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DESCRIPCION
Compuesto de N-piridilpiperidina, método para producir el mismo, y agente de control de plagas.
Campo técnico

La presente invencion se refiere a un compuesto de N-piridilpiperidina, a un método para producir el mismo, y a un
agente de control de plagas que lo usa.

Antecedentes de la técnica

Se co nocen diversos c ompuestos e n los que el atomo d e nitrégeno d e pi peridina esta sustituido con un grupo
piridilo. Entre ellos, los compuestos que tienen un grupo fenoxi en la posicion 4 del anillo de piperidina son conocidos
por tener actividad contra acaros (véase el Documento 1 de Patente).

El compuesto descrito en el Docum ento 1 de Patente muestra un excelente efecto contra acaros frente a acaros
arafia, pero n o tiene un efecto suficiente sobre acaros enrofiadores (véase el Ensayo 1 Comparativo descrito mas
abajo).

Generalmente, los acaros desarrollan con mucha probabilidad resistencia a productos quimicos. De hecho, muchos
acaricidas co mercialmente disponibles s e han hec ho i neficaces. En a fos reci entes, los acaros, p articularmente
acaros enrofadores, han provocado un d afio grave. Sin embargo, actualmente se sab e que s6l o unos pocos tipo s
de productos quimicos son eficaces frente a acaros enrofiadores; ademas, algunos de estos productos quimicos se
han hecho ineficaces debido a que los acaros enrofiadores desarrollan resistencias a ellos. En tales circunstancias,
hay una demanda urgente de desarrollar un nuevo producto quimico que muestre una excelente actividad acaricida
frente a acaros enrofiadores y acaros arafia.

Documento 1 de Patente: WO 2005/095380
Descripcion de lainvencion
PROBLEMA A RESOLVER POR LA INVENCION

Un objeto de la presente invencion es proporcionar un nuevo producto quimico que muestre una excelente actividad
acaricida frente a acaros enrofiadores, asi como frente a acaros arafa.

MEDIOS PARA RESOLVER EL PROBLEMA

Se ha realizado una intensa investigacion para lograr el objeto anterior, y se ha encontrado que un compuesto de
piperidina que tiene un anillo de pirazol en la posicion 4 del anillo de piperidina via un atomo de oxigeno, un atomo
de azufre, 0 SOy, presenta una e xcelente activid ad ac aricida frent e a acaros e nrofiadores y acaros arafia. L a
presente invencion se ha logrado basandose en este hallazgo.

La pres ente invencién pr oporciona un com puesto de N- piridilpiperidina, un proc edimiento p ara pr oducirlo, y un
agente de control de plagas que lo usa, como se resume mas abajo en los Apartados 1 a 23.

Apartado 1. Un compu esto de N-pir idilpiperidina, un N- 6xido del mis mo, o sales d e estos comp uestos, estand o
representado el compuesto de N-piridilpiperidina mediante la Férmula (1)

10

R

| R R R°
vty R N= ARY,
Ve Y\ 7 1)

11, R
(R ), g RSB

(enla que R' esun atomo de halégeno, un grupo haloalquilo de C1.4, un grupo ciano, un grupo nitro, 0 un grupo

alcoxicarbonilo de C1.4;

R2, R3, R4, R5, R6, R7, Rs, y R®son cada uno, independientemente, un atomo de hi drégeno o un gr upo alquilo de
Ci4;

cada pareja de R? y R®, y R* y R® puede unirse para formar un grupo alquileno de C1.4;
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R es un atomo de hidrégeno; un grupo alquilo de C1.20; un grupo cicloalquilo de Cs.g; un grupo alquenilo de Cy; un
grupo alquinilo de Cz.6; un grupo haloalquilo de C+.6; un grupo haloalquenilo de Cz.; un grupo alquilcarbonilo de C1.;
un gru po alcoxicarbonilo de C+6; un grupo be nzoilo (o pcionalmente sustituido en el grupo fenilo con uno a cinco
atomos de haldégeno); un grupo fenilo (opcionalmente s ustituido en el anillo fenilico con uno o mas s ustituyentes,
seleccionandose cada uno independientemente del grupo que consiste en halégeno, alquilo de C1.4, y haloalquilo de
C1.4); un grup o heter ociclico (opcio nalmente sustituid o e n el a nillo heterociclico con uno o m as s ustituyentes,
seleccionandose cada uno independientemente del grupo que co nsiste en halégeno, alquilo de C 4.4, haloalquilo de
C1.4, y grupos heterociclicos opcionalmente sustituidos); o un grupo alquilo de C1.4 opcionalmente sustituido con uno
0 mas sustitu yentes, seleccionandose cada uno i ndependientemente del grupo que consiste en cicloalquilo de Csg
opcmnalmente sustituido co n halo geno ciano, nitro, formilo, alco xi de C 1., haloalc oxi de C 1.4, benC|IOX| feno Xi,
CON(R™)(R™) (en el que Ry R"™ son cada uno, independientemente, un grupo alquilo de C14, 0 Ry R’ pueden
unirse para formar un gr upo alquileno de C».7), fenilo (opcionalmente sustituido en el anillo fenilico con uno o m as
atomos de haldgeno), y gr upos heterociclicos (opcionalmente sustituidos en el anillo heterociclico con uno o mas
grupos alquilo de C1.4);

R es un atomo de halégeno, un grupo alquilo de C+.6, un grupo haloalquilo de C+.4, un grupo hidroxialquilo de C1.4,
un grupo alcoxicarbonilo de C1.4, un grupo alquilcarbonilo de C1.4, un grupo mono o di(alquil C4.4)aminocarbonilo, un
grupo nitro, un grupo ciano, un grupo formilo, C(RM) NO(R15) (en el que R es un atomo de hidrégeno o un grupo
alquilode C 14,y R™es un atomode hidrégeno, un grupo alquilode C14, 0 un grupo b encilo), un grupo fenilo
(opcionalmente sustituid o enel anillo fenilicoco n unoom as sustit uyentes, selecci onandose cad au no
independientemente d el grupo g ue c onsiste en halégeno, alq uilod e Cis, halo alquilo de Ci.4, alc oxide C 1.,
haloalcoxi de C1.4, alquiltio de C 14, ciano, y nitro), o un grupo heterociclico (opcionalmente sustituido en el a nillo
heterociclico con uno o m as sustituyentes, seleccionandose cada uno independientemente del grupo que c onsiste
en haldgeno, alquilo de C1.4, y haloalquilo de C1.4);

X es un atomo de oxigeno, un atomo de azufre, 0 -SO»-;

m es unnum eroenterode 1a4, ycuandomesunn uUmeroentero de2omas,| os R' pue den ser igua les o
diferentes; y

n es un numero enterode 1 6 2, y cuando n es 2, los dos R" pueden ser iguales o diferentes).

Apartado 2. Un compuesto de N-piridilpiperidina, un N- 6xido d el mismo, o sa les de estos ¢ ompuestos segun el
apartado 1, en el que el compuesto de N-piridilpiperidina se representa mediante la Férmula (1) en la que R'esun
atomo de halégeno, un grupo haloalquilo de C+.4, un grupo ciano, o un grupo nitro.

Apartado 3. Un compuesto de N-piridilpiperidina, un N- 6xido d el mismo, o sa les de estos ¢ ompuestos segun el
apartado 1 6 2, en el que el compuesto de N-piridilpiperidina se representa mediante la Férmula (1), en la que R es
un atomo de hidrégeno; un grupo alquilo de C1.20; un grupo alquenilo de Ca; un grupo haloalquilo de C1.; un grupo
alquilcarbonilo de C4.; un gr upo alcoxicarbonilo de C 1.6; un gru po b enzoilo (opcionalmente sustituido en el grupo
fenilo con uno a cinco atomos de halégeno); un grupo fenilo (opcionalmente sustituido en el anillo fenilico con uno o
mas sustituyentes, seleccionandose cada uno independientemente del grupo que consiste en halégeno y haloalquilo
de C1.4); un grupo heterociclico (o pcionalmente s ustituido en el anillo heterociclico con uno o mas sustituyentes,
seleccionandose cada uno independientemente del grupo que co nsiste en halégeno, alquilo de C 1.4, haloalquilo de
C14, Y grupos heterociclic os opcio nalmente sustitui dos); o un gr upo alquilo de C1.4 sustituid o co n un o o mas
sustituyentes, seleccionandose cad a u no independientemente d el grupo q ue c onsiste en formi lo, alcoxi de C 1,
fenilo (opcionalmente sustituido en el anillo fenilico con uno o méas atomos de halégeno), y grupos heterociclicos.

Apartado 4. U n comp uesto de N-piridilpiperidina, un N- 6xido d el mismo, o sales de estos compuestos segun uno
cualquiera de los apartados 1 a3, enelque el compuesto de N-piridilpiperidina se re presenta mediante la F érmula
(1), enla que R " es un atomo de h alégeno, un gr upo alquilod e C 1., un grupo h aloalquno de C1 -4, Un grupo
hidroxialquilo de C+.4, un grupo alcoxicarbonilo de C1.4, un grupo formilo, -C(R ) NO(R ) (en el que R es un atomo
de hidrégeno, y R" es un atomo de hidrégeno o un gru po alquilo de C1.4), un grupo fenilo (opcionalmente sustituido
en el anillo fenilico con uno o mas s ustituyentes, se leccionandose cada un o i ndependientemente d el grupo que
consiste en halégeno, alquilo de C1., haloalquilo de C1.4, alcoxi de C 1., haloalcoxi de C 1.4, alquiltio de C1.4, ciano, y
nitro) o gr upos heter ociclicos (opc ionalmente su stituidos e n e | an illo heterociclico c on uno o ma s atomos d e
halégeno).

Apartado 5. U n comp uesto de N-piridilpiperidina, un N- 6xido d el mismo, o sales de estos compuestos segun uno
cualquiera de los apartados 1 a 4, en e | que el compuesto de N-piridilpiperidina se re presenta mediante la F 6rmula
(1), en la que X es un atomo de oxigeno.

Apartado 6. Un compuesto de N-piridilpiperidina, un N- 6xido d el mismo, o sa les de estos c ompuestos segun el
apartado 2, en el que el compuesto de N-piridilpiperidina se representa mediante la Férmula (1), en la que R"es un
grupo haloalquilo de C+4.4 0 un grupo ciano.
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Apartado 7. Un compuesto de N-piridilpiperidina, un N- 6xido d el mismo, o sa les de estos ¢ ompuestos segun el
apartado 6, en el que el compuesto de N-piridilpiperidina se representa mediante la Férmula (1), en la que R"esun
grupo haloalquilo de C1.4.

Apartado 8. Un compuesto de N-piridilpiperidina, un N- 6xido d el mismo, o sa les de estos ¢ ompuestos segun el
apartado 3, en el que el compuesto de N-piridilpiperidina se representa mediante la Formula (1), en la que R"es un
grupo alquilo de C1.20; un grupo al quenilo de C2.6; un grup o haloalquilo de C1.; un grup o alquilcarbonilo de C 16; un
grupo fenilo (opcionalmente sustituido en el anillo fenilico con uno o mas sustituyentes, seleccionandose cada uno
independientemente del gr upo q ue ¢ onsiste e n h alégeno, alquilo de C 14, y hal oalquilode Ci4);ungr upo
heterociclico (opcionalmente sustituido en el anillo heterociclico con uno o mas sustituyentes, seleccionandose cada
uno independientemente del grupo que consiste en alquilo de C 1.4 y haloalquilo de C1.4); o un grupo alquilo de C14
sustituido con uno o mas sus tituyentes, seleccionandose cada uno independientemente del gr upo que consiste en
alcoxi de Ci., fenilo (opcionalmente sustituido en el anillo fenilico con uno o m as atomos de halégeno), y gru pos
heterociclicos.

Apartado 9. Un compuesto de N-piridilpiperidina, un N- 6xido d el mismo, o sa les de estos ¢ ompuestos segun el
apartado 8, en el que el compuesto de N-piridilpiperidina se representa mediante la Féormula (1), en la que R"es un
grupo alquilo de C1.; un grupo alquenilo de Cz6; un grupo fenilo (opcionalmente sustituido en el grupo fenilo con uno
0 mas sustituyentes seleccionados de halégeno y al quilo de C 1.4); un grupo piridilo (opcionalmente sustituido en el
anillo piridinico con un oo maés gru pos alquilo de C 14); ou ngrupo alquilod e C 14 sustituid oconuno o dos
sustituyentes, selecci onandose cada un o independientemente del gr upo que co nsiste en alc oxi de C 1., fenilo
(opcionalmente sustituido en el anillo fenilico con uno o mas atomos de halégeno), y 1,3-dioxolan-2-ilo.

Apartado 10. Un com puesto de N- piridilpiperidina, un N-6xido del mismo, o sal es d e estos com puestos se1g un el
apartado 4, en el que el compuesto de N-piridilpiperidina se representa mediante la Féormula (1), en la que R"es un
grupo alquilo de C1.; un grupo haloalquilo de C+.4; un grupo fenilo (opcionalmente sustituido en el anillo fenilico con
uno o m as su stituyentes, se leccionandose cada u no i ndependientemente del grup o que consiste en haldgeno,
alquilo de C1.6, haloalquilo de C1.4, haloalcoxi de C1.4, y nitro); o un grupo heterociclico (opcionalmente sustituido en
el anillo heterociclico con uno o mas atomos de halégeno).

Apartado 11. Un com puesto de N- piridilpiperidina, un N-6xido del mismo, o sal es d e estos com puestos segun el
apartado 1, en el que el compuesto de N-piridilpiperidina se representa mediante la Férmula (1a) o (1f)

(enlaque R1, R2, Ra, R4, R5, Re, R7, RS, Rg, Rm, R”, X, m,y nsoncomo se definen en el ap artado 1, e Y es un
grupo alquileno de Cq.4).

Apartado 12. Un com puesto de N- piridilpiperidina, un N-éxido del mismo, o sal es d e estos com puestos segun el
apartado 11, en el que el compuesto de N-piridilpiperidina se representa mediante la Férmula (1a) o (1f), en la que
R'esun grupo haloalquilo de C1.4 0 un grupo ciano.

Apartado 1 3. Un com puesto de N- piridilpiperidina, un N- éxido del mis mo, o sal es d e estos com puestos segun el
apartado 12, en el que el compuesto de N-piridilpiperidina se representa mediante la Férmula (1a) o (1f), en la que
R"esun grupo alquilo de C1-2; un grupo alquenilo de Ca,.6; un grupo haloalquilo de C4.; un grupo alquilcarbonilo de
C1.6; un grup o fenilo (opcionalmente sustituido en el anillo fenilico con uno o mas su stituyentes, sel eccionandose
cada uno independientemente del grupo que consiste en halégeno, alquilo de C1.4, y haloalquilo de C4.4); un grupo
heterociclico (opcionalmente sustituido en el anillo heterociclico con uno o mas sustituyentes, seleccionandose cada
uno independientemente del grupo que consiste en alquilo de C 14 y haloalquilo de C1.4); o un grupo alquilo de C14
sustituido con uno o mas sus tituyentes, seleccionandose cada uno independientemente del gr upo que consiste en
alcoxi de Ci., fenilo (opcionalmente sustituido en el anillo fenilico con uno o m as atomos de halégeno), y gru pos
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heterociclicos.

Apartado 14. Un com puesto de N- piridilpiperidina, un N-éxido del mis mo, o sal es d e estos com puestos segun el
apartado 13, en el que el compuesto de N-piridilpiperidina se representa mediante la Férmula (1a) o (1f), en la que
R" esun grup o alquilo de C 1.6, un grup o haloalquilo de C 1.4, un grup o fenilo (opcionalmente sustituido en el a nillo
fenilico con uno o mas sustituyentes, s eleccionandose cada uno independientemente del grupo que consiste en
halégeno, alquilo de C 1.4, hal oalquilo de C 1.4, haloalcoxi de C 14, y nitro), o un gr upo heterociclico (o pcionalmente
sustituido en el anillo heterociclico con uno o mas atomos de halégeno).

Apartado 15. Un compuesto de N-piri dilpiperidina, un N- éxido del mismo, o sales d e estos compu estos segun uno
cualquiera de los apartados 11a 14,en Ios qu e eI c ompuesto de N -piridilpiperidina se re presenta med iante la
Formula (1a), en la que uno cualquiera de R* R® R, y R’ es un grupo alquilo de C 1.4 que esta situado en trans con
respecto al X en la posicion 4 del anillo de plperldlna

Apartado 16. Un compuesto de N-piri dilpiperidina, un N- 6xido del mismo, o sales d e estos compu estos segun uno
cualquiera de los apartados 11a 15,enlos que el c ompuesto de N -piridilpiperidina se re presenta med iante la
Formula (1a) o (1f) en la que X es un atomo de oxigeno.

Apartado 17. Un método para producir un compuesto de N-piridilpiperidina, un N-6xido del mismo, o sales de estos
compuestos, estando representado el compuesto de N-piridilpiperidina mediante la Férmula (1)

RlO
|
N/N5 R N=\ (R)n
L‘ \ / (1
(R“)., R RS R

(enla que R' esun atomo de halégeno, un grupo haloalquilo de C1.4, un grupo ciano, un grupo nitro, 0 un grupo
alcoxicarbonilo de C1.4;

R? R® R* R® R®, R, R®, y R® son cada uno independientemente un atomo de hidrégeno o un grupo alquilo de C1.;
cada pareja de R? y R®, y R* y R® puede unirse para formar un grupo alquileno de C1.4;

R es un atomo de hidrégeno; un grupo alquilo de C1.20; un grupo cicloalquilo de Cs.g; un grupo alquenilo de Cy; un
grupo alquinilo de Cz.6; un grupo haloalquilo de C1.6; un grupo haloalquenilo de Cz.; un grupo alquilcarbonilo de C1.;
un gru po alcoxicarbonilo de C+6; un grupo be nzoilo (o pcionalmente sustituido en el grupo fenilo con uno a cinco
atomos de haldégeno); un grupo fenilo (opcionalmente s ustituido en el anillo fenilico con uno o mas s ustituyentes,
seleccionandose cada uno independientemente del grupo que consiste en halégeno, alquilo de C1.4, y haloalquilo de
C1.4); un grup o heter ociclico (opcio nalmente sustituid o e n el a nillo heterociclico con uno o m as s ustituyentes,
seleccionandose cada uno independientemente del grupo que co nsiste en halégeno, alquilo de C 4.4, haloalquilo de
C14,y grupos heterociclic os opcio nalmente sustitui dos); o un gr upo alquilo de C1.4 sustituid o co n un 0 o mas
sustituyentes, selecci onandose cada un o ind ependientemente del grupo que consiste en cicloalquilo de Csg
opmonalmente sustituido co n halogeno, ciano, nitro, formilo, alco xi de C 1, haloalc oxi de C 1.4, bencil oxi, feno xi, -
CON(R™)(R™) (en la que R"?y R" son cada uno independientemente un grupo alquilo de C14, 0 R'?y R™ pueden
unirse para formar un gr upo alquileno de C».7), fenilo (opcionalmente sustituido en el anillo fenilico con uno o m as
atomos de haldgeno), y gr upos heterociclicos (opcionalmente sustituidos en el anillo heterociclico con uno o mas
grupos alquilo de C1.4);

R es un atomo de halégeno, un grupo alquilo de C4.6, un grupo haloalquilo de C1.4, un grupo hidroxialquilo de C1.4,
un grupo alcoxicarbonilo de C1.4, un grupo alquncarbonllo de C1 -4, Un grupo mono- o di(alquil C1.4)aminocarbonilo, un
grupo nitro, un grupo ciano, un grupo formilo, -C(R ) NO(R )(en la que R es un atomo de hidrégeno o un grupo
alquilode C 14,y R™es un atomode hidrogeno, un grupo alquilode C1.4, 0 un grupo b encilo), un grupo fenilo
(opcionalmente sustituid o enel anillo fenilicoco n unoom as sustit uyentes, selecci onandose cad au no
independientemente d el grupo q ue c onsiste en haldgeno, alq uilo d e Cys, halo alquilo de C14, alc oxide C 1.,
haloalcoxi de C1.4, alquiltio de C 14, ciano, y nitro), o un grupo heterociclico (opcionalmente sustituido en el a nillo
heterociclico con uno o m as sustituyentes, seleccionandose cada uno independientemente del grupo que c onsiste
en haldgeno, alquilo de C1.4, y haloalquilo de C1.4);

X es un atomo de oxigeno, un atomo de azufre, 0 -SO»-;

m es un numero entero de 1 a4, y cuando mes un numero enterode 2omas, los m R’ pueden seriguales o
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diferentes;
n es un niumero entero de 1 6 2, y cuando n es 2, los dos R" pueden ser iguales o diferentes);

comprendiendo el método hacer reaccionar un compuesto pirazélico representado mediante la Férmula (2)

RIO

NLI » (2)

R,

(en laqueR 0RM y n soncomos e defin ena nteriormente, X 'esunatom odeh alégeno, un gru po
metanosulfoniloxi, un gru po trifluorometanosulfoniloxi, un grupo p-to luenosulfoniloxi, u n gru po m etiltio, un grupo
metanosulfonilo, un grupo hidroxi, o un grupo mercapto)

con un compuesto piperidinico representado mediante la Férmula (3)

N=\ (R,
\ (3)

R R® R?

(enla que R', R%4 R® R R° R% R’ R® RY, y m son como se definen anteriormente, y X? es un grupo hidroxi o un
grupo mercapto).

Apartado 18. Un método para producir un compuesto de N-piridilpiperidina, un N-6xido del mismo, o sales de estos
compuestos, estando representado el compuesto de N-piridilpiperidina mediante la Formula (1)

e
(R“)n

R4 R‘3 R2

(enla que R' esunatomo de halégeno, un grupo haloalquilo de C1.4, un grupo ciano, un grupo nitro, o u n grupo
alcoxicarbonilo de Cq.4;

R? R® R* R® R® R’, R® y R’ son cada uno independientemente un atomo de hidrégeno o un grupo alquilo de C1.4;
cada pareja de R? y R®, y R* y R® puede unirse para formar un grupo alquileno de C1.4;

R es un atomo de hidrégeno; un grupo alquilo de C1.20; un grupo cicloalquilo de Cs.g; un grupo alquenilo de Ca.6; un
grupo alquinilo de C2.; un grupo haloalquilo de C1.; un grupo haloalquenilo de C2.s; un grupo alquilcarbonilo de C1.;
un gru po alc oxicarbonilo de C 1.6; un grupo be nzoilo (o pcionalmente sustituido en el grupo fenilo con uno a cinco
atomos de halégeno), un grupo fenilo (opcionalmente sustituido en el anillo fenilico con uno o mas s ustituyentes,
seleccionandose cada uno independientemente del grupo que consiste en halégeno, alquilo de C1.4, y haloalquilo de
C1.4); un grup o heter ociclico (opcio nalmente sustituid o e n el a nillo heterociclico con uno o m as s ustituyentes,
seleccionandose cada uno independientemente del grupo que co nsiste en halégeno, alquilo de C 4.4, haloalquilo de
C14,y grupos heterociclic os opcio nalmente sustitui dos); o un gr upo alquilo de C1.4 sustituid o co n un o o mas
sustituyentes, selecci onandose cada un o ind ependientemente del grupo que consiste en C|cloanU|Io de Css
sustltwdo con halogeno ciano, nitro, formilo, alcoxi de C1., haloalcoxi de C1.4, benCI|0XI fenoxi, -CON(R'®)(R"®) (en
el que R y R son cada uno independientemente un grupo alquilo de C14, 0 R"™ y R"™se pueden unir para formar
un grupo alquileno de C,.7), fenilo (opcionalmente sustituido en el anillo fenilico con uno o mas atomos de halégeno),
y grupos heterociclicos (opcionalmente sustituidos en el anillo heterociclico con uno o mas grupos alquilo de C14);
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R es un atomo de halégeno, un grupo alquilo de C+., un grupo haloalquilo de C1.4, un grupo hidroxialquilo de C1.4,
un grupo alcoxicarbonilo de C1.4, un grupo alquilcarbonilo de C1.4, un grupo mono- o di(alquil C14)aminocarbonilo, un
grupo nitro, un grupo ciano, un grupo formilo, -C(R")=NO(R") (en la que R es un atomo de hidrégeno o un grupo
5 alquilode C 14,y R'es un atomode hidrégeno, un grupo alquilode C+.4, 0 un grupo b encilo), un gru po fenilo
(opcionalmente sustituid o enel anillo fenilicoco n unoom as sustit uyentes, selecci onandose cad au no
independientemente d el grupo q ue c onsiste en haldgeno, alq uilo d e Cys, halo alquilo de C14, alc oxide C 1.,
haloalcoxi de C1.4, alquiltio de C 14, ciano, y nitro), o un grupo heterociclico (opcionalmente sustituido en el a nillo
heterociclico con uno o m as sustituyentes, seleccionandose cada uno independientemente del grupo que c onsiste
10 en halégeno, alquilo de C1., y haloalquilo de C1.4);

X es un atomo de oxigeno, un atomo de azufre, 0 -SOz-; ¥

m es un numero entero de 1 a4, y cuando mes un numero enterode 2omas, los m R’ pueden seriguales o
15 diferentes;

n es un numero entero de 1 6 2, y cuando n es 2, los dos R pueden ser iguales o diferentes);

comprendiendo el método hacer reaccionar un compuesto pirazélico representado mediante la Férmula (4)
20

RlO

N
\ _,?—Xz (4)

®'"Y,

(enla que R'" R, y n son como se definen anteriormente, y X% es un grupo hidroxi o un grupo mercapto)

25 con un compuesto piperidinico representado mediante la Férmula (5)

R" R® R
6 1
x3R N s R
o\ - 7 (5)
AW
R* R® R

(enlaque R', R? R® R* R% R® R’, R® R% y m son como se definen anteriormente, y X® es un atomo de halégeno,
30 un grupo metanosulfoniloxi, un grupo trifluorometanosulfoniloxi, un grupo p-toluenosulfoniloxi, un grupo metiltio, o un
grupo metanosulfonilo).

Apartado 19. Un método para producir un compuesto de N-piridilpiperidina, un N-6xido del mismo, o sales de estos
compuestos, estando representado el compuesto de N-piridilpiperidina mediante la Férmula (1)

35
10
R 7 9
| R R® R
N R !
¥ N \ y N= (R
Y7 ¥ —\ 7 W
11
4
®Da gt 3R
(enla que R' esunatomo de halégeno, un grupo haloalquilo de C1.4, un grupo ciano, un grupo nitro, o u n grupo
alcoxicarbonilo de C1.4;
40

R? R® R* R® R®, R, R®, y R® son cada uno independientemente un atomo de hidrégeno o un grupo alquilo de C1.;

cada pareja de R? y R®, y R* y R® puede unirse para formar un grupo alquileno de C1.;
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R es un atomo de hidrégeno; un grupo alquilo de C1.20; un grupo cicloalquilo de Cs.g; un grupo alquenilo de Cy; un
grupo alquinilo de Cz.6; un grupo haloalquilo de C1.6; un grupo haloalquenilo de Cz.6; un grupo alquilcarbonilo de C1.;
un gru po alc oxicarbonilo de C1.5; un grupo be nzoilo (o pcionalmente sustituido en el grupo fenilo con uno a cinco
atomos de haldégeno), un grupo fenilo (opcionalmente s ustituido en el anillo fenilico con uno o mas s ustituyentes,
seleccionandose cada uno independientemente del grupo que consiste en un atomo de halégeno, alquilo de C14, y
haloalquilo d e C 14); un grupo heter ociclico (opci onalmente sustituid o en el a nillo h eterociclico conunooma s
sustituyentes, seleccionandose cada uno independientemente del grupo que consiste en halégeno, alquilo de C1.4,
haloalquilo de C+.4, y grupos heterociclicos opcionalmente sustituidos); o un grupo alquilo de C 1.4 sustituido con uno
0 mas sustitu yentes, seleccionandose cada uno i ndependientemente del grupo que consiste en cicloalquilo de C3.g
opcionalmente sustituido co n halégeno, ciano, nitro, formilo, alco xi de C 1, haloalc oxi de C 1.4, bencil oxi, feno xi, -
CON(R12)(R13) (en el que R y R ™ son cada uno in dependientemente un grupo alquilo de C14, y R™ y R™ pueden
unirse para formar un gr upo alquileno de C».7), fenilo (opcionalmente sustituido en el anillo fenilico con uno o m as
atomos de haldgeno), y gr upos heterociclicos (opcionalmente sustituidos en el anillo heterociclico con uno o mas
grupos alquilo de C1.4);

R" es un atomo de halégeno, un grupo alquilo de C+., un grupo haloalquilo de C+.4, un grupo hidroxialquilo de C1.4,
un grupo alcoxicarbonilo de C+.4, un grupo alquilcarbonilo de C1.4, un grupo mono- o di(alquil C1.4)aminocarbonilo, un
grupo nitro, un grupo ciano, un grupo formilo, -C(R"*)=NO(R") (en el que R es hidrégeno o alquilo de C14, y R™ es
hidrégeno, alquilo de C1.4, 0 bencilo), un grupo fenilo (opcionalmente sustituido en el anillo fenilico con unoo ma s
sustituyentes, seleccionandose cada uno independientemente del grupo que consiste en halégeno, alquilo de C1.,
haloalquilo de C 1.4, alcoxi de C 1., haloalcoxi de C 1.4, alquiltio de C 1.4, ciano, y nitro), o u n grupo heterociclico
(opcionalmente sustituid o e n el an illo he terociclico co n uno o mas sustitu  yentes, seleccionandose cada u no
independientemente del grupo que consiste en halégeno, alquilo de C1.4, y haloalquilo de C1.4);

X es un atomo de oxigeno, un atomo de azufre, 0 -SO»-;

m es un numero entero de 1 a4, y cuando mes un nimero enterode 2o mas, los m R’ pueden seriguales o
diferentes;

n es un numero enterode 1 6 2, y cuando n es 2, los dos R'" pueden ser iguales o diferentes);

comprendiendo el método hacer reaccionar un compuesto piperidinico representado mediante la Férmula (6)

RIO
1'\7 6R7 R® R®
Ny R
¥ e NH (6)
) R 4 3,2
2 R R" R

(en la que R? R® R* R® R® R’,R®, R°, R, R", X, y n son como se definen anteriormente)

con un compuesto piridinico representado mediante la Férmula (7)

N=\.(R').
/ m
7o

(enla que R", X3, y m son como se definen anteriormente).

Apartado 20. Un método para producir un compuesto de N-piridilpiperidina, un N-6xido del mismo, o sales de estos
compuestos, estando representado el compuesto de N-piridilpiperidina mediante la Férmula (1a)

R'® R R’ e
!{‘ RS N=3
N’ X N /
/'—-/7— R® —Q\——"\(Rl)
R A "
R™ R (1a)
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(enla que R1, Rz, R3, R4, RS, R® R, RB, Rg, Rm, R", X, m, y n son como se definen en el apartado 1);

comprendiendo el método hacer reaccionar un compuesto de pirazolona representado mediante la Férmula (8)

RIO

|
N 7
N\\_lf (8)
R,

(enla que R R", y n son como se definen anteriormente, y Z es un atomo de oxigeno o un atomo de azufre)

con un compuesto piperidinico representado mediante la Formula (5a)

R RS RY
R® N=\_(R")n
x* N
‘U
R* R® R? (5a)

(enla que Rz, R3, R4, R5, R6, R7, RS, Rg, y m son como se definen anteriormente, X*tes X?o Xa, y X2 y X3 son como
se definen anteriormente).

Apartado 21. Un método para producir un compuesto de N-piridilpiperidina, un N-6xido del mismo, o sales de estos
compuestos, estando representado el compuesto de N-piridilpiperidina mediante la Férmula (1i)

10a

k} R" R® R°

N 6 1
N R N—ﬂ/(R)m 1
Lz X N <\ /)

| R {

11 7
R ), PURRC.

(enlaque R", R? R® R* R® R R”,R% R% R", X, m,y n son como se definen en el apartado 1; R es un grupo
alquilo d e C 1-20; un gru po cicloalquilo d e Cs.g; un gr upo alq uenilo de Cs.; un gr upo alq uinilo d e Cx.; un gr upo
haloalquilo de C1.; un grupo haloalquenilo de Cz.6; un grupo alquilcarbonilo de C1.s; un grupo alcoxicarbonilo de C1.;
un gru po be nzoilo (opci onalmente sustituido en e | grup o fenil o con u no a cinc o ato mos de hal 6geno); un gr upo
heterociclico (opcionalmente sustituido en el anillo heterociclico con uno o mas sustituyentes, seleccionandose cada
uno independientemente d el grup o q ue c onsiste en halégeno, alquilo de Ci.4, halo alquilod e C 14,y g rupos
heterociclicos opcionalmente sustituid os); o un grupo a lquilo d e C 14 sustituido co nuno o mas sustituyentes,
seleccionandose cada u no ind ependientemente de | gru po qu e consis te en cicloa Iquilo d e C 3.5 opcio nalmente
sustituido con haldgeno, ciano, nitro, formilo, alcoxi de C 1., haloalcoxi de C1.4, benciloxi, fenoxi, -CON(R'?)(R"®) (en
el que R™ y R" son cada uno independientemente un grupo alquilo de C14, y R™ y R™ pueden unirse para formar
un grupo alquileno de C»), fenilo (opcionalmente sustituido en el anillo fenilico con uno o mas atomos de halégeno),
y grupos heterociclicos (opcionalmente sustituidos en el anillo heterociclico con uno o mas grupos alquilo de C1.));

comprendiendo el método hacer reaccionar un c ompuesto de N-piridilpiperidina re presentado mediante la F 6rmula
(1h)
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I};I[ 6R7 R8 RQ
p — (ol
N >—XR N Ut (1h)
L RS _U
11
(R ). 1 RS R

(enla que R", R? R® R* R® R® R”, R®, R°, R"", x, my n son como se definen en el apartado 1)

con un compuesto representado mediante la Férmula (9)

XS_R 10a (9)

(enla que R es como se define anteriormente, y X® es un atomo de halégeno).

Apartado 22. Un ag ente de controld e p lagas, que ¢ omprende com o princ ipio ac tivo el com puesto de N-
piridilpiperidina, N-6xido del mismo, o sales de estos compuestos de uno cualquiera de los apartados 1 a 16.

Apartado 23. Un agente de control de plagas segun el apartado 22, que es un acaricida.
Los grupos citados en la presente memoria descriptiva se describen mas abajo.
Los ejemplos del atomo de halégeno son atomos de fluor, cloro, bromo, y yodo.

Los ejemplos del grupo haloalquilo de C1.4 incluyen grupos alquilo lineales o ramificados, que tienen 1 a 4 atomos de
carbono y que estan sustituidos con 1 a 9, preferentemente 1 a 5, atomos de haldgeno. Los ejemplos especificos del
mismo incluyen fluorometilo, clorometilo, bromometilo, yodometilo, difluorometilo, trifluorometilo, clorodifluorometilo,
bromodifluorometilo, dicl orofluorometilo, 1 -fluoroetilo, 2-fl uoroetilo, 2-cl oroetilo, 2- bromoetilo, 2- yodoetilo, 2,2,2-

trifluoroetilo, 2, 2,2-tricloroetilo, pentaflu oroetilo, 1-fluor oisopropilo, 3-flu oropropilo, 3-cloropropilo, 3-bromopropilo, 4-
fluorobutilo, 4-clorobutilo, 4,4,4-trifluorobutilo, y grupos similares.

Los ejemplos del grupo alcoxicarbonilo de C 14 incluyen grupos formados por la unién de un grupo alcoxi lineal o
ramificado que tiene 1 a4 atomos de carbono a un grupo carbonilo. Los ejemplos especificos del mismo incluyen
metoxicarbonilo, etoxicarbonilo, n-propoxicarbonilo, isopropoxicarbonilo, n-butoxicarbonilo, sec-butoxicarbonilo, terc-
butoxicarbonilo, y grupos similares.

Los ejemplos del gru po alquilo de C 14 incluyen grupos alquilo lineales o ramificados que tienen 1 a 4 atomos de
carbono, tales como metilo, etilo, n-propilo, isopropilo, n-butilo, isobutilo, sec-butilo, y terc-butilo.

Los ejemplos del grupo alquileno de C1.4 incluyen grupos alquileno lineales o ramificados que tienen 1 a 4 atomos de
carbono, tales como metileno, etileno, trimetileno, tetrametileno, propileno, y etiletileno.

Los ejemplos del gru po alquilo de C 1.6 incluyen grupos alquileno lineales o ramificad os que tienen 1 a 6 4tomos de
carbono, tales como n-pentilo, isopentilo, neopentilo, terc-pentilo, n-hexilo, isohexilo, y 2-etil-n-butilo, ademas de los
mencionados como ejemplos del grupo alquilo de Cq.4.

Los ejemplos del grupo alquilo de C1.20 incluyen grupos alquilo lineales o ramificados que tienen 1 a 20 atomos de
carbono, ta les como n-h eptilo, n- octilo, n- nonilo, n-decilo, n-u ndecilo, n-d odecilo, n -tridecilo, n-tet radecilo, n-
pentadecilo, n-hexadecilo, n-heptadecilo, n-octadecilo, n-nonadecilo, y n-icosilo, ademas de los m encionados como
ejemplos del grupo alquilo de C1.4 y el grupo alquilo de C1.s.

Los ejemplos del grupo cicloalquilo de Cs.s incluyen grupos alquilo ciclicos que tienen 4 a 8 atomos de carbono, tales
como ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo, ciclohexilo, cicloheptilo, y ciclooctilo.

Los ejem plos del gru po al quenilo de C 2 i ncluyen grupos alg uenilo |l ineales o ramifi cados qu e contienen 2 a6
atomos de car bono, y que tienen al men os un dob le e nlace en cu alquier posici6n. Lo s ejempl os es pecificos del
mismo incluyen vinilo, 1-pro penilo, alilo, is opropenilo, 2-butenilo, 3-butenilo, 1-metil-2-propenilo, 1,3-butadienilo, 1-
pentenilo, 2-pentenilo, 3-pentenilo, 4-pentenilo, 1,1-dimetil-2-propenilo, 1-etil-2-propenilo, 1-metil-2-butenilo, 1-metil-
3-butenilo, 1-hexenilo, 2-hexenilo, 3-hexenilo, 4-hexenilo, 5-hexenilo, 1,1-dimetil-2-butenilo, 1,1-d imetil-3-butenilo, y
grupos similares.

Los ejemplos del grupo alquinilo de C,. incluyen grupos alquinilo lineales o ramificados que contienen 2 a 6 atomos

10
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de carbono y que tie nen al menos u n trip le e nlace en c ualquier posicion. L os ejemplos especificos de | mism o
incluyen etinilo, 2-propinilo, 1-metil-2-propinilo, 1,1-dimetil-2-propinilo, 1-butinilo, 2-butinilo, 3-b utinilo, 1-pentinilo, 2-
pentinilo, 3-pe ntinilo, 4-pe ntinilo, 1-meti I-2-butinilo, 1-meti I-3-butinilo, 1,1 -dimetil-2-butinilo, 1,1-d imetil-3-butinilo, 1-
metil-3-pentinilo, 1-metil-4-pentinilo, y grupos similares.

Los ejemplos del grupo haloalquilo de C1.s incluyen grupos alquilo lineales o ramificados que tienen 1 a 6 atomos de
carbono y estan sustituidos con 1 a 13, preferentemente 1 a 7, atomos de hal 6geno. Los ejemplos especificos del
mismo i ncluyen 5-c loropentilo, 5-flu oropentilo, 6-clorohexilo, y 6-fluorohexilo, ad emas de los me ncionados com o
ejemplos del grupo haloalquilo de C1.4.

Los ejemplos del grupo hal oalquilo de C 26 incluye grupos alqu enilo de C , lineales o ramificados que tie nen al
menos un doble enlace en cualquier posicién, y estan sustituidos con 1 a 1 3, preferentemente 1 a7, atomosde
halégeno. Los ejemplos especificos del mismo incluyen 2, 2-diclorovinilo, 2,2-dibromovinilo, 3-cloro-2-propenilo, 3,3-
difluoro-2-alilo, 3,3-dic loro-2-alilo, 4- cloro-2-butenilo, 4, 4,4-trifluoro-2-butenilo, 4,4,4-tri cloro-3-butenilo, 5-clor o0-3-
pentenilo, 6-fluoro-2-hexenilo, y grupos similares.

Los ejemplos del grupo heterociclico incluyen tienilo, furilo, tetrahidrofurilo, dioxolanilo, dioxanilo, pirrolilo, pirrolinilo,
pirrolidinilo, oxazolilo, isoxazolilo, oxazolinilo, o xazolidinilo, isoxazolinilo, tiazolilo, isotiazolilo, tiazolinilo, tiazolidinilo,
isotiazolinilo, pirazolilo, pir azolidinilo, im idazolilo, im idazolinilo, i midazolidinilo, o xadiazolilo, oxadiazolinilo,
tiadiazolinilo, t riazolilo, triazo linilo, triaz olidinilo, tetraz olilo, tetrazolin ilo, piri dilo, di hidropiridilo, tetra hidropiridilo,
piperidilo, o xazinilo, dih idroxazinilo, mo rfolino, tiazin ilo, di hidrotiazinilo, tiam orfolino, p iridazinilo, dih idropiridazinilo,
tetrahidropiridazinilo, he xahidropiridazinilo, oxadi azinilo, dihi drooxadiazinilo, tetrah idrooxadiazinilo, tiadiaz olilo,
tiadiazinilo,  dihidrotiadiazinilo, tetrah idrotiadiazinilo, pirimi  dinilo, dihi  dropirimidinilo, tetrahidr  opirimidinilo,
hexahidropirimidinilo, p irazinilo, d ihidropirazinilo, tetra hidropirazinilo, pip erazinilo, triazin ilo, d ihidrotriazinilo,
tetrahidrotriazinilo, h exahidrotriazinilo, tetrazini lo, di hidrotetrazinilo, i ndolilo, ind olinilo, is oindolilo, indaz olilo,
quinazolinilo, dihidr oquinazolilo, tetrahidro quinazolilo, carb azolilo, be nzoxazolilo, be nzoxazolinilo, be nzoisoxazolilo,
bencisoxazolinilo, benz otiazolilo, benc isotiazolilo, benci sotiazolinilo, bencimidazolilo, indaz olinilo, quino linilo,
dihidroquinolinilo, tetrah idroquinolinilo, is oquinolinilo, dihidroisoquinolinilo, tetrahi droisoquinolinilo, piri doindolilo,
dihidrobenzoxazinilo, cinolinilo, dihidrocinolinilo, tetrahidrocinolinilo, ftal azinilo, dihidroftalazinilo, tetra hidroftalazinilo,
quinoxalinilo, dihi droquinoxalinilo, tetrahi droquinoxalinilo, puri nilo, di hidrobenzotriazinilo, dih idrobenzotetrazinilo,
fenotiazinilo, furanilo, be nzofuranilo, be nzotienilo, y grupos similares. Estos gru pos heterociclicos incluyen aquellos
sustituidos e n cualquier p osicion s ustituible con un grupo o xo o tioc etona. Es tos gr upos h eterociclicos inc luyen
ademas a quellos opc ionalmente sustitui dos en ¢ ualquier posicion s ustituible con 1 a 5 (prefer entemente 1a 3)
sustituyentes, tales com o at omos de ha légeno, grup os alqu ilo de Ci.4, grupos ha loalquilo de Ci.4, grupos
heterociclicos sustituidos (p or ejem plo, 3-cloropiridin-2-ilo, 4-trif luorometil-1,3-tiazol-2-ilo, 5-trifluorometilpiridin-2-ilo,
etc.).

Entre estos a nillos heter ociclicos, son pr eferibles tien ilo, furilo, tetrahidr ofurilo, d ioxolanilo, d ioxanilo, oxa zolilo,
isoxazolilo, tiazolilo, pirazolilo, piridilo, y piperidilo. Son particularmente preferibles tienilo, tetrahidrofurilo, dioxolanilo,
dioxanilo, tiazolilo, y piridilo.

Los ejemplos del grupo cicloalquilo de Cs.s opcionalmente sustituido con halégeno incluye grupos alquilo ciclicos que
tienen 3a 8 atomos de car bono, tales co mo grup os cic loalquilo d e C 3.5 anteriorme nte mencio nados que esta n
opcionalmente sustituidos en cualquier posicién con uno al nimero maximo sustituible de (preferentemente 1 a5, y
mas preferentemente 1 a 3) atomos de halégeno.

Los ejemplos del gr upo alcoxi d e C 1.6 incluyen grupos alcoxi lineales o ramificados que tienen 1a 6 atomosd e
carbono, tales como metoxi, etoxi, n-propoxi, isopropoxi, ciclopropiloxi, n-butoxi, sec-butoxi, terc-butoxi, n-pentil oxi,
isopentiloxi, neopentiloxi, terc-pentiloxi, n-hexiloxi, e isohexiloxi.

Los ejemplos del grupo haloalcoxi de C1.4 incluyen grupos alcoxi lineales o ramificad os que tienen 1 a 4 atomos de
carbono y estan sustituidos con 1 a 9, preferentemente 1 a5, atomos de halégeno. L os ejemplos e specificos del
mismo inc luyen fluor ometoxi, cloromet oxi, bromom etoxi, yo dometoxi, di clorometoxi, tri clorometoxi, di fluorometoxi,
trifluorometoxi, clorodifluorometoxi, bromodifluorometoxi, diclorofluorometoxi, 1-fluoroetoxi, 2-fluoroetoxi, 2-cloroetoxi,
2-bromoetoxi, 2- yodoetoxi, 2,2,2-trifluoroetoxi, 2,2,2-tricloroetoxi, pentafl uoroetoxi, 1-flu oroisopropoxi, 3-
fluoropropoxi, 3-cloropropoxi, 3-bromopropoxi, 4-fluorobutoxi, 4-clorobutoxi, y grupos similares.

Los ejemplos del grupo alquiltio de C 14 incluyen grupos alquiltio lineales o ramificados que tienen 1 a 4 atomos de
carbono, tales como metiltio, etiltio, n-propiltio, isopropiltio, y terc-butiltio.

Los ejemplos del grupo alquileno de C 2.7 incluyen etileno, trimetileno, t etrametileno, p entametileno, he xametileno,
heptametileno, y similares. Estos grup os alq uileno pueden co ntener un atomo d e n itrégeno, o xigeno o azufr e
opcionalmente sustituid o o un gr upo fen ileno. Los ejemplos de ta les grup os a lquileno i ncluyen -CH ;NHCH>-,
-CH2NHCH2CH>-, -CH 2NHNHCH-, -CH 2CH2NHCH2CH:-, -CH 2NHNHCH2CH>-, -CH 2NHCH>NHCH,-,
-CH,CH>CH>;NHCH2CH2CH>-, -CH,OCH2CHa-, -CH2,CH,OCH,CH,-, -CH,SCH,CH»-, -CH2CH2SCH2CHa-,
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—CH» CHy— —CH-CHo CH2 -

Y

y gr upos simil ares. Estos gr upos alquileno pue den estar sustituidos e n cual quier p osicibn o en el atom o de
nitrégeno. Los ejemplos d e tales sustitu yentes incluyen alquilo de C1.4, alco xicarbonilo de C 1.6, hidroxi, y gru pos
similares.

Los ejemplos del grupo alquilcarbonilo de C+.4 incluyen grupos alquilcarbonilo lineales o ramificados que tienen 1 a 4
atomos d e carbo no, tales como metilc arbonilo (aceti l0), etilcar bonilo (pro pionilo), N-prop ilcarbonilo ( butirilo),
isopropilcarbonilo (is obutirilo), n-butilc arbonilo (val erilo), isobuti Icarbonilo (isova lerilo), sec-butilc arbonilo, y terc-
butilcarbonilo.

Los ejemplos del grupo mon o- o di( alquil C4.4)aminocarbonilo incluyen grup os alquilaminocarbonilo en el que los
atomos de nit régeno de los grupos amin ocarbonilo estdn mo no- o disustituidos ¢ on gru pos al quilo lineales o
ramificados queti enen 1 a4 atomos dec arbono,t ales como m etilaminocarbonilo, dim etilaminocarbonilo,
etilaminocarbonilo, metiletilaminocarbonilo, dietilaminocarbonilo, n-propilaminocarbonilo, isopropilaminocarbonilo, n-
butilaminocarbonilo, sec-butilaminocarbonilo, terc-butilaminocarbonilo, y dibutilaminocarbonilo.

Los ejemplos del grupo hidroxialquilo de C1.4 incluyen grupos alquilo lineales o ramificados que tienen 1 a 4 atomos
de carbono, y estan sustituidos con 1 6 2 grupos hidroxi, tales como hidroximetilo, 2-hidroxietilo, 1-hidroxi-2-propilo,
3-hidroxipropilo, 4-hidroxibutilo, y 3,4-dihidroxibutilo.

Compuesto de N-piridilpiperidina
El comp uesto de N- piridilpiperidina d e la inve ncidn re presentado m ediante | a F érmula ( 1) es u n comp uesto

estructuralmente nuevo que tiene un pirazol enlazado a la posicion 4 del anillo piperidinico via un atomo de oxigeno
o azufre.

(enlaque R", R? R®, R* R% R®, R, R R% R'" R", X, m, y nson como se definen anteriormente).

El compuesto de N-piridilpiperidina re presentado mediante la Férmula (1) incluye compuestos de N-piridilpiperidina
representados mediante las siguientes Formulas (1a), (Ib), y (1c).

12
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(1b)

5 (enlasque R, R% R} R* R’ R R’ R® R% R, R", X, m, yn son como se definen anteriormente).

El compuesto de N-piridilpiperidina de Formula (1) en la que R? y R® se unen para formar un grupo alquileno de C 1.4
puede existir como isdbmeros cis-trans representados mediante las siguientes Férmulas (1d) y (1e). EI compuesto de
N-piridilpiperidina de la invencion representado mediante la Férmula (1) incluye tales isémeros.

10

N R 53¢
\_Ifxll"' ¥ NM (le)
(Rll)n R

15 (enlasque R1, R3, R4, R5, R6, R7, R9, Rm, R”, X, m,y nsoncomos e definen anteriormente, e Y esungrup o
alquileno de C1.4).

El compuesto de N-piridilpiperidina representado mediante la Férmula (1) en la que R* y R® se unen para formar un
grupo alquileno de C 1.4 puede existir como isémeros cis-trans representados mediante las Férmulas (1f) y (1g) mas

20 abajo. El compuesto d e N-p iridilpiperidina de la inv encion repres entado media nte la F érmula (1) inclu ye ta les
isdmeros.

10 R? RS RQ
N=— _(R")
/ m
7—X YA\ 7 (1£)
(R”)n R° R’ R
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RIO R?

N= (R w

]—X“"' e (18)

(R”)n R R’ R

(enla que R1, Rz, R3, RS, R7, R® R, Rm, R”, X, Y, m, y n son como se definen anteriormente).

El compuesto de N-piridilpiperidina de Férmula (1), e n la que al menos uno de R2, R3, R5, RG, R7, Re, y R%es un
grupo alquilo de C 1.4, pue de e xistir como estereoisomeros e n re lacién a | a posicion 4 del anillo piperidinico. El
compuesto de N-piridilpiperidina de la invencion representado mediante la Férmula (1) incluye tales isomeros.

El comp uesto de N- piridilpiperidina r epresentado me diante la F érmula (1) puede existir como N-6 xidos forma dos
mediante oxidacion del nitrégeno del anillo piridinico o del anillo piperidinico del compuesto de N-piridilpiperidina. El
compuesto de N-piridilpiperidina de la invencion representado mediante la Férmula (1) incluye estos N-6xidos.

En esta memoria d escriptiva, por conve niencia, el N-6 xido formad o p or la o xidacion del nitr 6geno en el a nillo
piridinico se denomina N-6xido de piridilo, mientras que el N-6xido formado por la oxidacion del atomo de nitrégeno
en el anillo piperidinico se denomina N-6xido de piperidilo.

El compuesto de N-piridilpiperidina representado mediante la Férmula (1) tiene propiedades basicas, y por lo ta nto
puede formar sales con: acidos inorganicos tales com o acido clorhidrico, acid o sulfurico, y acido fosférico; acidos
organicos tales como acid o férmico, acid o acético, aci do fumarico, y acido oxalico; y sales d e acidos tales como
hidrogenosulfato de so dio, e h idrogenosulfato d e potasio. El ¢ ompuesto de N-p iridilpiperidina de la invencion
representado mediante la Formula (1) incluye estas sales.

Entre los com puesto de N-piridilpiperidina de Ia invencion representados mediante la F 6rmula (1), son preferibles
aquellos en los que R'esun grupo haloalquilo de C1.4 0 un grupo ciano, y son mas prefe ribles aquellos en los q ue
R’ es un gru po haloalquilo de C14. De manera especifica, son particularmente preferibles aquellos en los que R'es
un grupo trifluorometilo.

Entre los com puesto de N-piridilpiperidinas de la invencién repres entados mediante la Férmula (1) s on preferibles
aquellos en los que R%esun grupo alquilo de C 1.20; un g rupo alquenilo de C,.; un grupo haloalquilo de C1.; un
grupo alq uilcarbonilo d e C 1.; un grup o fen ilo (o pcionalmente sustitui do en el a nillo fenilicoconu noomas, y
preferentemente uno o dos sustituyentes, seleccionandose cada uno independientemente del grupo que consiste en
halégeno, al quilo de C 14, y haloalquilo de C1.); u n gr upo h eterociclico (o pcionalmente s ustituido en el a nillo
heterociclico con unoomas,y pr eferentemente u noo doss ustituyentes, seleccionandose cad au no
independientemente d el gr upo q ue co nsiste en a Iquilo de C 14 y haloalquilo de C 14); o un gr upo alquilo de C 14
sustituidoco nuno oma s, ypr eferentemente unoodos sus tituyentes, se leccionandose cada uno
independientemente del grupo que consiste en alcoxi de C1.s, fenilo (opcionalmente sustituido en el anillo fenilico con
uno o mas, y ?referentemente uno o dos atomos de haldgeno), y grupos heterociclicos. Mas preferibles son aquellos
en los que R™esun grupo alquilo de C+.; un grupo alquenilo de C,.s; un grupo fenilo (opcionalmente sustituido en el
anillo fenilico con uno o mas, y preferentemente uno o dos atomos de halégeno, o grupos alquilo de C1.4); un grupo
piridilo (opcionalmente sustituido en el anillo piridinico con uno o mas, y preferentemente uno o dos grupos alquilo de
Cia);oungrup oal quilode C 44sustituidloco n unoo dos sustituyentes, selecci onandose cad au no
independientemente del grupo que consiste en alcoxi de C1, fenilo (opcionalmente sustituido en el anillo fenilico con
uno o mas, y preferentemente uno o dos ato mos de halégeno), y 1,3-dioxolan-2-ilo. Particularmente preferibles son
los compuestos en los que R esun grup o alquilo de C1.6, un grupo piridilo, un grupo 2,2-dimetoxietilo, o un grupo
(1,3-dioxolan-2-il)metilo.

Entre los compuesto de N-piridilpiperidina de Ia invencion representados mediante la F érmula (1), son preferibles
aquellos en los que R" es un gr upo alquilo de Cq, un grupo haloalquilo de C 1.4, un grupo fenilo (opcionalmente
sustituido en el anillo fenilico con uno o mas, y preferentemente uno a tres sustituyentes, seleccionandose cada uno
independientemente del grupo que consiste en h alégeno, alquilo de C 1.4, nitro, haloa Iquilo de C1.4, y h aloalcoxi de
C1.4), 0 un grupo heterociclico (opcionalmente sustituido en el amIIo heteromchco con uno o mas, y preferentemente
uno o dos atomos de haldgeno). L os com puestos en lo s que R"es un gr upo triflu orometilo o un grup o fenilo
(opcionalmente sustituido en el anillo fenilico con uno a tres atomos de halégeno) son mas preferibles.

Entre los c ompuestos de N-piridilpiperidina de la invencién representados mediante la Férmula (1), s on preferibles
aquellos en los que X es un dtomo de oxigeno.
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Son mas preferibles los compuestos de Formula (1) en la que R'esun grupo haloalquilo de C4.4 0 un grupo ciano,
R es un grupo alquilo de C1-20; un grupo alquenilo de C..; un grupo haloalquilo de C+.; un grupo alquilcarbonilo de
C1.6; un gru po fenil o (opcionalmente sustituido en el anillo fenilico con uno o mas, y prefere ntemente uno o dos
sustituyentes, seleccionandose cada uno independientemente del grupo que consiste en halégeno, alquilo de C1.4, y
haloalquilo d e C 1.4; un grupo heterociclic o (opci onalmente sustituid o en el anil lo het erociclico con uno o mas, vy
preferentemente uno o dos sustituyentes, seleccionandose cada uno independientemente del grupo que consiste en
alquilo de C14 y hal oalquilo de C14; 0 un grupo alquilo de C1.4 sustituido con uno o més, y preferentemente uno o
dos sustituyentes, seleccionandose cada uno independientemente del grupo que consiste en alcoxi de C 1., fenilo
(opcionalmente sustituido en eI anillo fenilico con uno o mas, y preferentemente uno o dos atomos de halégeno), y
grupos h eterociclicos, y R " esun grupo al quilo de Cis, ungru po ha loalquilo de C 14, yun grup o fen ilo
(opcionalmente sustituid o e n el an illo fenilicoco nun o omas, vy prefer entemente uno atres sustitu yentes,
seleccionandose cada uno independientemente del grupo que consiste en halégeno, alquilo de C1.4, nitro, haloalquilo
de C1.4, y haloalcoxi de C+.4); o un grup o heterociclico (opcionalmente sustituido en el anillo heterociclico con uno o
mas, y preferentemente uno o dos atomos de halégeno), y X es un atomo de oxigeno.

Entre Ios compuestos preferibles, son particularmente preferibles aquellos en los que R"es un grupo haloalquilo de
Cia, R esun grupo alquilo de C1.; un grupo alquenilo de Cz.6; un grupo fenilo (opcionalmente sustituido en el anillo
fenilico con uno o mas, y preferentemente uno o dos atomos de halégeno, o grupos alquilo de C1.4), un grupo piridilo
(opcionalmente sustituido en el anil lo piridinico con uno o mas grup os alquilo de C 14); 0 un grupo alquilo de C 1.4
sustituidoco nuno oma s, ypr eferentemente unoodos sus tituyentes, se leccionandose cada uno
independientemente del grupo que consiste en alcoxi de C1.4, fenilo (opcionalmente sustltwdo en el anillo fenilico con
uno o mas, y preferentemente uno o dos atomos de halégeno), y 1,3-dioxolan-2-ilo; R" esun grupo trifluorometilo o
un grupo fenilo (opcionalmente sustituido en el anillo fenilico con uno a tres atomos de halégeno); y X es un atomo
de oxigeno.

Entre el compuesto de N-piridilpiperidina de la invencion representado mediante la Formula (1), son preferibles los

representados media nte | as F érmulas (1 a), (1b), y (1f), y sonmas p referibles | os repres entados media nte | a
Formulas (1a) y (1f).

\J j—x —Q 7w

(R“) R R’ R

R”’ R R R

]—x YN

(R“) R® R° R

en las que R1, RZ, R3, R5, R7, RS, Rg, Rm, R”, X, Y, m, y n son como se definen anteriormente.

Entre los com puestos de N- plrldllplperldlna de lainvencion representados mediante las F 6rmulas (1a) y (1f), son
preferibles aquellos enlos que R" esun gru po haloalquilo de C14 0 un grupo ciano, y son mas preferlbles aquellos
en los que R es un grupo haloalquilo de C1.4. De manera especifica, son particularmente preferibles los compuestos
en los que R'esun grupo trifluorometilo.

Entre |os com puestos de N- plrldllglperidina de la invencion representados mediante las F 6rmulas (1a) y (1f), son
preferibles aquellos en los que R"esun grupo alquilo de C1.20; un grupo alquenilo de Cu; un grupo haloalquilo de
C1.6; un grupo alquilcarbonilo de C1.; un grupo fenilo (opcionalmente sustituido en el anillo fenilico con uno o mas, y
preferentemente uno o dos sustituyentes, seleccionandose cada uno independientemente del grupo que consiste en
halégeno, al quilo de C 1.4, y h aloalquilo de C 1.4; un gr upo h eterociclico (opci onalmente sustitu ido en el a nillo
heterociclico con  uno o mas,y pr eferentementeu noo dos s ustituyentes, seleccionandose cad au no
independientemente d el grupo q ue consiste en a Iquilode C 14 y haloalquilo de C 1.4); o un gr upo alquilo de C 1.4
sustituidoco nuno oma s, ypr eferentemente unoodos sus tituyentes, se leccionandose cada uno
independientemente del grupo que consiste en alcoxi de C1., fenilo (opcionalmente sustituido en el anillo fenilico con
uno o mas, y Ereferentemente uno o dos atomos de halégeno), y grupos heterociclicos. Son mas preferibles aquellos
en los que R"™esun grupo alquilo de C1; un grupo alquenilo de Cz.6; un grupo fenilo (opcionalmente sustituido en el
anillo fenilico con uno o mas, y preferentemente uno o dos atomos de halégeno, o grupos alquilo de C1.4); un grupo
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piridilo (opcionalmente sustituido en el anillo piridinico con uno o mas, y preferentemente uno o dos grupos alquilo de
Cia);oungrup oal quilode C 14sustituidoco n unoo dos sustituyentes, selecci onandose cad au no
independientemente del grupo que consiste en alcoxi de C1.6, fenilo (opcionalmente sustituido en el anillo fenilico con
uno 0 mas, y preferentemente uno o dos atomos de halégeno), y 1,3-dioxolan-2-ilo. Son particularmente preferibles
los compuestos en los que R"esun grup o alquilo de C1., un grupo piridilo, un grupo 2,2-dimetoxietilo, o un gr upo
(1,3-dioxolan-2-il)metilo.

Entre 1 os com puestos d e N- plrldllplperldlna de lainvencion representados mediante la F érmulas (1a) y (1f), so n
preferibles a quellos e n los q ue R esun grup o alquilo de C 1, un grupo h aloalquilo de C 14, y un grup o fenilo
(opcionalmente sustitui do en el anillo fenilicoc on uno omas,ypr eferentemente 16 3 sustituyentes,
seleccionandose cada uno independientemente del grupo que consiste en haldgeno, alquilo de C+.4, nitro, haloalquilo
de C1.4, y haloalcoxi de C4.4); o un grup o heterociclico (opcionalmente sustituido en el anlllo heterociclico con uno o
mas, y preferentemente uno o dos atomos de halégeno). Los compuestos en los que R" esun grup o trifluorometilo
o un grupo fe nilo (o pcionalmente s ustituido en el anillo fenilico con uno a tres atomos de ha légeno) son mas
preferibles.

Entre 1os com puestos d e N- piridilpiperidina de la invencion representados mediante las F 6rmulas (1a) y (1), son
preferibles aquellos en los que X es un atomo de oxigeno.

Mas preferlbles son los compuestos de Formulas (1a) y (1f) en las que R"esun grupo haloalquilo de C1.4 0 un grupo
ciano, R "’ es un gr upo a Iquilo d e C1.20; un grup o al quenilo de Czs6; un gr upo h aloalquilo de C 1; un grupo
alquilcarbonilo de C 16; un grupo fen ilo (opcio nalmente sustituido enela nillofenilic oconu noomas, y
preferentemente uno o dos sustituyentes, seleccionandose cada uno independientemente del grupo que consiste en
halégeno, al quilo de C 1.4, y h aloalquilo de C 1.4; un gr upo h eterociclico (opci onalmente sustitu ido en el a nillo
heterociclico con  uno o mas,y pr eferentemente u noo dos s ustituyentes, seleccionandose cad au no
independientemente d el gr upo q ue co nsiste en a Iquilo de C 14 y haloalquilo de C 14); o un gr upo alquilo de C 14
sustituidoco nuno oma s, ypr eferentemente unoodos sus tituyentes, se leccionandose cada uno
independientemente del grupo que consiste en alcoxi de C1.s, fenilo (opcionalmente sustltU|do en el anillo fenilico con
uno o mas, y preferentemente uno o dos atomos de halégeno), y grupos heterociclicos, R" es un grupo alquilo de
C1-6, un grupo haloalquilo de C 1.4, un grup o fenilo (opcionalmente sustituido en el a nillo fenilico con uno o mas, y
preferentemente uno a tres sustituyentes, seleccionandose cada uno independientemente del grupo que consiste en
halégeno, alquilo de C 1.4, nitro, hal oalquilo de C 1.4, y haloalcoxi de C14); o un gr upo heterociclico (o pcionalmente
sustituido en el anillo heterociclico con uno o mas, y prefe rentemente uno o dos atomos de haldégeno),y Xesu n
atomo de oxigeno.

Entre Ios compuestos preferibles, son particularmente preferibles aquellos en los que R"esun grupo haloalquilo de
Ct4, R"es un grupo alquilo de C1.; un grupo alquenilo de Cz.; un grupo fenilo (opcionalmente sustituido en el anillo
fenilico con uno o mas, y preferentemente uno o dos atomos de halégeno, o grupos alquilo de C1.4); un grupo piridilo
(opcionalmente sustituido en el anillo piridinico con uno o mas, y preferentemente uno o dos grupos alquilo de C1.4);
o un grupo alquilo de C14 sustituido con uno o mas, y preferentemente uno o dos sustituyentes, seleccionandose
cada uno independientemente del grupo que consiste en alcoxi de C 1., fenilo (opcionalmente sustltwdo en el anillo
fenilico con uno o mas, y preferentemente uno o dos atomos de halégeno), y 1,3-dioxolan-2-ilo, R" esun gru po
trifluorometilo o un grupo fenilo (opcionalmente sustituido en el anillo fenilico con uno a tres atomos de halégeno), y
X es un atomo de oxigeno.

Entre los compuestos de N- plrldllplperldlna de lai |nvenC|on representados mediante la Férmula (1a), son preferibles
aquellos en los que uno cualquiera de R* R® RS Y R’ es un grupo alquilo de C1.4 que esta situado en trans con
respecto al X en la posicion 4 del an illo plperldlmco Son particularmente preferibles los compuestos en los qu e el
grupo alquilo de C14 es un grupo metilo.

Método para producir el compuesto de N-piridilpiperidina

El compuesto de N-piridilpiperidina representado mediante la Féormula (1) se puede producir, por ejemplo, mediante
uno cualquiera de los métodos mostrados en los Esquemas de Reaccién 1 a 5 a continuacion.

Esquema de Reaccion 1

R]O

1
N
L|LX by

R,

(2 3) | (1)
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en el que R1, R2, R3, R5, RG, R7, R8, Rg, Rm, R”, X, X1, X2, m, y n son como se definen anteriormente.

En el método mostrado en el Esquema de Reaccidon 1, se hace reaccionar un compuesto pirazélico de Férmula (2) y
un compuesto piperidinico de Férmula (3) en un disolvente en presencia de una base, para producir un compuesto
de N-piridilpiperidina representado mediante la Férmula (1).

El disolvente usado en la reaccion del compuesto de Formula (2) y del compuesto de Férmula (3) puede ser uno
cualquiera de una amplia variedad de disolventes conocidos que son inertes a esta reaccion. Los ejemplos de tales
disolventes incluyen hidrocarburos alifaticos o aliciclicos tales como hexano, ciclohexano, y heptano; hidrocarburos
aromaticos tales como benceno, clorobenceno, tolueno, y xileno; hidrocarburos halogenados tales como cloruro de
metileno, 1,2-dicloroetano, cloroformo, y tetracloruro de carbono; éteres tales como éter dietilico, tetrahidrofurano, y
1,4-dioxano; ésteres tales como acetato de metilo y acetato de etilo; cetonas tales como acetona y metil etil cetona;
amidas tales como N,N-dimetilformamida; nitrilos tales como acetonitrilo y propionitrilo; disolventes polares apréticos
tales como dimetilsulféxido, N-metilpirrolidona, y N,N’-dimetilimidazolinona; y similares. Tales disolventes se pueden
usar solos o como una mezcla de dos o mas.

El disolvente se usa habitualmente en una cantidad de 1 a 500 partes en peso, y preferentemente 5 a 100 partes en
peso, por parte en peso del compuesto piperidinico de Férmula (3).

La base usada para la reacciéon del compuesto de Férmula (2) y el compuesto de Férmula (3) puede ser cualquier
base inorganica u organica. Ejemplos de | a base in orgénica incluyen metales alcalinos tales como sodi o y potasio;
carbonatos d e metales alc alinos tales com o carbo nato d e sodi o, carbo nato de p otasio, y bicar bonato de sodi o;
hidréxidos de metales alcalinos tales como hidroxido de sodio e hidroxido de potasio; hidruros de metales alcalinos
tales com o hidruro de sodio e hi druro de potasio; y similares. L os ejemplos de tal es bases organicas inc luyen
alcoxidos de metales alca linos tales como metdxido de sodio, etéxido de sodio, y terc-butdxido de po tasio; aminas
tales como trietilamina, diisopropilamina, y piridina; y similares. Tales bases se pueden usar individualmente o como
una mezcla de dos o mas.

La base se usa habitualmente en una cantidad de 0,1 a 1 00 equivalentes, preferentemente 0,5 a 5 e quivalentes, y
mas preferentemente 1 a 1,5 e quivalentes, por e quivalente d el compuesto piperidinico repr esentado me diante la
Férmula (3).

La relacion del compuesto pirazolico representado mediante la F 6rmula (2) al compu esto piperidinico representado
mediante la Férmula (3) puede ser seleccionada adecuadamente de un amplio intervalo. El compuesto pirazélico de
Férmula (2) s e usa preferentemente en una cantidad de al menos 0,5 moles, y mas preferentemente 0,8 a 1,5
moles, por mol del compuesto piperidinico de Férmula (3).

La reaccion se puede llevar a cabo habitualmente a un a te mperatura en el interv alo de -78°C hasta el pu nto de
ebullicién del disolvente usado. La temperatura de re accién es preferentemente 0°C hasta la temperatura del punto
de ebullicion del disolvente usado. La reaccion se lleva a cabo mas preferentemente mientras se calienta a reflujo.

El tiem po de reaccion v aria de pendiendo de la temp eratura de reaccion, etc.,y de este modono se puede
especificar completamente. Sin embargo, la reaccién esta terminada habitualmente en alrededor de 0,5 a alrededor
de 24 horas.

Esquema de Reaccién 2

10 10

R -

! ROR R \ R R R |
g N=y (RY) AN & N= (R}
N 3 Lo m N N~ o

X+ X — N2
\\Ll_, X X N \ \\_!_,, XRS N \
R, VAW’ ®R"),

4 3 .2
R" R" R
(4) (5) (1)
(en el que R1, Rz, R3, R4, RS, R® R, RB, Rg, Rm, R", X, Xz, X3, m y n son como se definen anteriormente).

En el método mostrado en el Esquema de Reaccién 2, un compuesto pirazoélico de Férmula (4) y un compuesto
piperidinico de F érmula (5) se hacen re accionar en presencia de una base en un disolvente, par a prod ucir un
compuesto de N-piridilpiperidina representado mediante la Férmula (1).

17



10

15

20

25

30

35

40

45

50

55

ES 2382481 T3

El disolvente usado para la reaccion del compuesto de Férmula (4) y el compuesto d e Férmula (5) p uede ser uno
cualquiera de una amplia variedad de disolventes conocidos que son inertes para esta reaccion. Por ejemplo, se
puede usar cualquier disolvente que se puede usar para la reacciéon del compuesto de Férmula (2) y el compuesto
de Férmula (3). Tales disolventes se pueden usar individualmente o como una mezcla de dos o mas.

El dis olvente se usa h abitualmente e n u na cantidad d e alrededor de 1 a alrededor de 500 p artes en p eso, y
preferentemente alrededor de 5 a alrededor de 100 partes en peso, por parte en peso del compuesto piperidinico de
Formula (5).

La base usada para la reacciéon del compuesto de Férmula (4) y el compuesto de Formula (5) puede ser cualquier
base inorganica u organica conocida. Por ejemplo, se puede usar cualquier base que se puede usar para la reaccion
del compuesto de F érmula (2) y el com puesto de F érmula (3). Tales bases se pue de usar individualmente o como
una mezcla de dos 0 mas.

La base se us a habitualmente en una cantidad de 0,1 a 1 00 equivalentes, preferentemente 0,5 a 5 e quivalentes, y
mas preferentemente 1 a 1,5 equivalentes, con relacién al compuesto piperidinico de Férmula (5).

La pro porcion del compu esto pirazoél ico d e F érmula (4) al compuest o pip eridinico de F 6rmula (5) se pued e
seleccionar adecuadamente de un amplio intervalo. El compuesto pirazélico de Férmula (4) se usa preferentemente
en una cantidad de al menos 0,5 moles, y mas preferentemente 0,8 a 1,5 moles, por mol del compuesto piperidinico
de Férmula (5).

La reaccion se puede llevar a cabo a una temperatura en el intervalo desde -78°C hasta el punto de ebullicion del
disolvente usado. La temp eratura de reaccion es pr eferentemente 0°C a la temperatura del punto de ebullicion del
disolvente usado. La reaccion se lleva a cabo mas preferentemente mientras se caliente a reflujo.

El tiempo de reaccion varia dependiendo de la temperatura de reaccion, etc., y de este modo no puede especificarse
completamente. La reaccion esta terminada habitualmente en alrededor de 0,5 a alrededor de 24 horas.

Esquema de Reaccion 3

RIO
1 Il‘ 6R7 RS R°
N=_@®", / R N=_(R")
3 L N D S m
A7 oyl
®"M, Ré R%RZ
(6) (7) w

enelque R", R4 R%, R, R% R, R, R®, R, R"", R", X, X, m, y n son como se definen anteriormente.

En el método mostrado en E squema de Reaccién 3, u n compuesto piperidinico de F érmula (6) y un compuesto
piridinico d e Férmula (7) s e hace n reac cionar enu n disolvente en presencia de unab ase, p ara prod ucirun
compuesto de N-piridilpiperidina representado mediante la Férmula (1).

El disolvente usado para la reaccién del compuesto de Férmula (6) y el compuesto d e Férmula (7) p uede ser uno
cualquiera de una amplia variedad de disolventes conocidos que son inertes para esta reaccion. Por ejemplo, se
puede usar cualquier disolvente que se puede usar para la reaccién del compuesto de Férmula (2) y el compuesto
de Foérmula (3). Tales disolventes se pueden usar individualmente o como una mezcla de dos o mas.

La cantidad de disolvente es habitualmente 1 a 500 partes en peso, y preferentemente 5 a 100 partes en peso, por
parte en peso del compuesto piperidinico de Férmula (6).

La base usada en |la reacciéon del compuesto de Foérmula (6) y el compuesto de Formula (7) puede ser cualquier
base inorganica u organica conocida. Por ejemplo, se puede usar cualquier disolvente que se puede usar parala
reaccion del compuestod e F 6rmula (2) y el c ompuestode F 6rmula (3). T ales disolventes se pu ede us ar
individualmente o como una mezcla de dos o mas.

La base se us a habitualmente en una cantidad de 0,1 a 1 00 equivalentes, preferentemente 0,5 a 5 e quivalentes, y
mas preferentemente 1 a 1,5 equivalentes, por equivalente del compuesto piperidinico de Férmula (6).

La relacién del compuesto pirazélico de Férmula (6) al compuesto piperidinico de Férmula (7) se puede seleccionar
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adecuadamente de u n amplio intervalo. EI compuesto piperidinico de Formula (7) se usa preferentemente en una
cantidad de al menos 0,5 moles, y mas preferentemente 0,8 a 1,5 moles, por mol del compuesto pirazolico de
Foérmula (6).

La reaccion se puede llevar a cabo habitualmente a un a te mperatura en el interv alo de -78°C hasta el pu nto de
ebullicidon del disolvente usado. La temper atura de r eaccion es prefer entemente 0°C a la temperatura del punto de
ebullicién del disolvente usado. La reaccién se lleva a cabo mas preferentemente mientras se calienta a reflujo.

El tiempo de reaccion varia dependiendo de la temperatura de reaccion, etc. y de este modo no se puede especificar
completamente. La reaccion esta terminada habitualmente en alrededor de 0,5 a alrededor de 24 horas.

El compuesto de N-piridilpiperidina re presentado mediante la Férmula (1a) también s e puede producir mediante el
meétodo mostrado en el Esquema de Reaccién 4 a continuacion.

Esquema de Reaccién 4

(8) (5a) (1a)

en el que R1, Rz, R3, R4, R5, RB, R7, Rs, Rg, R1°, R”, X, X1, X2, X3, m y n son como se definen anteriormente, Z es un
atomo de oxigeno o un atomo de azufre, X* es X? 0 X3, y X* y X® son como se definen anteriormente.

En el método mostrado en el Esquema de Reaccién 4, un compuesto pirazolénico de Férmula (8) y un compuesto
piperidinico de F 6rmula (5a) se hacen reaccionar en un disolv ente en prese ncia de una bas e, para producir un
compuesto de N-piridilpiperidina representado mediante la Férmula (1a).

El compuesto piperidinico de Férmula (5a) es un compuesto representado mediante la Férmula (3) o un compuesto
representado mediante la Férmula (5).

El disolvente usado para la reaccion del compuesto de Férmula (8) y el compuesto de Férmula (5a) puede ser uno
cualquiera de una amplia variedad de disolventes conocidos que son inertes para esta reaccion. Por ejemplo, se
puede usar cualquier disolvente que se puede usar para la reacciéon del compuesto de Férmula (2) y el compuesto
de Férmula (3). Tales disolventes se pueden usar individualmente o como una mezcla de dos o mas.

El disolvente se usa habitualmente en una cantidad de 1 a 500 partes en peso, y preferentemente 5 a 100 partes en
peso, por parte en peso del compuesto piperidinico de Férmula (5a).

La base usada para la reaccion del compuesto de Férmula (8) y el compuesto de Férmula (5a) puede ser cualquier
base inorganica u organica conocida. Por ejemplo, se pueden usar todos disolventes que se pueden usar parala
reaccion del compuestod e F 6rmula ( 2) y el com puesto de F érmula (3). T ales disolventes se pue den us ar
individualmente o como una mezcla de dos o mas.

La base se usa habitualmente en una cantidad de 0,1 a 1 00 equivalentes, preferentemente 0,5 a 5 e quivalentes, y
mas preferentemente 1 a 1,5 equivalentes, por equivalente del compuesto piperidinico de Férmula (5a).

La relacion del compuesto pirazolonico representado mediante la Formula (8) al com puesto piperidinico de Formula
(5a) se puede seleccionar adecuadamente de un amplio intervalo. El compuesto pirazolénico de Férmula (8) se usa
preferentemente e n una cantidadd e 0,5 molesom as, y mas pref erentemente 0,8 a 1,5 m oles, por mol d el
compuesto piperidinico de Férmula (5a).

La reaccion se puede llevar a cabo habitualmente a un a te mperatura en el interv alo de -78°C hasta el pu nto de
ebullicién del disolvente usado. La temperatura de la reaccion es preferentemente 0°C a la temperatura del punto de
ebullicién del disolvente usado. La reaccion se lleva a cabo mas preferentemente mientras se calienta a reflujo.

El tiemp o de reaccion varia dep endiendo de | a temp eratura d e re accion, etc., y, de este m odo nose puede
especificar completamente. La reaccion esta terminada habitualmente en alrededor de 0,5 a alrededor de 24 horas.

Entre los compuestos de N-piridilpiperidina representados mediante la Férmula (1), el Compuesto (1i), en el que R'™
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es R se pu ede producir mediante el método mostrado en el Esquema de Reaccion 5 a continuacion, usando el
Compuesto (1h) correspondiente, en el que R' es un atomo de hidrégeno.

Esquema de Reaccion 5

Rli)a

H ROR°R | R’ RS R°
A K N=\_R" N G N=\ (R
\ —> X N S S__ 5108 N \1 ,R ‘\lﬂ/(R )
Y7 N L V= e G W
11
(R*" )y R ®R™M), B RO

(1h) (9) (11}
enelque R", R4 R%, R*, R°, R, R, R®, R, R"™ R"!, X, X°, my n son como se definen anteriormente.

En el Esquema de Reaccién 5, un compuesto de N-piridilpiperidina de Férmula (1h) se sustituye en la posicion 1 del
anillo pirazoélico con u n compuesto de Férmula (9) en un disolvente en presencia de una base, para producirun
compuesto de N-piridilpiperidina representado mediante la Férmula (1i).

El disolv ente usado par a la reaccié n del compuesto de N-piridilpiperidina de F érmula (1 h) y el compuesto de
Formula (9) puede ser uno cualquiera de una amplia variedad de disolventes conocidos que son inertes para esta
reaccion. Por ejem plo, se p uede usar cualquier disolvente que se p uede usar para | a reaccion del compuesto de
Formula (2) y el compuesto de Formula (3). Tales disolventes se pueden usar individualmente o como una mezcla
de dos o0 mas.

El dis olvente se usa h abitualmente e n u na cantidad d e alrededor de 1 a alrededor de 500 p artes en p eso, y
preferentemente alre dedor de 5 hasta a Irededor de 100 partes en p eso, por parte en peso del compuesto de N-
piridilpiperidina de Férmula (1h).

La base usada para la reaccion del compuesto de Formula (1h) y el compuesto de Férmula (9) puede ser cualquier
base inorganica u org anica conocida. Por ejemplo, se p ueden usar tod as las bas es que se p ueden usar para la
reaccion del compuesto de Férmula (2) y el compuesto de Férmula (3). Tales bases se pueden usar individualmente
0 como una mezcla de dos o mas.

La base se usa habitualmente en una cantidad de 0,1 a 1 00 equivalentes, preferentemente 0,5 a 5 e quivalentes, y
mas preferentemente 1 a 1,5 equivalentes, por equivalente del compuesto de N-piridilpiperidina de Formula (1h).

La pr oporcién del ¢ ompuesto de F 6érmula (9) al com puesto de N-piridilpiperidina d e F érmula ( 1h) se p uede
seleccionar adecuadamente de un amplio intervalo. El compuesto pirazdlico de Férmula (9) se usa preferentemente
en una cantidad de 0,5 moles o mas, y mas preferentemente 0,8 a 1,5 moles, por mol del compuestode N -
piridilpiperidina de Férmula (1h).

La reaccion se puede llevar a cabo habitualmente a un a te mperatura en el interv alo de -78°C hasta el pu nto de
ebulliciéon del disolvente usado. La temper atura de r eaccién es prefer entemente 0°C a la temperatura del punto de
ebullicién del disolvente usado. La reaccién se lleva a cabo mas preferentemente mientras se calienta a reflujo.

El tiempo d e reaccion puede variar de pendiendo de |a temperatura de re accion, etc., y, de este mod o no se pu ede
especificar completamente. La reaccién esta terminada h abitualmente en alrededor de 0,5 hasta alrededor de 24
horas.

En lar eaccion, el comp uesto de N-piridilpiperidina de F 6rmula (1h) puede e xistir c omo tautém eros qu e tie nen
diferentes disposiciones en el anillo pirazdlico. Por ejemplo, se p uede formar un compuesto N-piridilpiperidinico de
Formula (1a) y un compuesto N-piridilpiperidinico de F érmula (1b) que son isémeros e ntre ellos. Estos isomeros s e
pueden aislar facilmente por medios de purificacion, tales como cromatografia en columna.

En el Esquema de Reaccion 5, el compuesto piperidinico usado como material de partida de Férmula (1h) se puede
producir mediante uno cualquiera de los métodos descritos en | os Esquemas de Reaccion 1 a 4. E|l compuesto de
Férmula (9) a usar puede ser un producto comercialmente disponible, o se pu ede producir facilmente mediante un
método conocido.

En los Es quemas de Reaccion 1, 2, y 4 anteriores, todo s los com puestos piraz ¢licos de F érmulas (2) y (4) y el
compuesto pirazolénico de F 6rmula (8) usados como ma teriales de p artida son com puestos conocidos que esta n
facilmente disponibles, o se pueden producir facilimente segun métodos conocidos, tales como los métodos descritos
en “Dai-yukikagaku, vol. 15, Heterocyclic Compounds II”, 62 Edicion, 1965, paginas 258 a 317, y “The Chemistry of
Heterocyclic Compounds V ol. 20. Pir azolones, Pirazo lidones y Der ivatives”, Ric hard H. Wile vy, Paul Wil ey,
Interscience Publishers, Londres UK, 1964.
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Un c ompuesto pirazolénico de F érmula (8) y un compuesto pir azélico repres entado mediante la F érmula (4a) a
continuacién pueden existir como tautdmeros ceto-endlicos.

RIO

|
N
lej/ (4)
®'".

en la que Rm, R”, Xz, y n son como se definen anteriormente.

El compuesto piperidinico de Férmula (3) y el compuesto piperidinico de Férmula (5) son com puestos conocidos, o
se pu eden pr oducir facilm ente med iante métodos c onocidos. El ¢ ompuesto piperidinicod e F érmula ( 3) y el
compuesto piperidinico de Férmula (5) se pueden producir, por ejemplo, haciendo reaccionar el compuesto piridinico
de Férmula (7) con el compuesto piperidinico de Férmula (10)

en la que Rz, Rs, R4, R5, Re, R7, RB, Rg, y x* pueden ser como se defi nen anteriormente. Esta reac cién se puede
llevar a cabo, por ejemplo, seguin el método descrito en Synthesis, 606 (1981), J. Chem. Soc., C., 3693 (1971).

El compu esto pip eridinico de F érmula (10) y el comp uesto piridinic o re presentado medi ante la F 6rmula (7) so n
compuestos conocidos, o se pueden producir faciimente mediante métodos conocidos.

El compuesto piperidinico de Férmula (6) se pue de producir facilmente, por ejemplo, mediante el método mostrado
en el Esquema de Reaccion 6.

Esquema de Reaccion 6

10

R
|
N
H}—Xl t X R
®'", \ R10
| T R® R
/N 6
2) NS R "
\L|TX - N—R
RIU 1 Ro
I!I (R ) R4 RS RZ
N/ > 2 3 16
7 + X N—R (13)
®",
(4) (12)
10
R
! 6R7 R® R
_— N >_ R
\\_I_'/ 5 NH
R") R 4
n RURR?

(6)

(enelque R R R* R% R% R”,R% R% R R", X, X", X% X3, y n son como se definen anteriormente, y R'® es un
grupo metilo o un grupo bencilo).

Segun el método mostrado en el Esquema de Reacciéon 5, un compuesto pirazélico de Férmula (2) y un compuesto
piperidinico de Férmula (11), o un compuesto pirazélico de Férmula (4) y un compuesto piperidinico de Férmula (12)
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se hacen reaccionar para producir un compuesto piperidinico de Férmula (13). Posteriormente, el sustituyente R'" se
elimina del e squeleto pip eridinico del compuesto pip eridinico de F érmula ( 13) p ara pro ducir un compu esto
piperidinico de Férmula (6).

Los compuestos piperidinicos de F érmulas (11) y (12) son compuestos conocidos, o se pueden producir faciimente
mediante métodos conocidos.

La reaccion del compuesto pirazélico de Férmula (2) y el compuesto piperidinico de Formula (11) se puede llevar a
cabo en las mismas condiciones de reaccion que |la reaccion de los compuestos de Formulas (2) y (3) mostrada en
el Esquema de Reaccion 1.

La reaccion del compuesto pirazdlico de Férmula (4) y el compuesto piperidinico de Férmula (12) se puede llevar a
cabo en las mismas condiciones de reaccion que |la reaccion de los compuestos de Formulas (4) y (5) mostrada en
el Esquema de Reaccién 2.

La reaccion para eliminar el sustituyente R del esqueleto piperidinico del compuesto piperidinico de Férmula (13)
se puede llevar a cabo en condiciones de desmetilacion o desbencilacion conocidas, tales como las condiciones de
reaccion descritas en los documentos WO 2005/095380, WO 96/37484, patente U.S. n° 5569664, etc.

Los comp uestos obten idos en las reacc iones anter iores se pued en ai slar facilme nte por medios d e aislam iento
habituales, tales como e xtraccién con disolventes organicos, cromatografia, recristalizacion, destilaciéon, y métodos
similares, y se pueden purificar ademas por medios de purificacion habituales.

El compu esto de N-pir idilpiperidina d e la i nvencién re presentado mediante la F 6rmula (1) se pued e usar par a el
control de plagas agricolas, y preferentemente se pueden usar para el control de plagas de insectos y de acaros,
tales como Lepidoptera, Hemiptera, Thysanoptera, y Coleoptera.

El com puesto de N-p iridilpiperidina de la inv encién re presentado me diante | a F érmula (1) presenta excelentes
efectos de control de plagas, incluso cuando se us a en una p equefia cantidad. L os e jemplos de | acaro incluyen
acaros parasitarios de plantas en diversos campos de la agr icultura y horticultura. Sus efectos es pecificos incluyen
acaros ara fia tales como Tetranychus urticae (acaro de dos puntos), Panonychus citri (4caro rojo de citricos),
Tetranychus kanzawai (acaro arafia de Kanzawa), y Panonychus ulmi (acaro r ojo e uropeo); acaros enrofiadores
tales como Aculops pelekassi (acaro enrofiador de citricos rosa), Phyllocoptruta citri Soliman et Abou-Awad, Aculops
lycopersici (va sates), y Eriophyes chibaensis (ac aro t ostado del p eral ja ponés); ac aros del p olvo tal es ¢ omo
Polyphagotarsonemus latus (acaro blanco)y Phytonemus pallidus (acaro del ciclamen); acaros de la harina tales
como Tyrophagus putrescentiae (acaro del moho), y Rhizoglyphus robini (acaro de los bulbos).

Acaricida
Los acaricidas se describen mas abajo como ejemplos de los agentes de control de plagas de la invencion.

El compuesto de N-piridilpiperidina de la invencion representado por la Féormula (1) se puede usar como un acaricida
sin afadir ni ngun otro in grediente. EI co mpuesto d e N-piridilpiperidina se mezcl a habitualmente con d iversos
vehiculos e n forma d e sélidos, liquidos, o gases, opcionalmente se guido de |a adicién d e tens oactivos y/u otros
materiales au xiliares para la prep aracion d e formulaciones, y después se formula en d iversas formas, tales com o
disoluciones oleosas, co ncentrados em ulsionables, polvos h umectables, gr anulos disp ersablesena gua,
concentrados en susp  ensién, po Ivos s olubles ena gua, gr anulos, granul os fi nos, po Ivos, polvos finos,
pulverizaciones, aerosoles, microcapsulas, fumigantes y similares.

El comp uesto de N-piridilpiperidina de F érmula (1) s e p uede inc orporar en ta les for mulaciones en una ¢ antidad
adecuada q ue se pu ede s eleccionar d e un ampl io i ntervalo s egun di versas co ndiciones, tales como el tip od e
formulacion, lugar d e a plicacion, etc. T ales formul aciones co ntienen h abitualmente el com puesto de N-
piridilpiperidina en una cantidad de alrededor de 0,01 a alrededor de 95% en peso, y preferentemente alrededor de
0,1 a alrededor de 50% en peso.

Los ejemplos de vehiculos sdlidos usados para la preparacion de tales formulaciones incluyen arcillas tales c omo
arcilla de caolin, tierra d e diatomeas, be ntonita, arcilla de Fubasami, y arcill a acida; talcos; minerales in organicos
tales como m ateriales cer amicos, ce lita, cuarzo, az ufre, carbon activ ado, carbonato de silic e y silice hidratada;
polvos finos y granulos tales como fertilizantes quimicos; y similares.

Los e jemplos de ve hiculos liquidos inc luyen a gua; a Icoholes tales ¢ omo metan ol y etano |; ceton as tales ¢ omo
acetona y metiletilcetona; hidrocarburos alifaticos y aliciclicos tales como n-hexano, ciclohexano, queroseno, y aceite
ligero; hidrocarburos aromaticos tale s como benceno, tolueno, xileno, y naftaleno; ésteres tales como acetato de
etilo y ac etato de b utilo; n itrilos tal es co mo aceto nitrilo e iso butironitrilo; ét eres tal es como éter diisopropilico y
dioxano; am idas de ac idos, tales como N ,N-dimetrilformamida, N,N-di metilacetamida, N-metilpirro lidona, y N,N’-
dimetilimidazolinona; hidrocarburos halogenados tales como ciclorometano, tricloroetano y tetracloruro de car bono;
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dimetilsulfoxido; aceites vegetales tales como aceite de haba de soja, y aceite de semilla de algodon; y similares.

Los ejemplos de vehiculos gaseosos incluyen aquellos usados generalmente en propelentes, tal como gas b utano,
LPG (gas de petroleo licuado), éter dimetilico, y diéxido de carbono.

Lo ejemplos del tensoactivo incluyen tensoactivos no idnicos y tensoactivos aniénicos.

Los ejemplos especificos de tensoactivos no idnicos incluyen tensoactivos no idnicos de ésteres de azucares tales
como ésteres de acido graso con sorbitan, y ésteres de acido graso con polioxietilensorbitan; tensoactivos no iénicos
de ésteres d e acidos gras os tales como ésteres de aci  dos gras os po lioxietilénicos; tensoactiv os n o iénic os de
aceites veg etales tal es c omo ac eite de ri cino po lioxietilenado; te nsoactivos n o i énicos d e alcoholes tal es com o
polioxietilenalquil éter; tens oactivos no i énicos de alquilefenoles tal es como co ndensado de f ormalina co n
polioxietilenalquil (Cs.12) fenil éter; tensoactivos no idnicos de polimeros de bloques de polioxietileno-polioxipropileno
tales como polimeros de bloques de polioxietileno-polioxipropileno; tens oactivos no iénicos aromaticos tales c omo
fenil fenil éter; y similares.

Los ej emplos especificos d e tensoactivos anidnicos incl uyen tens oactivos ani 6nicos de sulfon atos tales com o
alquilbencenosulfonato, alq uilsulfosuccinato, y a lilsulfonato; tensonacti vos ani 6nicos de sulfatos  tales como
alquilsulfato, y polioxietilenalquilsulfato; lignosulfito; y similares.

Los ejemplos de materiales auxiliares para la preparacion de formulaciones incluyen agentes de fijacion, agentes
dispersantes, espesantes, conservantes, agentes anticongelantes, estabilizantes, adyuvantes, y similares.

Los ejemplos de ag entes de fijacion y agentes dispersantes incluyen caseina, gelatina, polisacaridos (por ejem plo,
almidén, goma arabiga, derivados de celulosa, acido alginico), derivados de lignina, bentonina, azlcares, polimeros
sintéticos solubles en agua (por ejemplo, polialcohol vinilico, polivinilpirrolidona, poliacidos acrilicos), y similares.

Los e jemplos de es pesantes inclu yen c ompuestos poliméricos so lubles en a gua, tal es como g oma de xantana,
carboximetilcelulosa, bentonita de pureza elevada, carbén blanco, y similares.

Los ejemplos de conservantes incluyen benzoato de sodio, éster de acido p-hidroxibenzoico, y similares.
Los ejemplos de agentes anticongelantes incluyen etilenglicol, dietilenglicol, y similares.

Los ejemplos de estab ilizantes incluyen P AP (fosfato aci do de is opropilo), BHT (2,6-di- terc-butil-4-metilfenol), BHA
(una mezc la de 2-terc-b util-4-metoxifenol y 3-terc-b util-4-metoxifenol), aceites veg etales, ac eites minera les,
tensoactivos, acidos grasos y sus ésteres, y similares.

Los ejemplos de adyuvantes incluyen aceite de haba de soja, aceite de maiz, y aceites vegetales similares, aceite de
magquinas, glicerol, polietilenglicol y similares.

Tales preparaciones farmacéuticas se pueden colorear con un colorante organico o inorganico.

El compuesto de la invencién se puede mezclar con otros agentes tales como insecticidas, nematocidas, acaricidas,
fungicidas, herbicidas, re guladores del crecimiento d e p lantas, sin érgicos (por ejemplo buté xido de piperonilo), o
acondicionadores del suelo, y se pueden formular previamente como una mezcla. Como alternativa, el acaricida de
la invencién y esos otros agentes se pueden usar juntos sin mezclarlos previamente.

El compuesto de la i nvencion se pue de usar como un ac aricida agricola en cua lquier cantidad adecuada que se
puede sel eccionar apr opiadamente d e u n amp lio int ervalo seg un div ersas ¢ ondiciones, tal es como e | tip o de
formulacion, el método de aplicacion, el tiempo de aplicacion, el lugar de aplicacion, el tipo de cosecha a proteger, y
el tipo de acaro a controlar. El compuesto se usa habitualmente en una cantidad de alrededor de 0,1 a alrededor de
1.000 g, y preferentemente alrededor de 10 a alrededor de 500 g, por 1 00 m? del area. Cuando el compuesto de la
invencién en forma de un concentrado emulsionable, p olvo humectable, co ncentrado e n em ulsion, o simi lar, se
diluye con a gua, el comp uesto se usa ha bitualmente e n una conc entracién de 1 a alre dedorde 1.000 ppm, y
preferentemente alrededor de 10 a alrededor de 500 ppm. Los granulos, polvos finos, y formulaciones similares se
pueden usar como tales sin diluirlos.

EFECTO DE LA INVENCION
Los compuestos de N-piridilpiperidina de la invencioén re presentados por la Férmula (1), sus N-6xidos, o s ales de
estos compu estos, tienen ac tividad de cont rol de pl agas, tales como act ividad acaricida elev ada fre nte a acaros

enrofadores asi como frente a acaros arana.

Por lo tanto, los compuestos de N-piridilpiperidina de la invencion representados por la Férmula (1), sus N-6xidos, o
sales de est os compu estos, se usa n a decuadamente ¢ omo a gentes de co ntrol de pla gas, y p articularmente
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preferible para uso como acaricidas.

Mejor modo para llevar a cabo la invencion

La presente invencion s e describe con mas detalle con referencia a los Ejem plos d e Prod uccién, Ejemplos de
Formulacién, y Ejemplos de Ensayo de los compuestos de la invencién. Sin embargo, la invencidn no esta limitada a
ellos o por ellos.

Ejemplo 1 de produccién

Produccion de 4-[3-(3,5-diclorofenil)-1-metilpirazol-5-iloxi]-1-[5-(trifluorometil)-2-piridil]-piperidina (Com puesto n°: 1a-
107)

cl 0 N=

cl (5-1)
(8-1)

,CHs

N—N N=
K2C0s c1 & o—CN‘OﬂJFg
_—
CHyON/DME
(1a-107)
c1

(en el que MsO es un grupo metanosulfoniloxi).

0,58 g de 3-(3,5-diclorofenil)-1-metilpirazolin-5-ona (8-1), 0,70 g de metanosulfonato de 1-[5-(trifluorometil)-2-piridil]-
piperidin-4-ilo (5-1), y 0,45 g de carbonato de potasio se suspendieron en una mezcla de 50 ml de acetonitrilo y 20
ml de N,N-dimetilformamida ( DMF). La mez cla res ultante se calenté a reflujo tod ala noche, se e nfrié hastala
temperatura ambiente, y después se filtré a través de celita. Después de que se afiadio disolucién salina al filtrado,
la mezcla s e extrajo con éter dietilic 0. La capa org anica se conce ntrd a presi 6n re ducida. El resi duo se p urifico
mediante cromatografia en columna sobre gel de silice (n-hexano:acetato de etilo = 9:1 — 4:1) para producir 0,64 g
de Compuesto (1a-107).

Ejemplo 2 de produccién

Produccién de 4-[1-(3-clorofenil)-3-(trifluorometil)pirazol-5-iloxi]-1-[5-(trifluorometil)-2-piridil]-piperidina (Compuesto n°
1a-62)

1
Q -

N—N ¥ MSO‘CN@CFg

y
Fgc/%o

(5-1)
(8-2)
c1
KoCO3
> ?I*-N N=
CHACN
5 Facv—o—CN@m

(1a-62)
(en el que MsO es como se define anteriormente).

0,50 g de 1-(3-clorofenil)-3-(trifluorometil)pirazolin-5-ona (8-2), 0,62 g de compuesto (5-1), y 0,52 g de carbonato de
potasio se sus pendieron en 20 ml de aceto nitrilo. La mezcl a resultante se calento a refl ujo toda la noche, se enfrié
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hasta |a temp eratura ambiente, y después se filtiré a trav és de c elita. El filtrad o se concentrdé a presion reducida.
Después de que se afiadié agua al residuo, la mezcla se extrajo con acetato de etilo. La capa organica se concentro
a presion reducida. El residuo se purificd mediante cromatografia en columna sobe gel de silice (n-hexano:acetato
de etilo = 9:1 — 4:1) para producir 0,20 g de Compuesto (1a-62).

Ejemplo 3 de produccién

Produccion de 4-[1-butil-3-(trifluorometil)pirazol-5-iloxi]-1-[5-(trifluorometil)-2-piridil]-piperidina (Compuesto n° 1a-17)

,n—C4Ho N=
FsC 0

(5-1)
(8-3)
,n~CqHo
K2COg N—N N=
e 4
g
CHaCN FsC /U— \ /
(1a~17)

(en el que MsO es como se define anteriormente).

0,31 g de 1-butil-3-(trifluorometil)pirazolin-5-ona (8-3), 0,4 9 g de Comp uesto (5-1), y 0,41 g de carbonato de potasio
se suspendieron en 20 ml de acetonitrilo. La mezcla resultante se calento a reflujo toda la noche, se enfrié hasta la
temperatura ambiente, y después se filtré a través de celita. El filtrado se concentré a presion reducida. El residuo se
purific6 mediante cromatografia en columna sobre gel de silice (n-hexano:acetato de etilo = 1:0 — 8:1) para producir
0,42 g de Compuesto (1a-17).

Ejemplo 4 de produccién

Produccion de 8 B-[1-butil-3-(trifluorometil)pirazol-5-iloxi]-1-[5-(trifluorometil)-2-piridil]-3-azabiciclo[3.2.1]octano

(Compuesto n° 1f-6)
HOl1 @N—CH—Q Piridina FiC— E —Qlte
2 (CFsS090 i Chz

CHoCH2 0
11-1) (12-1)

. n—C4Hg
N—N

{ ,n—CqHg
K2CO3, CH3CN FBC/K/‘ O@N—Cﬂz@

(13-1)

,n—C4Hg
Pd—C, H;, EtOH N—N
- /
FBC/\/.O.@NH

(6-1)

N=
a—@—c& N_N -n=CqHo

K2CO3, CH3CN

(1£-6)
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(1) Produccion de Compuesto (12-1)

EI N-bencil-3-azabiciclo[3.2.1]octan-8a-ol (10-1) se sintetizé segun el método descrito en J. Med. Chem., 2003, 46,
1456-1464. Se disolvieron 5,05 g de compuesto (11-1) en 35 ml de cloruro de metileno. Mientras la disolucién se
agité b ajo enfriamiento con hielo, se afi adieron gota a g ota 10 ml d e una d isolucién de clorur o de metileno que
contiene 13,11 g de a nhidrido trifluorom etanosulfénico. Posteriorm ente, se afiadieron gotaag ota 10 mld euna
disolucion de cloruro de metileno que contiene 16,54 g de piridina, y la mezcla se agité durante 1 hora. La mezcla de
reaccion se afiadié a una disolucion saturada de hidrogenocarbonato de sodio, y la mezcla se extrajo tres veces con
cloruro d e metileno. L a capa org anica s e s ecé s obre sulfato de magnesio, y s e filtr6. El filtrado se concentré a
presion reducida. El residuo se purificd mediante cromatografia en columna sobre gel de silice (n-hexano:acetato de
etilo = 20:1) para producir 8,29 g de trifluorometanosulfonato de N-bencil-3-azabiciclo[3.2.1]octan-8a-ilo (12-1).

(2) Produccion de Compuesto (13-1)

0,89 gde C ompuesto (8- 3), una cantid ad cataliticad e 18-corona-6,y 2,7 6 gd e carbo nato d e potasi o se

suspendieron en 20 ml  de DMF. La susp ensién se a gitd a la temp eratura amb iente dura nte 10 minutos. Se le

afnadieron gota a gota 15 ml de una disolucion de DMF que contiene 1,00 g de compuesto (12-1), y la mezcla se
agité a 50°C durante 2 horas. La mezcla resultante se vertiéo en 100 ml de agua, y se extrajo tres veces con 50 ml de
acetato de etilo. La capa organica se lav 6 con disolucion salina, se sec 6 sobre sulfato de magnesio, y después se
filtrd. El filirado se concentrd a presion reducida. El residuo se purific6 mediante cromatografia en columna sobre gel
de silice (n- hexano:acetatodeeti lo =50:1 — 20:1)par ap roducir0,83 gde 1-b encil-83-[1-butil-3-
(trifluorometil)pirazol-5-iloxi]-3-azabiciclo[3.2.1]octano (13-1).

(3) Produccion de Compuesto (1f-6)

Se afiadi6 paladio-carbén activado (Pd al 10%) (0,1 g) a una disolucién de 0,80 g del Compuesto (13-1) en 50 ml de
etanol. La mezcla se agité en una atmésfera de hidrégeno a 50°C durante 15 hor as para producir 8p-[1-butil-3-
(trifluorometil)pirazol-5-iloxi]-3-azabiciclo[3.2.1]octano (6-1). La disolucion de la reaccion se filtrd a travé s de celita, y
se concentré a presion reducida. Se afadié agua al residuo, y la mezcla se e xtrajo con acetato de etilo. La c apa
organica se | avo con dis olucién s alina, s e secd sobr e sulfato d e ma gnesio, y d espués s e filtré. Elfiltrad ose
concentrd a pr esion reducida. El residuo se disolvio en 50 ml de DMF . Se le afiad ieron 1,36 gd e carbonato de
potasio y 0,71 g de 2-cloro-5-trifluorometilpiridina (7-1), seg uido de agitaciéon a 70°C durante 4 horas. La mezcla se
vertio en 100 ml de agua, y se e xtrajo dos veces co n 50 ml de acetato de etilo. La capa organica se lav 6 con
disolucion salina, se secd sobre sulfato de magnesio, y después se filtré. El filtrado se concentré a presion reducida.
El residuo se purific6 mediante cromatografia en columna sobre gel de silice (n-hexano:acetato de etilo = 9:1) para
producir 0,10 g de Compuesto (1f-6).

Ejemplo de produccién 5

Produccion de 4-[1-metil-3-(trifluorometil)pirazol-5-iloxi]-1-[5-(trifluorometil)-2-piridil]-piperidina (Compuesto n° 1a-14)

N— /CHs Reactivo de Lawesson N_N’ CHs
/ /
Fsc/k%o Tolueno FSC/K)\S
(8-4) (8-5)
CH c
CH3I, K2C03 N=NT W0, NaghOq - 2H0 Ny
_— ETEsTEEEE—
// 4
CH3CN F3C/k/\SCH3 CH3C02H F3CA/\SOZCH3
(14) (2-1)

N==
O
\_7/ RE N—N’CH3 N=
/
NaH, DMF FSCA/—OCN—Q—C&

(1a-14)
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(1) Producciéon de Compuesto (8-5)

5,25 g de 1-metil-3-(trifluorometil)pirazol-5-ona (8-4) y 10,23 g de reactivo de Lawesson se suspendieron en 300 ml
de tolueno anhidro. La suspension se calenté a reflujo durante 6 horas. La disolucién de la reaccion se concentro a
presion reducida. El residuo se purificd mediante cromatografia en columna sobre gel de silice (n-hexano:acetato de
etilo = 2:1) para producir 4,87 g de 1-metil-3-(trifluorometil)pirazol-5-tiona (8-5).

(2) Produccién de compuesto (14)

3,87 gde ¢ ompuesto (8-5) y4,40gd e carbo nato d e pot asio se su spendieron e n 100 ml de a cetonitrilo. La
suspension se agitd a | a temperatura ambiente durante 15 minutos. Se afiadié gota a g ota una disolucion de 3,62 g
de yoduro de metilo en 10 ml de acetonitrilo, y la mezcla se agitdé a la temperatura ambiente durante 12 horas. La
disolucion de la reaccién se concentré a presion reducida. Después de que se afiadié agua al residuo, la mezcla se
extrajo con acetato de etilo. La capa organica se seco sobre sulfato de magnesio, y se filtré. El filtrado se concentrd
a presion reducida para producir 3,60 g de 1-metil-5-metiltio-3-(trifluorometil)pirazol (14).

(3) Producciéon de Compuesto (2-1)

Se d isolvieron 0,25 g d e Compuesto (1 4)en 20m | de acido acético. Mi entras se a gitaba, s e a fiadieron
secuencialmente 0,44 g de disolucién al 30% de perdxido de hidrégeno, y 0,04 g de volframato de sodio dihidratado.
La mezcla se agit6 a la temperatura ambiente durante 12 horas, después se vertié en agua, y se extrajo con acetato
de etilo. La capa organica se lavé con hidrogenocarbonato de sodio saturado, se secé sobre sulfato de magnesio, y
después s e filt r. El filtra do se concentré a presiéon reducida para producir 0,29 g d e 5-meta nosulfonil-1-metil-3-
(trifluorometil)pirazol (2-1).

(4) Produccion de Compuesto (1a-14)

Se suspendieron 0,08 g d e hidruro de sodio al 60% en 1 ml de DMF anhidra. Se le afiad ieron 5 ml de D MF anhidra
que contiene 0,39 g de 1-[5-(trifluorometil)-2-piridil]-piperidin-1-ol (3-1). La mezcla se agit6 a la temperatura ambiente
durante 20 minutos. Se a fiadié gota a gota una disolucion de 0,29 g de Compuesto (2-1)en 1 ml de DMF , y la
mezcla se agito a 100°C durante 7 horas. La mezcla de reaccion se vertié en agua, y se e xtrajo dos veces c on
acetato de etilo. La capa organica se lavé con una disolucién salina, se seco sobre sulfato de magnesio, y después
se filtré. El filtrado se concentré a presion reducida. El residuo se purificd mediante cromatografia en columna sobre
gel de silice (n-hexano:acetato de etilo = 5:1) para pro ducir 0,20 g de 4-[ 1-metil-3-(trifluorometil)pirazol-5-iloxi]-1-[5-
(trifluorometil)-2-piridil]-piperidina (1a-14).

Ejemplo 6 de produccién

Produccion de 3,3-d imetil-4-[1-metil-3-(trifluorometil)pirazol-5-iloxi]-1-[5-(trifluorometil)-2-piridil]-piperidina
(Compuesto n° 1a-215)

,CH3 CH3
y—N . HsC N=
b A soci; HO N—Q-CFa
(2-1) (3-2)

?HS CHs
t—-BuOK, 18-corona-6 o N—N HsC N=
o /
DMF FscA/_ 0 N@‘CFS

(1a-215)

0,66 gde C ompuesto ( 2-1), 0,80 gd e 3, 3-dimetil-1-[5-(trifluorometil)-2-piridil]-piperidin-1-ol ( 3-2), 0, 65g d e t-
butoxipotasio, y una cantidad catalitica de 18-corona-6 se suspendieron en 10 ml de DMF anhidra. La suspension se
agité a 100°C durante 15 horas. La mezc la de reaccién se vertié en agua, y se extrajo dos veces con acetato de
etilo. La capa organica se lavé con agua y disolucion salina, se sec6 sobre sulfato de magnesio, y después se filtré.
El filtrado s e concentré a presion reducida. El residuo se purifico mediante cromatografia en columna sobre gel de
silice (n-hexano:acetato de etilo = 5:1) para producir 0,41 g de 3,3-dimetil-4-[1-metil-3-(trifluorometil)pirazol-5-iloxi]-1-
[5-(trifluorometil)-2-piridil]-piperidina (1a-215).
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Ejemplo 7 de produccién

Produccion de 8 B-[1-butil-3-(trifluorometil)pirazol-5-iloxi]-1-[5-(trifluorometil)-2-piridil]-3-azabiciclo[3.2.1]octano
(Compuesto n° 1-6)

,n‘C4H9 _ ,n—C4H9
N—N Reactivo de Lawesson N—N
4 Tolueno /
F3c/k)§0 Fac/k/gs
(8-3) (8-6)
- —C4H
CHaI, cho;; N_N'n C4H9 HgOg, N32W04 ¢ 2H20 N—N,n a9
! ot i ey 7t
CH3CN F3 CV\SCHS CH3C02H F 3C/K/\ SOzc Hs
(15) (2-2)

N__
HO'"'-—@N—Q\:}'CF:; n_C4H9
(3—3)» N—N N=—
NaH, DMF EiC A j—om @ O—

(1g-6)

(1) Produccién de Compuesto (8-6)

5,00 g de 1-butil-3-(trifluorometil)pirazol-5-ona (8-3), y 7,88 g de reactivo de Lawesson se suspendieron en 300 ml de
tolueno anhidro. La sus pension se c alentd a reflujo con agitacién durante 6 h oras. La disolucién de |a reaccién se
concentré a pr esion red ucida. El residu o se purific 6 mediante crom atografia en col umna sobre gel de silice ( n-
hexano:acetato de etilo = 3:1) para producir 4,35 g de 1-butil-3-(trifluorometil) pirazol-5-tiona (8-6).

(2) Produccion de Compuesto (15)

3,35 gde c ompuesto (8-6) y4,07gd e carbo nato d e pot asio se su spendieron e n 100 ml de a cetonitrilo. La
suspension se agitd a | a temperatura ambiente durante 15 minutos. Se afi adié gota a g ota una disolucion de 3,35 g
de yoduro de metilo en 10 ml de acetonitrilo. La mezcla se agité a la temperatura ambiente durante 12 horas. La
disolucion de la reaccidn se concentré a presion reducida. Después de que se afiadié agua al residuo, la mezcla se
extrajo con acetato de etilo. La capa organica se secé sobre sulfato de magnesio, y se filtré. El filtrado se concentro
a presion reducida para producir 4,40 g de 1-butil-5-metiltio-3-(trifluorometil)pirazol (15).

(3) Produccion de Compuesto (2-2)

Se d isolvieron 4,40 g d e Compuesto (1 5)en 20m | de acido acético. Mi entras se a gitaba, s e a fiadieron
secuencialmente 6,36 g de una dis olucion al 30% d e p eréxido de hidréogeno y 0,62 g d e v olframato d e so dio
dihidratado. La mezcla se agit6é a |la temperatura ambiente durante 4 horas, después se vertié en agua, y se extrajo
con acetato de etilo. La capa organica se lavé con hidrogenocarbonato de sodio saturado, se seco sobre sulfato de
magnesio, y después se filtr 6. El filtra do se co ncentr6 a pres idn re ducida p ara producir 5,0 0 g de 1-butil-5-
metanosulfonil-3-(trifluorometil)pirazol (2-2).

(4) Produccion de Compuesto (1g-6)

Se suspendieron 0,08 g de hidruro de sodio al 60% en 1 ml de DMF anhidra. Se afiadieron a esta s uspension 5 ml
de DMF anhidra que contiene 0,45 g de Compuesto (3-3). La suspension se agité a la temperatura ambiente durante
15 minutos. Se afiadié una disolucién de 0,42 g de Compuesto (2-2) en 1 ml de DMF, y la mezcla se agité a 100°C
durante 15 horas. La mezcla de reaccion se vertié en agua, y se extrajo tres veces con acetato de etilo. La capa
organica se lavo con agua y disolucion salina, se secé s obre sulfato de magnesio, y después se filtr 6. El filtrado se
concentré a pr esién red ucida. El residu o se purific 6 mediante crom atografia en col umna sobre gel de silice ( n-
hexano:acetato de etilo = 9:1 — 1:1) para producir 0,23 g de Compuesto (1g-6).
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Ejemplo 8 de produccién

Produccion d e trans-3-meti |-4-[4-formil-1-metil-3-(trifluorometil)pirazol-5-iloxi]-1-[5-(trifluorometil)-2-piridil]-piperidina
(Compuesto n° 1a-222)

CHs
N—N Ha, .
/ N =
FaC’/L\f¢>“C1 Holi- N——Qt::>F—CF3

CHO

(2-3) (3-4)
CHy  HyC

NaH, DMF IN_N N=

L F3CV—O““ NO-CF3
CHO
(1a-222)

Se afiadi6 gota a gota una disolucién de 0,50 g de trans-3-metil-1-[5-(trifluorometil)-2-piridil]-piperidin-4-ol (3-4) en 5
ml de DMF anhidra a 0,08 g de hidruro de sodio al 60%. La mezcla se agité a la temp eratura ambiente durante 30
minutos. Se le afadié una disolucion de 0,41 g de 5-cloro-1-metil-3-(trifluorometil)pirazol-4-carbaldehido (2-3) en 5
ml de DMF anhidra. La mezc la se agit 6 a 1 00°C durante 15 horas. La mezcla d e reaccion se vertié en 100 mlid e
agua, y la mezcla se extrajo dos veces con 50 ml de acetato de etilo. La capa organica se lavé con disolucion salina,
se seco s obre sulfato d e magnesio, y después se fi ltro. El filtrad o se c oncentré a presién reducida. El resi duo se
purific6 mediante cromatografia en columna sobre gel de silice (n-hexano:acetato de etilo = 5:1) para producir 0,30 g
de Compuesto (1a-222).

Ejemplo 9 de produccién

Produccion de 4-[1-butil-4-formil-3-(trifluorometil)pirazol-5-iloxi]-1-[5-(trifluorometil)-2-piridil]-piperidina (Compuesto n°
1a-93)

,n*C4H9
5\1 N N=
CHO
(2-4) (3-1)
/n—C4H9
NaH, DMF /N—N N=
- FsC P ()“CN \ / CFs
CHO
(1a-93)

Se afiadieron 0,22 g de hidruro de sodio al 60% a una disolucién de 1,12 g de 1-[5-(trifluorometil)-2-piridil]-piperidin-
1-ol (3-1) en 5 ml de DMF anhidra. La mezcla se agité a la temperatura a mbiente durante 15 minutos. Se le afi adi6
una disolucién de 1,12 g de 5 -cloro-1-butil-3-(trifluorometil)pirazol-4-carbaldehido (2-4) en 5 ml de DMF anhidra. La
mezcla se agité a 100°C durante 3 horas. La mezcla de reaccién se vertié en 100 ml de agua, y se extrajo dos veces
con 50 ml de acetato de etilo. La capa organica se lavé con disolucion salina, se seco sobre sulfato de magnesio, y
después se fi Itro. El fi ltrado se concentré a presion reducida. E | res iduo se purificé mediante cr omatografia en
columna sobre gel de silice (n-hexano:acetato de etilo = 5:1) para producir 0,56 g de Compuesto (1a-93).

Ejemplo 10 de produccion
Produccion de 4-[1-butil-3-(trifluorometil)pirazol-5-iloxi]-1-[5-(trifluorometil)-2-piridil]-piperidina (Compuesto n° 1a-17)
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1) NaH/THF
wc, 2 (Colls)oPCL/TH =i
N_N’ 3) DMBQ/CHQCl 2 L N-—N N—
/ / :
HO N N\ / CF;
(8-3) (1a-17)

(3-1)

Se afiadieron 0,02 g de hidruro de s odio al 60% a una disolucién de 0,10 g d e 1-bultil-3-(trifluorometil)pirazol-5-ona
(8-3) en 3 ml de tetrahi drofurano anhidro (THF). La mezcla se agité a la temperatura ambiente durante 1 hor a, y
después se enfrié hasta 0°C. Se afiadié gota a gota u na disolucién de 0,09 g de cl orodifenilfosfina en 3 ml de T HF
anhidro. T ras agitar |a mezcla a la temper atura amb iente durante 1 h ora, la mezcl a de reacci 6n se conce ntré a
presion r educida. El residuo se disolvid e n 3 ml de diclorometano. Se | e a fiadieron 0,06 g de 2 ,6-dimetil-1,4-
benzoquinona (DMBQ)y 0,10 g de comp uesto (3-1). La me zcla se a gitd a la temper atura amb iente durante 18
horas. La disolucion de la re accion se co ncentrd a presi 6n reducida. El re siduo se purificé mediante cromatografia
en columna sobre gel de silice (n-hexano:acetato de etilo = 10:1) para producir 0,06 g de Compuesto (1a-17).

Ejemplo 11 de produccion

Produccioén de 4-[1-butil-3-(trifluorometil)pirazol-5-iltio]-1-[5-(trifluorometil )-2-piridil]-piperidina (Compuesto n°® 1a-77)

,n~C4Hg

NN + MsO‘CN—b-CF
F3C&)§S \_7 ’
(8-6) (5-1)
,n-C4Hg
- , N—N N=
st e (O
(1a-77)

(en el que MsO es como se define anteriormente).

Se suspendieron 0,73 g de Compuesto (8-6), 1,27 g de Compuesto (5-1), 1,35 g de carbonato de potasio, y una
cantidad catalitica de 18-corona-6, en 20 ml de acetonitrilo. La suspensién se agité durante 1 hora a la temperatura
ambiente, y después se calentd a reflujo dur ante dos horas y media. La mezcla d e reaccion se concentré a presion
reducida. Después de que se afadié agua al residuo, la mezcla se extrajo con acetato de etilo. La capa organica se
lavo con disolucion salina, se secd sobre sulfato de magnesio, y después se filtré. El filtrado se conc entré a presion
reducida. El residuo se purific6 mediante cromatografia en columna sobre gel de silice (n-hexano:acetato de etilo =
9:1 — 6:1) para producir 0,51 g de Compuesto (1a-77).

Ejemplo 12 de produccion

Produccion de 4-[1-butil-3-(trifluorometil)pirazol-5-ilsulfonil]-1-[5-(trifluorometil)-2-piridil]-piperidina (Compuesto n° 1 a-
218)
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1~ CaHo
'l’\T—N N=
By tegvy'™
(1a-77)
I’I"C4Hg
N—N N
> S0 N
CHCOH FSC/K/\_ 2 \ /s
(1a-218)

Se diso Ivieron 0,40 gde C ompuesto (1a- 77)en 2 0 ml de acid o ac ético. Mientras se agita ba, se afia dieron
secuencialmente 0,40 g de una dis olucion al 30% d e p eroxido de hidréogeno y 0,03 g d e v olframato d e so dio
dihidratado. Tras agitar | a mezcla a | a temperatura ambiente durante 7 horas, la mez cla de re accion se vertié en
agua y se extrajo con acetato de etilo. La capa organica se lavd con hidrogenocarbonato de sodio saturado, se seco
sobre sulfato de magnesio, y después se filtr. El filtrad o se co ncentrd a pr esion re ducida. El res iduo s e purifico
mediante cromatografia en columna sobre gel de silice (n-hexano:acetato de etilo = 9:1 — 3:1) para producir 0,10 g
de Compuesto (1a-218).

Ejemplo 13

Produccioén de 4-[3-(trifluorometil)pirazol-5-iloxi]-1-[5-(trifluorometil)-2-piridil]-piperidina (Compuesto n°: 1a-245)

N—NH N=
/

(8-7) (5-1)
Ko,COa N—NH N==

- ¥
CHACN F3°’<)_O_CN_<\:>‘CF3

(1a-245)

(en el que MsO es como se define anteriormente).

Se suspendieron 7,10 g d e 3-(trifluorometil)pirazol-5-ona (8-7), 10,1 g de metanosulfonato de 1-[5-(trif luorometil)-2-
piridil]-piperidin-4-ilo (5-1), y 8,61 g de carbonato de potasio en 50 ml de acetonitrilo. Mientras se calentaba a reflujo,
la suspension se agitdé d urante 20 horas. La mezcla de r eaccién se co ncentré a presion reducida. Después de que
se afadi6 acetato de etilo al residuo, la mezcla se lavé con agua y disolucién salina saturada. La capa organica se
seco sobre sulfato de magnesio, y se filtré. El filirado se concentrd a presion reducida. El residuo obtenido se purificd
mediante cromatografia en columna sobre gel de silice (n-hexano:acetato de etilo = 7:1 — 4:1) para producir 6,05 g
de Compuesto (1a-245).

Ejemplo 14

Produccion de 4-[1-eto ximetil-3-(trifluorometil)pirazol-5-iloxi]-1-[5-(trifluorometil)-2-piridil]-piperidina (Co mpuesto n°
1a-262), y 4-[1-etoximetil-5-(trifluorometil)pirazol-3-iloxi]-1-[5-(trifluorometil)-2-piridil]-piperidina (Compuesto n° 1b-35)
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(1a-245)
/—CHs HC—
CICH,OCH,CH, N_N/_O N 0_\N_N N
- } = + 3 -
K, K,CO5, OMF FBCA)—OCN-QCFS FSC/V-O‘CNOCF:;
{12-262) (16-35)

Se afiadieron 0,5 g de clorometil etil éter, 0,73 g de carbonato de potasio, y 0,09 g de yo duro de potasio auna
disolucion de 1,0 g de compu esto (1a-245) en 5 ml de DM F. La mezcla se agit6é a 1 00°C durante un dia. La mezcla
de reaccién se vertid en agua, y se extrajo dos veces con acetato de etilo. Las capas organicas se combinaron, se
lavaron con agua y disolucion salina saturada, d espués se se caron sobre s ulfato de magnesio, y se filtraro n. El
filtrado se ¢ oncentr6 a pr esién red ucida. El resid uo se purific 6 mediante cro matografia e n column a (n-
hexano:acetato de etilo = 6:1 — 4:1) para producir 0,17 g de Compuesto (1a-262) y 0,30 g de Compuesto (1b-35).

Ejemplo 15

Produccion d e 4-[1-butiril- 3-(trifluorometil)pirazol-5-iloxi]-1-[5-(trifluorometil)-2-piridil]-piperidina (Comp uesto n® 1a -
281)

(o) CH,
N—NH N— CICOCH,CH,CH;,
Lo JA ) o > -
Fsc/k)-o N \ / CF;
(1a-245) (12-281)

Se afiadieron 0,02 g de dimetilaminopiridina (DMAP) a una disolucién de 0,5 g de Compuesto (1a-245) en 5 ml de
piridina. Mientras se enfriaba con hielo, se afiadieron gota a gota 0,17 g de cloruro de butirilo. La mezcla se agité a
temperatura a mbiente dur ante 2 hor as, y se concentré a presién reducida. D espués de q ue se afiadié agua al
residuo, la mezcla se extrajo con acetato de etilo. La capa organica se lavd con agua y disolucion salina saturada,
después se secd sobre sulfato de m agnesio, y se fi ltr6. El filtrado s e concentré a presion reducida. El resi duo se
purific6 mediante cromatografia en columna sobre gel (n-hexano:acetato de etilo = 9:1 — 4:1) para producir 0,30 g
de Compuesto (1a-281).

Ejemplo 16

Produccion d e 4-[1- etoxicarbonil-3-(trifluorometil)pirazol-5-iloxi]-1-[5-(trifluorometil)-2-piridil]-piperidina (Comp uesto
n° 1a-288)

/—CH3
N—NH Ne== CICO,C,H;
A - -
F:G’K/""C”‘QCFS TEA. THF ” ” {) _@_CF
Fic \_/ "
(1a-245) (1a-288)

Se afadieron 0,18 g de cloroformiato de etilo a una disolucién de 0,5 g de Compuesto (1a-245) en 10 ml de THF.
Mientras se enfriaba con hielo, se afiadieron gota a gota 0,2 g de trietilamina (TEA). La mezcla obtenida se agité a
0°C durante 1 hora. Posteriormente, la mezcla se vertié en agua, y se extrajo con acetato de etilo. La capa organica
se lavé con agua y disolucioén salina saturada, se secé sobre sulfato de magnesio, y después se filtré. El filtrado se
concentré a pr esién red ucida. El residu o se purific 6 mediante crom atografia en col umna sobr e gel de silice ( n-
hexano:acetato de etilo = 4:1 — 2:1) para producir 0,56 g de Compuesto (1a-288).
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Ejemplo 17

Produccioén de trans-4-[3-(3, 5-difluorofenil)pirazol-5-iloxi]-3-metil-1-[5-(trifluorometil)-2-piridil]-piperidina (Comp uesto
n° 1a-296)

N—NH
. MsO-QN—QfCF:,
HaC'
F (8-8) N E)
—NH
K,CO;4 / Qe <‘ QCFa
CH,CN

{1a-296)
(en el que MsO es como se define anteriormente).

Se suspendieron 3,22 g de 3-(3,5-difluorofenil)pirazol-5-ona (8-8), 4,55 g de metanosulfonato de trans-3-metil-1-[5-
(trifluorometil)-2-piridil]-piperidin-4-ilo (5-2), y 3,63 g de carbonato de potasio en 650 ml de acetonitrilo. Mientras se
calentaba a reflujo, la suspension se agité durante 7 horas. La mezcla d e reaccion se concentrd a presion reducida.
Después se afiadié acetato de etilo al residuo, |la mezcla se lavé c on agua y disolucién salina saturada. La capa
organica se s eco sobr e sulf ato de mag nesio, y des pués se filtrd. El fil trado se conc entr6 a pres idn reducida. El
residuo se purific6 mediante cromatografia en columna (n-hexano:acetato de etilo = 4:1 — 3:1) para producir 1,51 g
de Compuesto (1a-296).

Ejemplo 18
Produccion de trans-4-[1-(1,3-dioxolan-2-il)metil-3-(3,5-difluorofenil)pirazol-5-iloxi]-3-metil-1-[5-(trifluorometil )-2-

piridil]-piperidina (Comp uesto n°: 1a-30 1), y trans-4-[ 1-(1,3-dioxolan-2-il)metil-5-(3,5-difluorofenil)pirazol-3-iloxi]-3-
metil-1-[5-(trifluorometil)-2-piridil]-piperidina (Compuesto n° 1b-55)

N—NH

/ On CF,

(18-296)

o} 0

0 /
[o> ey poN o N— e N
F F
KoCOs, KI, DMF & Q 7/ S g:/\ N/
ol Hl
F

F
{(12-301) {1b-55)

Se afiadieron 1,4 g de carbonato de potasio y 0,2 g de yoduro de potasio a una disolucién de 0,46 g de compuesto
(12-296) en 30 ml de DMF . La mezcla se agité a 100°C durante 30 minutos. La mezcla obtenida se enfrié con hielo,
y se afiadio una disolucion de 1,4 g de 2- bromometil-1,3-dioxolano en 10 ml de DMF . La mezcl a se agitd a 110°C
durante 12 horas. La mezcla d e re accion se v ertid en agua, y se extrajo 3 veces con éter dietilico. Las ca pas
organicas se combinaron, se lavaron con agua y disolucion salina saturada, se secaron sobre sulfato de magnesio, y
se filtraron. El filtrado se concentrd a presion reducida. El residuo se purificd mediante cromatografia ultrarrapida en
columna (clor oformo:n-hexano:acetato de etilo = 5:4:1) pa ra prod ucir 0,17 g de C ompuesto (1a-301) y0,31gd e
Compuesto (1b-55).

Ejemplo 19

Produccioén d e 8 B-[3-(trifluorometil)pirazol-5-iloxi]-1-[5-(trifluorometil)-2-piridil]-3-azabiciclo[3.2.1]Joctano (Comp uesto
n° 1f-37)
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NNH Q N==
+ Fe~s—om{ | N CF
Fac’k/\:o T 7/ °

(8-7) (5-3)
;*l“NH N=
00 oA oY )
DMF

(11-37)

Se a gitaron a temperat ura ambiente durante 5 m inutos 0, 79 g de 3 -(trifluorometil)pirazol-5-ona (8-7),y una
disolucion de 1,43 g de carbonato de potasio en 30 ml de DMF. A esta mezcla se afiadié una disolucion de 1,40 g de
trifluorometanosulfonato de 1 -[5-(trifluorometil)-2-piridil]-3-azabiciclo[3.2.]Joctan-8a-ilo ( 5-3) en 10 m | de DMF. La
mezcla se agité a 50°C durante 16 horas. La mezcla de reaccidon se vertié en agua, y se e xtrajo dos veces c on
acetato de eti lo. Las capas organicas se c ombinaron, se lavaron d os veces con a gua, y después se lavaro n con
disolucion salina saturada. La capa organica se seco sobre sulfato de magnesio, y se filtrd. El filtrado se concentr6 a
presion reducida. El residuo se purificd mediante cromatografia en columna sobre gel de silice (n-hexano:acetato de
etilo = 4:1) para producir 0,61 g de Compuesto (1f-37).

Ejemplo 20
Produccién de 8 B-[1-(2,2-dimetoxi)etil-3-(trifluorometil)pirazol-5-iloxil-1-[5-(trifluorometil)-2-piridil]-3-

azabiciclo[3.2.1]octano (C ompuesto n®  1f-38) y 8 B-[1-(2,2-dimetoxi)etil-5-(trifluorometil)pirazol-3-iloxi]-1-[5-
(trifluorometil)-2-piridil]-3-azabiciclo[3.2.1]octano (Compuesto n°® 1b-52)

N Ne=
o, Uow
(11:37)
ch\ /CH.%
G, D o CHe

0—( 2*0
Br-CH,CH(OCH,), i N N—N N—
K:COy K. DMF F,,C’k)_ O'@“O’C‘FS ‘ Facz&‘)_ O_@N@C&

(11-38) {1b-52)

Se afiadieron 0,58 g de carbonato de potasio y 0,1 g de yoduro de potasio a una disolucion de 0,57 g de Compuesto
(1f-37) en 30 ml de DMF. La mezcla se agitdé a 100°C durante 30 minutos. La mezcla se enfrié con hielo, y se afiadié
una disolucion de 0,71 g de 2-bromoacetaldehido en 10 ml de DMF. La mezcla se agité a 100°C durante 7 horas. La
mezcla d e rea ccion se verti 6 en ag ua, y se e xtrajo d os veces con a cetato de eti lo. Las capas 0 rganicas s e
combinaron, se lavaron dos veces con agua, y después se lavaron con disolucién salina saturada. La capa organica
se sec 0 sobre sulfato de magnesio, y se filtré. El filira do se concentré a presion reducida. El residuo se p urifico
mediante cromatografia en columna (n-hexano:acetato de etilo = 4:1 — 3:1) para producir 0,32 g de Compuesto (1f-
38) y 0,19 g de Compuesto (1b-52).

Ejemplo 21

Produccioén de 3 a-[3-(3,5-difluorofenil)pirazol-5-iloxi]-N-[5-(trifluorometil )-2-piridil]-8-azabiciclo[3.2.1]octano
(Compuesto n° 1d-40)
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N—NH
F 0 N
+ MsO'"--@N‘QCF;;
(&-8) (5-4)
N—NH N==
K2CO03, 18-corona-6 F ( % 0—'®N—QCF3
DMF
F (1d-40)

(en el que MsO es como se define anteriormente).

Se suspendieron 2,5 g de metanosulfonato de N-[5-(trifluorometil)-2-piridil]-8-azabiciclo[3.2.1]octan-3p-ilo (5-4), 1,56 g
de 3-(3,5-difluorofenil)pirazol-5-ona (8-8), 1,5 g de carbonato de potasio, y una cantidad catalitica de 18-corona-6, en
50 ml de DMF . La suspens ion se calent 6 a reflujo toda | a noche. Se afi adi6 una d isolucion acuosa de clorur o de
amonio a | a mezcla d e reaccion, y la mezcla se e xtrajo dos veces co n acetato d e etilo. Las cap as organicas se
combinaron, se lavaron dos veces con agua, y después se lavaron con disolucién salina saturada. La capa organica
se sec0 sobre sulfato de magnesio, y se filtré. El filtra do se concentré a presion reducida. El residuo se p urifico
mediante crom atografia e n columna sobre gel d e silice (n-hexano:acetato de eti lo = 2:1) para producir 2,0 g de
Compuesto (1d-40).

Ejemplo 22

Produccion de 3 o-[1-(1,3-dioxolan-2-il)metil-3-(3,5-difluorofenil)pirazol-5-iloxi]-N-[5-(trifluorometil)}-2-piridil]-8-
azabiciclo[3.2.1]Joctano (Compuesto n° 1d-42)

FQ/OZOQN@CFB
F

(1d-40) (\o
O, .

/N—N N=
F.
K2CO,, KI, DMF, 18-corona-6 < o—@NOCFS

(1d-42)

Una disolucion de 0,9 3 g d e 2-bromometil-1,3-dioxolano en 10 ml de DMF se afadié a una disolucion de 0,5 g de
Compuesto (1d-40), 0,23 g d e carbonato de potasio, 0,20 g de yoduro de potasio, y una cantidad catalitica de 18-
corona-6 en 30 ml de D MF. Mientras s e calentaba a re flujo, | a mezcla se a gité toda la noche. S e afi adio una
disolucion acuosa de cloruro de amonio a la mezcla de reaccion, y la mezcla se extrajo dos veces con acetato de
etilo. Las ca pas organicas se combinaron, se lavaron d os veces con ag ua, y d espués se lavaro n con disolucién
salina saturada. La ca pa organica se sec 6 sobre sulfato de magnesio, y se filtré. El filtrado s e concentré a presién
reducida. El re siduo se pur ific6 mediante cromatografia ultrarrapida en columna (n-h exano:acetato de etilo = 5:1)
para producir 0,25 g de Compuesto (1d-42).

Las Tablas 1 a 66 mas a bajo muestran ¢ ompuestos producidos segun los métodos descritos en los Ejemplos de
Produccion anteriores, y las propiedades fisicas de los compuestos. Las abreviaturas usadas en las Tablas 1 a 66 se
explican a continuacion. Me: metilo, Et: etilo, n-Pr: n-propi lo, i-Pr: isopro pilo, c-Pr: ciclop ropilo, n-Bu: n- butilo, i-Bu:
isobutilo, s-Bu: sec-butilo, t-Bu: terc-butilo, c-Bu: ciclobutilo, n-Pen: n-pentilo, i-Pen: isopentilo, c-Pen: ciclopentilo, n-
Hex: n-hexilo, c-Hex: ciclohexilo, n-Hept: n-heptilo, c-He pt: cicloheptilo, n-Oct: n-octilo, c-Oct: ciclooctilo, n-N on: n-
nonilo, n-Dec: n-decilo, F: fenilo, Bn: bencilo, Py: piridilo.

Los espectros de RMN 'H se determinaron usando tetrametilsilano (TMS) como material de referencia.
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Tabla 1
7 8
qu1() R’ R RQ
N'N
1 &
(R )
(1a)
n° R [RIIR[R'[R[R R [R]R’ R™ (R X |Observaciones
1a-1 5CF; |H|H[H|H|[H|H]|H][H Me 3-Me 0
1a-2 5CF; |H|H[H|H|[H|H]|H][H n-Bu 3-Me 0
1a-3 5CF3 |H|H|[H|H|[H|H]|H][H 3-Cl-Ph 3-Me 0
1a-4 5CF; |H|H|[H|H|[H|H]|H][H 3-CF3-Ph 3-Me 0
1a-5 | 5CF3 |H|H|H|H|H|H]|H]|H 3-Me-Ph 3-Me [¢]
1a-6 5CF3 |H|H|H|H|H|H]|H][|H n-Bu 3-Me 0
4-Cl
1a-7 5CF3 |H|H|H|[H|H|H|H|H n-Bu 3-Me 0
4-Br
1a-8 5CF3 |H|H|H|H|H|H]|H[|H n-Bu 3-Me 0
4-CN
1a-9 5CF; |H|H|H|H|H|H]|H][H n-Bu 3-Me 0
4-CO,Et
1210 | 5-CFs |[H|H|H|H|H|[H|H]|H n-Bu 3-Me 0
4-CONEt,
1a-11 | 5CF; |H|[H|H|[H|H[H]|[H][H n-Bu 3-Me 0
4-CHO
1a-12 | 5CF; |[H|H|H|[H|H|[H]|[H][H n-Bu 3-Me 0
4-CHNOMe
1213 | 5CF; |[H|H|H|H|H|[H|H]|H n-Bu 3-Me 0
4-CHNOBn
1a-14 | 5CF; [H[H|H[H|[H[H[H][H Me 3-CF3 [¢]
1a-15 | 5-CF3 [H[H|H[H|H|H[H][H Et 3-CF3 0
1a-16 | 5-CF3 [H[H|H[H|H|H[H][H n-Pr 3-CF3 0
1a-17 | 5CF; [H[H|H[H|H|[H[H]H n-Bu 3-CF3 0
Tabla 2
n° Ry [RIRIRIRIR IR [R|R R™ (R™), X |Observaciones|
1a-18 | 5CF; |[H|[H|H[H[H]|H[H][H n-Pen 3-CF; 0
12199 | 5CF; |H|[H|H|H|[H|H|H]|H n-Hex 3-CF; 0
1220 | 5CF3 |H|H|H|H|H|H]|H]|H n-Hept 3-CF3 0
1a-21 5CF; |H|H|H[H|H]|H[H][H n-Oct 3-CF3 0
1a22 | 5CF; |[H|H|H[H[H|H[H][H n-Non 3-CF; 0
1223 | 5CF; |[H|H|H[H[H]|H[H][H n-Dec 3-CF; 0
1224 | 5CF; |H|[H|H|H|[H|H|H][H i-Pr 3-CF3 [¢)
1225 | 5CF; |H|H|H[H[H]|H[H][H i-Bu 3-CF3 [¢)
1226 | 5CF; |H|H|H[H[H]|H[H][H t-Bu 3-CF3 0
1227 | 5CF; [H|H|H[H[H|H[H][H s-Bu 3-CF; 0
1228 | 5CF3s |H|[H|H|H[H|H|HJ[H] -CHCH=CH, 3-CF; 0
1229 | 5CF3 |H|H|H|H|H|H|H]|H -CH,C=CH 3-CF3 [¢)
12-30 | 5CF3 |H|H|H|H|H|H|H|[H]| -CH,C=CCH; 3-CF; 0
1a-31 5CF; |H|H|H[H|[H]|H[H[H]| -CH,CONMe, 3-CF3 0
1232 | 5CF; |H|H|H[H[H]|H[H][H -CH2NO, 3-CF3 0
12-33 | 5CF; [H|H|H[H[H|H[H][H -CH,CN 3-CF3 0
1234 | 5CF3 |H[H|H|H[H|H|H[H] -CH,CH,OMe 3-CF3 0
1235 | 5CF3 |H|[H|H|H|[H]|H|H][H] -CH,CH,OFt 3-CF3 0
12-36 | 5CF; |H|H|H[H[H|H[H[H]| -CH,CH,OBn 3-CF3 0
1237 | 5CF; |H|H|H[H[H]|H[H][H -CH2(2-Py) 3-CF3 0
12-38 | 5CF; [H|H|H[H[H|H[H][H -CH2(3-Py) 3-CF3 0
12-39 | 5CF; |[H|H|H[H[H]|H[H]I[H -CH2(4-Py) 3-CF3 0
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n° R [RIRIR'IR[R[R|R R’ R™ (R X _|Observaciones
1240 | 5CF; |H|H|H|[H|H|H[H][H Ve 3-CF3 0
/jf(lo
Me' N
1a-41| 5CF; |H|H|H[H|H|H[H][H /\® 3-CF3 0
oY
1242 | 5CF3 |H|H|H[H|H|H[H][H /\? 3-CF3
S
1243 | 5CF; |H|H|H[H[H]|H[H]I[H -CHa(c-Pr) 3-CF3
Tabla 3
n° RY |[RRIRIR[RIRJR|[R[R’ R™ (R, X _|Observaciones
1a-44 | 5CF3 |H|[H|[H[H[H[H]H][H] -CHycHex) 3-CF3 0
1245 | 5CF; |H|H[H|[H|[H[H[H][H -CH,CF3; 3-CF3 0
1246 | 5-CF3 |H|[H | H[H|[H[H]HJ[H]| -(CH)CF3 3-CF; 0
1a-47 | 5CF3 |H|[H | H[H|[HJ[H]H]J[H]-CH)2c=CF, 3-CF3 0
1248 | 5-CF; |H | H|[H[H ]| HJ[H]|H][H]-(CHy)CF=CF, 3-CF3 0
F
1249 | 5CF; |H|H|[H|H[H|[H]|[H][H AL 3-CF3 o)
1250 | 5CF3 |H|H|[H|[H|[H[H[H][H Bn 3-CF3 0
1a-51 | 5CF3 |H|H|[H|[H|[H[H]|H][H 2-Cl-Bn 3-CF3 0
1252 | 5CF3 |H|H|[H|[H|[H[H]|H][H 3-Cl-Bn 3-CF3 0
1253 | 5CF; |H|[H[H[H[H[H]|H][H 4-Cl-Bn 3-CF3 0
154 | 5CF; |H|H[H|[H[H[H]|H][H 2,3-Cl,-Bn 3-CF3 0
1255 | 5CF3 |H|H|[H|[H|[H[H|H][H 2,4-Cl,-Bn 3-CF3 0
1256 | 5-CF3 |H|H|[H|[H|[H[H]|H][H 2,5-Clo-Bn 3-CF3 0
1257 | 5CF3 |H|[H[H[H|[H[H][H][H 2,6-Clo-Bn 3-CF3 0
1258 | 5CF3 |H|[H[H[H[H[H|H][H 3,4-Cl,-Bn 3-CF3 0
1259 | 5CF3 |H|H[H|[H[H[H[H][H 3,5-Clo-Bn 3-CF3 0
1260 | 5CF3 |H|H|[H|[H|[H[H[H][H Ph 3-CF3 0
1a61 | 5CF3 |H|H|[H|[H|[H[H]|H][H 2-Cl-Ph 3-CF3 0
1262 | 5CF; |H|H|[H[H[H[H|H][H 3-Cl-Ph 3-CF3 0
1263 | 5CF3 |H|[H[H[H[H[H|H][H 4-Cl-Ph 3-CF3 0
1264 | 5CF3 |H|H[H|[H[H[H|H][H 2,3-Cl,-Ph 3-CF3 0
1265 | 5CF3 |H|H|[H|[H|[H[H[H][H 2,4-Cl,-Ph 3-CF3 0
1266 | 5CF3 |H|H|[H|[H|[H[H]|H][H 2,5-Cl,-Ph 3-CF3 0
1267 | 5CF3 |H|[H[H[H[H[H|H][H 2,6-Clo-Ph 3-CF3 0
1268 | 5CF3 |H|H[H|[H[H[H|H][H 3,4-Cl-Ph 3-CF3 o)
1269 | 5CF3 |H|H[H|[H[H[H|H][H 3,5-Cl,-Ph 3-CF3 0
1270 | 5CF3 |H|H|[H|[H|H[H]|H][H 2-Py 3-CF3 0
1271 | 5CF3 |[H|H|[H[H|[H[H]|H][H 6-Cl-2-Py 3-CF3 o)
1272 | 5CF; |[H|H|[H[H|[H[H|H]I[H 3-Py 3-CF3 0
Tabla 4
n° R |[RPIRIR'IR|R[R'|R*|R’ R™ (R X _|Observaciones
1a-73 | 5CF3 |H|H|H|H|H|H[H][H 4-Py 3-CF3 0
1a-74 | 5CF; [Me[H|H|H|H|H[H][H n-Bu 3-CF3 o
1a-75 | 5CF; |H|H|[Me|H|H|H[H][H n-Bu 3-CF3 o] Nota 1
1276 | 5CF3 |H|H|[Me|H|H|H[H][H n-Bu 3-CF3 o Nota 2
1a-77 | 5CF3 |H|H|H|H|H|H[H][H n-Bu 3-CF3 S
1278 | 5CF; |H|{H|H|H|H|H|[H[H Me 3-CF3 o
4-Cl
1279 | 5CF; |H|{H|H|H|[H|H[H[H n-Bu 3-CF3 o
4-Cl
12-80 | 5CF; |H|H|H|H|[H|H[H[H Me 3-CF3 o)
4-Br
1281 | 5CF; |H|{H|H|H|H|H|[H[H n-Bu 3-CF3 o
4-Br
1282 | 5CF; |H|{H|H|H|[H|H[H[H n-Bu 3-CF3 o
4-Ph
1283 | 5CF; |H|H|H|H|[H|H[H[H Me 3-CF3 o)
4-CN
1a-84 | 5CF3 |H|H|H|H|H|H[H][H Me 3-CF3 0
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n° R)Mm |[RPIRIR'IR|R|IR'|R*|R’ R™ (R X _|Observaciones
4-COzEt
1a-85 5CF3 |H|H|{H|H|H|H|H]|H Me 3-CF3 0}
4-CONEt;
1a-86 5CF3; |H|H|H|H|H|H|H]|H Me 3-CF3 o
4-CHO
1a-87 5CF3 |H|H|{H|H|H|H|H]|H Me 3-CF3 o
4-CHNOMe
1a-88 5CF3 |H|H|{H|H|H|H|H]|H Me 3-CF3 o
4-CHNOBnN
1a-89 5CF; |H|H|{H|H|H|H|H]|H Me 3-CF3 o
4-Ph
Nota 1: Una relacion cis entre el sustituyente (grupo metilo) de R* y X=0.
Nota 2: Una relacion trans entre el sustituyente (grupo metilo) de R* y X=0.
Tabla 5
n° RNm RRIRIR|R|R|R |R[R’ R™ (R, X |Observaciones|
1a-90 5-CF3 H|{H|H|H|H]|H|H|H n-Bu 3-CF3 0]
4-CN
1a-91 5-CF3 H|{H|H|H|H]|H|H|H n-Bu 3-CF3 0]
4-CO,Et
1a-92 5-CF3 H|{H|H|H|H]|H|H]|H n-Bu 3-CF3 0]
4-CONEt,
1a-93 5-CF3 H|{H|H|H|H]|H|H|H n-Bu 3-CF3 0]
4-CHO
1a-94 5-CF3 H|{H|H|H|H]|H|H|H n-Bu 3-CF3 0]
4-CHNOMe
1a-95 5-CF3 H|H|H|H|H|H|H]|H n-Bu 3-CF3 0]
4-CHNOBnN
1a-96 5-CF3 H|{H|H|H|H|H|HI|H n-Bu 3-Ph O
1a-97 5-CF3 H|IH|H|H|H|H|HI|H n-Bu 3-(2-CI-Ph) O
1a-98 5-CF3 H|{H|H|H|H|H|H|H Me 3-(3-CI-Ph) O
1a-99 5-CF3 H|{H|H|H|H|H|H|H n-Bu 3-(3-CI-Ph) O
1a-100 5-CF3 H|{H|H|H|H|H|H|H n-Bu 3-(4-CI-Ph) O
1a-101 5-CF3 H|{H|H|H|H|H|HI|H n-Bu 3-(2,3-Cl>-Ph) | O
1a-102 5-CF3 H|IH|H|H|H|H|HI|H Me 3-(24-Clp-Ph) | O
1a-103 5-CF3 H|{H|H|H|H|H|H|H n-Bu 3-(2,4-Cl>-Ph) | O
1a-104 5-CF3 H|{H|H|H|H|H|H|H n-Bu 3-(2,5-Clp-Ph) | O
1a-105 5-CF3 H|{H|H|H|H|H|H|H n-Bu 3-(2,6-Clp-Ph) | O
1a-106 5-CF3 H|{H|H|H|H|H|HI|H n-Bu 3-(3,4-Cl>-Ph) | O
1a-107 5-CF3 H|{H|H|H|H|H|H|H Me 3-(3,5-Cl>-Ph) | O
1a-108 5-CF3 H|{H|H|H|H|H|H|H n-Bu 3-(3,5-Cl>-Ph) | O
1a-109 5-CF3 H|{H|H|H|H]|H|H]|H Me 3-(3,5-Cl>-Ph) | O
4-Cl
1a-110 5-CF3 H|{H|H|H|H]|H|H|H Me 3-(3,5-Clo-Ph) | O
4-Br
Tabla 6
n° R [RIRIRIRIR IR [R]R R™ (R X |Observaciones
1a-111 5CF3 |H|H|H|H|H|H|H]|H Me 3-(3,5-Cl>-Ph) o]
4-CN
1a-112 5CF3 |H|H|H|H|H|H|H|H Me 3-(3,5-Cl>-Ph) o]
4-CO,Et
1a-113 5CF; |H|{H|H|H|H|H|H|H Me 3-(3,5-Cl>-Ph) O
4-CONEt;
1a-114 5CF3 |H|H|H|H|H|H|H]|H Me 3-(3,5-Cl>-Ph) o]
4-CHO
1a-115 5CF3 |H|H|H|H|H|H|H|H Me 3-(3,5-Cl>-Ph) o]
4-CHNOMe
1a-116 5CF3 |H|H|H|H|H|H|H|H Me 3-(3,5-Cl>-Ph) O
4-CHNOBnN
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n° R [RIRIR|IRIR IR |R]|FR R™ (R X _|Observaciones|
1a-117 | 5CF3 |H|H|H|[H|[H|H|H]|H n-Bu 3-(3,5-Cl-Ph) | O
4-Cl
12-118 | 5CF3 |H|H|H|[H|[H|H|H][|H n-Bu 3-(3,5-Cl-Ph) | O
4-Br
12-119 | 5CF3 |H|H|H|[H|[H|H|H][|H n-Bu 3-(3,5-Cl-Ph) | O
4-CN
12-120 | 5CF3 |H|H|H[H|[H|H|H]|H n-Bu 3-(3,5-Cl-Ph) | O
4-CO,Et
12-121 | 5CF3 |H|H|H|[H|[H|H|H][H n-Bu 3-(3,5-Cl-Ph) | O
4-CONEt,
1a-122 | 5CF3 |H|H|H|[H|[H|H|H][H n-Bu 3-(3,5-Cl-Ph) | O
4-CHO
1a-123 | 5CF3 |H|H|H|[H|[H|H|H]|H n-Bu 3-(3,5-Cl-Ph) | O
4-CHNOMe
1a-124 | 5CF3 |H|H|H|[H|[H|H|H][H n-Bu 3-(3,5-Cl,-Ph) | O
4-CHNOBn
12-125 | 5CF; |H|H|H[H[H|H|H][H Me t-Bu [¢)
12-126 | 5CF; |H|H|H[H[H|H|HI|H n-Bu t-Bu 0
Tabla 7
n° RY [RF[R[R*|R°|R°[R'[R*[R’ R™ R X | Observaciones
12-127 [ 5CN |H[H|H[H[H|H][|H][H n-Bu 3-CF3 o
1a-128 [ 5CN |H[H|H[H[H|H[|H][H n-Pen 3-CF3 o
1a-129 [ 5CN |H[H|H[H[H|H][H][H n-Hex 3-CF3 0
12-130 [ 5CN |H[H|H[H[H|H][H][H 3-Cl-Ph 3-CF3 o
12-131 [ 5CN |H[H|H[H[H[H]|H|H][ -(CH,0OMe 3-CF3 o]
12-132 [ 5CN |H[H|H[H[H|H][|H]H -(CHy),0FEt 3-CF;3 0
1a-133 3Cl [H|H|[H|[H|H|[H]|H][H Me 3-CF3 o
5-CF3
1a-134 3Cl [H|H[H|[H|H|[H|H][H Et 3-CF; o
5-CF3
1a-135 3Cl [H|H[H|H|[H|[H|H][|H n-Pr 3-CF; o
5-CF3
1a-136 3Cl |[H|H|[H|[H|H|[H]|H][|H n-Bu 3-CF3 o
5-CF3
1a-137 3Cl [H|H[H|H|H|[H|H][H n-Pen 3-CF; o
5-CF3
1a-138 3Cl |[H|H[H|[H|[H|[H|H][|H n-Hex 3-CF3 o
5-CF3
1a-139 3Cl |[H|H|[H|[H|H|[H|H][|H 3-Cl-Ph 3-CF3 o
5-CF3
1a-140 3Cl |[H|H[H|H|[H[H|[H]|H]| -(CHy.0OMe 3-CF; o
5-CF3
1a-141 3Cl [H|H[H|[H|[H|[H|H][|H -(CH,),OFEt 3-CF; o
5-CF3
1a-142 [ 5NO; |H[H|H[H[H|H[|H][H Me 3-CF, 0
1a-143 [ 5NO; |H[H|H[H[H|H][H][H Et 3-CF3 o
1a-144 [ 5NO, |H[H|H[H[H|H][H][H n-Pr 3-CF3 o
1a-145 [ 5NO;, |H[H|H[H[H|H][|H][H n-Bu 3-CF;3 o)
12-146 [ 5NO; |H[H|H[H[H|H][|H][H n-Pen 3-CF3 o
1a-147 [ 5NO; |[H[H|H[H[H]|H|H]H n-Hex 3-CF3 0
Tabla 8
n° RY [RF[IR[R'[R[R°|R[R[R’ R™ (R, X |Observaciones
12-148 | 5NO, [H|H|H|H|H[H[H][H 3-CIPh 3-CF3 o
1a-149 [ 5NO, [H|[H|H|[H|H[H[H][H -(CH,),OMe 3-CF3 [¢]
1a-150 [ 5NO, [H|H|H|[H|H[H[H][H ~(CH2),OFEt 3-CF3 0
1a-151 | 5CF3 [H|[H|H|[H|H[H[H][H n-Bu 3-(2-Py) o]
1a-152 | 5CF3 [H|[H|H|[H|H[H[H][H n-Bu 3-(3-Py) o
1a-153 | 5CF3 |H|H|H|[H|H[H[H][H n-Bu 3-(4-Py) o
1a-154 | 5CF; [H|H|H|H|H[H[H][H n-Bu 3-(2-CFs-Ph) | O
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n° R [RIRIR'IRIR|R[R]|FR R™ R X |Observaciones
1a-155 | 5CF; [H|[H|H|[H|H[H[H][H n-Bu 3-(3-CFs-Ph) | O
1a-156 | 5CF3 [H|[H|H|[H|H[H[H][H n-Bu 3-(4-CFs-Ph) | O
1a-157 | 5CF3 |H|[H|H|H|H[H[H][H n-Bu ;& 0
" N-Me
3. F¢” N
1a-158 | 5-CF3 |H|[H|H|[H|H[H[H][H n-Bu j\j o)
N=-Me
3- Me’ SN
1a-159 | 5-CF3 |H|H|H|[H|H[H[H][H n-Bu f\N-Me o
3_FsC SN
1a-160 | 5CF3 |H|H|H|[H|H[H[H][H n-Bu \/zﬂe 0
S
"
3- Me
1a-161 | 5CF3 |H|[H|H|[H|H[H[H][H n-Bu CF3 o
Nt(s
3- Me
1a-162 | 5CF3 |H|[H|H|[H|H[H[H][H n-Bu \Ijs o)
3_ —_—
1a-163 | 5CF3 |H|[H|H|[H|H[H[H][H n-Bu s o
e
3‘
Tabla 9
n° R [RIRIRIRIRIR[RIFR R™ (R X _|Observaciones|
1a-164| 5CF; |H|H|[H|H|H|H]|H][H n-Bu -0 0
/
3_
1a-165| 5CF; |H|H|H|H|H|H|[H]|H n-Bu = o)
1a-166| 5CF; |H|H|H|H|H|H]|H][H n-Bu \/2“ 0
N:(O
3- Me
1a-167| 5CF; |H|H|H|H|H|[H|[H][H n-Bu Me | O
pe
3- Me N
1a-168| 5CF; |H[H|[H|H|H[H[H]H c-Bu 3-CF3 0
1a-169| 5CF; |H[H|[H|H|H[H[H]H c-Pen 3-CF3 0
12-170| 5CF; |H[H|[H|H|H[H[H][H c-Hex 3-CF3 0
1a-171| 5CF; |H|[H|[H|H|H[H[H]H c-Hept 3-CF3 0
1a-172| 5CF; |H[H|H|H|H[H[H]H c-Oct 3-CF3 ]
1a-173| 5CF; |H[H|[H|H|H[H[H]H 3-CF3-Ph 3-CF3 0
1a-174| 5CF; |H[H|[H|H|H[H[H][H 3-Me-Ph 3-CF3 0
1a-175| 5-COEt |[H[H|[H|H|H[H[H][H Me 3-CF3 0
1a-176 | 5-COEt |[H[H |H|H|H[H[H]|H Et 3-CF3 [¢)
1a-177 | 5-COEt [H[H|[H|H|H[H[H]|H n-Pr 3-CF3 0
1a-178 | 5-COEt [H[H|[H|H|H[H[H][H n-Bu 3-CF3 0
1a-179| 5-COEt |[H[H|[H|H|H[H[H]|H n-Pen 3-CF3 0
12-180 | 5-COEt |[H[H|[H|H|H[H[H]|H n-Hex 3-CF3 0
1a-181| 5-COEt |[H[H|H|H|H[H[H]|H 3-CI-Ph 3-CF3 0
1a-182 | 5-COEt |[H[H|[H|H|H[H[H]|H -(CH2),0Me 3-CF3 0
1a-183 | 5-COEt [H[H|[H|H|H[HJ[H][H ~(CH2).OEt 3-CF3 0
1a-184| 5CF; |H|H|[H|H|H|H]|H][H Me 3-CF3 o
4-COMe
Tabla 10
n° R)Mm [RFIRIRIRIR[R[R|R’ R™ (R X _|Observaciones|
12-185 | 5CF; |H|{H|H|H|H|[H]|[H][H n-Bu 3-CF3 0
4-COMe
12-186 | 5CF3 |H|{H|H|H[H[H[H][H Me 3-CF3 0
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n° R [RFIRIR'[RIR|R[R|R’ R™ (R X _|Observaciones|
4-CONHEt
1a-187 5CF3 |H|H|H|H|H|H|H]|H n-Bu 3-CF3 O
4-CONHEt
1a-188 5CF3 |H|H|H|H|H|H|H]|H Me 3-CF3 O
4-NO,
1a-189 5CF3 |H|H|H|{H|H|H|H]|H n-Bu 3-CF3 O
4-NO2
1a-190 5CF3 |H|H|H|H|H|H|H]|H Me 3-CF3 O
4-C(Me)NOMe
1a-191 5CF3 |H|H|H|H|H|H|H]|H Me 3-CF3 O
4-C(Me)NOBn
1a-192 5CF3 |H|H|H|{H|H|H|H]|H n-Bu 3-CF3 o
4-C(Me)NOMe
1a-193 5CF3 |H|H|H|H|H|H|H]|H n-Bu 3-CF3 O
4-C(Me)NOBn
1a-194 5CF3 |H|H|H|H]|H|H]|H]|H]-(CH)>0CH,CF3 3-CF3 O
1a-195 5CF3 |H|H|H|{H|H|H|H]|H -(CH2)2,0Ph 3-CF3 o]
1a-196 5CF3 |H|H|H|H|H|H|H]|H ! 3-CF3 O
X
1a-197 5CF3 |[H|H|H|{H|H|H|H]|H n-Bu 3-CF3 O Nota 3
1a-198 5CF3 |H|H|H|{H|H|H|H]|H n-Bu 3-CF3 o] Nota 4
1a-199 5CF3 |[HI|H|H|H|H|H|H]H n-Bu 3-CF3 O Nota 5
Nota 3: Compuesto de hidrocloruro
Nota 4: N-6xido de piperidilo
Nota 5: N-6xido de piperidilo
Tabla 11
n° R [RFIRIR'[R[R[R]R]R’ R™ (R X | Observaciones
1a-200 | 5CF3 |H|H|Me|H|H|H|H|H 2-Py 3-CF3; o] Nota 1
1a-201 | 5CF3 |H|H|Me|H|H|H|H|H 2-Py 3-CF3 O Nota 2
12202 | 5CF3 |H|H|Et|H|H|H|H|H 2-Py 3-CF3 o] Nota 1
12-203 | 5-CF3 |H|H|Et|H|H|H|H|H 2-Py 3-CF3; o] Nota 2
1a-204 | 5-CF3 |H|H|n-PrfH|H|H|H|H 2-Py 3-CF3 o] Nota 1
12-205| 5CF3 |[H|H|H|H|H|H|H|H 2-Py 3-(3,4,5-F>-Ph) O
12-206 | 5CF3 |H|{H| H|H|H|H|H|H 2-Py 3-(3,5-F,-Ph) O
1a-207 | 5CF3 |H|H|Me|H|H|H|H|H 2-Py 3-(3,5-F,-Ph) O Nota 1
12-208 | 5-CF3 |H|H|Me|H|H|H|H|H 2-Py 3-(3,5-F2-Ph) O Nota 2
1a-209 | 5CF, |H|H|H|H|H|H|H|H 3-Cl-2-Py 3-CF3 O
12210 | 5CF3 |[H|H| H|H|H|H|H|H 6-|¥Ie-2-Py 3-CF3 O
1211 | 5CF3 |H|H|H|H|H|H|H]|H A}\C% 3-CF3 O
1a-212 | 5CF3s |H|H|Et|H|H|H|H|H n-Bu 3-CF3 O Nota 1
1a-213 | 5CF3 |H|H|Et|H|H|H|H|H n-Bu 3-CF3 6] Nota 2
1a-214 | 5CF3 |H | H|n-PrfH|H|H|H|H n-Bu 3-CF3 6] Nota 1
1a-215| 5CF3 |H| H|Me|Me|H|H|H|H Me 3-CF3 o]
1-216 | 5-CF3s |H| H|Me|Me|H|H|H|H n-Bu 3-CF3 O
1a-217 | 5CF3 |[H|{H| H|H|H|H|H|H Me 3-CF3; S
1a-218 | 5CF3 |[H|H| H|H|H|H|H|H n-Bu 3-CF3 SO
1219 | 5CF3 |H|H|H|H|H|H|H|H Me 3-CF3 o]
4-Me
1220 | 5CF3 |H|H|H|H|H|H|H|H Me 3-CF3; O
4-CH,OH
1221 | 5CF3 |H|H|H|H|H|H|H|H n-Bu 3-CF3; O
4-Me
1a-222 | 5CF3 |H|H|Me|H |H|H|H Me 3-CF3 o] Nota 2
4-CHO

Nota 1: Una relacion cis entre el sustituyente (grupo alquilo) de R* y X=0.
Nota 2: Una relacion trans entre el sustituyente (grupo alquilo) de R* y X=0.
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Tabla 12
n° R |RIR|IR'|RIR|R|R|R’ R™ (R™), X | Observaciones

1a-223 5-CF3 H|{H|H|H|H|H|H]|H n-Bu 3-(3,5-(CF3)>-Ph) O

1a-224 5-CF3 H|{H|H|/H|H|H|H]|H n-Bu 3-(3,5-F2-Ph) O

1a-225 5-CF3 H|H[{[Me|H|H|H|H|H n-Bu 3-(3,5-F2-Ph) o Nota 1
1a-226 5-CF3 H|{H|Me|/H|H|H|H]|H n-Bu 3-(3,5-F>-Ph) O Nota 2
1a-227 5-CF3 H|{H|Et|H|H|H|H]|H n-Bu 3-(3,5-F»>-Ph) O Nota 1
1a-228 5-CF3 H|{H|Et|H|H|H|H]|H n-Bu 3-(3,5-F>-Ph) O Nota 2
1a-229 5-CF3 H{H|nPrfH|H|H|H]|H n-Bu 3-(3,5-F2-Ph) O Nota 1
1a-230 5-CF3 H|IH|{H|H|H|H|H|H]| n-Hex 3-(3,5-F2-Ph) O

1a-231 5-CF3 H|{H|Me|H|H|H|H]|H]| n-Hex 3-(3,5-F2-Ph) O Nota 1
1a-232 5-CF3 H|{H|Me|H|H|H|H]|H]| n-Hex 3-(3,5-F2-Ph) O Nota 2
1a-233 5-CF3 H|{H|H|H|H|H|H]|H n-Bu 3-(3,4,5-F3-Ph) O

1a-234 5-CF3 H|{H|Me|/H|H|H|H]|H n-Bu 3-(3,4,5-F3-Ph) O Nota 2
1a-235 5-CF3 H|{H|H|H|H|H|H]|H n-Bu 3-(4-CN-Ph) O

1a-236 5-CF3 HI{H|H|H|H|H|H]|H n-Bu 3-(4-F-Ph) O

1a-237 5-CF3 HI{H|H|H|H|H|H]|H n-Bu 3-(4-t-Bu-Ph) O

1a-238 5-CF3 H|{H|H|H|H|H|H]|H n-Bu 3-(4-MeS-Ph) O

1a-239 5-CF3 H|{H|H|/H|H|H|H]|H n-Bu 3-(4-NO2-Ph) O

1a-240 5-CF3 H|{H|H|H|H|H|H]|H n-Bu 3-(4-CF3-Ph) O

1a-241 5-CF3 HI{H|H|H|H|H|H]|H n-Bu 3-(4-MeO-Ph) O

1a-242 5-CF3 HI{H|H|H|H|H|H]|H n-Bu 3-(4-CF30-Ph) O

1a-243 5-CF3 H{H|H|H|H|H|H|H Me 3-COzEt o

4-Me
1a-244 3-Cl H|{H|H|H|H|H|H]|H Me 3-CF3 (0]
5-CF3 4-C1
Nota 1: Una relacion cis entre el sustituyente (grupo alquilo) de R* y X=0.
Nota 2: Una relacion trans entre el sustituyente (grupo alquilo) de R* y X=0.
Tabla 13
n° R [RF[RIR*[R’[R°|R[R*|R’ R™ R X _|Observaciones|

1a-245 | 5CFs |H|H|H|H|H|H|H]|H H 3-CF3 0o

1a-246 | 5CF3 |H|H|Me|H|H|H|H]|H H 3-CF3 0o Nota 2
1a-247 | 5CF3 |H|H|H|H|H|H|H]|H 5-Me-2-Py -3-CFs- 0o

1a-248 | 5CF3 |H|H|H|H|/H|H|H]|H n-Bu 3-(3,5-Me»-Ph) 6]

1a-249 | 5CFs |H|H|H|H|H|H|H]|H n-Bu 3-(3,6-Cl>-4-Py) 0o

1a-250 | 5CFs |H|H|H|H|H|H|H]|H -CO(t-Bu) 3-CF3 0o

1a-251 | 5CF3 |H|{H|Me|H|H|H|H]|H Ph 3-CF3 0o Nota 2
1a-252 | 5CF3 |H|H|Me|H|H|H|H]|H 3-Me-Ph 3-CF3 0o Nota 2
1a-253 | 5-CF3 |[H|{H|{H|H|H|H]|H]|H n-Bu 3-(3-F-5-CFs-Ph) | O

1a-254 | 5CFs |H|H|H|H|/H|H|H]|H n-Bu 3-(3-F-Ph) 0o

1a-255 | 5CF3 |H|H|H|H|H|H|H]|H n-Bu 3-(4-Me-Ph) 0o

1a-256 | 5CF3 |H|H|H|H|H|H|H]|H 2-Py 3-(3,5-Cl>-Ph) 0o

1a-257 | 5CF3 |H|{H|Me|H|H|H|H|H 2-Py 3-(3,5-Cl-Ph) 0o Nota 2
1a-258 | 5CF3 |H|H|H|H|/H|H|H]|H n-Bu 3-(4-1-Ph) 0o

1a-259 | 3-CIl |H|{H|H|H|H|H|H|H n-Bu 3-(3,5-F2>-Ph) o

5-CF3
1a-260 | 5CF3 |H|{H|H|H|H|H|H|H ' e 3-CF o
3 o 3

1a-261 | 5CF3 |H|H|H|H|H|H|H]|H -CH,OMe 3-CF3 0]

1a-262 | 5CF3 |H|H|H|H|H|H|H]|H -CH,OEt 3-CF3 0o

1a-263 | 5-CFs |H|H|Me|H|H|H|H]|H -CH.OEt 3-CF3 0o Nota 2
1a-264 | 5CF3s |H|H|H|H|H|H|H]|H -CH2CH,OMe 3-CF3 0o

1a-265 | 5CF3 |H|H|H|H|H|H|H]|H -CH,CH,OEt 3-CFs 0]

1a-266 | 5CF3 |H|H|H|H|/H|H|H]|H -CH,CH(OMe), 3-CF3 0]

1a-267 | 5-CF3 |[H|{H|[Me|H|H|H|H]|H -CH,CH(OMe), 3-CF3 0o Nota 2
1a-268 | 5-CFs |H|H|Me|H|H|H|H]|H -CH>.CH(OMe), 3-CF3 0o Nota 1

Nota 1: Una relacion cis entre el sustituyente (grupo metilo) de R* y X=0.
Nota 2: Una relacion trans entre el sustituyente (grupo metilo) de R* y X=0.
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n° R)Mm |[RPIRIR'IR|R|IR'|R*|R’ R™ (R X _|Observaciones
4-COzEt
1a-85 5CF3 |H|H|{H|H|H|H|H]|H Me 3-CF3 0}
4-CONEt;
1a-86 5CF3; |H|H|H|H|H|H|H]|H Me 3-CF3 o
4-CHO
1a-87 5CF3 |H|H|{H|H|H|H|H]|H Me 3-CF3 o
4-CHNOMe
1a-88 5CF3 |H|H|{H|H|H|H|H]|H Me 3-CF3 o
4-CHNOBnN
1a-89 5CF; |H|H|{H|H|H|H|H]|H Me 3-CF3 o
4-Ph
Nota 1: Una relacion cis entre el sustituyente (grupo metilo) de R* y X=0.
Nota 2: Una relacion trans entre el sustituyente (grupo metilo) de R* y X=0.
Tabla 5
n° RNm RRIRIR|R|R|R |R[R’ R™ (R, X |Observaciones|
1a-90 5-CF3 H|{H|H|H|H]|H|H|H n-Bu 3-CF3 0]
4-CN
1a-91 5-CF3 H|{H|H|H|H]|H|H|H n-Bu 3-CF3 0]
4-CO,Et
1a-92 5-CF3 H|{H|H|H|H]|H|H]|H n-Bu 3-CF3 0]
4-CONEt,
1a-93 5-CF3 H|{H|H|H|H]|H|H|H n-Bu 3-CF3 0]
4-CHO
1a-94 5-CF3 H|{H|H|H|H]|H|H|H n-Bu 3-CF3 0]
4-CHNOMe
1a-95 5-CF3 H|H|H|H|H|H|H]|H n-Bu 3-CF3 0]
4-CHNOBnN
1a-96 5-CF3 H|{H|H|H|H|H|HI|H n-Bu 3-Ph O
1a-97 5-CF3 H|IH|H|H|H|H|HI|H n-Bu 3-(2-CI-Ph) O
1a-98 5-CF3 H|{H|H|H|H|H|H|H Me 3-(3-CI-Ph) O
1a-99 5-CF3 H|{H|H|H|H|H|H|H n-Bu 3-(3-CI-Ph) O
1a-100 5-CF3 H|{H|H|H|H|H|H|H n-Bu 3-(4-CI-Ph) O
1a-101 5-CF3 H|{H|H|H|H|H|HI|H n-Bu 3-(2,3-Cl>-Ph) | O
1a-102 5-CF3 H|IH|H|H|H|H|HI|H Me 3-(24-Clp-Ph) | O
1a-103 5-CF3 H|{H|H|H|H|H|H|H n-Bu 3-(2,4-Cl>-Ph) | O
1a-104 5-CF3 H|{H|H|H|H|H|H|H n-Bu 3-(2,5-Clp-Ph) | O
1a-105 5-CF3 H|{H|H|H|H|H|H|H n-Bu 3-(2,6-Clp-Ph) | O
1a-106 5-CF3 H|{H|H|H|H|H|HI|H n-Bu 3-(3,4-Cl>-Ph) | O
1a-107 5-CF3 H|{H|H|H|H|H|H|H Me 3-(3,5-Cl>-Ph) | O
1a-108 5-CF3 H|{H|H|H|H|H|H|H n-Bu 3-(3,5-Cl>-Ph) | O
1a-109 5-CF3 H|{H|H|H|H]|H|H]|H Me 3-(3,5-Cl>-Ph) | O
4-Cl
1a-110 5-CF3 H|{H|H|H|H]|H|H|H Me 3-(3,5-Clo-Ph) | O
4-Br
Tabla 6
n° R [RIRIRIRIR IR [R]R R™ (R X |Observaciones
1a-111 5CF3 |H|H|H|H|H|H|H]|H Me 3-(3,5-Cl>-Ph) o]
4-CN
1a-112 5CF3 |H|H|H|H|H|H|H|H Me 3-(3,5-Cl>-Ph) o]
4-CO,Et
1a-113 5CF; |H|{H|H|H|H|H|H|H Me 3-(3,5-Cl>-Ph) O
4-CONEt;
1a-114 5CF3 |H|H|H|H|H|H|H]|H Me 3-(3,5-Cl>-Ph) o]
4-CHO
1a-115 5CF3 |H|H|H|H|H|H|H|H Me 3-(3,5-Cl>-Ph) o]
4-CHNOMe
1a-116 5CF3 |H|H|H|H|H|H|H|H Me 3-(3,5-Cl>-Ph) O
4-CHNOBnN
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Tabla 1
7 8
qu1() R’ R RQ
N'N
1 &
(R )
(1a)
n° R [RIIR[R'[R[R R [R]R’ R™ (R X |Observaciones
1a-1 5CF; |H|H[H|H|[H|H]|H][H Me 3-Me 0
1a-2 5CF; |H|H[H|H|[H|H]|H][H n-Bu 3-Me 0
1a-3 5CF3 |H|H|[H|H|[H|H]|H][H 3-Cl-Ph 3-Me 0
1a-4 5CF; |H|H|[H|H|[H|H]|H][H 3-CF3-Ph 3-Me 0
1a-5 | 5CF3 |H|H|H|H|H|H]|H]|H 3-Me-Ph 3-Me [¢]
1a-6 5CF3 |H|H|H|H|H|H]|H][|H n-Bu 3-Me 0
4-Cl
1a-7 5CF3 |H|H|H|[H|H|H|H|H n-Bu 3-Me 0
4-Br
1a-8 5CF3 |H|H|H|H|H|H]|H[|H n-Bu 3-Me 0
4-CN
1a-9 5CF; |H|H|H|H|H|H]|H][H n-Bu 3-Me 0
4-CO,Et
1210 | 5-CFs |[H|H|H|H|H|[H|H]|H n-Bu 3-Me 0
4-CONEt,
1a-11 | 5CF; |H|[H|H|[H|H[H]|[H][H n-Bu 3-Me 0
4-CHO
1a-12 | 5CF; |[H|H|H|[H|H|[H]|[H][H n-Bu 3-Me 0
4-CHNOMe
1213 | 5CF; |[H|H|H|H|H|[H|H]|H n-Bu 3-Me 0
4-CHNOBn
1a-14 | 5CF; [H[H|H[H|[H[H[H][H Me 3-CF3 [¢]
1a-15 | 5-CF3 [H[H|H[H|H|H[H][H Et 3-CF3 0
1a-16 | 5-CF3 [H[H|H[H|H|H[H][H n-Pr 3-CF3 0
1a-17 | 5CF; [H[H|H[H|H|[H[H]H n-Bu 3-CF3 0
Tabla 2
n° Ry [RIRIRIRIR IR [R|R R™ (R™), X |Observaciones|
1a-18 | 5CF; |[H|[H|H[H[H]|H[H][H n-Pen 3-CF; 0
12199 | 5CF; |H|[H|H|H|[H|H|H]|H n-Hex 3-CF; 0
1220 | 5CF3 |H|H|H|H|H|H]|H]|H n-Hept 3-CF3 0
1a-21 5CF; |H|H|H[H|H]|H[H][H n-Oct 3-CF3 0
1a22 | 5CF; |[H|H|H[H[H|H[H][H n-Non 3-CF; 0
1223 | 5CF; |[H|H|H[H[H]|H[H][H n-Dec 3-CF; 0
1224 | 5CF; |H|[H|H|H|[H|H|H][H i-Pr 3-CF3 [¢)
1225 | 5CF; |H|H|H[H[H]|H[H][H i-Bu 3-CF3 [¢)
1226 | 5CF; |H|H|H[H[H]|H[H][H t-Bu 3-CF3 0
1227 | 5CF; [H|H|H[H[H|H[H][H s-Bu 3-CF; 0
1228 | 5CF3s |H|[H|H|H[H|H|HJ[H] -CHCH=CH, 3-CF; 0
1229 | 5CF3 |H|H|H|H|H|H|H]|H -CH,C=CH 3-CF3 [¢)
12-30 | 5CF3 |H|H|H|H|H|H|H|[H]| -CH,C=CCH; 3-CF; 0
1a-31 5CF; |H|H|H[H|[H]|H[H[H]| -CH,CONMe, 3-CF3 0
1232 | 5CF; |H|H|H[H[H]|H[H][H -CH2NO, 3-CF3 0
12-33 | 5CF; [H|H|H[H[H|H[H][H -CH,CN 3-CF3 0
1234 | 5CF3 |H[H|H|H[H|H|H[H] -CH,CH,OMe 3-CF3 0
1235 | 5CF3 |H|[H|H|H|[H]|H|H][H] -CH,CH,OFt 3-CF3 0
12-36 | 5CF; |H|H|H[H[H|H[H[H]| -CH,CH,OBn 3-CF3 0
1237 | 5CF; |H|H|H[H[H]|H[H][H -CH2(2-Py) 3-CF3 0
12-38 | 5CF; [H|H|H[H[H|H[H][H -CH2(3-Py) 3-CF3 0
12-39 | 5CF; |[H|H|H[H[H]|H[H]I[H -CH2(4-Py) 3-CF3 0
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n° R [RIRIR'IRIR|R[R]|FR R™ R X |Observaciones
1a-155 | 5CF; [H|[H|H|[H|H[H[H][H n-Bu 3-(3-CFs-Ph) | O
1a-156 | 5CF3 [H|[H|H|[H|H[H[H][H n-Bu 3-(4-CFs-Ph) | O
1a-157 | 5CF3 |H|[H|H|H|H[H[H][H n-Bu ;& 0
" N-Me
3. F¢” N
1a-158 | 5-CF3 |H|[H|H|[H|H[H[H][H n-Bu j\j o)
N=-Me
3- Me’ SN
1a-159 | 5-CF3 |H|H|H|[H|H[H[H][H n-Bu f\N-Me o
3_FsC SN
1a-160 | 5CF3 |H|H|H|[H|H[H[H][H n-Bu \/zﬂe 0
S
"
3- Me
1a-161 | 5CF3 |H|[H|H|[H|H[H[H][H n-Bu CF3 o
Nt(s
3- Me
1a-162 | 5CF3 |H|[H|H|[H|H[H[H][H n-Bu \Ijs o)
3_ —_—
1a-163 | 5CF3 |H|[H|H|[H|H[H[H][H n-Bu s o
e
3‘
Tabla 9
n° R [RIRIRIRIRIR[RIFR R™ (R X _|Observaciones|
1a-164| 5CF; |H|H|[H|H|H|H]|H][H n-Bu -0 0
/
3_
1a-165| 5CF; |H|H|H|H|H|H|[H]|H n-Bu = o)
1a-166| 5CF; |H|H|H|H|H|H]|H][H n-Bu \/2“ 0
N:(O
3- Me
1a-167| 5CF; |H|H|H|H|H|[H|[H][H n-Bu Me | O
pe
3- Me N
1a-168| 5CF; |H[H|[H|H|H[H[H]H c-Bu 3-CF3 0
1a-169| 5CF; |H[H|[H|H|H[H[H]H c-Pen 3-CF3 0
12-170| 5CF; |H[H|[H|H|H[H[H][H c-Hex 3-CF3 0
1a-171| 5CF; |H|[H|[H|H|H[H[H]H c-Hept 3-CF3 0
1a-172| 5CF; |H[H|H|H|H[H[H]H c-Oct 3-CF3 ]
1a-173| 5CF; |H[H|[H|H|H[H[H]H 3-CF3-Ph 3-CF3 0
1a-174| 5CF; |H[H|[H|H|H[H[H][H 3-Me-Ph 3-CF3 0
1a-175| 5-COEt |[H[H|[H|H|H[H[H][H Me 3-CF3 0
1a-176 | 5-COEt |[H[H |H|H|H[H[H]|H Et 3-CF3 [¢)
1a-177 | 5-COEt [H[H|[H|H|H[H[H]|H n-Pr 3-CF3 0
1a-178 | 5-COEt [H[H|[H|H|H[H[H][H n-Bu 3-CF3 0
1a-179| 5-COEt |[H[H|[H|H|H[H[H]|H n-Pen 3-CF3 0
12-180 | 5-COEt |[H[H|[H|H|H[H[H]|H n-Hex 3-CF3 0
1a-181| 5-COEt |[H[H|H|H|H[H[H]|H 3-CI-Ph 3-CF3 0
1a-182 | 5-COEt |[H[H|[H|H|H[H[H]|H -(CH2),0Me 3-CF3 0
1a-183 | 5-COEt [H[H|[H|H|H[HJ[H][H ~(CH2).OEt 3-CF3 0
1a-184| 5CF; |H|H|[H|H|H|H]|H][H Me 3-CF3 o
4-COMe
Tabla 10
n° R)Mm [RFIRIRIRIR[R[R|R’ R™ (R X _|Observaciones|
12-185 | 5CF; |H|{H|H|H|H|[H]|[H][H n-Bu 3-CF3 0
4-COMe
12-186 | 5CF3 |H|{H|H|H[H[H[H][H Me 3-CF3 0
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n° R [RFIRIR'[RIR|R[R|R’ R™ (R X _|Observaciones|
4-CONHEt
1a-187 5CF3 |H|H|H|H|H|H|H]|H n-Bu 3-CF3 O
4-CONHEt
1a-188 5CF3 |H|H|H|H|H|H|H]|H Me 3-CF3 O
4-NO,
1a-189 5CF3 |H|H|H|{H|H|H|H]|H n-Bu 3-CF3 O
4-NO2
1a-190 5CF3 |H|H|H|H|H|H|H]|H Me 3-CF3 O
4-C(Me)NOMe
1a-191 5CF3 |H|H|H|H|H|H|H]|H Me 3-CF3 O
4-C(Me)NOBn
1a-192 5CF3 |H|H|H|{H|H|H|H]|H n-Bu 3-CF3 o
4-C(Me)NOMe
1a-193 5CF3 |H|H|H|H|H|H|H]|H n-Bu 3-CF3 O
4-C(Me)NOBn
1a-194 5CF3 |H|H|H|H]|H|H]|H]|H]-(CH)>0CH,CF3 3-CF3 O
1a-195 5CF3 |H|H|H|{H|H|H|H]|H -(CH2)2,0Ph 3-CF3 o]
1a-196 5CF3 |H|H|H|H|H|H|H]|H ! 3-CF3 O
X
1a-197 5CF3 |[H|H|H|{H|H|H|H]|H n-Bu 3-CF3 O Nota 3
1a-198 5CF3 |H|H|H|{H|H|H|H]|H n-Bu 3-CF3 o] Nota 4
1a-199 5CF3 |[HI|H|H|H|H|H|H]H n-Bu 3-CF3 O Nota 5
Nota 3: Compuesto de hidrocloruro
Nota 4: N-6xido de piperidilo
Nota 5: N-6xido de piperidilo
Tabla 11
n° R [RFIRIR'[R[R[R]R]R’ R™ (R X | Observaciones
1a-200 | 5CF3 |H|H|Me|H|H|H|H|H 2-Py 3-CF3; o] Nota 1
1a-201 | 5CF3 |H|H|Me|H|H|H|H|H 2-Py 3-CF3 O Nota 2
12202 | 5CF3 |H|H|Et|H|H|H|H|H 2-Py 3-CF3 o] Nota 1
12-203 | 5-CF3 |H|H|Et|H|H|H|H|H 2-Py 3-CF3; o] Nota 2
1a-204 | 5-CF3 |H|H|n-PrfH|H|H|H|H 2-Py 3-CF3 o] Nota 1
12-205| 5CF3 |[H|H|H|H|H|H|H|H 2-Py 3-(3,4,5-F>-Ph) O
12-206 | 5CF3 |H|{H| H|H|H|H|H|H 2-Py 3-(3,5-F,-Ph) O
1a-207 | 5CF3 |H|H|Me|H|H|H|H|H 2-Py 3-(3,5-F,-Ph) O Nota 1
12-208 | 5-CF3 |H|H|Me|H|H|H|H|H 2-Py 3-(3,5-F2-Ph) O Nota 2
1a-209 | 5CF, |H|H|H|H|H|H|H|H 3-Cl-2-Py 3-CF3 O
12210 | 5CF3 |[H|H| H|H|H|H|H|H 6-|¥Ie-2-Py 3-CF3 O
1211 | 5CF3 |H|H|H|H|H|H|H]|H A}\C% 3-CF3 O
1a-212 | 5CF3s |H|H|Et|H|H|H|H|H n-Bu 3-CF3 O Nota 1
1a-213 | 5CF3 |H|H|Et|H|H|H|H|H n-Bu 3-CF3 6] Nota 2
1a-214 | 5CF3 |H | H|n-PrfH|H|H|H|H n-Bu 3-CF3 6] Nota 1
1a-215| 5CF3 |H| H|Me|Me|H|H|H|H Me 3-CF3 o]
1-216 | 5-CF3s |H| H|Me|Me|H|H|H|H n-Bu 3-CF3 O
1a-217 | 5CF3 |[H|{H| H|H|H|H|H|H Me 3-CF3; S
1a-218 | 5CF3 |[H|H| H|H|H|H|H|H n-Bu 3-CF3 SO
1219 | 5CF3 |H|H|H|H|H|H|H|H Me 3-CF3 o]
4-Me
1220 | 5CF3 |H|H|H|H|H|H|H|H Me 3-CF3; O
4-CH,OH
1221 | 5CF3 |H|H|H|H|H|H|H|H n-Bu 3-CF3; O
4-Me
1a-222 | 5CF3 |H|H|Me|H |H|H|H Me 3-CF3 o] Nota 2
4-CHO

Nota 1: Una relacion cis entre el sustituyente (grupo alquilo) de R* y X=0.
Nota 2: Una relacion trans entre el sustituyente (grupo alquilo) de R* y X=0.
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n° R [RIRIR|IRIR IR |R]|FR R™ (R X _|Observaciones|
1a-117 | 5CF3 |H|H|H|[H|[H|H|H]|H n-Bu 3-(3,5-Cl-Ph) | O
4-Cl
12-118 | 5CF3 |H|H|H|[H|[H|H|H][|H n-Bu 3-(3,5-Cl-Ph) | O
4-Br
12-119 | 5CF3 |H|H|H|[H|[H|H|H][|H n-Bu 3-(3,5-Cl-Ph) | O
4-CN
12-120 | 5CF3 |H|H|H[H|[H|H|H]|H n-Bu 3-(3,5-Cl-Ph) | O
4-CO,Et
12-121 | 5CF3 |H|H|H|[H|[H|H|H][H n-Bu 3-(3,5-Cl-Ph) | O
4-CONEt,
1a-122 | 5CF3 |H|H|H|[H|[H|H|H][H n-Bu 3-(3,5-Cl-Ph) | O
4-CHO
1a-123 | 5CF3 |H|H|H|[H|[H|H|H]|H n-Bu 3-(3,5-Cl-Ph) | O
4-CHNOMe
1a-124 | 5CF3 |H|H|H|[H|[H|H|H][H n-Bu 3-(3,5-Cl,-Ph) | O
4-CHNOBn
12-125 | 5CF; |H|H|H[H[H|H|H][H Me t-Bu [¢)
12-126 | 5CF; |H|H|H[H[H|H|HI|H n-Bu t-Bu 0
Tabla 7
n° RY [RF[R[R*|R°|R°[R'[R*[R’ R™ R X | Observaciones
12-127 [ 5CN |H[H|H[H[H|H][|H][H n-Bu 3-CF3 o
1a-128 [ 5CN |H[H|H[H[H|H[|H][H n-Pen 3-CF3 o
1a-129 [ 5CN |H[H|H[H[H|H][H][H n-Hex 3-CF3 0
12-130 [ 5CN |H[H|H[H[H|H][H][H 3-Cl-Ph 3-CF3 o
12-131 [ 5CN |H[H|H[H[H[H]|H|H][ -(CH,0OMe 3-CF3 o]
12-132 [ 5CN |H[H|H[H[H|H][|H]H -(CHy),0FEt 3-CF;3 0
1a-133 3Cl [H|H|[H|[H|H|[H]|H][H Me 3-CF3 o
5-CF3
1a-134 3Cl [H|H[H|[H|H|[H|H][H Et 3-CF; o
5-CF3
1a-135 3Cl [H|H[H|H|[H|[H|H][|H n-Pr 3-CF; o
5-CF3
1a-136 3Cl |[H|H|[H|[H|H|[H]|H][|H n-Bu 3-CF3 o
5-CF3
1a-137 3Cl [H|H[H|H|H|[H|H][H n-Pen 3-CF; o
5-CF3
1a-138 3Cl |[H|H[H|[H|[H|[H|H][|H n-Hex 3-CF3 o
5-CF3
1a-139 3Cl |[H|H|[H|[H|H|[H|H][|H 3-Cl-Ph 3-CF3 o
5-CF3
1a-140 3Cl |[H|H[H|H|[H[H|[H]|H]| -(CHy.0OMe 3-CF; o
5-CF3
1a-141 3Cl [H|H[H|[H|[H|[H|H][|H -(CH,),OFEt 3-CF; o
5-CF3
1a-142 [ 5NO; |H[H|H[H[H|H[|H][H Me 3-CF, 0
1a-143 [ 5NO; |H[H|H[H[H|H][H][H Et 3-CF3 o
1a-144 [ 5NO, |H[H|H[H[H|H][H][H n-Pr 3-CF3 o
1a-145 [ 5NO;, |H[H|H[H[H|H][|H][H n-Bu 3-CF;3 o)
12-146 [ 5NO; |H[H|H[H[H|H][|H][H n-Pen 3-CF3 o
1a-147 [ 5NO; |[H[H|H[H[H]|H|H]H n-Hex 3-CF3 0
Tabla 8
n° RY [RF[IR[R'[R[R°|R[R[R’ R™ (R, X |Observaciones
12-148 | 5NO, [H|H|H|H|H[H[H][H 3-CIPh 3-CF3 o
1a-149 [ 5NO, [H|[H|H|[H|H[H[H][H -(CH,),OMe 3-CF3 [¢]
1a-150 [ 5NO, [H|H|H|[H|H[H[H][H ~(CH2),OFEt 3-CF3 0
1a-151 | 5CF3 [H|[H|H|[H|H[H[H][H n-Bu 3-(2-Py) o]
1a-152 | 5CF3 [H|[H|H|[H|H[H[H][H n-Bu 3-(3-Py) o
1a-153 | 5CF3 |H|H|H|[H|H[H[H][H n-Bu 3-(4-Py) o
1a-154 | 5CF; [H|H|H|H|H[H[H][H n-Bu 3-(2-CFs-Ph) | O
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n° R [RIRIR'IR[R[R|R R’ R™ (R X _|Observaciones
1240 | 5CF; |H|H|H|[H|H|H[H][H Ve 3-CF3 0
/jf(lo
Me' N
1a-41| 5CF; |H|H|H[H|H|H[H][H /\® 3-CF3 0
oY
1242 | 5CF3 |H|H|H[H|H|H[H][H /\? 3-CF3
S
1243 | 5CF; |H|H|H[H[H]|H[H]I[H -CHa(c-Pr) 3-CF3
Tabla 3
n° RY |[RRIRIR[RIRJR|[R[R’ R™ (R, X _|Observaciones
1a-44 | 5CF3 |H|[H|[H[H[H[H]H][H] -CHycHex) 3-CF3 0
1245 | 5CF; |H|H[H|[H|[H[H[H][H -CH,CF3; 3-CF3 0
1246 | 5-CF3 |H|[H | H[H|[H[H]HJ[H]| -(CH)CF3 3-CF; 0
1a-47 | 5CF3 |H|[H | H[H|[HJ[H]H]J[H]-CH)2c=CF, 3-CF3 0
1248 | 5-CF; |H | H|[H[H ]| HJ[H]|H][H]-(CHy)CF=CF, 3-CF3 0
F
1249 | 5CF; |H|H|[H|H[H|[H]|[H][H AL 3-CF3 o)
1250 | 5CF3 |H|H|[H|[H|[H[H[H][H Bn 3-CF3 0
1a-51 | 5CF3 |H|H|[H|[H|[H[H]|H][H 2-Cl-Bn 3-CF3 0
1252 | 5CF3 |H|H|[H|[H|[H[H]|H][H 3-Cl-Bn 3-CF3 0
1253 | 5CF; |H|[H[H[H[H[H]|H][H 4-Cl-Bn 3-CF3 0
154 | 5CF; |H|H[H|[H[H[H]|H][H 2,3-Cl,-Bn 3-CF3 0
1255 | 5CF3 |H|H|[H|[H|[H[H|H][H 2,4-Cl,-Bn 3-CF3 0
1256 | 5-CF3 |H|H|[H|[H|[H[H]|H][H 2,5-Clo-Bn 3-CF3 0
1257 | 5CF3 |H|[H[H[H|[H[H][H][H 2,6-Clo-Bn 3-CF3 0
1258 | 5CF3 |H|[H[H[H[H[H|H][H 3,4-Cl,-Bn 3-CF3 0
1259 | 5CF3 |H|H[H|[H[H[H[H][H 3,5-Clo-Bn 3-CF3 0
1260 | 5CF3 |H|H|[H|[H|[H[H[H][H Ph 3-CF3 0
1a61 | 5CF3 |H|H|[H|[H|[H[H]|H][H 2-Cl-Ph 3-CF3 0
1262 | 5CF; |H|H|[H[H[H[H|H][H 3-Cl-Ph 3-CF3 0
1263 | 5CF3 |H|[H[H[H[H[H|H][H 4-Cl-Ph 3-CF3 0
1264 | 5CF3 |H|H[H|[H[H[H|H][H 2,3-Cl,-Ph 3-CF3 0
1265 | 5CF3 |H|H|[H|[H|[H[H[H][H 2,4-Cl,-Ph 3-CF3 0
1266 | 5CF3 |H|H|[H|[H|[H[H]|H][H 2,5-Cl,-Ph 3-CF3 0
1267 | 5CF3 |H|[H[H[H[H[H|H][H 2,6-Clo-Ph 3-CF3 0
1268 | 5CF3 |H|H[H|[H[H[H|H][H 3,4-Cl-Ph 3-CF3 o)
1269 | 5CF3 |H|H[H|[H[H[H|H][H 3,5-Cl,-Ph 3-CF3 0
1270 | 5CF3 |H|H|[H|[H|H[H]|H][H 2-Py 3-CF3 0
1271 | 5CF3 |[H|H|[H[H|[H[H]|H][H 6-Cl-2-Py 3-CF3 o)
1272 | 5CF; |[H|H|[H[H|[H[H|H]I[H 3-Py 3-CF3 0
Tabla 4
n° R |[RPIRIR'IR|R[R'|R*|R’ R™ (R X _|Observaciones
1a-73 | 5CF3 |H|H|H|H|H|H[H][H 4-Py 3-CF3 0
1a-74 | 5CF; [Me[H|H|H|H|H[H][H n-Bu 3-CF3 o
1a-75 | 5CF; |H|H|[Me|H|H|H[H][H n-Bu 3-CF3 o] Nota 1
1276 | 5CF3 |H|H|[Me|H|H|H[H][H n-Bu 3-CF3 o Nota 2
1a-77 | 5CF3 |H|H|H|H|H|H[H][H n-Bu 3-CF3 S
1278 | 5CF; |H|{H|H|H|H|H|[H[H Me 3-CF3 o
4-Cl
1279 | 5CF; |H|{H|H|H|[H|H[H[H n-Bu 3-CF3 o
4-Cl
12-80 | 5CF; |H|H|H|H|[H|H[H[H Me 3-CF3 o)
4-Br
1281 | 5CF; |H|{H|H|H|H|H|[H[H n-Bu 3-CF3 o
4-Br
1282 | 5CF; |H|{H|H|H|[H|H[H[H n-Bu 3-CF3 o
4-Ph
1283 | 5CF; |H|H|H|H|[H|H[H[H Me 3-CF3 o)
4-CN
1a-84 | 5CF3 |H|H|H|H|H|H[H][H Me 3-CF3 0
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hasta |a temp eratura ambiente, y después se filtiré a trav és de c elita. El filtrad o se concentrdé a presion reducida.
Después de que se afiadié agua al residuo, la mezcla se extrajo con acetato de etilo. La capa organica se concentro
a presion reducida. El residuo se purificd mediante cromatografia en columna sobe gel de silice (n-hexano:acetato
de etilo = 9:1 — 4:1) para producir 0,20 g de Compuesto (1a-62).

Ejemplo 3 de produccién

Produccion de 4-[1-butil-3-(trifluorometil)pirazol-5-iloxi]-1-[5-(trifluorometil)-2-piridil]-piperidina (Compuesto n° 1a-17)

,n—C4Ho N=
FsC 0

(5-1)
(8-3)
,n~CqHo
K2COg N—N N=
e 4
g
CHaCN FsC /U— \ /
(1a~17)

(en el que MsO es como se define anteriormente).

0,31 g de 1-butil-3-(trifluorometil)pirazolin-5-ona (8-3), 0,4 9 g de Comp uesto (5-1), y 0,41 g de carbonato de potasio
se suspendieron en 20 ml de acetonitrilo. La mezcla resultante se calento a reflujo toda la noche, se enfrié hasta la
temperatura ambiente, y después se filtré a través de celita. El filtrado se concentré a presion reducida. El residuo se
purific6 mediante cromatografia en columna sobre gel de silice (n-hexano:acetato de etilo = 1:0 — 8:1) para producir
0,42 g de Compuesto (1a-17).

Ejemplo 4 de produccién

Produccion de 8 B-[1-butil-3-(trifluorometil)pirazol-5-iloxi]-1-[5-(trifluorometil)-2-piridil]-3-azabiciclo[3.2.1]octano

(Compuesto n° 1f-6)
HOl1 @N—CH—Q Piridina FiC— E —Qlte
2 (CFsS090 i Chz

CHoCH2 0
11-1) (12-1)

. n—C4Hg
N—N

{ ,n—CqHg
K2CO3, CH3CN FBC/K/‘ O@N—Cﬂz@

(13-1)

,n—C4Hg
Pd—C, H;, EtOH N—N
- /
FBC/\/.O.@NH

(6-1)

N=
a—@—c& N_N -n=CqHo

K2CO3, CH3CN

(1£-6)
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Tabla 27

8
R10 R’ R R?

N =y
}J—xlu-- Yy N—Q\—'i(R’)m

5 R?
R” R® (lg)
n° (RN RRIR|R R |R|R R™ (R X Y
1g-1 5-CF3 H|H|H|[H|HI|H Me 3-Me 0) -CH,CHo>-
1g-2 5-CF3 H|H|H[H|HI|H n-Bu 3-Me 0] -CH,CH>-
1g-3 5-CF3 H|H|H|[H|HI|H Me 3-CF; ) -CH,CHo-
1g-4 5-CF3; H|H|H|[H|HI|H Et 3-CF3 ) -CH2CH;-
1g-5 5-CF3 H|H|H|[H|HI|H n-Pr 3-CF3; 0] -CH2CH>-
1g-6 5-CF3 H|H|H|[H|HI|H n-Bu 3-CF3 0] -CH2CH>-
1g-7 5-CF3; H|{H|H|H|H]|H n-Pen 3-CFs ) -CH,CHo-
1g-8 5-CF3; H|{H|H|H|H]|H n-Hex 3-CF; ) -CH,CHo-
19-9 5-CF3 H|H|H|[H|HI|H n-Hept 3-CF3 ) -CH2CH;-
1g-10 5-CF3 H|H|H|[H|HI|H n-Oct 3-CF3; O] -CH2CH>-
1g-11 5-CF3 H|H|H|[H|HI|H n-Non 3-CF3 ) -CH2CH>-
19-12 5-CF3 H|H|H[H|HI|H n-Dec 3-CF3 0] -CH2CH>-
1g-13 5-CF3 H|{H|H|H|H]|H i-Pr 3-CF; ) -CH,CHo-
1g-14 5-CF3; H|{H|H|H|H]|H i-Bu 3-CF3 ) -CH2CH;-
1g-15 5-CF3 H|H|H|[H|HI|H t-Bu 3-CF3; 0] -CH2CH>-
1g-16 5-CF3 H|H|H|[H|HI|H s-Bu 3-CF3 0] -CH2CH>-
1g-17 5-CF; H|{H|H|H|H]|H Ph 3-CF; ) -CH,CHo-
1g-18 5-CF3; H|{H|H|H|H]|H 2-CI-Ph 3-CF; ) -CH,CHo-
1g-19 5-CF3 H|H|H|[|H|HI|H 3-CI-Ph 3-CF3 ) -CH2CHa-
1g-20 5-CF3 H|H|H|[H|HI|H 4-CI-Ph 3-CF3; 0] -CH2CH>-
1g-21 5-CF3 H|H|H|[H|HI|H Bn 3-CF3 0] -CH2CH>-
1g-22 5-CF3; H|{H|H|H|H]|H -(CH2)2.0OMe 3-CF3 ) -CH,CH>-
1g-23 5-CF3 H|H|H|[H|HI|H -(CH2),OEt 3-CF; O -CH,CH-
1g-24 5-CF3; H|{H|H|H|H]|H n-Bu 3-CF3 S -CH2CHa-
Ig-25 5-CF3 H|H|H|H|H]|H n-Pen 3-CF3 S -CH,CH>-
Tabla 28
n° (RNm RRIR[R R [RI R’ R™ (R X Y
19-26 5-CF3 H H H H|H| H 3-Cl-Ph 3-CF3 S -CH2CH,-
19-27 5-CF3 H H H H |H| H n-Bu 3-CF3 ) -CH,CH>-
4-Cl
19-28 5-CF3 H H H H |H| H n-Bu 3-CF3 ] -CH,CH-
4-Br
19-29 5-CF3 H H H H |H| H n-Bu 3-CF3 ] -CH2CH_-
4-Ph
1g-30 5-CF3 H H H H |H| H n-Bu 3-Ph O) -CH,>CH>-
1g-31 5-CF3 H H H H |[H| H n-Bu 3-(2-ClI-Ph) ) -CH,CH,-
19-32 5-CF3 H H H H |H| H n-Bu 3-(3-CI-Ph) ) -CH,CH-
19-33 5-CF3 H H H H|H| H n-Bu 3-(4-CI-Ph) ) -CH2CHa-
19-34 5-CN H H H H|H| H n-Bu 3-CF3 O] -CH2CH,-
19-35 3-Cl H H H H |H| H n-Bu 3-CF3 0] -CH2CH>-
5-CF3
19-36 5-NO, H H H H |H| H n-Bu 3-CF3 ) -CH,CH-
Tabla 29
n° Propiedades o punto Datos RMN H
de fusién (°C)
1a-1 Liquido viscoso 5 8,40 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,63 (dd, J1=9,1, J2=2,4, 1H), 6,68 ( d, J=9,0, 1H),

5,34 (s, 1H), 4,46-4,35 (m, 1H), 3,96-3,85 (m, 2H), 3,68-3,59 (m, 2H), 3,58 (s, 3H),

2,19 (s, 3H), 2,09-1,99 (m, 2H), 1,94-1,83 (m, 2H)
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nO

Propiedades o punto
de fusion (°C)

Datos RMN H

1a-2

Liquido viscoso

58,40 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,63 (dd, J1=9,0, J2=2,4, 1H), 6,69 (d, J=9,0, 1H),
5,32 (s, 1H), 4,44-4,36 (m, 1H), 3,95-3,84 (m, 4H), 3,69-3,58 (m, 2H), 2,20 (s, 3H),
2,10-1,98 (m, 2H), 1,96-1,83 (m, 2H), 1,80-1,68 (m, 2H), 1,38-1,23 (m, 2H), 0,91 (t,
J=7.,4, 3H)

1a-14

Liquido viscoso

58,41 (seudo-d, J=2,5, 1H), 7,65 (dd, J1=9,0, J2=2,5, 1H), 6,70 (d, J=9,0, 1H),
5,81 (s, 1H), 4,52-4,45 (m, 1H), 4,11-3,91 (m, 2H), 3,70 (s, 3H), 3,66-3,56 (m, 2H),
2,14-2,04 (m, 2H), 1,97-1,87 (m, 2H)

1a-15

Liquido viscoso

58,41 (seudo-d, J=2,5, 1H), 7,65 (dd, J1=9,0, J2=2,5, 1H), 6,70 (d, J=9,0, 1H),
5,80 (s, 1H), 4,52-4,43 (m, 1H), 4,06 (q, J= 7,2, 2H), 3,99-3,90 (m, 2H), 3,67-3,58
(m, 2H), 2,14-2,05 (m, 2H), 1,97-1,86 (m, 2H), 1,40 (t, J=7,2, 3H)

1a-16

Liquido viscoso

58,41 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,65 (dd, J1=9,0, J2=2,4, 1H), 6,71 (d, J=9,0, 1H),
5,80 (s, 1H), 4,54-4,45 (m, 1H), 4,01-3,90 (m, 4H), 3, 68-3,58 (m, 2H), 2, 15-2,04
(m, 2H), 1,97-1,77 (m, 4H), 0,90 (t, J=7.6, 3H)

1a-17

Liquido viscoso

5 8,41 (seudo-d, J=2,5, 1H), 7,65 (dd, J1=9,0, J2=2,5, 1H), 6,70 (d, J 9,0, 1H),
5,79 (s, 1H), 4,52-4,43 (m, 1 H), 4,00 (t, J=7,2, 2H), 3,98-3,90 (m, 2H), 3,67-3,59
(m, 2H), 2,13- 2,04 (m, 2 H), 1,95-1,85 (m, 2H), 1,83-1,73 (m, 2H), 1,36 -1,26 (m,
2H), 0,92 (t, J-7,4, 3H)

1a-18

Liquido viscoso

58,41 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,65 (dd, J1=9,0, J2=2,4, 1H), 6,70 (d, J=9,0, 1H),
5,79 (s, 1H), 4,53-4,44 (m, 1 H), 3,99 (t, J=7,3, 2H), 3,97-3,89 (m, 2H), 3,67-3,5 8
(m, 2H), 2,14- 2,03 (m, 2 H), 1,96-1,85 (m, 2H), 1,85-1,74 (m, 2H), 1,37 -1,22 (m,
4H), 0,87 (t, J=7,1, 3H)

Tabla 30

nO

Propiedades o punto
de fusion (°C)

datos RMN H

1a-19

Liquido viscoso

5 8,41 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,65 (d d, J1=9,0, J2=2,4, 1H), 6,70 (d, J= 9,0, 1H),
5,79 (s, 1H), 4 ,53-4,43 (m, 1 H), 3,99 (t, J=7,3, 2H), 3,97- 3,87 (m, 2H), 3,68-3,59
(m, 2H), 2,14~ 2,05 (m, 2H), 1,96-1,87 (m, 2H), 1,86- 1,72 (m, 2H), 1,34-1,20 (m,
6H), 0,86 (t, J=6,9, 3H)

1a-24

Liquido viscoso

5 8,41 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,64 (d d, J1=9,0, J2=2,4, 1H), 6,70 (d, J= 9,0, 1H),
5,78 (s, 1H), 4,62-4,44 (m, 2H), 3,97-3,88 (m, 2H), 3,68-3,59 (m, 2H), 2,15-2,05 (m,
2H), 1,97-1,87 (m, 2H), 1,45 (d, J=6,7, 6H)

1a-26

127,2-127,8

5 8,41 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,65 (d d, J1=9,0, J2=2,4, 1H), 6,70 (d, J= 9,0, 1H),
5,81 (s, 1H), 4,54-4,44 (m, 1H), 3,94-3,83 (m, 2H), 3,75-3,64 (m, 2H), 2,16-2,04 (m,
2H), 2,01-1,89 (m, 2H), 1,61 (s, 9H)

1a-28

Liquido viscoso

5 8,41 (seudo-d, J=2,3, 1H), 7,65 (d d, J1=9,0, J2=2,3, 1H), 6,69 (d, J= 9,0, 1H),
5,90-5,87 (m, 1H), 5,83 (s, 1H), 5,82 (dd, J1=10,3, J2=1,2, 1H), 5,11 (dd, J1=17,1,
J2=1,2, 1H), 4,64 (d, J=0,6, 2H), 4,54-4,44 (m, 1H), 3,9 4-3,84 (m, 2H), 3,70-3,60
(m, 2H), 2,13-2,02 (m, 2H), 1,96-1,85 (m, 2H)

1a-45

Liquido viscoso

5 8,41 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,65 (d d, J1=9,0, J2=2,4, 1H), 6,70 (d, J= 9,0, 1H),
5,85 (s, 1H), 4,60 (q, J= 8,2, 2H), 4,59-4, 51 (m, 1H), 4,00-3,90 (m, 2H), 3,67-3,5 7
(m, 2H), 2,16-2,06 (m, 2H), 1,98-1,87 (m, 2H)

1a-46

Liquido viscoso

5 8,41 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,65 (d d, J1=9,0, J2=2,4, 1H), 6,70 (d, J= 9,0, 1H),
5,82 (s, 1H), 4,52-4,46 (m, 1H), 4,13-4,05 (m, 2H), 4,01-3,93 (m, 2H), 3,63-3,55 (m,

2H), 2,18-2,04 (m, 6H), 1,94-1,84 (m, 2H)

Tabla 31

no

Propiedades o punto
de fusién (°C)

datos RMN 'H

1a-50

Liquido viscoso

5 8,40 (seudo-d, J=2,3, 1H), 7,63 (dd, J1=9,0, J2=2,3, 1H), 7,34-7,18 (m, 5H), 6,63
(d, J=9,0, 1H), 5,82 (s, 1H), 521 (s, 2H), 4,48-4,42 (m, 1 H), 3,68-3,55 (m, 4H),
2,00-1,93 (m, 2H), 1,86-1,77 (m, 2H)

1a-51

Liquido viscoso

5 8,38 (se udo-d, J=2,4, 1H), 7,62 (dd, J 1=9,0, J2=2,4, 1H), 7,36-7,33 (m, 1H),
7,22-7,17 (m, 2H), 6,88-6, 84 (m, 1H), 6,63 (d, J= 9,0, 1H), 5,87 (s, 1H), 5,36 (s,
2H), 4,50-4,45 (m, 1H), 3, 71-3,64 (m, 2H), 3,62-3,5 5 (m, 2H), 2,02-1, 94 (m, 2H),
1,85-1,78 (m, 2H)

1a-52

Liquido viscoso

5 8,40 (se udo-d, J=2,4, 1H), 7,64 (dd, J 1=9,0, J2=2,4, 1H), 7,26-7,20 (m, 3H),
7,12-7,08 (m, 1H), 6,66 (d, J=9,0, 1H), 5,83 (s, 1H), 5,17 (s, 2H), 4,51-4,44 (m,
1H), 3,75-3,68 (m, 2H), 3,63-3,56 (m, 2H), 2,06-1,97 (m, 2H), 1,88-1,79 (m, 2H)

1a-53

Liquido viscoso

5 8,41 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,65 (dd, J 1=9,0, J2=2,4, 1H), 7,28-7,24 (m, 2H),

51



ES 2382481 T3

n° Propiedades o punto datos RMN H
de fusion (°C)
7,16-7,13 (m, 2H), 6,65 (d, J=9,0, 1H), 5,83 (s, 1H), 5,16 (s, 2H), 4,50-4,43 (m,
1H), 3,74-3,67 (m, 2H), 3,61-3,54 (m, 2H), 2,05-1,97 (m, 2H), 1,87-1,78 (m, 2H)
1a-60 161,8-162,4 8 8,40 (seudo-d, J=2,5,1H), 7,72-7,66 (m, 2H), 7, 63 (dd, J1=9,0, J2=2,5, 1H),
7,49-7,41 (m, 2H), 7,34 (t, J=7,4, 1H), 6,67 (d, J=9,0, 1H), 5,99 (s, 1H), 4,63-4,54
(m, 1H), 3,86- 3,76 (m, 2H), 3,72-3,6 3 (m, 2H), 2,14-2,03 (m, 2H), 2, 00-1,89 (m,
2H)
1a-61 Liquido viscoso |5 8,3 7 (seud o-d, J=2,4, 1H ), 7,61 (dd, J1= 9,0, J2=2,4, 1H), 7,52 (dd, J1=7,7,
J2=1,6, 1H), 7 ,48-7,34 (m, 3 H), 6,63 (d, J= 9,0, 1H), 5,95 (s, 1H), 4,59-4,50 (m,
1H), 3,78-3,69 (m, 2H), 3,65-3,55 (m, 2H), 2,08-1,98 (m, 2H), 1,92-1,81 (m, 2H)
1a-62 86,4-87,3 68,40 (s, 1H), 7,78 (seud o-t, J=1,9, 1H), 7,67-7,61 (m, 2H), 7,38 (seudo-t, J=8,1,
1H), 7,34-7,29 (m, 1H), 6,68 (d, J=9,0, 1H), 5,98 (s, 1H ), 4,65-4,56 (m, 1H), 3,89-
3,80 (m, 2H), 3,73-3,64 (m, 2H), 2,16-2,06 (m, 2H), 2,02-1,91 (m, 2H)
Tabla 32
n° Propiedades o punto datos RMN 'H
de fusion (°C)
1a-63 112,7-113,4 5 8,40 (s, 1 H), 7,68-7,61 (m, 3H), 7,4 5-7,39 (m, 2H), 6,6 8 (d, J=9,0, 1H), 5,98 (s,
1H), 4,63-4,55 (m, 1H), 3,88-3,78 (m, 2H), 3,71-3,61 (m, 2H), 2,1 5-2,05 (m, 2H),
1,99-1,88 (m, 2H)
1a-68 Liquido viscoso 5 8,41 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,91 (d, J=2,4, 1H), 7,69-7,58 (m, 2H), 7,51 (d, J=8,7,
1H), 6,69 (d, J= 9,0, 1H), 5,98 (s, 1H), 4,65-4,57 (m, 1H ), 3,91-3,81 (m, 2H), 3,73-
3,62 (m, 2H), 2,18-7,07 (m, 2H), 2,02-1,90 (m, 2H)
1a-69 130,3-130,9 5 8,41 (seudo-d, J=2,5, 1H), 7,73 (d, J=1,8, 2H), 7,65 (dd, J1=9,0, J2=2,5, 1H), 7,32
(t, J=1,8, 1H), 6,69 ( d, J=9,0, 1H), 5, 98 (s, 1H), 4,67-4,58 (m, 1H), 3,92-3,81 (m,
2H), 3,75-3,65 (m, 2H), 2,19-2,08 (m, 2H), 2,04-1,92 (m, 2H)
1a-70 123,7-123,9 5 8,57 (seudo-d, J=3,8, 1H), 8,39 (seudo-d, J=2,5, 1H), 7,85 (seu do-t, J=7,8, 1H),
7,69 (seudo-d, J=8,2, 1H), 7, 63 (dd, J1=9,0, J2=2,5, 1H), 7,33-7,29 (m, 1H), 6,67
(d, J=9,0, 1H), 6,01 (s, 1 H), 4,68-4,62 (m, 1H), 3,88-3,81 (m, 2H), 3,75-3,68 (m,
2H), 2,12-2,04 (m, 2H), 2,03-1,94 (m, 2H)
1a-75 Liquido viscoso 5 8,40 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,64 (dd, J1=9,1, J2=2,4, 1H), 6,69 (d, J=9,1, 1H), 5,77
(s, 1H), 4,44-4,41 (m, 1H), 4,12-3,95 (m, 4H), 3,43-3,32 (m, 1H), 3,30-3,20 (m, 1H),
2,20-2,06 (m, 2H), 1,92-1,66 (m, 3H), 1,40-1,28 (m, 2H), 1,09 (d, J=6,9, 3H), 0,93 (t,
J=7,4, 3H)
1a-76 Liquido viscoso 5 8,40 (seudo-d, J=2,5, 1H), 7,64 (dd, J1=9,0, J2=2,5, 1H), 6,69 (d, J=9,0, 1H), 5,78
(s, 1H), 4,34-4,24 (m, 2H), 4,23-3,94 (m, 3H), 3,28-3,18 (m, 1H), 2,97-2,87 (m, 1H),
2,28-2,19 (m, 1H), 2,07-1,97 (m, 1H), 1,82-1,64 (m, 3H), 1,37-1,21 (m, 2H), 1,12 (d,
J=6,6, 3H), 0,92 (t, J=7,3, 3H)
Tabla 33
n° Propiedades o punto Datos RMN H
de fusidn (°C)
1a-77 Liquido viscoso |5 8,39 (seudo-d, J=2,5, 1H), 7,63 (dd, J1=9,0, J2=2,5, 1H), 6,65 (d, J= 9,0, 1H),
6,62 (s, 1H), 4,44-4,25 (m, 4H), 3,23-3,07 (m, 3H), 2,05-1,99 (m, 2H), 1,88-1,79 (m,
2H), 1,69-1,58 (m, 2H), 1,39-1,29 (m, 2H), 0,95 (t, J=7,4, 3H)
1a-79 Liquido viscoso 5 8,41 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,65 (dd, J1=9,1,J2=2,4, 1H), 6,70 (d, J= 9,1, 1H),
4,92-4,85 (m, 1H), 4,16-4,07 (m, 2H), 3,98 (t, J=7,3, 2H), 3,79-3,41 (m, 2H), 2,16-
2,08 (m, 2H), 1,91-1,8 2 (m, 2H), 1,82-1,74 (m, 2H), 1, 38-1,25 (m, 2H), 0,93 (i,
J=7,4, 3H)
1a-81 Liquido viscoso 5 8,41 (seudo-d, J=2,5, 1H), 7,65 (dd, J1=9,0, J2=2,5, 1H), 6,70 (d, J= 9,0, 1H),
4,91-4,84 (m, 1H), 4,18-4,11 (m, 2H), 4,00 (t, J=7,3, 2H), 3,46-3,38 (m, 2H), 2,16~
2,08 (m, 2H), 1,91-1,74 (m, 4H), 1,36-1,25 (m, 2H), 0,93 (t, J=7,4, 3H)
1a-82 Liquido viscoso 5 8,35 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,59 (dd, J1=9,0, J2=2 4, 1H), 7,44-7,30 (m, 5H), 6,59
(d, J=9,0, 1H), 4,09-4,00 (m, 3H), 3,95-3,86 (m, 2H), 3,1 9-3,09 (m, 2H), 1,90-1,73
(m, 4H), 1,68-1,58 (m, 2H), 1,44-1,33 (m, 2H), 0,96 (t, J=7,4, 3H)
1a-86 80,8-81,3 5 9,86 (s, 1H), 8,41 (s eudo-d, J=2,5, 1H), 7,65 (dd, J 1=9,0, J2=2,5, 1H), 6,70 (d,
J=9,0, 1H), 5,34-5,26 (m, 1H), 4,19-4,11 (m, 2H), 3,73 (s, 3H), 3,45-3,37 (m, 2H),
2,18-2,10 (m, 2H), 1,87-1,77 (m, 2H)
1a-87 Liquido viscoso 5 8,41 (seudo-d, J-2,4, 1H), 8,06 (s, 1H),

7,65 (dd, J1= 9,0, J2=2,4, 1H), 6,71 (d,
J=9,0, 1H), 4,96-4,87 (m, 1H), 4,25-4,18 (m, 2H), 3,94 (s, 3H), 3,75 (s, 3 H), 3,37-
3,30 (m, 2H), 2,14-2,06 (m, 2H), 1,90-1,81 (m, 2H)
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Tabla 34

nO

Propiedades o punto
de fusion (°C)

datos RMN "H

1a-93

Liquido viscoso

5 9,85 (d, J= 0,9, 1H), 8,41 (s eudo-d, J=2,4, 1H), 7,64 ( dd, J1=9,0, J2=2,4, 1H),
6,70 (d, J=9,0, 1H), 5,34-5,26 (m, 1H), 4,18-4,11 (m, 2H), 4,01 (t, J=7,3, 2H), 3,44
3,36 (m, 2H), 2,182,10 (m, 2H), 1,86-1,75 (m, 4H), 1, 35-1,27 (m, 2H), 0,93 (t,
J=7.4, 3H)

1a-96

79,8-80,6

58,41 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,75 (seudo-d, J=7,0, 2H), 7,64 (dd, J1=9,0, J2=24,
1H), 7,42-7,33 (m, 2H), 7,36 (t, J=7,3, 1H), 6,70 (d, J=9,0, 1H), 5,84 (s, 1H), 4,57-
4,47 (m, 1H), 4,01 (t, J=7,2, 2H), 3,98-3,86 (m, 2H), 3,73-3,60 (m, 2H), 2,15-2,04
(m, 2H), 1,98- 1,90 (m, 2H), 1,85-1,78 (m, 2H), 1,40- 1,29 (m, 2H), 0,94 (t, J= 7,4,
3H)

1a-97

77,4-78,0

58,41 (se udo-d, J= 2,5, 1H), 7,81 (dd, J1=7,7,J2=1,8, 1H), 7,64 (d d, J1=9,1,
J2=2,5, 1H), 7,41 (dd, J1=7.9, J2=1,3, 1H), 7,32-7,21 (m, 2H), 6,70 (d, J=91, 1H),
6,08 (s, 1H), 4 ,58-4,49 (m, 1H), 4,03 (t, J= 7,2, 2H), 3,97- 3,87 (m, 2H), 3,73-3,61
(m, 2H), 2,16-2,05 (m, 2H), 2,02-1,89 (m, 2H), 1,87- 1,77 (m, 2H), 1,42-1,31 (m,

2H), 0,94 (t, J=7.,4, 3H)

1a-98

97,2-97,7

58,41 (s, 1H), 7,73 (d, J= 1,7, 1H), 7,68-7,61 (m, 2H), 7,34-7, 22 (m, 2H), 6,70 (d,
J=9,0, 1H), 5,85 (s, 1H), 4,55-4,46 (m, 1H), 4,01-3,91 (m, 2H), 3,71 (s, 3H), 3,69-
3,59 (m, 2H), 2,16-2,06 (m, 2H), 2,00-1,89 (m, 2H)

1a-99

Liquido viscoso

58,41 (seudo-d, J=2,3, 1H), 7,75 (seudo-t, J=1,8, 1H), 7,68-7,60 (m, 2H), 7,34-
7,22 (m, 2H), 6,70 (d, J= 9,0, 1H), 5,83 (s, 1H), 4,57- 4,47 (m, 1H), 4,00 (t, J= 7,2,
2H), 3,99-3,89 (m, 2H), 3, 70-3,61 (m, 2H), 2,14-2,02 (m, 2H), 1,99-1,88 (m, 2H),
1,86-1,76 (m, 2H), 1,40-1,30 (m, 2H), 0,94 (t, J=7.4, 3H)

Tabla 35

nO

Propiedades o punto
de fusién (°C)

datos RMN 'H

1a-100

Liquido viscoso

58,41 (seudo-d, J=2,3, 1H), 7,71-7,61 (m, 3H), 7,34 (dd, J1=6,6, J2=1,9, 2H), 6,70
(d, J=9,0, 1H), 5,81 (s, 1 H), 4,56-4,47 (m, 1H), 4,00 (t, J =7,1, 2H), 3, 99-3,88 (m,
2H), 3,71-3,60 (m, 2H), 2, 15-2,05 (m, 2 H), 2,00-1,90 (m, 2H), 1,8 6-1,75 (m, 2H) ,
1,40-1,30 (m, 2H), 0,94 (t, J=7.4, 3H)

1a-101

Liquido viscoso

5 8,41 (se udo-d, J= 2,4, 1H), 7,69 (dd, J 1=7,8, J2=1,6, 1H), 7,64 ( dd, J1= 9,0,
J2=2.4, 1H), 7,41 (dd, J1=8,0, J2=1,6, 1H), 7,25-7,18 (m, 1H), 6,69 (d, J=9,0, 1H),
6,05 (s, 1H), 4,59-4,49 (m, 1H), 4,03 (t, J=7,1, 2H), 3,99-3,89 (m, 2H), 3,71-3,61 (m,
2H), 2,14-2,04 (m, 2H), 2, 00-1,90 (m, 2 H), 1,86-1,76 (m, 2H), 1,4 0-1,31 (m, 2H) ,
0,94 (t, J=7.4, 3H)

1a-102

112,0-112,7

5 8,41 (seudo-d, J=2,3, 1H), 7,75 (d, J=8,5, 1H), 7,64 (dd, J1=9,0, J2=2,3, 1H), 7,44
(d, J=2,1, 1H), 7,27 (dd, J1= 8,5, J2=2,1, 1H), 6,70 (d, J= 9,0, 1H), 6,08 (s, 1H),
4,57-4,49 (m, 1H), 3,99-3,90 (m, 2H), 3,72 (s, 3H), 3,70-3,60 (m, 2H), 2,16-2,05 (m,
2H), 2,00-1,89 (m, 2H)

1a-103

Liquido viscoso

58,41 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,78 (d, J=8,4, 1H), 7,64 (dd, J1=9,0, J2=2,4, 1H), 7,43
(d, J=2,1, 1H), 7,26 (dd, J1= 8,4, J2=2,1, 1H), 6,69 (d, J= 9,0, 1H), 6,07 (s, 1H),
4,58-4,48 (m, 1H), 4,02 (t, J= 7,1, 2H), 3,98-3,88 (m, 2H), 3,70-3,61 (m, 2H), 2,14-
2,05 (m, 2H), 2,00-1,8 8 (m, 2H), 1,87-1,77 (m, 2H), 1,41-1,30 (m, 2H), 0,94 (t,
J=7,4, 3H)

1a-104

Liquido viscoso

5 8,41 (seudo-d, J=2,3, 1H), 7,84 (d, J=2,6, 1H), 7,64 (dd, J1=9,0, J2=2,3, 1H), 7,33
(d, J=8,5, 1H), 7,19 (dd, J1= 8,5, J2=2,6, 1H), 6,69 (d, J= 9,0, 1H), 6,10 (s, TH),
4,58-4,49 (m, 1H), 4,02 (t, J= 7,1, 2H), 3,98-3,88 (m, 2H ), 3,71-3,61 (m, 2H), 2,14-
2,04 (m, 2H), 1,99-1,8 9 (m, 2H), 1,88-1,79 (m, 2H), 1,41-1,30 (m, 2H), 0,95 (t,
J=7.4, 3H)

Tabla 36

Propiedades o punto
de fusién (°C)

datos RMN H

1a-105

Liquido viscoso

5 8,41 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,64 (dd, J1=9,0, J2=2,4, 1H), 7,36 (d, J=8,0, 2H), 7,21
(seudo-t, J=8,0, 1H), 6,7 0 (d, J=9,0, 1H), 5,60 (s, 1H), 4,54-4,46 (m, 1H), 4,05 (t,
J=7,0, 2H), 4,01-3,90 (m, 2H), 3,69-3,58 (m, 2H), 2,16-2,05 (m, 2H), 2,01- 1,90 (m,
2H), 1,89-1,75 (m, 2H), 1,39-1,27 (m, 2H), 0,93 (t, J=7.4, 3H)

1a-106

114,9-116,1

0 8,41 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,84 (d, J=2,0, 1H), 7,65 (dd, J1=9,0, J2=2,4, 1H), 7,58
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nO

Propiedades o punto
de fusion (°C)

datos RMN H

(dd, J1=8,4, J2=2,0, 1H), 7,43 (d, J=8.4, 1H), 6,71 (d, J=9,0, 1H), 5,81 (s, 1H), 4,56-
4,46 (m, 1H), 4,00 (t, J= 7,2, 2H), 3,99- 3,90 (m, 2H), 3,70-3,60 (m, 2H ), 2,15-2,06
(m, 2H), 2,00-1,89 (m, 2H), 1,86-1,75 (m, 2H), 1,40-1,24 (m, 2H), 0,94 (t, J=7.4, 3H)

1a-107

161,8-162,4

58,41 (seudo-d, J=2,2, 1H), 7,68-7,61 (m, 3H), 7,26 (s, 1H), 6,70 (d, J=9,0, 1H),
5,83 (s, 1H), 4, 55-4,46 (m, 1H), 4,01-3,92 (m, 2H), 3,70 (s, 3H), 3,68-3,58 (m, 2H),
2,16-2,06 (m, 2H), 1,99-1,88 (m, 2H)

1a-108

Liquido viscoso

5 8,41 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,64 (dd, J1=9,0, J2=2,4, 1H), 7,63 (seudo-d, J1=1,9,
2H), 7,25 (t, J=1,9, 1H), 6,70 (d, J=9,0, 1H), 5,82 (s, 1H), 4,55-4,47 (m, 1H), 4,00 (t,
J=7,2, 2H), 3,99-3,89 (m, 2H), 3,70-3,59 (m, 2H), 2,16-2,05 (m, 2H), 2,00- 1,88 (m,
2H), 1,87-1,74 (m, 2H), 1,39-1,27 (m, 2H), 0,94 (t, J=7.4, 3H)

1a-126

Liquido viscoso

5 8,4 (seudo-d, J=2,3, 1H), 7,65 (dd, J1=9,0, J2=2,3, 1H), 6,69 (d, J=9,0, 1H), 5,36
(s, 1H), 4,46-4,38 (m, 1H), 3,95-3,83 (m, 4H), 3,70-3,60 (m, 2H), 2,10-2,00 (m, 2H),
1,96-1,84 (m, 2H), 1,77-1,67 (m, 2H), 1,36-1,28 (m, 2H), 1,27 (s, 9H), 0,91 (t, J=7 4,
3H)

1a-127

Liquido viscoso

5 8,43 (seudo-d, J=2,3, TH), 7,64 (dd, J1=9,0, J2=2,3, 1H), 6,66 (d, J=9,5, 1H), 5,80
(s, 1H), 4,55-4,45 (m, 1H), 4,01-3,89 (m, 4H), 3,74-3,64 (m, 2H), 2,12-2,02 (m, 2H),
1,99-1,89 (m, 2H), 1,84-1,74 (m, 2H), 1,36-1,25 (m, 2H), 0,92 (t, J=7.4, 3H)

Tabla 37

nO

Propiedades o punto
de fusion (°C)

datos RMN H

1a-145

Liquido viscoso

5 9,05 (seudo-d, J=2,8, 1H), 8,24 (d d, J1=9,5, J2=2,8, 1H), 6,64 (d, J= 9,5, 1H),
5,80 (s, 1H), 4,58-4,48 (m, 1H), 4,05-3,93 (m, 4H), 3,86-3,74 (m, 2H), 2,17-2,06 (m,
2H), 2,02-1,91 (m, 2H), 1,84-1,73 (m, 2H), 1,36-1,26 (m, 2H), 0,93 (t, J=7,4, 3H)

1a-173

Liquido viscoso

5 8,40 (s eudo-d, J=2,4, 1H), 8,07 (s, 1H), 7,99-7,93 (m, 1H), 7,6 4 (dd, J1=9,0,
J2=2,4, 1H), 7,62-7,57 (m, 2H), 6,68 (d, J=9,0, 1H), 6,00 (s, 1H), 4,68-4,59 (m, 1H),
3,87-3,77 (m, 2H), 3,76-3,66 (m, 2H), 2,17-2,06 (m, 2H), 2,03-1,92 (m, 2H)

1a-174

144,2-145,5

5 8,39 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,63 (dd, J1=9,0, J2=2,4, 1H), 7,51 (s, 1H), 7,47 (d,
J=8,0, 1H), 7,32 (seudo-t, J=7,8, 1H), 7,16 (d, J=7,6, 1H), 6,67 (d, J=9,0, 1H), 5,98
(s, 1H), 4,61-4,55 (m, 1H), 3,83-3,76 (m, 2H), 3,72-3,65 (m, 2H), 2,40 (s, 3H), 2,12-
2,04 (m, 2H), 1,99-1,90 (m, 2H)

1a-200

130,8-131,1

58,58 (seudo-d, J=4,9, 1H), 8,39 (se udo-d, J=2,4, 1H), 7,83 (seudo-t, J=7,8, 1H),
7,65 (d, J=8,2, 1H), 7,64 (dd, J1=9,0, J2=2,4, 1H), 7,30 (dd, J1=7,3, J2=4,9, 1H),
6,67 (d, J=9,0, 1H), 6,00 (s , 1H), 4,24-4,1 2 (m, 3H), 3,38-3,30 (m, 1H ), 3,06-2,99
(m, 1H), 2,30-2,23 (m, 1H), 2,11-2,03 (m, 1H), 1,84-1,7 4 (m, 1H), 1,11 (d, J= 6,7,
3H)

1a-201

Liquido viscoso

58,57 (dd, J1=4,8, J2=1,1, 1H), 8,39 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,85 (seudo-t, J=7,8,
1H), 7,70 (d, J=8,2, 1H), 7,62 (dd, J1=9,0, J2=2,4, 1H), 7,33-7,28 (m, 1H), 6,66 (d,
J=9,0, 1H), 5,98 (s, 1H), 4,58-4,52 (m, 1H), 4,10-4,05 (m, 1H), 4,04-3,99 (m, 1H),
3,45-3,37 (m, 1H), 3,25-3, 18 (m, 1H), 2,24-2,16 (m, 1H ), 2,14-2,04(m, 1H), 1,91-
1,82 (m, 1H), 1,13 (d, J=6,6, 3H)

Tabla 38

nO

Propiedades o punto
de fusién (°C)

datos RMN H

1a-202

Liquido viscoso

5 8,58-8,56 (m, 1H), 8,39 (seudo-d, J=2,3, 1H), 7,85 (dt, J1=7,8, J2=1,7, 1H), 7,69
(seudo-d, J=8,2, 1H), 7,6 2 (dd, J1=9,0, ,J2=2,3, 1H), 7,3 3-7,28 (m, 1H), 6,66 (d,
J=9,0, 1H), 5, 99 (s, 1 H), 4, 69-4,64 (m, 1H), 4,19 (s eudo-d, J= 13,7, 1H), 4,10
(seudo-d, J=13,7, 1H), 3,33 (seudo-t, J= 13,1, 1H), 3,15 (dd, J 1=13,1, J2= 11,1,
1H), 2,26-2,18 (m, 1H), 1,87-1,74 (m, 2H), 1,53-1,38 (m, 2H), 0,97 (t, J=7,5, 3H)

1a-203

Liquido viscoso

5 8,59-8,56 (m, 1H), 8,38 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,83 (dt, J1=7,8, ,J2 1,9, 1H), 7,66
(seudo-d, J=8,2, 1H), 7,61 (dd, J1=9,0, J2=2,4, 1H), 7,32-7,28 (m, 1H) , 6,65 (d,
J=9,0, 1H), 5,99 (s, 1H), 4,34-4,28 (m, 1H), 4, 09 (dd, J1=13,7, J2=3,5, 1H), 4,01-
3,94 (m, 1H), 3,55-3,48 (m, 1H), 3,31 (dd, J1=13,7, J2=7,7, 1H), 2,23-2,15 (m, 1H),
1,93-1,80 (m, 2H), 1,69-1,60 (m, 1H), 1,41-1,31 (m, 1H), 1,01 (t, J=7.5, 3H)

1a-204

Liquido viscoso

5 8,58-8,56 (m, 1H), 8,39 (seudo-d, J=2,5, 1H), 7,8 5 (seudo-t, J=7,8, 1H), 7,6 9
(seudo-d, J=8,2, 1H), 7,62 (dd, J1=9,1, J2=2,5, 1H), 7,33-7,28 (m, 1H) , 6,65 (d,
J=9,1, 1H), 5,98 (s, 1H), 4,64-4,60 (m, 1H), 4,17 (dd, J1=13,6, J2=3,8, 1H), 4,09
(seudo-d, J= 13,6, 1H), 3,33 (seudo-t, J= 13,2, 1H), 3,15 (dd, J 1=13,2, J2= 11,0,
1H), 2,24-2,16 (m, 1H), 1,92-1,78 (m, 2H), 1,47-1,31 (m, 4H), 0,90 (t, J=6,7, 3H)
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n° Propiedades o punto datos RMN "H
de fusién (°C)
1a-205 104,2-101,7 6 8,60-8,57 (m, 1H), 8,40 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,83 (ddd, J1=8,2, J2=7 4, J3=1,9,
1H), 7,73 (seudo-d, J=8,2, 1H), 7,63 (dd, J1= 9,0, J2=2,4, 1H), 7,54-7,4 7 (m, 2H),
7,29-7,24 (m, 1H), 6,68 ( d, J=9,0, 1H), 6,01 (s, 1H), 4,70-4,65 (m, 1H), 3,89-3,81
(m, 2H), 3,78-3,70 (m, 2H), 2,13-1,99 (m, 4H)
Tabla 39
n° Propiedades o punto de datos RMN H
fusion (°C)
1a-206 114,2-115,0 6 8,60-8,57 (m, 1H), 8,40 (se udo-d, J=2,4, 1H), 7,83 (se udo-t, J=7,8, 1H), 7,75
(seudo-d, J=8,2, 1H), 7,63 (d d, J1=9,0, J2=2,4, 1H), 7,44-7,38 (m, 2H), 7,28-7,23
(m, 1H), 6,78 (seud o-t, J=8,8, 1H), 6,68 (d, J 9,0, 1H), 6,05 (s, 1H), 4,72-4,65 (m,
1H), 3,90-3,81 (m, 2H), 3,78-3,69 (m, 2H), 2,14-1,98 (m, 4H)
1a-207 Liquido viscoso 5 8,59-8,57 (m, 1H), 8,39 (s eudo-s, 1H), 7,84 (seudo-t, J=7,8, 1H), 7,75 (d, J=8,0,
1H), 7,61 (dd, J1=9,0, J2=2 4, 1H), 7,44- 7,37 (m, 2H), 7,28-7, 23 (m, 1H), 6,78
(seudo-t, J=8,8, 1H), 6, 66 (d, J=9,0, 1H), 6,03 (s, 1H), 4,62-4,57 (m, 1 H), 4,11-
3,97 (m, 2H), 3,46-3,38 (m, 1H), 3,29-3,22 (m, 1H), 2, 27-2,20 (m, 1H), 2,15-2,04
(m, 1H), 1,92-1,82 (m, 1H), 1,09 (d, J=6,9, 3H)
1a-208 125,0-125,6 6 8,6 1-8,58 (m, 1H), 8,39 (se udo-d, J=2,3, 1H), 7,82 (se udo-t, J=7,8, 1H), 7,71
(seudo-d, J=8,2, 1H), 7,63 (d d, J1=9,0, J2=2,3, 1H), 7,44-7,38 (m, 2H), 7,29-7,23
(m, 1H), 6,78 (seudo-t, J=8,9, 1H), 6,68 (d, J=9,0, 1H), 6,03 (s, 1H), 4,24-4,15 (m,
3H), 3,41-3,32 (m, 1H), 3, 09-3,02 (m, 1H), 2,33-2,26 (m, 1H), 2,16-2,04 (m, 1H),
1,87-1,77 (m, 1H), 1,13 (d, J=6,6, 3H)
1a-209 Liquido viscoso 58,53 (dd, J1=4,7,J2=1,6, 1H), 8,37 (s eudo-d, J=2,4, 1H), 7,92 (dd, J1=8,1,
J2=1,1, 1H), 7,61 (dd, J1=9,0, J2=2,4, 1H), 7,43 (dd, J1=8,1, J2=4,7, 1H), 6,64 (d,
J=9,0, 1H), 5,97 (s, 1H), 4,61-4,55 (m, 1H), 3,79-3,71 (m, 2H), 3,64-3,56 (m, 2H),
2,09-2,00 (m, 2H), 1,92-1,83 (m, 2H)
1a-210 152,5-152,9 6 8,40 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,72 (se udo-t, J=7,8, 1H), 7,6 3 (dd, J1=9,0, J2=2 4,
1H), 7,46 (d, J =8,0, 1H), 7,1 6 (d, J= 7,6, 1H), 6,67 (d, J =9,0, 1H), 6,0 O (s, 1H),
4,70-4,62 (m, 1H), 3,83-3,76 (m, 4H), 2,57 (s, 3H), 2,06-1,96 (m, 4H)
Tabla 40
n° Propiedades o punto de datos RMN H
fusién (°C)
1a-211 100,2-100,4 5 8,41 (seudo-d, J=2,5, 1H), 7,65 (dd, J1=9,0, J2=2,5, 1H), 7,63 (s, 1H), 6,70 (d,
J=9,0, 1H), 6,00 (s, 1H), 4,79-4,73 (m, 1H), 3,95-3,88 (m, 2H), 3,86-3,78 (m, 2H),
2,11-2,04 (m, 4H)
1a-212 Liquido viscoso 5 8,40 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,64 (dd, J1=9,1, J2=2,4, 1H), 6,69 (d, J=9,1, 1H),
5,78 (s, 1H), 4,56-4,5 2 (m, 1H), 4,23-4,17 (m, 1H), 4,1 7-4,11 (m, 1H), 4,02 (t,
J=7,2, 2H), 3,33-3,2 5 (m, 1H), 3,25-3,15 ( m, 1H), 2, 21-2,14 (m, 1H), 1,87-1,7 6
(m, 4H), 1,56-1,41 (m, 2H), 1,38-1,24 (m, 2H), 0,99 (t, J=7,5, 3H), 0,93 (t, J=7,4,
3H)
1a-213 Liquido viscoso 5 8,40 (seudo-d, J=2,5, 1H), 7,64 (dd, J1=9,0, J2=2,5, 1H), 6,68 (d, J=9,0, 1H),
5,77 (s, 1H), 4,24-4,19 (m, 1H), 4,18-4,08 (m, 2H), 3,99 (t, J=7,2, 2H), 3,4 2-3,34
(m, 1H), 3,18-3,11 (m, 1H), 2,22-2,15 (m, 1H), 1,89- 1,62 (m, 5H), 1,41-1,24 (m,
3H), 1,04 (t, J=7,5, 3H), 0,92 (t, J=7,4, 3H)
1a-214 Liquido viscoso 5 8,40 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,64 (dd, J1=9,1, J2=2,4, 1H), 6,68 (d, J=9,1, 1H),
5,77 (s, 1H), 4,53-4,47 (m, 1H), 4,22-4,11 (m, 2H), 4,03 (t, J=7,2, 2H), 3,33-3,24
(m, 1H), 3,22-3,14 (m, 1H), 2,21-2,13 (m, 1H), 1,95- 1,86 (m, 1H), 1,85-1,76 (m,
3H), 1,49-1,24 (m, 6H), 0,93 (t, J=7,4, 3H), 0,93 (t, J=7,4, 3H)
1a-215 102,5-103,0 5 8,38 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,62 (dd, J1=9,0, J2=2,4, 1H), 6,68 (d, J=9,0, 1H),
5,80 (s, 1H), 4 ,05-3,94 (m, 2H), 3,78 (seu do-d, J=13,5, 1H), 3,71 (s, 3H), 3,56
3,48 (m, 1H), 3,28 (d, J= 13,5, 1H), 2,12-2,04 (m, 1H), 1,94-1,85 (m, 1H), 1,10 (s,
3H), 1,08 (s, 3H)
Tabla 41
n° Propiedades o punto datos RMN "H
de fusidn (°C)
1a-216 Liquido viscoso

5 8,38 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,62 (d d, J1=9,1, J2=2,4, 1H), 6,67 (d, J= 9,1, 1H),
5,78 (s, 1H), 4,05-3,94 (m, 2 H), 4,01 (t, J=7,2, 2H), 3, 77 (seudo-d, J=13,5, 1H),
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nO

Propiedades o punto
de fusidn (°C)

datos RMN 'H

3,55-3,48 (m, 1H), 3,28 (d, J=13,5, 1H), 2,11-2,04 (m, 1 H), 1,93-1,85 (m, 1H),
1,84-1,75 (m, 2H), 1,36-1,25 (m, 2H), 1,10 (s, 3H), 1,08 (s, 3H), 0,93 (t, J=7,4, 3H)

1a-217

127,9-128,3

5 8,39 (seudo-d, J=2,3, 1H), 7,63 (dd, J1=9,0, J2=2,3, 1H), 6,65 (s, 1H), 6,64 (d,
J=9,0, 1H), 4,35-4,29 (m, 2H), 3,99 (s, 3H), 3,23-3,15 (m, 1H), 3,14-3,06 (m, 2H),
2,05-1,99 (m, 2H), 1,68-1,58 (m, 2H)

1a-218

105,3-105,6

5 8,40 (seudo-d, J=2,5, 1H), 7,66 (dd, J1=9,0, J2=2,5, 1H), 7,06 (s, 1H), 6,67 (d,
J=9,0, 1H), 4,61 (seu do-d, J=13,8, 2H), 4,47 (t, J= 7,5, 2H), 3,30-3,20 ( m, 1H),
2,99-2,89 (m, 2H), 2,14-2,08 (m, 2H), 1,99-1,91 (m, 2H), 1,88-1,75 (m, 2H), 1,44-
1,33 (m, 2H), 0,97 (t, J=7,4, 3H)

1a-219

Liquido viscoso

5 8,41 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,64 (d d, J1=9,0, J2=2,4, 1H), 6,70 (d, J= 9,0, 1H),
4,40-4,32 (m, 1H), 4,23-4,16 (m, 2H), 3,71 (s, 3H), 3, 40-3,32 (m, 2H), 2,13-2,05
(m, 2H), 2,07 (s, 3H), 1,89-1,79 (m, 2H)

1a-220

Liquido viscoso

5 8,41 (seudo-d, J=2,3, 1H), 7,65 (d d, J1=9,0, J2=2,3, 1H), 6,70 (d, J= 9,0, 1H),
4,72-4,64 (m, 1H), 4,57 (d, J=5,9, 2H), 4,20-4,14 (m, 2H ), 3,73 (s, 3H), 3,43-3, 35
(m, 2H), 2,17-2,09 (m, 2H), 1,91-1,81 (m, 2H), 1,59 (t, J=5,9, 1H)

1a-221

Liquido viscoso

o 8,41 (seudo-d, J=2,5, 1H), 7,65 (d d, J1=9,0, J2=2,5, 1H), 6,70 (d, J= 9,0, 1H),
4,39-4,31 (m, 1H), 4,21-4,14 (m, 2H), 3,96 (t, J=7,4, 2H), 3,40-3,32 (m, 2H), 2,12-
2,05 (m, 2H), 2,07 (s, 3H), 1,88-1,74 (m, 4 H), 1,36-1,27 (m, 2H), 0,92 (t, J= 7,4,

3H)

Tabla 42

nO

Propiedades o punto
de fusion (°C)

datos RMN "H

1a-222

Liquido viscoso

59,84 (d, J= 1,0, 1H), 8,40 (s eudo-d, J=2,3, 1H), 7,64 (d d, J1=9,0, J2=2,3, 1H),
6,69 (d, J=9,0, 1H), 5,08-5,01 (m, 1H), 4,34-4,29 (m, 2H), 3,72 (s, 3H), 3,22-3,14
(m, 1H), 2,91 (dd, J1= 13,7, J2=10,3, 1H), 2,12-2,05 (m, 1H), 2,04-1,94 (m, 1H),
1,69-1,61 (m, 1H), 1,15 (d, J=6,6, 3H)

1a-223

Liquido viscoso

58,42 (seudo-d, J=2,4, 1H), 8,18 (s, 2H), 7,76(s, 1H), 7,6 5 (dd, J1= 9,0, J2=24,
1H), 6,71 (d, J=9,0, 1H), 5,93 (s, 1H), 4,59-4,51 (m, 1H), 4,03 (t, J=7,1, 2H), 4,01-
3,91 (m, 2H), 3,71-3,61 (m, 2H), 2,18-2,07 (m, 2H), 2, 01-1,91 (m, 2H), 1,89-1,79
(m, 2H), 1,42-1,30 (m, 2H), 0,95 (t, J=7.4, 3H)

1a-224

Liquido viscoso

5 8,41 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,65 (dd, J 1=9,0, J2=2,4, 1H), 7,30-7,22 (m, 2H),
6,74-6,68 (m, 2H), 5,81 (s, 1H), 4,55-4,48 (m, 1H), 4,00 (t, J=7,1, 2H), 3,98-3,90
(m, 2H), 3,69-3,61 (m, 2H), 2,15-2,07 (m, 2H), 1,99-1,90 (m, 2H), 1,85- 1,76 (m,
2H), 1,39-1,30 (m, 2H), 0,94 (t, J=7,4, 3H)

1a-225

Liquido viscoso

5 8,41 (seudo-d, J=2,5, 1H), 7,64 (dd, J 1=9,0, J2=2,5, 1H), 7,29-7,23 (m, 2H),
6,75-6,69 (m, 1H), 6,70 (d, J=9,0, 1H), 5,79 (s, 1H), 4,49-4,43 (m, 1H), 4,09-4,02
(m, 2H), 4,03 (t, J= 7,1, 2H), 3,45-3,36 (m, 1H), 3,31- 3,24 (m, 1H), 2,23-2,16 (m,

1H), 2,16-2,08 (m, 1H), 1,92-1,79 (m, 3H), 1,42-1,32 (m, 2H), 1,11 (d, J=6,9, 3H),
0,95 (t, J=7,4, 3H)

1a-226

Liquido viscoso

5 8,41 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,64 (dd, J 1=9,1, J2=2,4, 1H), 7,30-7,25 (m, 2H),
6,75-6,68 (m, 1H), 6,70 (d, J=9,1, 1H), 5,79 (s, 1H), 4,32-4,26 (m, 2H), 4,06-4,00
(m, 1H), 3,98 (t, J= 7,2, 2H), 3,30-3,22 (m, 1H), 2,99- 2,92 (m, 1H), 2,32-2,24 (m,

1H), 2,00-1,99 (m, 1H), 1,84-1,67 (m, 3H), 1,38-1,27 (m, 2H), 1,14 (d, J=6,6, 3H),
0,93 (t, J=7,4, 3H)

Tabla 43

nO

Propiedades o punto de
fusién (°C)

datos RMN "H

1a-227

Liquido viscoso

5 8,41 (seudo-d, J=2,5, 1H), 7,64 (dd, J1=9,0, J2=2,5, 1H), 7,30-7,24 (m, 2H),
6,74-6,67 (m, 2H), 5,80 (s, 1H), 4,59-4,55 (m, 1H), 4,24-4,10 (m, 2H), 4, 07-3,97
(m, 2H), 3,36- 3,27 (m, 1 H), 3,25-3,15 (m, 1H), 2,26-2,19 (m, 1H), 1,89- 1,65 (m,
4H), 1,60-1,28 (m, 4H), 1,07-0,91 (m, 6H)

1a-228

Liquido viscoso

5 8,40 (seudo-d, J=2,2, 1H), 7,64 (dd, J1=9,0, J2=2,2, 1H), 7,30-7,23 (m, 2H),
6,71 (seudo-t, J=8,9, 1H), 6,68 (d, J= 9,0, 1H), 5,79 (s, 1 H), 4,24-4,10 (m, 3H),
3,98 (t, J=7,1, 2H), 3,45-3,37 (m, 1H), 3,1 8 (dd, J1=13,6, J2=8,6, 1H), 2,25-2,19
(m, 1H), 1,90-1,67 (m, 5H), 1, 43-1,24 (m, 3H), 1,05 (t, J= 7,5, 3H), 0,93 (t, J= 7,4,
3H)

1a-229

Liquido viscoso

5 8,41 (seudo-d, J=2,5, 1H), 7,64 (dd, J1=9,0, J2=2,5, 1H), 7,30-7,23 (m, 2H),
6,74-6,66 (m, 2H), 5,79 (s, 1H), 4,56-4,51 (m, 1H), 4,24-4,08 (m, 2H), 4, 05-3,96
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n° Propiedades o punto de datos RMN 'H
fusién (°C)
(m, 2H), 3,46- 3,27 (m, 1 H), 3,24-3,11 (m, 1H), 2,27-2,18 (m, 1H), 1,98- 1,89 (m,
1H), 1,88-1,70 (m, 3H), 1,58-1,30 (m, 6H), 0,98 (m, 6H)
1a-230 Liquido viscoso 5 8,42 (seudo-d, J-2,4, 1 H), 7,65 (dd, J1=9,0, J2=2,4, 1H), 7,29-7,24 (m, 2H),
6,74-6,67 (m, 2H), 5,81 (s, 1 H), 4,54-4,49 (m, 1H), 3,99 (t, J=7,2, 2H), 3,96-3,89
(m, 2H), 3,70- 3,62 (m, 2 H), 2,14-2,06 (m, 2H), 1,99-1,90 (m, 2H), 1,85- 1,78 (m,
2H), 1,35-1,25 (m, 6H), 0,86 (seudo-t, J=7,0, 3H)
1a-231 Liquido viscoso 5 8,41 (seudo-d, J=2,5, 1H), 7,64 (dd, J1=9,0, J2=2,5, 1H), 7,29-7,23 (m, 2H),
6,75-6,68 (m, 2H), 5,79 (s, 1H), 4,47-4,45 (m, 1H), 4,12-4,04 (m, 2H), 4,01 (t,
J=7,2, 2H), 3,44-3,36 (m, 1H), 3,31-3,22 (m, 1H), 2,23-2,17 (m, 1H), 2,16-2,10 (m,
1H), 1,91-1,80 (m, 3H), 1,38-1,24 (m, 6H), 1,11 (d, J=6,8, 3H), 0,86 (t, J=7,0, 3H)
Tabla 44
n° Propiedades o punto de datos RMN "H
fusion (°C)
1a-232 Liquido viscoso 68,41 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,61 (dd, J1= 9,0, J2=2,4, 1H), 7,30-7,25 ( m, 2H),
6,74-6,68 (m, 2H), 5,80 (s, 1H), 4,32-4,26 (m, 2H), 4, 06-3,99 (m, 1H), 3,97 (t,
J=7,2, 2H), 3,30-3,22 (m, 1H), 2,98-2,92 (m, 1H), 2,31-2,24 (m, 1H), 2,07-2,00 (m,
1H), 1,84-1,67 (m, 3H), 1,34-1,23 (m, 6H), 1,14 (d, J=6,6, 3H), 0,86 (t, J=6,9, 3H)
1a-233 75,0-75,6 6 8,41 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,65 (dd, J1=9,0, J2=2,4, 1H), 7,39-7,25 (m, 2H), 6,71
(d, J=9,0, 1H), 5,76 (s, 1H), 4,53-4,48 (m, 1H), 3,99 (t, J=7,1, 2H), 3,98-3,90 (m,
2H), 3,69-3,61 (m, 2H), 2, 14-2,06 (m, 2H), 1,98-1,89 (m, 2H), 1,84-1,76 (m, 2H),
1,39-1,29 (m, 2H), 0,94 (t, J=7,4, 3H)
1a-234 Liquido viscoso S 8,41 (seudo-d, J=2,5, 1H), 7,64 (dd, J1=9,0, J2=2,5, 1H), 7,40-7,31 (m, 2H), 6,70
(d, J=9,0, 1H), 5,75 (s, 1H), 4,32-4,25 (m, 2H), 4,06-3,99 (m, 1H), 3,97 (t, J=7,2,
2H), 3,30-3,22 (m, 1H), 2, 98-2,91 (m, 1H), 2,30-2,25 (m, 1H), 2,08-2,00 (m, 1H),
1,84-1,67 (m, 3H), 1,38-1,28 (m, 2H), 1,14 (d, J=6,6, 3H), 0,93 (t, J=7,4, 3H)
1a-235 99,2-100,7 6 8,41 (s, 1H), 7,88 (seudo-d, J=6,7, 2H), 7,67-7,63 (m, 3 H), 6,71 (d, J=9,0, 1H),
5,89 (s, 1H), 4 ,56-4,50 (m, 1 H), 4,02 (t, J= 7,1, 2H), 3,98- 3,90 (m, 2H), 3,70-3,62
(m, 2H), 2,16-2,07 (m, 2H), 2,00-1,90 (m, 2H), 1,87- 1,77 (m, 2H), 1,40-1,30 (m,
2H), 0,94 (t, J=7,4, 3H)
1a-236 Liquido viscoso 6 8,41 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,74-7,69 (m, 2H), 7,65 (dd, J1=9,0, J2=2 4, 1H), 7,06
(seudo-t, J=8,8, 2H), 6,70 (d, J=9,0, 1H), 5,79 (s, 1H), 4,55-4,48 (m, 1H), 4,00 (t,
J=7,2, 2H), 3,97-3,89 (m, 2H), 3,70-3,62 (m, 2H), 2,14-2,06 (m, 2H), 1,99-1,90 (m,
2H), 1,85-1,77 (m, 2H), 1,39-1,30 (m, 2H), 0,94 (t, J=7,4, 3H)
Tabla 45
n° Propiedades o punto datos RMN H
de fusién (°C)
1a-237 133,1-134,0 5 8,41 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,67 (seudo-d, J=8,5, 2H), 7,65 (dd, J1=9,0, J2=2,4,
1H), 7,39 (seudo-d, J=8,5, 2H), 6,70 (d, J=9,0, 1H), 5,81 (s, 1H), 4,55-4,49 (m, 1H),
4,00 (t, J=7,1, 2H), 3,97-3,88 (m, 2H), 3,71-3,62 (m, 2H), 2,14-2,05 (m, 2H), 1,99
1,89 (m, 2H), 1,85-1,76 (m, 2H), 1,39-1,30 (m, 2H), 1,33 (s, 9H), 0,93 (t, J=7,4, 3H)
1a-238 Liquido viscoso |5 8,41 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,67 (seudo-d, J=8,5, 2H), 7,64 (dd, J1=9,0, J2=2 4,
1H), 7,26 (seudo-d, J=8,5, 2H), 6,70 (d, J=9,0, 1H), 5,81 (s, 1H), 4,55-4,48 (m, 1H),
4,00 (t, J=7,2, 2H), 3,96- 3,88 (m, 2H), 3,70- 3,62 (m, 2H ), 2,50 (s, 3H), 2,13-2,04
(m, 2H), 1,98- 1,90 (m, 2H), 1,85-1,76 (m, 2H), 1,39- 1,30 (m, 2H), 0,93 (t, J= 7,4,
3H)
1a-239 86,2-86,5 5 8,42 (seudo-d, J=2,3, 1H), 8,23 (d, J= 9,0, 2H), 7,91 (d, J= 9,0, 2H), 7,66 (dd,
J1=9,0, J2=2,3, 1H), 6,71 (d, J=9,0, 1H), 5,94 (s, 1H), 4,57-4, 52 (m, 1H), 4,03 (t,
J=7,1, 2H), 3,99-3,91 (m, 2H ), 3,70-3,62 (m, 2H), 2,17-2,08 (m, 2H), 1,99-1,90 (m,
2H), 1,88-1,79 (m, 2H), 1,41-1,31 (m, 2H), 0,95 (t, J=7,4, 3H)
1a-240 Liquido viscoso |5 8,42 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,86 (d, J= 8,0, 2H), 7,6 5 (dd, J1=9,1, J2=2,4, 1H),
7,62 (d, J=8,0, 2H), 6,7 1 (d, J=9,1, 1H), 5,88 (s, 1 H), 4,56-4,51 (m, 1H), 4,02 (4,
J=7,1, 2H), 3,98-3,90 (m, 2H ), 3,70-3,63 (m, 2H), 2,16-2,07 (m, 2H), 2,00-1,91 (m,
2H), 1,87-1,78 (m, 2H), 1,39-1,30 (m, 2H), 0,94 (t, J=7,4, 3H)
1a-241 Liquido viscoso |5 8,41 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,68 (seudo-d, J=8,9, 2H), 7,64 (dd, J1=9,0, J2=2 4,

1H), 6,91 (seudo-d, J=8,9, 2H), 6,69 (d, J=9,0, 1H), 5,77 (s, 1H), 4,55-4,47 (m, 1H),
3,99 (t, J= 7,2, 2H), 3,96- 3,88 (m, 2H), 3,83 (s, 3H),
(m, 2H), 1,98- 1,90 (m, 2H), 1,85-1,76 (m, 2H), 1,39- 1,30 (m, 2H), 0,93 (t, J= 7,4,
3H)

3,69-3,62 (m, 2H ), 2,13-2,05
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Tabla 46
n° Propiedades o punto datos RMN H
de fusién (°C)
1a-242 Liquido viscoso 5 8,41 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,76 (se udo-d, J=8,8, 2H), 7,65 (dd, J1=9,0, J2=2 4,
1H), 7,22 (s eudo-d, J=8,8, 2H), 6,70 (d, J =9,0, 1H), 5,82 (s, 1H), 4,5 5-4,49 (m,
1H), 4,00 (t, J= 7,1, 2H), 3,99-3,90 (m, 2H), 3,70-3,6 2 (m, 2H), 2,15-2,06 (m, 2H),
1,98-1,91 (m, 2H), 1,85-1,76 (m, 2H), 1,39-1,30 (m, 2H), 0,94 (t, J=7,4, 3H)
1a-243 98,7-99,8 5 8,35 (seudo-d, J=2,5, 1H), 7,58 (dd, J= 9,0, J2=2,5, 1H), 6,60 (d, J= 9,0, 1H),
4,50-4,34 (m, 4H), 3,40 (s, 3H), 2,88-2,73 (m, 2H), 2, 37-2,28 (m, 1H), 1,79-1,7 2
(m, 2H), 1,58-1,48 (m, 2H), 1,45 (s, 3H), 1,39 (t, J=7,1, 3H)
1a-244 Liquido viscoso 5 8,40 (s, 1H), 7,78 (s, 1H), 4,91-4,85 (m, 1H), 4,00 (t, J=7,3, 2H), 3,8 8-3,81 (m,
2H), 3,37-3,29 (m, 2H), 2,22- 2,14 (m, 2H), 2,05-1,94 (m, 2H), 1,84-1,75 (m, 2H),
1,38-1,28 (m, 2H), 0,94 (t, J=7,4, 3H)
1a-245 133,8-134,5 5 10,04 (br-s, 1H), 8,41 (seu do-d, J=2,4, 1H), 7,64 (dd, J1=9,0, J2=2,4, 1H), 6,6 9
(d, J=9,0, 1H), 5,93 (s, 1H), 4,67-4,5 8 (m, 1H), 4,00-3,9 2 (m, 2H), 3,64-3,56 (m,
2H), 2,14-2,04 (m, 2H), 1,95-1,85 (m, 2H)
1a-246 136,9-137,6 5 10,00 (br-s, 1H), 8,40 (seu do-d, J=2,4, 1H), 7,63 (dd, J1=9,0, J2=2,4, 1H), 6,69
(d, J=9,0, 1H), 5,92 (s, 1H), 4, 31-4,23 (m, 2H), 4,15 (br-s, 1H), 3,27-3,18 (m, 1H),
2,94-2,87 (m, 1H), 2,30-2,2 2 (m, 1H), 2,03-1,94 (m, 1H), 1,75-1,66 (m, 1H), 1,10
(d, J=6,8, 3H)
1a-247 120,0-120,8 S 8,39 (seudo-s, 2H), 7,66-7,60 (m, 2H), 7,55 (d, .J=8,2, 1H), 6,67 (d, J=9,0, 1H),
6,00 (s, 1H), 4,67-4,59 (m, 1H), 3,86-3,78 (m, 2H), 3,75-3,66 (m, 2H), 2,38 (s, 3H),
2,11-2,01 (m, 2H), 2,00-1,92 (m, 2H)
Tabla 47
n° Propiedades o punto de datos RMN "H
fusion (°C)
1a-248 Liquido viscoso 6 8,42 (seudo-d, J=2,5, 1H), 7,65 (d d, J1=9,0, J2=2,5, 1H), 7,37 (s, 2H), 6,93 (s,
1H), 6,70 (d, J=9,0, 1H), 5,82 (s, 1H), 4,55-4,49 (m, 1H), 4,00 (t, J=7,2, 2H), 3,98-
3,89 (m, 2H), 3,70-3,6 1 (m, 2H), 2,34 (s, 6H), 2,15- 2,05 (m, 2H), 2,20-1,90 (m,
2H), 1,86-1,76 (m, 2H), 1,38-1,29 (m, 2H), 0,93 (t, J=7,4, 3H)
1a-249 95,1-95,7 6 8,42 (seudo-d, J=24, 1H), 7,66 (dd, J1=9,0, J2=2 4, 1H), 7,60 (s, 2H), 6,71 (d,
J=9,0, 1H), 5,90 (s, 1H), 4,55-4,49 (m, 1H), 4,01 (t, ,1=7,1, 2H), 3,99-3,92 (m, 2H),
3,68-3,61 (m, 2H), 2,18-2,08 (m, 2H), 1,98-1,89 (m, 2H), 1,85-1,77 (m, 2H), 1,39-
1,29 (m, 2H), 0,94 (t, J=7,4, 3H)
1a-250 Liquido viscoso 6 8,40 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,63 (d d, J1=9,0, J2=2,4, 1H), 6,69 (d, J= 9,0, 1H),
5,83 (s, 1H), 4,61-4,53 (m, 1H), 3,90-3,75 (m, 4H), 2,08-1,98 (m, 4H), 1,47 (s, 9H)
1a-251 Liquido viscoso 6 8,38 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,67 (seudo-d, J=8,8, 2H), 7,62 (dd, J1=9,2, J2=2 4,
1H), 7,44 (seudo-t, J=7,8, 2H), 7,34 (seudo-t, J=7,4, 1H), 6,66 (d, J=9,2, 1H), 5,97
(s, 1H), 4,24-4 ;16 (m, 2H), 4,13-4,07 (m, 1 H), 3,32-3,25 (m, 1H), 3,00-2 ,94 (m,
1H), 2,30-2,23 (m, 1H), 2,09-1,98 (m, 1H), 1,78-1,68 (m, 1H), 1,10 (d, J=6,7, 3H)
1a-252 Liquido viscoso 6 8,39 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,62 (d d, J1=9,2,J2=2,4, 1H), 7,49 (s, 1 H), 7,44
(seudo-d, J=8,0, 1H), 7,30 (seudo-t, J=7,8, 1H), 7,15 (s eudo-d, J=7,6, 1H), 6,66
(d, J=9,2, 1H), 5,96 (s, 1H), 4,20-4,12 (m, 2H), 4,12-4,05 (m, 1H), 3,32-3,24 (m,
1H), 3,01-2,94 (m, 1H), 2,39 (s, 3H), 2,29-2,22 (m, 1H), 2,06-1,99 (m, 1H), 1,78-
1,67 (m, 1H), 1,10 (d, J=6,6, 3H)
Tabla 48
n° Propiedades o punto datos RMN "H
de fusion (°C)
1a-253 Liquido viscoso 5 8,42 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,78 (s, 1H), 7,67-7,63 (m, 2H), 7,22 (d, J=8,0, 1H),
6,71 (d, J=9,0, 1H), 5,87 (s, 1H), 4,56-4,50 (m, 1H), 4,01 (t, J=7,2, 2H), 3,99-3,92
(m, 2H), 3,69- 3,62 (m, 2H), 2,16-2,08 (m, 2H), 1,99-1,90 (m, 2H), 1,85- 1,78 (m,
2H), 1,40-1,30 (m, 2H), 0,95 (t, J=7,4, 3H)
1a-254 Liquido viscoso (5 8,41 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,65 (dd, J1=9,0, J2=2,4, 1H), 7,52 (seudo-d, J=8,0,
1H), 7,46 (seu do-d, J=10,0, 1H), 7,36-7,2 9 (m, 1H), 7,00-6,94 (m, 1H), 6,70 (d,
J=9,0, 1H), 5,83 (s, 1H), 4,55-4,49 (m, 1H), 4,00 (t, J=7,2, 2H), 3,97-3,90 (m, 2H),
3,69-3,62 (m, 2H), 2,15-2,06 (m, 2H), 1,99-1,90 (m, 2H), 1,86-1,77 (m, 2H), 1,40~
1,30 (m, 2H), 0,94 (t, J=7,4, 3H)
1a-255 Liquido viscoso |5 8,41 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,66-7,6 2 (m, 3H), 7,78 (s eudo-d, J=8,0, 2H), 6,70
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n° Propiedades o punto datos RMN H
de fusidn (°C)
(d, J=8,8, 1H), 5,81 (s, 1H), 4,55-4,4 8 (m, 1H), 4,00 (t, J= 7,2, 2H), 3,96-3,89 (m,
2H), 3,70-3,62 (m, 2H), 2,36 (s, 3H), 2,14-2,05 (m, 2H), 1,99-1,90 (m, 2H), 1,85-
1,77 (m, 2H), 1,40-1,30 (m, 2H), 0,93 (t, J=7,4, 3H)
1a-256 Liquido viscoso 5 8,59 (seudo-d, J=5,6, 1H), 8,40 (se udo-d, J=2,4, 1H), 7,86- 7,91 (m, 1 H), 7,78
(d, J=1,6, 2H), 7,75 (d, J= 8,4, 1H), 7,63 (dd, J1=9,2, J2=2,4, 1H), 7,32 (t, J=2,0,
1H), 7,29-7,24 (m, 1H), 6,68 (d, J=9,2, 1H), 6,07 (s, 1H), 4,70-4,66 (m, 1H), 3,90-
3,83 (m, 2H), 3,76-3,69 (m, 2H), 2,13-1,99 (m, 4H)
1a-257 Liquido viscoso 6 8,60(seudo-d, J=4,8, 1H), 8,39 (seudo-d, J=2,6, 1H), 7,82 (seudo-t, J=8,4, 1H),
7,79 (d, J= 2,0, 2H), 7,70 (d, J= 8,0, 1H), 7,63 (dd, J1= 9,1, J2=2,6, 1H), 7,32 (t,
J=2,0, 1H), 7,28-7,2 4 (m, 1H), 6,68 (d, J= 9,1, 1H), 6,05 (s, 1H), 4,24 -4,15 (m,
3H), 3,40-3,32 (m, 1H), 3,08-3,00 (m, 1H), 2,34-2,26 (m, 1H), 2,14-2,04 (m, 1H),
1,86-1,76 (m, 1H), 1,13 (d, J=6,7, 3H)
Tabla 49
n° Propiedades o punto datos RMN H
de fusion (°C)
1a-258 Liquido viscoso |5 8,41 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,69 (d, J= 8,4, 2H), 7,6 4 (dd, J1=8,8, J2=2,4, 1H),
7,49 (d, J=8,4, 2H), 6,7 0 (d, J=8,8, 1H), 5,81 (s, 1 H), 4,54-4,48 (m, 1H) , 3,99 (t,
J=7,2, 2H), 3,97-3,89 (m, 2H), 3,69-3,62 (m, 2H), 2,14-2, 06 (m, 2H), 1,98-1,89 (m,
2H), 1,85-1,76 (m, 2H), 1,40-1,29 (m, 2H), 0,93 (t, J=7,4, 3H)
1a-259 Liquido viscoso |5 8,41 (seudo-d, J=2,8, 1H), 7,78 (d, J= 2,0, 1H), 7,30-7,23 (m, 2H), 6,74-7,67 (m,
1H), 5,81 (s, 1H), 4,53-4,46 (m, 1H), 4,0 1 (t, J=7,2, 2H), 3,78-3,70 (m, 2H), 3,51-
3,44 (m, 2H), 2,23-2,1 5 (m, 2H), 2,08-1,99 (m, 2H), 1, 86-1,78 (m, 2H), 1,41-1,3 1
(m, 2H), 0,95 (t, J=7,4, 3H)
1a-260 Liquido viscoso 6 8,41 (seudo-d, J=2,4, 1H), 8,38 (se udo-d, J=2,4, 1H), 7,64 (d d, J1=9,2, J2=2 4,
1H), 7,61 (dd, J1=9,2, J2=2,4, 1H), 6,70 (d, J=9,2, 1H), 6,65 (d, J=9,2, 1H), 5,98 (s,
1H), 4,80-4,72 (m, 1H), 4,62-4,65 (m, 2H), 4,37-4,29 (m, 1H), 3,97-3,90 (m, 2H),
3,60-3,52 (m, 2H), 3,10-3,02 (m, 2H), 2,28-2,16 (m, 2H), 2,09-2,00 (m, 4H), 1,90-
1,80 (m, 2H)
1a-261 Liquido viscoso |5 8,41 (seudo-d, J=2,6, 1H), 7,65 (dd, J1=9,1, J2=2,6, 1H), 6,70 (d, J= 9,1, 1H),
5,85 (s, 1H), 5,32 (s, 2H), 4,56-4,51 (m, 1H), 3,98-3,91 (m, 2H), 3,67-3,60 (m, 2H),
3,39 (s, 3H), 2,13-2,07 (m, 2H), 1,97-1,91 (m, 2H)
1a-262 Liquido viscoso 5 8,41 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,65 (dd, J1=8,8, J2=2,4, 1H), 6,69 (d, J= 8,8, 1H),
5,84 (s, 1H), 5,36 (s, 2H), 4,56-4,50 (m, 1H), 3,98-3,90 (m, 2H), 3,68-3,61 (m, 2H),
3,61 (g, J=7,0, 2H), 2,12-2,04 (m, 2H), 1,98-1,91 (m, 2H), 1,17 (t, J=7,0, 3H)
1a-263 Liquido viscoso |5 8,40 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,64 (dd, J1=9,2, J2=2,4, 1H), 6,69 (d, J= 9,2, 1H),
5,83 (s, 1H), 5,35 (s, 2H), 4,31-4,26 (m, 2H), 4,07-4,00 (m, 1H), 3,59 (q, J=7,0,
2H), 3,28-3,20 (m, 1H), 2,97-2,90 (m, 1H), 2,28-2,0 7 (m, 1H), 2,09-2,01 (m, 1H),
1,79-1,69 (m, 1H), 1,16 (t, J=7,0, 3H), 1,12 (d, J=6,4, 3H)
Tabla 50
n° Propiedades o punto de datos RMN 'H
fusién (°C)
1a-264 Liquido viscoso 6 8,41 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,64 (d d, J1=9,2, J2=2,4, 1H), 6,70 (d, J= 9,2, 1H),
5,81 (s, 1H), 4,53-4,4 8 (m, 1H), 4,18 (t, J=5,6, 2H), 3,97-3, 90 (m, 2H) , 3,74 (t,
J=5,6, 2H), 3,69-3,62 (m, 2H), 3,30 (s, 3H), 2,12-2,04 (m, 2H), 1,97-1,88 (m, 2H)
1a-265 Liquido viscoso 6 8,41 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,64 (d d, J1=9,0, J2=2,4, 1H), 6,70 (d, J= 9,0, 1H),
5,81 (s, 1H), 4,51-4,4 7 (m, 1H), 4,18 (t, J=5,9, 2H), 3,97-3, 90 (m, 2H) , 3,77 (t,
J=5,9, 2H), 3,68-3,6 1 (m, 2 H), 3,45 (q, J= 7,0, 2H), 2,11-2,03 (m, 2H ), 1,97-1,88
(m, 2H), 1,12 (t, J=7,0, 3H)
1a-266 Liquido viscoso 6 8,40 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,64 (d d, J1=9,2, J2=24, 1H), 6,69 (d, J= 9,2, 1H),
5,81 (s, 1H), 4,77 (t, J= 5,7, 1H), 4,52-4,48 (m, 1H), 4,11 (d, J=5,7, 2H), 3,97-3,90
(m, 2H), 3,68-3,61 (m, 2H), 3,35 (s, 6H), 2,12-2,04 (m, 2H), 1,97-1,88 (m, 2H)
1a-267 Liquido viscoso 6 8,40 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,64 (d d, J1=9,1, J2=2,4, 1H), 6,69 (d, J= 9,1, 1H),
5,79 (s, 1H), 4,76 (t, ,J=5,7, 1H), 4,30-4,25 (m, 2H), 4,10 (d, J=5,7, 2H), 4,04-3,98
(m, 1H), 3,35 (s, 3H), 3,35 (s, 3H), 3,27-3,20 (m, 1H), 2,96-2,90 (m, 1H), 2,27-2,19
(m, 1H), 2,07-1,98 (m, 1H), 1,77-1,67 (m, 1H), 1,12 (d, J=6,8, 3H)
1a-268 Liquido viscoso 6 8,40 (seudo-d, J=2,2, 1H), 7,63 (d d, J1=8,9, J2=2,2, 1H), 6,68 (d, J= 8,9, 1H),

5,78 (s, 1 H), 4,77 (t, J= 5.6, 1H), 4,4 6-4,41 (m, 1H), 4,1 3 (seudo-d, J=5,6, 2H),
4,10-4,01 (m, 2H), 3,46-3,37 (m, 1H), 3,38 (s, 3H), 3,36 (s, 3H), 3,30-3,23 (m, 1H),
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n° Propiedades o punto de datos RMN 'H
fusion (°C)
2,18-2,04 (m, 2H), 1,89-1,79 (m, 1H), 1,09 (d, J=6,8, 3H)
Tabla 51
n° Propiedades o punto de datos RMN H
fusién (°C)
1a-269 Liquido viscoso 5 8,40 (seudo-d, J=2,6, 1H), 7,64 (dd, J1=8,9, J2=2,6, 1H), 6,69 (d, J= 8,9, 1H),
5,80 (s, 1 H), 4,89 (t, J= 5,7, 1H), 4,53-4,46 (m, 1H), 4, 11 (seudo-d, J 5,7, 2H),
3,96-3,89 (m, 2H), 3,76-3,61 (m, 4H), 3,49-3,41 (m, 2H), 2,10-2,02 (m, 2H), 1,97-
1,88 (m, 2H), 1,12 (t, J=7,2, 6H)
1a-270 Liquido viscoso 5 8,40 (seudo-d, J=2,6, 1H), 7,64 (dd, J1=9,1, J2=2,6, 1H), 6,68 (d, J= 9,1, 1H),
5,78 (s, 1H), 4,88 (t, J=5,7, 1H), 4,29-4,24 (m, 2H), 4,0 9 (seudo-d, J=5,7, 2H),
4,06-3,97 (m, 1H), 3,75-3,66 (m, 2H), 3,48-3,40 (m, 2H), 3,27-3,19 (m, 1H), 2,97-
2,90 (m, 1H), 2,25-2,17 (m, 1H), 2,05-1,98 (m, 1H), 1,77-1,67 (m, 1H), 1,14-1,09
(m, 9H)
1a-271 Liquido viscoso 6 8,41 (seudo-d, J=2,6, 1H), 7,65 (dd, J1=9,1, J2=2,6, 1H), 6,70 (d, J= 9,1, 1H),
5,80 (s, 1H), 4,52-4,45 (m, 1H), 4,37 (t, J=5,6, 1H), 4,08 (t, J=7,2, 2H), 3,99-3,92
(m, 2H), 3,65-3,58 (m, 2H), 3,31 (s, 6H), 2,14-2,04 (m, 4H), 1,96-1,87 (m, 2H)
1a-272 Liquido viscoso 5 8,41 (seudo-d, J=24, 1H), 7,65 (dd, J1-8,8, J2=2,4, 1H), 6,70 (d, J= 8,8, 1H),
5,80 (s, 1H), 4,52-4,46 (m, 2H), 4,14-4,08 (m, 2H), 3,98-3,90 (m, 2H), 3,67-3,58
(m, 4H), 3,51-3,43 (m, 2H), 2,15-2,04 (m, 4H), 1,96-1,87 (m, 2H), 1,17 (t, J=7,0,
6H)
1a-273 Liquido viscoso 5 8,41 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,65 (d d, ,J1=9,2, J2=2,4, 1H), 6,70 (d, J= 9,2, 1H),
5,82 (s, 1H), 5,28 (t, J=4,4, 1H), 4,54-4,48 (m, 1H), 4,16 (d, J=4,4, 2H), 3,96-3,85
(m, 6H), 3,70-3,63 (m, 2H), 2,12-2,04 (m, 2H), 1,98-1,89 (m, 2H)
1a-274 Liquido viscoso 6 8,40 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,64 (dd, ,11=9,0, J2=2,4, 1H), 6,69 (d, J=9,0, 1H),
5,80 (s, 1H), 5,27 (t, J=4,4, 1H), 4,31-4,28 (m, 2H), 4,14 (d, J=4,4, 2H), 4,05-3,99
(m, 1H), 3,95-3,85 (m, 4H), 3,29-3,21 (m, 1H), 2,98-2,91 (m, 1H), 2,28-2,20 (m,
1H), 2,07-1,99 (m, 1H), 1,78-1,67 (m, 1H), 1,12 (d, J=6,4, 3H)
Tabla 52
n° Propiedades o punto de datos RMN "H
fusion (°C)
1a-275 Liquido viscoso 6 8,40 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,63 (d d, J1=9,0, J2=2,4, 1H), 6,70 (d, J= 9,0, 1H),
5,81 (s, 1H), 5,28 (t, J= 4,4, 1H), 4,48-4,43 (m, 1H), 4,19 (d, J=4,4, 2H), 4,13-4,02
(m, 2H), 3,96-3,85 (m, 4H), 3,47-3,39 (m, 1H), 3,30- 3,23 (m, 1H), 2,21-2,07 (m,
2H), 1,90-1,80 (m, 1H), 1,10 (d, J=6,8, 3H)
1a-276 Liquido viscoso 6 8,41 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,65 (dd, J1=8,8, J2=24, 1H), 6,70(d, J= 8,8, 1H),
5,81 (s, 1H), 4,53-4,47 (m, 1H), 4,34-4,27 (m, 1H), 4, 14-4,09 (m, 1H), 4,01-3,8 9
(m, 3H), 3,85-3,79 (m, 1H), 3,78-3,71 (m, 1H), 3,69- 3,60 (m, 2H), 2,12-2,05 (m,
2H), 2,04-1,84 (m, 5H), 1,75-1,66 (m, 1H)
1a-277 Liquido viscoso 6 8,41 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,65 (d d, J1=9,1, J2=2,4, 1H), 6,70 (d, J= 9,1, 1H),
5,79 (s, 1H), 4 ,91 (1, J=4,5, 1H), 4,52-4,46 (m, 1H), 4,16 (t, J= 7,3, 2H), 3,97-3,90
(m, 4H), 3,85-3,81 (m, 2H), 3,68-3,61 (m, 2H), 2,21- 2,15 (m, 2H), 2,12-2,05 (m,
2H), 1,97-1,88 (m, 2H)
1a-278 Liquido viscoso 6 8,41 (seudo-d, J=2,2, 1H), 7,65 (d d, J1=8,9, J2=2,2, 1H), 6,70 (d, J= 8,9, 1H),
5,79 (s, 1H), 4 ,54 (t, J=5,0, 1H), 4,51-4,45 (m, 1H), 4,13 (t, J= 7,2, 2H), 4,09-4,04
(m, 2H), 3,98-3,90 (m, 2H), 3,75-3,68 (m, 2H), 3,67- 3,59 (m, 2H), 2,21-2,03 (m,
5H), 1,96-1,87 (m, 2H), 1,32 (seudo-d, J=13,2, 1H)
1a-279 Liquido viscoso 5 8,40 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,64 (d d, J1=9,2, J2=2 4, 1H), 6,69 (d, J= 9,2, 1H),
5,87 (s, 1H), 4,62-4,57 (m, 1H), 3,89-3,75 (m, 4H), 2,67 (s, 3H), 2,04-2,00 (m, 4H)
1a-280 Liquido viscoso 58,40 (seudo-d, J 24, 1H ), 7,63 (d d, J1=9,0, J2=2 4, 1H), 6,69 (d, J= 9,0, 1H),
5,88 (s, 1H), 4,64-4,58 (m, 1 H), 3,89-3,77 (m, 4H), 3,11 (q, J=7,4, 2H), 2,10-1,97
(m, 4H), 1,24 (t, J=7,4, 3H)
Tabla 53
n° Propiedades o punto de datos RMN "H
fusion (°C)
1a-281 Liquido viscoso 5 8,40 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,63 (d d, J1=9,2, J2=2 4, 1H), 6,69 (d, J= 9,2, 1H),

5,90 (s, 1H), 4,64-4,59 (m, 1H), 3,91-3,76 (m, 4H), 3,06 (seudo-t, J=7,3, 2H), 2,09-
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n° Propiedades o punto de datos RMN 'H
fusion (°C)
1,99 (m, 4H), 1,83-1,72 (m, 2H), 1,02 (t, J=7,4, 3H)
1a-282 Liquido viscoso 6 8,40 (seudo-d, J=2,6, 1H), 7,64 (d d, J1=9,1, J2=2,6, 1H), 6,69 (d, J= 9,1, 1H),
5,87 (s, 1H), 4 ,62-4,57 (m, 1 H), 3,89-3,76 (m, 4H), 3,08 (t, J=7,5, 2H), 2,07-1,99
(m, 4H), 1,96-1,68 (m, 2H), 1,48-1,38 (m, 2H), 0,95 (t, J=7,4, 3H)
1a-283 99,8-100,1 58,40 (s, 1H), 7,97 (seudo-d, J=8,4, 2H), 7,65-7,60 (m, 2 H), 7,52-7,47 (m, 2H),
6,68 (d, J=8,8, 1H), 5,97 (s, 1H), 4,68-4,6 3 (m, 1H), 3,85-3,74 (m, 4H), 2,10-1,97
(m, 4H)
1a-284 Liquido viscoso 6 8, 40 (se udo-d, J=2,4, 1H), 7,63 (dd, J1=8,8,J2=2,4, 1H), 7,51 (d d, J1=74,
J2=2.0, 1H), 7,49-7,41 (m, 2 H), 7,39-7,34 (m, 1H), 6,66 (d, J=8,8, 1H), 5,90 (s,
1H), 4,64-4,59 (m, 1H), 3, 79-3,71 (m, 2H), 3,67-3,59 (m, 2H), 2,05-1,95 (m, 2H),
1,94-1,86 (m, 2H)
1a-285 Liquido viscoso 6 8,40 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,94 (t, J= 2,0, 1H), 7,86 (seu do-d, J=8,0, 1H), 7,63
(dd, J1=9,2, J2=2,4, 1H), 7,58 (seu do-d, J=8,1, 1H), 7,43 (seud o-t, J=8,0, 1H),
6,68 (d, J=9,2, 1H), 5,97 (s, 1H), 4,69-4,6 3 (m, 1H), 3,82-3,78 (m, 4H), 2,10-1,96
(m, 4H)
1a-286 Liquido viscoso 5 8,40 (seudo-d, J=2,6, 1H), 7,94 (seudo-d, J=8,8, 2H), 7,63 (dd, J1=9,1, J2=2,6,
1H), 7,46 (s eudo-d, J=8,8, 2H), 6,69 (d, J= 9,1, 1H), 5,97 (s, 1H), 4,69-4 ,63 (m,
1H), 3,87-3,77 (m, 4H), 2,10-2,00 (m, 4H)
1a-287 Liquido viscoso 6 8,41 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,65 (d d, J1=9,0, J2=2,4, 1H), 6,70 (d, J= 9,0, 1H),
5,89 (s, 1H), 4,67-4,61 (m, 1H), 4,06 (s, 3H), 3,87-3,79 (m, 4H), 2,09-2,00 (m, 4H)
1a-288 Liquido viscoso 6 8,41 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,65 (d d, J1=9,0, J2=2,4, 1H), 6,70 (d, J= 9,0, 1H),
5,88 (s, 1H), 4,66-4,59 (m, 1 H), 4,52 (q, J=7,1, 2H), 3,88-3,79 (m, 4H), 2,11-1,9 8
(m, 4H), 1,45 (t, J=7,1, 3H)
Tabla 54
n° Propiedades o punto de datos RMN H
fusién (°C)
1a-289 Liquido viscoso 5 8,41 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,64 (dd, J1=9,0, J2=2,4, 1H), 6,71 (d, J= 9,0, 1H),
5,90 (s, 1H), 4,67-4,61 (m, 1H), 4,41 (t, J=6,8, 2H), 3,91-3,76 (m, 4H), 2,13-1,97
(m, 4H), 1,89-1,79 (m, 2H), 1,01 (t, J=7,4, 3H)
1a-290 Liquido viscoso 5 8,41 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,64 (dd, J1=9,2, J2=2,4, 1H), 6,73 (d, J= 9,2, 1H),
5,93 (s, 1H), 4,69-4,64 (m, 1H), 4,45 (t, ,1=6,8, 2H), 3,92-3,77 (m, 4H), 2,16-1,97
(m, 4H), 1,83-1,74 (m, 2H), 1,50-1,39 (m, 2H), 0,94 (t, J=7,4, 3H)
1a-291 Liquido viscoso 5 9,67 (s, 1H), 8,40 (seudo-d, J=2,2, 1H), 7,65 (dd, .J1=8,9, J2=2,2, 1H), 6,69 (d,
J=8,9, 1H), 5, 90 (s, 1 H), 4,83 (se udo-s, 2H), 4,56-4,49 (m, 1H), 3,96- 3,88 (m,
2H), 3,63-3,54 (m, 2H), 2,14-2,04 (m, 2H), 1,92-1,83 (m, 2H)
1a-292 Liquido viscoso 6 9,81 (s, 1H), 8,41 (se udo-d, J=2,4, 1H), 7,65 (dd, J1=9,2, J2=2,4, 1H), 6,70 (d,
J=9,2, 1H), 5,80 (s, 1H), 4,53-4,47 (m, 1H), 4,32 (t, J=6,7, 2H), 4,02-3,95 (m, 2H),
3,65-3,58 (m, 2H), 3,06 (seudo-t, J=6,7, 2H), 2,15-2,07 (m, 2H), 1,9 7-1,85 (m,
2H)
1a-293 136,5-136,9 5 8,41 (seudo-d, J=2,4, 1H), 8,12 (s, 1H), 7,65 (dd, J1=9,8, J2=2,4, 1H), 7,53 (s,
1H), 6,70 (d, J=8,8, 1H), 4,86-4,81 (m, 1H), 4,23-4,16 (m, 2H), 3,75 (s, 3H), 3,45-
3,27 (m, 2H), 2,10-2,01 (m, 2H), 1,85-1,75 (m, 2H)
1a-294 Liquido viscoso 5 8,41 (seudo-d, J=2,4, 1H), 8,07 (s, 1H), 7,65 (dd, J1=9,2, J2=2,4, 1H), 6,71 (d,
J=9,2, 1H), 4,97-4,9 1 (m, 1H), 4,25-4,18 (m, 2H), 4, 18 (q, J=7,0, 2H), 3,74 (s,
3H), 3,36-3,28 (m, 2H), 2,13-2,06 (m, 2H), 1,88-1,81 (m, 2H), 1,32 (t, J=7,0, 3H)
1a-295 148,1-148,4 5 10,04 (br-s, 1H), 8,41 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,64 (dd, J1=9,0, J2=2,4, 1H), 6,69
(d, J=9,0, 1H), 5,93 (s, 1H), 4,67-4,5 8 (m, 1H), 4,00-3,92 (m, 2H), 3,64-3,56 (m,
2H), 2,14-2,04 (m, 2H), 1,95-1,85 (m, 2H)
Tabla 55
n° Propiedades o punto de datos RMN "H
fusion (°C)
1a-296 136,9-137,6 6 10,00 (br-s, 1H), 8,40 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,63 (dd, J1=9,0, J2=2,4, 1H), 6,69
(d, J=9,0, 1H), 5,92 (s, 1H), 4, 31-4,23 (m, 2H), 4,15 (br-s, 1H), 3,27-3,18 (m, 1H),
2,94-2,87 (m, 1H), 2,30-2,22 (m, 1H), 2, 03-1,94 (m, 1H), 1,75-1,66 (m, 1H), 1,10
(d, J=6,8, 3H)
1a-297 Liquido viscoso 68,41 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,64 (dd, J1= 8,8, J2=2,4, 1H), 7,31-7,24 ( m, 2H),

6,76-6,68 (m, 2H), 5,83 (s, 1 H), 4,82 (t, J=5,6, 1H), 4,57- 4,50 (m, 1H), 4,12 (d ,

J=5,6, 2H), 3,98-3,91 (m, 2H), 3,70-3,63 (m, 2H), 3,37 (s, 6H), 2,14-2,04 (m, 2H),
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n° Propiedades o punto de datos RMN 'H
fusion (°C)
1,99-1,91 (m, 2H)
1a-298 Liquido viscoso 68,40 (seudo-d, J=2,2, 1H), 7,64 (dd, J1= 9,0, J2=2,2, 1H), 7,30-7,26 ( m, 2H),
6,76-6,70 (m, 1H), 6,69 (d, J=9,0, 1H), 5,81 (s, 1H), 4,81 (t, ,J=5,6, 1H), 4,31-4,26
(m, 2H), 4,10 (d, J=5,6, 2H), 4,09-4,01 (m, 1H), 3,36 (s, 3H), 3,36(s, 3 H), 3,32-
3,23 (m, 1H), 2,99-2,92 (m, 1H), 2,31-2,23 (m, 1H), 2, 10-2,00 (m, 1H), 1,79-1,6 9
(m, 1H), 1,14 (d, J=6,8, 3H)
1a-299 Liquido viscoso 68,40 (seudo-d, J=2,6, 1H), 7,63 (dd, J1= 9,0, J2=2,6, 1H), 7,04-7,24 ( m, 2H),
6,76-6,67 (m, 2H), 5,80 (s, 1 H), 4,82 (t, J=5,6, 1H), 4,49-4,45 (m, 1H), 4,15-4,12
(m, 2H), 4,11-4,02 (m, 2H), 3,49-3,39 (m, 1H), 3,40 (s, 3H), 3,37 (s, 3H), 3,33-3,26
(m, 1H), 2,23-2,16 (m, 1H), 2,15-2,04 (m, 1H), 1,89-1,8 0 (m, 1H), 1,11 (d, J=6,8,
3H)
1a-300 Liquido viscoso 68,41 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,65 (dd, J1= 9,2, J2=2,4, 1H), 7,31-7,25 ( m, 2H),
6,75-7,69 (m, 2H), 5,84 (s, 1 H), 5,32 (t, J=4,6, 1H), 4,58- 4,52 (m, 1H), 4,17 (d ,
J=1,6, 2H), 3,98-3,87 (m, 6H), 3,72-3,65 (m, 2H), 2,13-2,04 (m, 2H), 2,01-1,92 (m,
2H)
Tabla 56
n° Propiedades o punto de datos RMN H
fusion (°C)
1a-301 Liquido viscoso 6 8,41 (seudo-d, J=2,6, 1H), 7,64 (dd, J1=9,0, J2=2,6, 1H), 7,32-7,26 (m, 2H),
6,75-6,68 (m, 2H), 5,82 (s, 1 H), 5,31 (t, J=4,6, 1H), 4, 31-4,24 (m, 2 H), 4,15 (d,
J=4,6, 2H), 4, 10-4,02 (m, 1H), 3,98-3,86 (m, 4H), 3,32-3,24 (m, 1H), 3,00-2,94
(m, 1H), 2,31-2,24 (m, 1H), 2,10-1,99 (m, 1H), 1,81-1,6 9 (m, 1H), 1,14 (d, J=6,8,
3H)
1a-302 Liquido viscoso 6 8,40 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,63 (dd, J1=9,2, J2=2/4, 1H), 7,30-7,25 (m, 2H),
6,75-6,68 (m, 2H), 5,81 (s, 1 H), 5,32 (t, J=4,5, 1H), 4, 50-4,46 (m, 1 H), 4,19 (d,
J=4,5, 2H), 4, 12-4,01 (m, 2H), 3,99-3,86 (m, 4H), 3,48-3,40 (m, 1H), 3,31-3,24
(m, 1H), 2,26-2,18 (m, 1H), 2,15-2,08 (m, 1H), 1,90-1,8 1 (m, 1H), 1,11 (d, J=6,8,
3H)
1a-303 Liquido viscoso 6 8,56-8,54 (m, 1H), 8,40 (seud o-d, J=2,4, 1H), 7,80 (dt, J1 =7,7,J2=2,1, 1H),
7,74 (d, J=8,0, 1H), 7,63 (dd, J1=8,8, J2=2,4, 1H), 7,41 (dd, J1=3,7, J2=1,0, 1H),
7,30 (dd, J1=4,9, J2=1,0, 1H), 7,24-7,20 (m, 1H), 7,07 (dd, J1=4,5, J2=3,7, 1H),
6,68 (d, J=8,8, 1H), 6,00 (s, 1H), 4,70-4,64 (m, 1H), 3,88-3,81 (m, 2H), 3,7 8-3,71
(m, 2H), 2,12-1,98 (m, 4H)
1a-304 Liquido viscoso 6 8,41 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,65 (dd, J1=9,2, J2=2,4, 1H), 6,70 (d, J= 9,2, 1H),
5,79 (s, 1H), 5,79-5,68 (m, 1H), 5,08-5,01 (m, 2H), 4, 51-4,45 (m, 1H), 4,07 (t,
J=7,2, 2H), 3, 98-3,91 (m, 2H), 3,66-3,58 (m, 2H), 2, 59 2,53 (m, 2H), 2, 13-2,04
(m, 2H), 1,95-1,87 (m, 2H)
1a-305 Liquido viscoso 6 8,41 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,65 (dd, J1=9,0, J2=2,4, 1H), 6,70 (d, J= 9,0, 1H),
5,79 (s, 1H), 4,52-4,45 (m, 1H), 3,97-3,91 (m, 2H), 3,89 (d, J=7,2, 2H), 3,66-3,59
(m, 2H), 2,14-2,04 (m, 2H), 1,95-1,85 (m, 3H), 1,33-1,24 (m, 4H), 0,87 (t, J=7 .4,
6H)
Tabla 57
n° Propiedades o punto de datos RMN H
fusién (°C)
1a-306 Liquido viscoso 5 8,41 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,65 (dd, J1=9,2, J2=2,4, 1H), 6,70 (d, J=9,2, 1H),
5,79 (s, 1H), 4,52-4,45 (m, 1H), 4,02 (seud o-t, J=7,4, 2H), 3,98-3,90 (m, 2H),
3,67-3,59 (m, 2H), 2,14-2,06 (m, 2H), 1,96-1,87 (m, 2H), 1,73-1,66 (m, 2H),
1,61-1,50 (m, 1H), 0,92 (d, J=6,6, 6H)
1b-2 Liquido viscoso 5 8,39 (seudo-d, J=2,5, 1H), 7,62 (dd, J1=9,0, J2=2,5, 1H), 6,67 (d, J=9,0, 1H),
6,00 (s, 1H), 4 ,82-4,73 (m, 1H), 4,01-3,90 (m, 2H), 3,83 (s, 3H), 3,63-3,53 (m,
2H), 2,12-2,00 (m, 2H), 1,92-1,80 (m, 2H)
1b-4 Liquido viscoso 5 8,40 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,64 (dd, J1=8,8, J2=2,4, 1H), 6,70 (d, J=8,8, 1H),
6,40 (s, 1H), 5,04-4,97 (m, 1H), 3,99-3,92 (m, 2H), 3, 67-3,60 (m, 2H), 3, 01 (t,
J=7,4, 2H), 2,16-2,07 (m, 2H), 1,97-1,88 (m, 2H), 1,79-1,68 (m, 2H), 1,49-1,39
(m, 2H), 0,96 (t, J=7,3, 3H)
1b-31 Liquido viscoso 5 8,40 (seudo-d, J=2,6, 1H), 7,62 (dd, J1=8,9, J2=2,6, 1H), 6,68 (d, J=8,9, 1H),

6,13 (s, 1H), 5,34 (s, 2H), 4,91-4,8 5 (m, 1H), 4,00-3,93 (m, 2H), 3,62-3 ,55 (m,
2H), 3,88 (s, 3H), 2,12-2,04 (m, 2H), 1,92-1,83 (m, 2H)
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n° Propiedades o punto de datos RMN H
fusién (°C)
1b-32 Liquido viscoso 5 8,40 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,62 (dd, J1=9,2, J2=2 .4, 1H), 6,68 (d, J=9,2, 1H),
6,12 (s, 1H), 5,38 (s, 2H), 4,90-4,8 4 (m, 1H), 4,00-3,93 (m, 2H), 3,62-3 ,54 (m,
4H), 2,12-2,04 (m, 2H), 1,92-1,83 (m, 2H), 1,19 (t, J=7,0, 3H)
1b-33 Liquido viscoso 5 8,39 (seudo-d, J=2,6, 1H), 7,62 (dd, J1=9,0, J2=2,6, 1H), 6,68 (d, J=9,0, 1H),
6,11 (s, 1H), 5,38 (s, 2H), 4,4 8-4,41 (m, 2H), 4,29-4,21 (m, 1H), 3,58 (q, J=7,0,
2H), 3,28-3,20 (m, 1H), 2,94-2,87 (m, 1H), 2,33-2,26 (m, 1H), 2,02-1,90 (m, 1H),
1,70-1,60 (m, 1H), 1,19 (t, J=7,0, 3H), 1,08 (t, J=6,4, 3H)
Tabla 58
n° Propiedades o punto de datos RMN H
fusién (°C)
1b-34 Liquido viscoso 5 8,39 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,62 (dd, J1=9,2, J2=2,4, 1H), 6,68 (d, J= 9,2, 1H),
6,01 (s, 1H), 4,82-4,76 (m, 1 H), 4,21 (t, J=5,9, 2H), 3,99-3,92 (m, 2H), 3,77 (t,
J=5,9, 2H), 3,63-3,55 (m, 2H), 3,45 (s, 3H), 2,10-2,02 (m, 2H), 1,92-1,83 (m, 2H)
1b-35 Liquido viscoso 6 8,39 (seudo-d, J=2,6, 1H), 7,62 (dd, J1=9,1, J2=2,6, 1H), 6,68 (d, J= 9,1, 1H),
6,00 (s, 1H), 4,82-4,76 (m, 1 H), 4,21 (t, J=6,1, 2H), 3,99-3,92 (m, 2H), 3,79 (1,
J=6,1, 2H), 3,62-3,55 (m, 2H ), 3,48 (q, J= 7,0, 2H), 2,10-2,02 (m, 2H), 1,92-1,8 2
(m, 2H), 1,16 (1, J=7,0, 3H).
1b-36 Liquido viscoso 5 8,39 (seudo-d, J=2,6, 1H), 7,62 (dd, J1=9,1, J2=2,6, 1H), 6,68 (d, J= 9,1, 1H),
6,02 (s, 1H), 4,82-1,77 (m, 1H), 4,77 (t, J=5,5, 1H), 4,14 (d, J=5,5, 2H), 3,99-3,92
(m, 2H), 3,63-3,55 (m, 2H), 3,38 (s, 6H), 2,10-2,03 (m, 2H), 1,92-1,85 (m, 2H)
1b-37 Liquido viscoso 5 8,39 (seudo-d, J=2,6, 1H), 7,62 (dd, J1=9,1, J2=2,6, 1H), 6,67 (d, J= 9,1, 1H),
6,01 (s, 1H), 4,77 (t, J=5,5, 1H), 4,41-4,35 (m, 1H), 4,2 8-4,22 (m, 2 H), 4,13 (d,
J=5,5, 2H), 3,38 (s, 6H), 3,28-3,20 (m, 1H), 2,94-2,88 (m, 1H), 2,30-2,24 (m, 1H),
2,02-1,90 (m, 1H), 1,70-1,60 (m, 1H), 1,08 (d, J=6,4, 3H)
1b-38 Liquido viscoso 6 8,38 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,60 (dd, J1=9,2, J2=2 4, 1H), 6,67 (d, J1=9,2, 1H),
6,04 (s, 1H), 4,79-4,76 (m, 2H), 4,13 (d, J=5,4, 2H), 4,00-3,95 (m, 2H), 3,49-3,42
(m, 1H), 3,38 ( s, 6H), 3,36-3, 28 (m, 1H), 2,19-2,12 (m, 1H), 2,11-2,00 (m, 1H),
1,84-1,75 (m, 1H), 1,05 (d, J=6,8, 3H)
Tabla 59
n° Propiedades o punto de datos RMN H
fusién (°C)
1b-39 Liquido viscoso 6 8,40 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,62 (dd, J1=9,2, J2=2,4, 1H), 6,68 (d, J= 9,2, 1H),
6,01 (s, 1H), 4,87 (t, J=5,5, 1H), 4,83-4,76 (m, 1H), 4,14 (d, J=5,5, 2H), 4,00-3,93
(m, 2H), 3,77-3,68 (m, 2H), 3,62-3,55 (m, 2H), 3,48-3,39 (m, 2H), 2,11-2,03 (m,
2H), 1,92-1,84 (m, 2H), 1,15 (t, J=7,2, 6H)
1b-40 Liquido viscoso 5 8,39 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,61 (dd, J1=9,2, J2=2,4, 1H), 6,67 (d, J= 9,2, 1H),
6,00 (s, 1H), 4,87 (t, J=5,5, 1H), 4,41-4,34 (m, 1H), 4,2 9-424 (m, 2H), 4,13 (d,
J=5,5, 2H), 3, 77-3,68 (m, 2H), 3,48-3,39 (m, 2H), 3, 27-3,19 (m, 1 H), 2,93-2,87
(m, 1H), 2,30-2,24 (m, 1H), 2,00-1,90 (m, 1H), 1,71-1,60 (m, 1H), 1,15 (t, J=7,2,
6H), 1,08 (d, J=6,4, 3H)
1b-41 Liquido viscoso 6 8,39 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,62 (dd, J1=8,8, J2=2,4, 1H), 6,68 (d, J= 8,8, 1H),
5,98 (s, 1H), 4,82-4,75 (m, 1H), 4,44 (t, J=5,6, 1H), 4,11 (t, J=7,3, 2H), 3,99-3,92
(m, 2H), 3,6 1-3,54 (m, 2H), 3,31 (s, 6H), 2,19-2,13 (m, 2 H), 2,10-2,02 (m, 2H),
1,91-1,82 (m, 2H)
1b-42 Liquido viscoso 5 8,39 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,62 (dd, J1=9,0, J2=2,4, 1H), 6,68 (d, J= 9,0, 1H),
5,98 (s, 1H), 4,81-4,75 (m, 1H), 4,57 (t, J=5,5, 1H), 4,13 (t, J=7,3, 2H), 3,99-3,92
(m, 2H), 3,71-3,62 (m, 2H), 3,61-3,54 (m, 2H), 3,54-3,46 (m, 2H), 2,20-2,14 (m,
2H), 2,10-2,00 (m, 2H), 1,91-1,82 (m, 2H), 1,21 (t, J=7,0, 6H)
1b-43 Liquido viscoso 5 8,39 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,62 (dd, J1=9,2, J2=2,4, 1H), 6,67 (d, J= 9,2, 1H),
6,04 (s, 1H), 5,34 (t, J=4,6, 1H), 4,85-4,79 (m, 1H), 4,16 (d, J=4,6, 2H), 4,01-3,89
(m, 6H), 3,63-3,55 (m, 2H), 2,10-2,00 (m, 2H), 1,91-1,82 (m, 2H)
Tabla 60
n° Propiedades o punto de datos RMN "H
fusion (°C)
1b-44 Liquido viscoso

5 8,39 (seudo-d, J=2,6, 1H), 7,61 (dd, J1=8,9, J2=2,6, 1H), 6,67 (d, J= 8,9, 1H),
6,02 (s, 1H), 5,35 (t, J=4,6, 1H), 4,42-4,36 (m, 1H), 4,2 8-4,20 (m, 2 H), 4,15 (d,
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n° Propiedades o punto de datos RMN H
fusion (°C)
J=4,6, 2H), 4, 00-3,89 (m, 4H), 3,28-3,21 (m, 1H), 2, 94-2,87 (m, 1 H), 2,33-2,25
(m, 1H), 2,00-1,91 (m, 1H), 1,70-1,59 (m, 1H), 1,08 (d, J=6,8, 3H)
1b-45 Liquido viscoso 5 8,38 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,60 (dd, J1=9,0, J2=2,4, 1H), 6,66 (d, J= 9,0, 1H),
6,06 (s, 1H), 5,34 (t, J=4,6, 1H), 4,79-4,75 (m, 1H), 4,16 (d, J=4,6, 2H), 4,00-3,89
(m, 6H), 3,49-3,41 (m, 1H), 3,34-3,27 (m, 1H), 2,20-2,13 (m, 1H), 2,08-2,01 (m,
1H), 1,83-1,74 (m, 1H), 1,05 (d, J=6,8, 3H)
1b-46 Liquido viscoso 6 8,39 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,62 (dd, J1=9,0, J2=2,4, 1H), 6,67 (d, J= 9,0, 1H),
6,01 (s, 1H), 4,82-4,76 (m, 1H), 4,41-4,33 (m, 1H), 4,15-4,08 (m, 1H), 4,03-3,85
(m, 4H), 3,82-3,75 (m, 1H), 3,63-3,55 (m, 2H), 2,10-1,98 (m, 3H), 1,96-1,83 (m,
4H), 1,75-1,66 (m, 1H)
1b-47 Liquido viscoso 5 8,39 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,62 (dd, J1=9,2, J2=2,4, 1H), 6,67 (d, J= 9,2, 1H),
5,98 (s, 1H), 4,96 (t, J=4,4, 1H), 4,82-4,76 (m, 1H), 4,19 (t, J=7,5, 2H), 4,02-3,91
(m, 4H), 3,90- 3,85 (m, 2H), 3,61-3,54 (m, 2H), 2,26-2,20 (m, 2H), 2,09-2,02 (m,
2H), 1,91-1,81 (m, 2H)
1b-48 Liquido viscoso 5 8,39 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,62 (dd, J1=9,2, J2=2,4, 1H), 6,67 (d, J= 9,2, 1H),
5,97 (s, 1H), 4,83-4,76 (m, 1H), 4,59 (t, J=5,0, 1H), 4,18-4,08 (m, 4H), 4,00-3,93
(m, 2H), 3,78-3,70 (m, 2H), 3,60-3,53 (m, 2H), 2,18-2,02 (m, 5H), 1,90-1,81 (m,
2H), 1,35 (seudo-d, J=13,2, 1H),
1b-49 Liquido viscoso 6 8,40 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,62 (dd, J1=9,2, J2=2,4, 1H), 6,68 (d, J= 9,2, 1H),
6,02 (s, 1H), 4,81-4,76 (m, 1H), 4,15-4,10 (m, 2H), 4,00-3,93 (m, 2H), 3,62-3,55
(m, 2H), 2,19-2,03 (m, 6H), 1,90-1,82 (m, 2H)
Tabla 61
n° Propiedades o punto de datos RMN "H
fusién (°C)
1b-50 Liquido viscoso 6 8,41 (seudo-d, J=2,4, HI), 7,63 (dd, J1=8,8, J2=2,4, 1H), 6,58 (d, J=8,8, 1H),
5,92 (s, 1H), 5,09-5,01 (m, 1H), 4,75 (t, J=5,5, 1H), 4,65 (br-s, 2H), 4,11 (d,
J=5,5, 2H), 3,67 (s, 6H), 2,24-2,13 (m, 4H), 1,94-1,88 (m, 2H), 1,82-1,75 (m, 2H)
1b-51 Liquido viscoso 5 8,41 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,62 (dd, J1=8,8, J2=2,4, 1H), 6,68 (d, J= 8,8, 1H),
5,63 (s, 1H), 5,35 (t, J= 4,6, 1H), 5,10-5,00 (m, 1H), 4,64 (br-s, 2H), 4,13 (d,
J=4,6, 2H), 4,01-3,8 9 (m, 4H), 2,24-2,12 (m, 4H), 1, 94-1,83 (m, 2H), 1,81-1,7 4
(m, 2H)
1b-52 74,5-75,0 5 8,39 (seudo-d, J=2,6, 1H), 7,62 (dd, J1=8,9, J2=2,6, 1H), 6,61 (d, J= 8,9, 1H),
6,03 (s, 1H), 4,79 (t, J=5,5, 1H), 4,72 (br-s, 1H), 4,19-4,13 (m, 4H), 3,38 (s, 6H),
3,12 (d, J=12,4, 2H), 2,61 (br-s, 2H), 2,00-1,96 (m, 2H), 1,62-1,56 (m, 2H)
1b-53 Liquido viscoso 5 8,39 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,62 (dd, J1=9,0, J2=2,4, 1H), 6,61 (d, J=9,0, 1H),
6,05 (s, 1H), 5,37 (t, J=5,2, 1H), 4,73 (br-s, 1H), 4,18-4,13 (m, 4H), 4,01-3,89 (m,
4H), 3,12 (d, J=12,4, 2H), 2,61 (br-s, 2H), 2,20-1,95 (m, 2H), 1,61-1,55 (m, 2H)
1b-54 Liquido viscoso 5 8,40 (seudo-d, J=2,2, 1H), 7,62 (dd, J1=8,9,J2=2,4, 1H), 7,11-7,06 (m, 2H),
6,89-6,83 (m, 1H), 6,68 (d, J=8,9, 1H), 5,76 (s, 1H), 5,36 (t, J=4,4, 1H), 4,86-4,81
(m, 1H), 4,07 (d, J= 4,4, 2H), 4,01-3,94 (m, 2H), 3,89 (br-s, 4H), 3,64-3, 57 (m,
2H), 2,12-2,06 (m, 2H), 1,95-1,86 (m, 2H)
1b-55 Liquido viscoso 5 8,39 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,61 (dd, J1=9,0, J2=2,4, 1H), 7,13-7,05 (m, 2H),
6,89-6,82 (m, 1H), 6,68 (d, J=9,0, 1H), 5,75 (s, 1H), 5,36 (t, J=4,4, 1H), 4,45-4,38
(m, 1H), 4,30-4,22 (m, 2H), 4,06 (d, J=4,4, 2H), 3,89 (seudo-s, 4H), 3,31-3,23 (m,
1H), 2,97-2,90 (m, 1H), 2,38-2,31 (m, 1H), 2,02-1,94 (m, 1H), 1,74-1,63 (m, 1H),
1,11 (d, J=6,4, 3H)
Tabla 62
n° Propiedades o punto datos RMN "H
de fusion (°C)
1b-56 Liquido viscoso 5 8,41 (seudo-d, J=1,7, 1H), 7,62 (dd, J 1=8,5, J2=2,4, 1H), 7,08 (dd, J1=7,9,
J2=2,2, 2H), 6,89-6,8 2 (m, 1H), 6,62 (d, J= 9,0, 1H), 5,76 (s, 1H ), 4,80 (t, J= 5,4,
1H), 4,70 (s, 1 H), 4,17 (dd, J1=12,9, J2=3,3, 2H), 4,03 (d, J= 5,5, 2H), 3,35 (s,
6H), 3,14 (d, J=11,4, 2H), 2,65 (br-s, 2H), 2,05-2,00 (m, 2H), 1,63-1,59 (m, 2H)
1b-57 Liquido viscoso 6 8,40 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,61 (dd, J1= 8,8, J2=2,4, 1H), 6,55 (d, J= 8,8, 1H),
6,00 (s, 1H), 4,77-4,70 (m, 2H), 4,54 (br-s, 2H), 4,11 (d, J=5,6, 2H), 3,36 (s, 6H),
2,33-2,28 (m, 2H), 2,20-2,13 (m, 2H), 2,10-2,01 (m, 4H)
1b-58 Liquido viscoso 5 8,39 (seudo-d, J=2,2, 1H), 7,60 (dd, J1= 8,9, J2=2,2, 1H), 6,54 (d, J= 8,9, 1H),

6,01 (s, 1H), 5,32 (t, J=4,7, 1H), 4,73 (seudo-t, J=4,4, 1H), 4,54 (br-s, 2H), 4,14
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nO

Propiedades o punto
de fusion (°C)

datos RMN "H

(d, J=4,7, 2H), 4,00-3,88 (m, 4H), 2,33-2,27 (m, 2H), 2,19-2,12 (m, 2H), 2,10-1,97
(m, 4H)

1b-59

Liquido viscoso

58,39 (seudo-d, J=2,6, 1H), 7,62 (dd, J1= 8,9, J2=2,6, 1H), 6,68 (d, J= 8.9, 1H),
5,98 (s, 1H), 5,82-5,71 (m, 1H), 5,12-5,05 (m, 2H), 4,82-4,75 (m, 1H), 4,09
(seudo-t, J=7,4, 2H), 3,9 9-3,92 (m, 2H), 3,63-3,55 (m, 2 H), 2,63-2,56 (m, 2H),
2,10-2,02 (m, 2H), 1,92-1,83 (m, 2H)

1b-60

Liquido viscoso

58,39 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,62 (dd, J1= 8,8, J2=2,4, 1H), 6,68 (d, J= 8,8, 1H),
5,99 (s, 1H), 4,79-4,73 (m, 1H), 3,99-3,92 (m, 2H), 3,91 (d, J=7.6, 2H), 3,62-3,55
(m, 2H), 2,10-2,02 (m, 2H), 1,99-1,82 (m, 3H), 1,38-1,2 7 (m, 4H), 0,88 (t, J=7,5,
6H)

1b-61

61,3-61,7

58,39 (seudo-d, J=2,6, TH), 7,62 (dd, J1= 9,1, J2=2,6, 1H), 6,67 (d, J= 9,1, TH),
5,97 (s, 1H), 4,79-4,7 4 (m, 1H), 4,05 (seu do-t, J=7,8, 2H), 3,99-3,92 (m, 2H),
3,63-3,55 (m, 2H), 2,10-2,02 (m, 2H), 1,91-1,82 (m, 2H), 1,76-1,69 (m, 2H), 1,69-
1,58 (m, 1H), 0,95 (d, J=6,5, 6H)

Tabla 63

nO

Propiedades o punto
de fusién (°C)

datos RMN 'H

1d-6

Liquido viscoso

58,41 (seudo-d, J=2,3, 1H), 7,64 (dd, J1=8,9, J2=2,3, 1H), 6, 57 (d, J=8.9, 1H),
5,61 (s, 1H), 4,60 (br-s, 2H), 4,41 (seudo-t, J=4,8, 1H), 4,0 3 (t, J=7,3, 2H), 2,29-
2,16 (m, 6H), 2,06 (seudo-d, J=14,5, 2H), 1,87-1,79 (m, 2H), 1,42-1,32 (m, 2H),
0,96 (t, J=7,4, 3H)

1d-37

65,4-66,0

510,26 (br-s, 1H), 8,41 (se udo-d, J=2,6, 1H), 7,63 (dd, J 1=8,9, J2=2,6, 1H), 6,57
(d, J=8,9, 1H), 5,82 (s, 1H), 4,56 (seudo-s, 3H), 2,26-2,03 (m, 8H)

1d-38

Liquido viscoso

58,41 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,63 (dd, J1=9,0, J2=2,4, 1H), 6,57 (d, J=9,0, 1H),
5,63 (s, 1H), 4,08 (t, J=5,6, 1H), 4,59 (br-s, 2H), 4,42 (seudo-t, J=4,6, 1H), 4,12 (d,
J=5,6, 2H), 3, 40 (s, 6 H), 2, 28-2,21 (m, 4H), 2,17-2,13 (m, 2H), 2,06 (seudo-d,
J=14,8, 2H)

1d-39

Liquido viscoso

58,41 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,64 (dd, J1=8,8, J2=2,4, 1H), 6, 57 (d, J=8.8, 1H),
5,64 (s, 1H), 5,31 (t, J=4,4, 1H), 4,59 (br-s, 2H), 4,43 (seudo-t, J=4,6, 1H), 4,18 (d,
U=4,4, 2H), 3,99-3,89 (m, 4H), 2,31-2,20 (m, 4H), 2,19-2,13 (m, 2H), 2,07 (seudo
d, J=15,0, 2H)

1d-40

185,6-186,1

5 9,76 (br-s, 1H), 8,40 (seudo-d, .J=2,4, 1H), 7,62 (dd, J1=8,8, J2=2.4, 1H), 7,09-
7,05 (m, 2H), 6,83-6,76 (m, 1H), 6,56 (d, J=8,8, 1H), 5,92 (s, 1H), 4,72 (br-s, 1H),
4,56 (br-s, 2H), 2,36-2,30 (m, 2H), 2,23-2,16 (m, 2H), 2,13-2,04 (m, 4H)

1d-41

Liquido viscoso

5 8,42 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,64 ( dd, J1=8,8, J2=2,4, 1H), 7,26-7, 21 (m, 2H),
6,75-6,68 (m, 1H), 6,58 (d, J=8,8, 1H), 5,64 (s, 1H), 4,85 (t, J=5,6, 1H), 4,59 (br-s,
2H), 4,46 (seudo-t, J=4,5, 1H), 4,12 (d, J=5,6, 2H), 3,41 (s, 6H), 2,33-2,22 (m, 4H),
2,17-2,08 (m, 4H)

1d-42

114,5-114,9

5 8,42 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,64 ( dd, J1=8,8, J2=2,4, 1H), 7,27-7,21 (m, 2H),
6,74-6,68 (m, 1H), 6,58 (d, J=8,8, 1H), 5,65 (s, 1H), 5,36 (t, J=4,6, 1H), 4,60 (br-s,
2H), 4,46 (seu do-t, J=4,5, 1H), 4,18 (d, J= 4,6, 2H), 4,02- 3,90 (m, 4H), 2,34-2,2 3

(m, 4H), 2,18-2,14 (m, 4H)

Tabla 64

nO

Propiedades o punto de
fusion (°C)

datos RMN "H

1e-3

93,1-93,3

5 8,44 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,66 (d d, J1=8,9, J2=2,4, 1H), 6,61 (d, J= 8,9, 1H),
5,78 (s, 1H), 4,74-4,60 (m, 3H), 3,59(s, 3H), 2,25-2,13 (m, 4H), 1,92-1,77 (m, 4H)

1e-6

Liquido viscoso

0 8,44 (seudo-d, J=2,3, 1H), 7,66 (d d, J1=8,9, J2=2,3, 1H), 6,60 (d, J= 8,9, 1H),
5,76 (s, 1H), 4 ,75-4,61 (m, 3 H), 3,88 (t, J= 7,2, 2H), 2,26-2,14 (m, 4H), 1,91-1,77
(m, 4H), 1,75-1,60 (m, 2H), 1,29-1,18 (m, 2H), 0,86 (t, J=7.,4, 3H)

1e-37

Liquido viscoso

5 8,53-8,50 (m, 1H), 8,41 (se udo-d, J=2,4, 1H), 7,78 (se udo-t, J=7,8, 1H), 7,62
(dd, J1=8,9, J2=2,4, 1H), 7, 56 (d, J= 8,2, 1H), 7,28-7,24 (m, 1H), 6,58 ( d, J=8,9,
1H), 5,99 (s, 1H), 4,87-4,77 (m, 1H), 4,69 (br-s, 2H), 2,27-2,21 (m, 2H), 2,20-2,13
(m, 2H), 1,92-1,82 (m, 4H)

1e-38

164,8-165,2

59,70 (br-s, 1H), 8,43 (seu do-d, J=2,3, 1H), 7,65 (dd, J1 =8,9, J2=2,3, 1H), 6,60
(d, ,1=8,9, 1H), 5,87 (s, 1H), 4,86 (s, 1H ), 4,67 (s, 2H), 2,21- 2,15 (m, 4 H), 1,90-
1,78 (m, 4H)

1e-39

Liquido viscoso

5 8,40 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,66 (d d, J1=8,8, J2=2,4, 1H), 6,60 (d, J= 8,8, 1H),
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nO

Propiedades o punto de
fusion (°C)

datos RMN 'H

5,78 (s, 1H), 4,74-7,65 (m, 4 H), 4,40 (d, J=5,7, 2H), 3,29 (s, 6H), 2,2 2-2,16 (m,
4H), 1,88-1,80 (m, 4H)

1e-40

142,6-143,0

5 8,44 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,66 (d d, J1=8,8, J2=2,4, 1H), 6,60 (d, J= 8,8, 1H),
5,80 (s, 1H), 5,20 (t, J= 4,6, 1H), 4,75-4,66 (m, 3H), 4,04 (d, J=4,6, 2H), 3,89-3,79
(m, 4H), 2,22-2,16 (m, 4H), 1,87-1,80 (m, 4H)

1e-41

151,4-151,9

59,67 (br-s, 1H), 8,43 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,64 (dd, J1 =8,9, J2=2.4, 1H), 7,08
(d, J=5,7, 2H), 6,82-6,76 (m, 1H), 6,60 (d, ,J=8,9, 1H), 5,88 (s, 1H), 5,08 (s, 1H),
4,66 (s, 2H), 2,27-2,22 (m, 2H), 2,18-2,13 (m, 2H), 1, 96-1,89 (m, 2H), 1,86-1,7 9

(m, 2H)

Tabla 65

nO

fusién (°C)

Propiedades o punto de

datos RMN "H

1e-42

118,3-119,2

5 8,44 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,66 (d d, J1=8,8, J2=2,4, 1H), 7,30-7,22 (m , 2H),
6,75-6,69 (m, 1H), 6,60 (d, J=8,8, 1H), 5,80 (s, 1H), 4,75 (t, J=5,7, 1H), 4,74-7,66
(m, 3H), 4,00 (d, J=5,7, 2H), 3,31 (s, 6H), 2,25-2,17 (m, 4H), 1,91-1,82 (m, 4H)

1e-43

131,0-131,9

5 8,45 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,67 (d d, J1=8,8, J2=2,4, 1H), 7,30-7,23 (m , 2H),
6,75-6,68 (m, 1H), 6,61 (d, J=8,8, 1H), 5,82 (s, 1H), 5,24 (t, J=4,7, 1H), 4,78-4,69
(m, 3H), 4,04 (d, J=4,7, 2H), 3,92-3,81 (m, 4H), 2,25-2,17 (m, 4H), 1,91-1,82 (m,
4H)

1£-3

102,3-102,9

5 8,40 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,64 (d d, J1=9,0, J2=2,4, 1H), 6,62 (d, J= 9,0, 1H),
5,84 (s, 1H), 4 45 (s, 1H), 4,23 (se udo-dd, J1=12,9, J2=3,5, 2H), 3,68 (s , 3H),
3,09 (seudo-d, J=12,9, 2H), 2,65 (br-s, 2H), 2,00-1,92 (m, 2H), 1,72-1,62 (m, 2H)

11-6

Liquido viscoso

5 8,41 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,64 (d d, J1=9,0, J2=2,4, 1H), 6,62 (d, J= 9,0, 1H),
5,81 (s, 1H), 4,45 (s, 1H), 4,23 (seu do-dd, J1=12,8, J2=3,4, 2H), 3,97 (t, J= 7,2,
2H), 3,19 (seudo-d, J=12,8, 2H), 2,65 (br-s, 2H), 1, 98-1,90 (m, 2H), 1,8 3-1,72
(m, 2H), 1,71-1,63 (m, 2H), 1,38-1,22 (m, 2H), 0,93 (t, J=7.4, 3H)

1£-37

199,5-200,3

510,35 (br-s, 1H), 8,40 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,64 (dd, J1=9,0, J2=2,4, 1H), 6,62
(d, J=9,0, 1H), 5,94 (s, 1H), 4,56 (br-s, 1H), 4,20 (dd, J1=12,7, J2=3,4, 2H), 3,10
(d, J=12,7, 2H), 2,64 (br-s, 2H), 2,00-1,90 (m, 2H), 1,67-1,60 (m, 2H)

1f-38

91,9-92,5

5 8,40 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,64 (d d, J1=9,2, J2=2,4, 1H), 6,62 (d, J= 9,2, 1H),
5,83 (s, 1H), 4,77 (t, J=5,7, 1H), 4,46 (br-s, 1H), 4,23 (dd, J1=12,9, J2=3,4, 2H),
40,7 (d, J=5,7, 2H), 3,36 (s, 6H), 3,09 (d, J=12,9, 2H), 2,65 (br-s, 2H), 1,99-1,95
(m, 2H), 1,68-1,62 (m, 2H)

Tabla 66

nO

fusién (°C)

Propiedades o punto de|

datos RMN H

1f-39

Liquido viscoso

5 8,40 (seudo-d, J=2,6, 1H), 7,64 (dd, J1=8,9, J2=2,6, 1H), 6,62 (d, J-8, 9, 1H),
5,85 (s, 1H), 5,27 (t, J=4,5, 1H), 4,47 (br-s, 1H), 4,23 (d d, J1=12,8, J2=3,2, 2H),
4,12 (d, J=4,5, 2H), 3,97-3,87 (m, 4H), 3,09 (d, J= 12,8, 2H), 2,66 (br-s, 2H), 2,03
1,90 (m, 2H), 1,69-1,62 (m, 2H)

1f-40

141,9-142,2

58,40 (seudo-d, J=1,6, 1H), 7,64 (dd, J1= 9,0, J2=2,4), 7,30-7,26 (m, 2H), 6,76-
6,70 (m, 1H), 6,62 (d, J=9,0, 1H), 5,84 (s, 1H), 4,81 (t, J=5,6, 1H), 4,50 (s, 1H),
4,22 (dd, J1=13,1, J2=3,4, 2H), 4,07 (d, J=5,7, 2H), 3,38 (s, 6H), 3,11 (d, J=12,5,
2H), 2,68 (br-s, 2H), 2,01-1,98 (m, 2H), 1,68-1,63 (M, 2H)

1f-41

183,3-184,8

59,60 (br-s, 1 H), 8,40 (s, 1 H), 7,62 (dd, J1=9,0, J2=2,5, 1H), 7,08 (d d, J1=8,0,
J2=2,0, 2H), 5 ,84-6,78 (m, 1 H), 6,61 (d, J1 =9,0, 1H), 5,98 (s, 1H), 4,73 (s, 1H),
4,18 (dd, J1= 12,8, J2=3,1, 2H), 3,13 (d , J=12,4,2H), 2,6 6 (s,2H), 2,01-1,99 (m,

2H), 1,64-1,59 (m, 1H)

113,2-113,5

5 8,42 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,65 (dd, J1=9,0, J2=2,4, 1H), 6,63 (d, J= 9,0, 1H),
5,86 (s, 1H), 4 ,51 (t, J= 5,0, 1H), 3,96 (s eudo-dd, J1=12,5, J2=2,6, 2H), 3,70 (s,
3H), 3,35 (seudo-d, J=11,6, 2H), 2,59 (br-s, 2H), 1,90-1,85 (m, 2H), 1,78-1,71 (m,
2H)

Liquido viscoso

5 8,42 (seudo-d, J=2,4, 1H), 7,65 (dd, J1=9,0, J2=2,4, 1H), 6,62 (d, J= 9,0, 1H),
5,84 (s, 1H), 4,52 (t, J= 5,0, 1H), 3,99 (t, J= 7,2, 2H), 3,95 (seu do-dd, J1= 12,4,
J2=2,4, 2H), 3,34 (seudo-d, J=11,4, 2H), 2,60 (br-s, 2H), 1,92-1,85 (m, 2H), 1,80-
1,69 (m, 4H), 1,30-1,18 (m, 2H), 0,81 (t, J=7,4, 3H)
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Ejemplo 1 de Formulacién. Concentrado emulsionable

Se disolvieron 10 partes de cad a com puesto de la invencién en 45 partes de Solvesso 150 y 35 partes de N-
metilpirrolidona. Ala d isolucién se afi adieron 1 0 p artes de u n em ulsionante ( nombre comerci al: So rpol 3005X,
fabricado por Toho Kag aku Co., Lt d.). Estos in gredientes se mezcl aron m ediante agitacion p ara pro ducir u n
concentrado emulsionable al 10%.

Ejemplo 2 de Formulacién. Polvo humectable

Se afadieron 20 partes de cada compuesto de la invencion a una mezcla de 2 partes de laurilsulfato de s odio, 4
partes de | ignosulfonato d e sodio, 20 part es de po Ivo fino de 6 xido d e silici o hidr atado sintético, y 54 p artesde
arcilla. Estos ingredientes se mezclaron mediante agitacion con una mezcladora para producir un polvo humectable
al 20%.

Ejemplo 3 de Formulacién. Granulo

Se afiadieron dos partes de dodecilbencenosulfonato de sodio, 10 partes de bentonita, y 83 partes de arcillaa 5
partes de cada compuesto de la invencion. Estos ingredientes se mezclaron a conciencia con agitacion. Después de
afiadir un a ca ntidad apro piada de a gua, | a mezcla se agité a dicionalmente. La me zcla se gran uldé conun a
granuladora, y se seco al aire para producir granulos al 5%.

Ejemplo 4 de Formulacién. Polvo fino

Se disolvié 1 parte de ca da compuesto de la invencién en una ca ntidad adecuada de acetona. A la disol ucién se
anadieron 5 partes d e polvo fino d e ¢ xido de sil icio hidratado sint ético, 0,3 partes de PAP (fosfa to aci do de
isopropilo), y 93,7 partes de arcill a. Estos ingredientes se mezclaron agitando con una mezcladora de zumos. La
acetona se elimino de alli mediante evaporacion para producir un polvo suelto al 1%.

Ejemplo 5 de Formulacion. Granulos dispersables en agua

20 partes de cada compuesto de la invencién y 1,5 partes de trioleato de sorbitdn se mezclaron con 28,5 partes de
una disolucion acuosa que contiene dos partes de polialcohol vinilico. La mezcla se pulverizé con una trituradora de
arena (hasta un tamafo de particulas de 3 micrémetros o menos). Se le afiadieron 40 partes de una dis olucion
acuosa que contiene 0,05 partes de goma de xantano y 0,1 partes de silicato de aluminio y magnesio, seguido de la
adicion de 1 0 partes de propilenglicol. E stos ingre dientes se mezcl aron me diante agitaciéon para prod ucir un a
suspension al 20% en agua.

Los c ompuestos d e la invencién se e nsayaron como s e muestra en los E jemplos de E nsayo m as a bajo, p ara
demostrar que los ¢ ompuestos son utiles como principio activo de acaricidas. Los compuestos de la invencion se
indican mediante los Nos. de Compuesto mostrados en las Tablas 1 a 24.

Ejemplo 1 de ensayo. Ensayo sobre acaros de dos puntos

Una copa de plastico (nombre comercial: KP-120, fabricada por Konoike Plastic Co., Ltd., Iwata) se llen6é con agua
del grifo, y se cubrié con una tapa que tiene un corte de entalladura en ella. Sobre la tapa s e colocé un trozo de
tejido no t ejido (4,5 x 5,5 cm) que tiene una ranura de alrededor de 4 cm de | ongitud, siendo la ranura paralela al
lado mas lar go del teji do a u na distancia de 1 cm desd e el bor de. La p orcion del te jido de alr ededor de 4 cm de
longitud y 1 cm de anchura se suspendié dentro de la copa de plastico a través de la entalladura. Se colocé una hoja
de frijol rojo (alrededorde 3,5 x 4,5 cm) sobre el tejido n o tej ido su ficientemente empapado. Sobre |a hojase
liberaron acar os de dos p untos (alre dedor de vei nte ac aros), y la hoja se colocé en un a camar a termostatica
(25+2°C, 16L8D). Al dia siguiente, se prepar6 una formulacion acaricida que contiene un compuesto de la invencion
(500 ppm) afiadiendo una disolucion acuosa de Sorpol 355 (fabricado por Toho Kagagu Co., Ltd.) (100 ppm) a una
disolucion de acetona que contiene el compuesto de la invencién. Se pulverizadon 4 ml de la form ulacién acaricida
sobre la hoja con una pistola de pulverizacion (“PB-308 Piece Bon”, Olympos, Osaka; 1 kgf/cmz). La hoja se seco al
aire, y después se coloc6 en una camara termostatica. La mortalidad de los acaros de dos puntos se determiné dos
dias después de la pulverizacion.

Como res ultado, se logr 6 una mortalidad d e al men os 50% usa ndo lo s sigui entes c ompuestos de la inve ncion:
Compuestos Nos. 1a-2, 1a-14 a 1a-19, 1a-24, 1a-28, 1a-45, 1a-46, 1a-50 a 1a-53, 1a-62, 1a-69, 1a-70, 1a-75 a 1a-
77,1a-79, 1a-81, 1a-99 a 1a-101, 1a-103, 1a-106 a 1a-108, 1a-126, 1a-127, 1a-145, 1a-173, 1a-174, 1a-200 a 1 a-
208, 1a-210 a 1a-214, 1a-216, 1a-221, 1a-223 a 1a-236, 1a-238, 1a-240 a 1a-242, 1a-247 a 1a-258, 1a-261 a 1a-
282, 1a-288, 1a-297 a 1a-306, 1b-2, 1b-4, 1b-31 a 1b-50, 1b-52, 1b-53, 1b-56 a 1b-61, 1d-6, 1d-41, 1d-42, 1f-3, 1f-6,
y 1-38 a 1f-40.

Entre estos, se logré una mortalidad de 100% usando los siguientes compuestos de la invencion: Compuestos Nos.
1a-2, 1a-14 a 1a-19, 1a-24, 1a-28, 1a-45, 1a-46, 1a-50 a 1a-53, 1a-62, 1a-69, 1a-70, 1a-75 tao 1a-77, 1a-81, 1a-99,
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1a-100, 1a-106, 1a-108, 1a-126, 1a-127, 1a-173, 1a-174, 1a-200 a 1a-208, 1a-210 a 1a-214, 1a-216, 1a-224 a 1a-
236, 1a-240 a 1a-242, 1a-247, 1a-249, 1a-251 a 1a-258, 1a-261 a 1a-282, 1a-297 a 1a-306, 1b-2, 1b-4, 1b-31 a 1b-
41, 1b-43 a 1b-47, 1b-49, 1b-57, 1b-59 a 1b-61, 1d-6, 1d-41, 1d-42, 1f-3, 1f-6, y 1f-38 a 1f-40.

Ejemplo 2 de Ensayo. Ensayo ovicida sobre acaros de dos puntos

Una copa de plastico (nombre comercial: KP-120, fabricada por Konoike Plastic Co., Ltd., Iwata) se llené con agua
del grifo, y se cubrié con una tapa que tiene un corte de entalladura en ella. Sobre la tapa s e colocé un trozo de
tejido no tejido (4,5 x 5,5 cm) que tiene una ranura de alrededor de 4 cm de | ongitud, siendo la r anura paralela al
lado mas lar go del teji do a u na distancia de 1 cm desd e el bor de. La p orcién del te jido de alr ededor de 4 cm de
longitud y 1 cm de anchura se suspendié dentro de la copa de plastico a través de la entalladura. Se colocé una hoja
de frijol roj o (alrededor de 3,5 x 4,5 cm) sobre el tejido n o tejido su ficientemente empapado. Sobre la hojase
liberaron ac aros d e d os puntos a dultos h embras ( alrededor de 5 acaros), yla hoja se c olocé e nunacam ara
termostatica (25+2°C, 16L8D). Al dia siguiente, los acaros hembra se eliminaron, y se pulverizaron sobre la hoja con
una pistola de pulverizacion (“PB-308 Piece Bon”, Olympos, Osaka; 1 kgf/lcm?) 4 ml de una formulacion acaricida que
contiene un compuesto de ensayo (500 ppm), que s e prepard segun el Ejemplo 1 de Ensayo. La hoja se sec6 al
aire, y después se col oco en una c amara termostatica. La tasa ovicida de los acaros de dos puntos se determ in6
seis dias después de la pulverizacion.

Como res ultado, se logré u na tasa ovici da de al men os 50% us ando | os siguientes compuestos de la inv encion:
Compuestos Nos. 1a-2, 1a-14 a 1a-19, 1a-24, 1a-26, 1a-28, 1a-45, 1a-46, 1a-50, 1a-51, 1a-53, 1a-60, 1a-62, 1a-69,
1a-70, 1a-75 a 1a-77, 1a-81, 1a-99, 1a-100, 1a-106, 1a-108, 1a-126, 1a-127, 1a-173, 1a-174, 1a-200 a 1a-208, 1a-
210 a 1a-214, 1a-216, 1a-221, 1a-223 a 1a-236, 1a-240, 1a-242, 1a-247 a 1a-258, 1a-261 a 1a-281, 1a-297 a 1a-
306, 1b-4, 1b-31 a 1b-49, 1b-57 a 1b-61, 1d-6, 1d-41, 1d-42, 1f-3, 1f-6 and 1f-38 a 1f-40.

Entre estos, se logré una tasa ovicida de 100% usando los siguientes compuestos de la invencion: Compuestos Nos.
1a-15 a 1a-19, 1a-24, 1a-28, 1a-45, 1a-46, 1a-50, 1a-51, 1a-53, 1a-62, 1a-69, 1a-70, 1a-75 a 1a-77, 1a-99, 1a-100,
1a-106, 1a-108, 1a-127, 1a-173, 1a-174, 1a-200 a 1a-208, 1a-210 a 1a-214, 1a-216, 1a-224 a 1a-234, 1a-236, 1a-
240, 1a-242, 1a-247, 1a-249, 1a-251 a 1a-254, 1a-256 a 1a-258, 1a-261 a 1a-277, 1a-297 a 1a-306, 1b-4, 1b-31 a
1b-41, 1b-43 a 1b-47, 1b-49, 1b-57, 1b-59 a 1b-61, 1d-6, 1d-41, 1f-3, 1f-6, and 1f-38 a 1f-40.

Ejemplo 3 de Ensayo. Ensayo en acaros rojos de citricos

Una copa de plastico (nombre comercial: KP-120, fabricada por Konoike Plastic Co., Ltd., Iwata) se llen6é con agua
del grifo, y se cubrié con una tapa que tiene un corte de entalladura en ella. Sobre la tapa s e colocé un trozo de
tejido no tejido (4,5 x 5,5 cm) que tiene una ranura de alrededor de 4 cm de | ongitud, siendo la r anura paralela al
lado mas lar go del teji do a u na distancia de 1 cm desd e el bor de. La p orcién del te jido de alr ededor de 4 cm de
longitud y 1 cm de anchura se suspendié dentro de la copa de plastico a través de la entalladura. Se colocé una hoja
de Citrus aurantium (3 cm x 3 cm) con la c ara boca arriba sobre el te jido no tejid o suficientemente empapado. Para
evitar el secado y el escape de los acaros, la hoja se cubrié con un papel de filtro (diametro: 5 cm, No. 2, Advante c
Toyo Kaisha, Ltd.) que tiene un orificio de 2,4 cm de diam etro, y se rode 6 de una marafa (Fujitangle). Después, se
liberaron 10 &caros rojos de citricos hembras adultos sobre la hoja de Citrus aurantium en la copa. Al dia siguiente,
se pr epard una formu lacion acaric ida q ue conti ene u n compuesto d e la invencién (100 ppm) af adiendo una
disolucion acuosa de Sorpol 355 (fabricado por Toho Kagagu Co., Ltd.) a una d isolucion de acetona que contiene el
compuesto d e la i nvencion. Se pulverizadon 4 ml de la formulaciéon ac aricida so bre la hoja con una pistola de
pulverizacién (“PB-308 Piece Bon”, Olympos, Osaka; 1 kgf/cmz). La hoja se seco al aire, y después se colocé en una
camara termostatica (25+2°C, 16L8D). La mortalidad de los acaros roj os de citricos he mbras adultos se determiné
dos dias después de la pulverizacion.

En este Ejemplo de Ensayo, los siguientes compuestos de la invencién se usaron como compuestos de e nsayo:
Compuestos Nos. 1a-15 a 1a-19, 1a-28, 1a-45, 1a-51, 1a-62, 1a-70, 1a-75, 1a-76, 1a-99, 1a-100, 1a-106, 1a-108,
1a-127, 1a-173, 1a-174, 1a-200, 1a-201, 1a-203, 1a-206 a 208, 1a-213, 1a-224, 1a-226, 1a-228, 1a-266, 1a-267, 1a-
297, 1a-298, 1a-301, y 1f-6. Como resultado, se logré una mortalidad de 100% mediante todos los compuestos de
ensayo de la invencion.

Ejemplo 4 de Ensayo. Ensayo en &caros arafia de Kanzawa

Una copa de plastico (nombre comercial: KP-120, fabricada por Konoike Plastic Co., Ltd., Iwata) se llené con agua
del grifo, y se cubrié con una tapa que tiene un corte de entalladura en ella. Sobre la tapa s e colocé un trozo de
tejido no tejido (4,5 x 5,5 cm) que tiene una ranura de alrededor de 4 cm de | ongitud, siendo la r anura paralela al
lado mas lar go del teji do a u na distancia de 1 cm desd e el bor de. La p orcién del te jido de alr ededor de 4 cm de
longitud y 1 cm de anchura se suspendié dentro de la copa de plastico a través de la entalladura. Se colocé una hoja
de frijol rojo (3,5 x4,5 cm) con la parte trasera boca arriba sobre el tejido no tejido suficientemente emp apado.
Después, se liberaron 20 acaros arafia de Kanza wa hembras adultos sobre la hoja de frijol rojo en la copa. Al dia
siguiente, se pulverizaron sobre la hoja con una pistola de p ulverizacién (PB-308 Piece Bon, Ol ympos, Osaka; 1
kgf/cmz) 4 ml de una formulacién acaricida que contiene un compuesto de ensayo (100 ppm), que se prepar6 segun
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el Ejemplo 1 de Ensayo. La hoja se sec6 al aire, y después se colocd en una camara termostatica (25+2°C, 16L8D).
La mortalidad de los acaros arafia de Kanzawa hembras adultos se determiné dos dias después de la pulverizacion.

En este Ejemplo de Ensayo, los siguientes compuestos de la invencién se usaron como compuestos de e nsayo:
Compuestos Nos. 1a-17, 1a-70, 1a-76, 1a-108, 1a-200, 1a-201, 1a-206 a 1a-208, 1a-210, 1a-224 a 1a-227, 1a-229,
1a-266, 1a-267, 1a-297, 1a-298 y 1a-301. Como resultado, se logr 6 una mortalidad de 10 0% mediante todos los
compuestos de ensayo de la invencion, excepto para el Compuesto No. 1a-210 (mortalidad: 91%).

Ensayo 1 Comparativo. Ensayo en &caros enrofiadores de citricos

Una copa de plastico (nombre comercial: KP-120, fabricada por Konoike Plastic Co., Ltd., Iwata) se llen6é con agua
del grifo, y se cubrié con una tapa que tiene un corte de entalladura en ella. Sobre la tapa s e colocé un trozo de
tejido no tejido (4,5 x 5,5 cm) que tiene una ranura de alrededor de 4 cm de | ongitud, siendo la r anura paralela al
lado mas lar go del teji do a u na distancia de 1 cm desd e el bor de. La p orcidn del te jido de alr ededor de 4 cm de
longitud y 1 cm de anchura se suspendié dentro de la copa de plastico a través de la entalladura. Se colocé una hoja
de Citrus aurantium (3 cm x 3 cm) con la c ara boca arriba sobre el te jido no tejido suficientemente empapado. Para
evitar el secado y el escape de los acaros, la hoja se cubri6 con un papel de filtro (diametro: 5 cm, No. 2, Advante c
Toyo Kaisha, Ltd.) qu e tiene dos orificios de 10 cm d e diametro. Una hoja sobre la que se criaron |los acaros
enrofiadores de citricos s e corté en trozos con un sacacorchos (diametro: 2 mm), y los trozos de hoja se colocaron
con la cara boca a rriba sobre la hoja de Citrus aurantium sobre el tejido no tejido. Al dia siguiente, se retiraron los
trozos de ho ja secos. Se com probo el movi miento de los acaros enrofadores, y se eliminaron los ac aros que solo
mostraron un movimiento ligero en la hora de Citrus aur antium. P osteriormente, se pulverizaron sobre la hoja con
una pistola de pulverizacion (PB-308 Piece Bon, Olympos, Osaka; 1 kgficm?) 4 ml de un a formulacién acaricida que
contiene un compuesto de ensayo (100 ppm o0 20 ppm), que se preparo segun el Ejemplo 1 de Ensayo. La hoja se
seco al aire, y despué s se colocd enunaca mara termostatica (25 +2°C, 16L 8D). La mortal idad de los ac aros
enrofadores de citricos se determiné dos dias después de la pulverizacion.

En este Ejemplo de Ensayo, los siguientes compuestos de la invencién se usaron como compuestos de e nsayo:
Compuestos Nos. a-19, 1a-26, 1a-86, 1a-126, y 1e-3. Para comparacion, se usé el Compuesto 1-92 (Compuesto A),
el C ompuesto 2-8 2 (C ompuesto B), y el C ompuesto 5-9 7 (C ompuesto C)d escritose ne | documento
WO 2005/095380 (Documento 1 de Patente).

0-n-C3H7
N=
Compuesto A
P FsC 0 N—\ / CFs
O—n-C3H7
N=
o to B
ompuesto FSC 0 N \ / CF3
0-n-C3H7
Compuesto C N—
F3C 0 N \ / CF3
Tabla 67
Compuesto de Ensayo Mortalidad de insectos (%)
100 ppm 20 ppm
Compuesto de la 1a-19 100 94
invencion 1a-26 100 67
1a-86 100 80
1a-126 100 88
1e-3 95 75
Compuesto comparativo Compuesto A 7 0
Compuesto B 68 0
Compuesto C 54 0
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REIVINDICACIONES

1. Compuesto de N-piridilpiperidina, un N-6xido del mismo, o sales de estos compuestos, estando r epresentado el
compuesto de N-piridilpiperidina mediante la Férmula (1)

10
lf R7 R® R®
1
N N=2 R,
i\ X N (1)
W
(R ), g R R

enlaque R es un atomo de halé geno, un grup o haloalquilo de C 1.4, un grup o ciano, un grup o nitro, o un gru po
alcoxicarbonilo de C1.4;

Rz, R3, R4, R5, Re, R7, Rs, y R® son cada uno, independientemente, un atomo de hi drégeno o un gr upo alquilo de
Ci4;

cada pareja de R? y R®, y R* y R® puede unirse para formar un grupo alquileno de C1.4;

R es un atomo de hidrégeno; un grupo alquilo de C1.20; un grupo cicloalquilo de Cs.g; un grupo alquenilo de Cy; un
grupo alquinilo de Cz.6; un grupo haloalquilo de C+.6; un grupo haloalquenilo de Cz.; un grupo alquilcarbonilo de C1.;
un gru po alc oxicarbonilo de C1.5; un grupo be nzoilo (o pcionalmente sustituido en el grupo fenilo con uno a cinco
atomos de halégeno); un grupo fenilo (opcionalmente sustituido en el anillo fenilico con uno o mas s ustituyentes,
seleccionandose cada uno independientemente del grupo que consiste en haldgeno, alquilo de C1.4, y haloalquilo de
C1.4); un grup o heter ociclico (opcio nalmente sustituid o e n el a nillo heterociclico con uno o m as s ustituyentes,
seleccionandose cada uno independientemente del grupo que co nsiste en haldgeno, alquilo de C 1.4, haloalquilo de
C1.4, y grupos heterociclicos opcionalmente sustituidos); o un grupo alquilo de C1.4 opcionalmente sustituido con uno
0 mas sustitu yentes, seleccionandose cada uno i ndependientemente del grupo que consiste en cicloalquilo de Csg
opcionalmente sustituido ¢ on halo geno ciano, nitro, formi lo, alco xi de C4,, haloa lcoxi de C 1.4, benC|IOX| fenoxi,
-CON(R12)(R13) (en el que R" y R'® son cada uno, independientemente, un grupo alquilo de C1.4, 0 R y R’ pueden
unirse para formar un gr upo alquileno de C».7), fenilo (opcionalmente sustituido en el anillo fenilico con uno o m as
atomos de haldgeno), y gr upos heterociclicos (opcionalmente sustituidos en el anillo heterociclico con uno o mas
grupos alquilo de C1.4);

R es un atomo de halégeno, un grupo alquilo de C+.6, un grupo haloalquilo de C1.4, un grupo hidroxialquilo de C1.4,
un grupo alcoxicarbonilo de C1.4, un grupo alquncarbonllo de C1 -4, Un grupo mono o di(alquil C4.4)aminocarbonilo, un
grupo nitro, un grupo ciano, un grupo formilo, C(R ) NO(R )(en el que R es un atomo de hidrégeno o un grupo
alquilode C 14,y R"es un atomode hidrégeno, un grupo alquilode C14, 0 un grupo b encilo), un grupo fenilo
(opcionalmente sustituid o enel anillo fenilicoco n unoom as sustit uyentes, selecci onandose cad a u no
independientemente d el grupo g ue c onsiste en halégeno, alq uilod e Cis, halo alquilo de Ci.4, alc oxide C 1.,
haloalcoxi de C1.4, alquiltio de C 14, ciano, y nitro), o un grupo heterociclico (opcionalmente sustituido en el a nillo
heterociclico con uno o m as sustituyentes, seleccionandose cada uno independientemente del grupo que c onsiste
en haldgeno, alquilo de C1.4, y haloalquilo de C1.4);

X es un atomo de oxigeno, un atomo de azufre, 0 -SO»-;

m es unnum eroenterode 1a4, ycuandomesunn uUmeroentero de2omas,| os R' pue den ser igua les o
diferentes; y

n es un numero enterode 1 6 2, y cuando n es 2, los dos R" pueden ser iguales o diferentes.

2. Compuesto de N-piridilpiperidina, un N-6 xido del mismo, o sales de est os compuestos segun Ia reivindicacion 1,
en el que el compuesto de N-piridilpiperidina se re presenta mediante |la Férmula (1) enla que R'esunatomode
halégeno, un grupo haloalquilo de C1.4, un grupo ciano, o un grupo nitro.

3. Compuesto de N-piridilpiperidina, un N-6xido del mismo, o sales de estos compuestos segun la re|V|nd|caC|on 16
2, en el que el compuesto de N-piridilpiperidina se representa mediante la Férmula (1), en la que R es un atomo de
hidrégeno; un grupo a Iquilo de C 120; un grupo a Iquenilod e C 2.6; un gru po ha loalquilo de C 1.; un grupo

alquilcarbonilo de Cy.; un gr upo alcoxicarbonilo de C 1.6; un gru po b enzoilo (opcionalmente sustituido en el gru po
fenilo con uno a cinco atomos de halégeno); un grupo fenilo (opcionalmente sustituido en el anillo fenilico con uno o
mas sustituyentes, seleccionandose cada uno independientemente del grupo que consiste en halégeno y haloalquilo
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de C 1.4); un grupo heterociclico (o pcionalmente s ustituido en el anillo heterociclico con uno o mas sustituyentes,
seleccionandose cada uno independientemente del grupo que co nsiste en halégeno, alquilo de C 4.4, haloalquilo de
C14,y grupos heterociclic os opcio nalmente sustitui dos); o un gr upo alquilo de C1.4 sustituid o co n un o o mas
sustituyentes, seleccionandose cada uno independientemente del grupo que consiste en grupo formilo, alcoxi de C 1.
6, fenilo (opcionalmente sustituido en el anillo fenilico con uno o mas ato mos de hal 6geno), y grupos heterociclicos
(opcionalmente sustituidos en el anillo heterociclico con uno o mas grupos alquilo de C1.4).

4. Compuesto de N-piridilpiperidina, un N-6 xido del mismo, o sales de est os compuestos segun Ia reivindicacion 1,
en el que el compuesto de N-piridilpiperidina se representa mediante la Férmula (1), en la que R"" es un atomo de
halégeno, un grupo alq uilo de C 16, un grupo h aloalquno de C 14, un grupo h idroxialquilo de C 1.4, un grupo
alcoxicarbonilo de C 1.4, un gr upo formilo, -C(R ) NO(R (enelque R™ es un atomo de hidr 6égeno, y R™es un
atomo de hidrégeno o un grupo alquilo de C+.4), un grupo fenilo (opcionalmente sustituido en el anillo fenilico con uno
0 méas sustituyentes, seleccionandose cada uno independientemente del grupo que consiste en halégeno, alquilo de
C1.6, haloalquilo de C 1.4, alcoxi de C 1.6, haloalcoxi de C 1.4, alquiltio de C 1.4, ciano, y nit ro) o grupos heterociclicos
(opcionalmente sustituidos en el anillo heterociclico con uno o mas atomos de halégeno).

5. Compuesto de N-piridilpiperidina, un N-6 xido del mismo, o sales de est os compuestos segun | a reivindicacion 1,
en el que el compuesto de N-piridilpiperidina se re presenta mediante la Férmula (1), enla que X es un atomo de
oxigeno.

6. Método para producir un compuesto de N-piridilpiperidina, un N-6xido del mismo, o sales de estos compuestos,
estando representado el compuesto de N-piridilpiperidina mediante la Férmula (1)

10
R
| R7 R® R°
' N= R
\..I._/ X NN\ 4 (1)
(Ru) 3 4 3%2
n R*RR

enlaque R" es un atomo de halé geno, un grup o haloalquilo de C 1.4, un grup o ciano, un grup o nitro, o un gru po
alcoxicarbonilo de C1.4;

Rz, R3, R4, R5, Re, R7, Rs, y R®son cada uno, independientemente, un atomo de hi drégeno o un gr upo alquilo de
Ci4;

cada pareja de R? y R®, y R* y R® puede unirse para formar un grupo alquileno de C1.;

R es un atomo de hidrégeno; un grupo alquilo de C1.20; un grupo cicloalquilo de Cs.g; un grupo alquenilo de Cy6; un
grupo alquinilo de Cz.6; un grupo haloalquilo de C1.6; un grupo haloalquenilo de Cz.6; un grupo alquilcarbonilo de C1.;
un gru po alcoxicarbonilo de C+6; un grupo be nzoilo (o pcionalmente sustituido en el grupo fenilo con uno a cinco
atomos de haldégeno); un grupo fenilo (opcionalmente s ustituido en el anillo fenilico con uno o mas s ustituyentes,
seleccionandose cada uno independientemente del grupo que consiste en halégeno, alquilo de C1.4, y haloalquilo de
C1.4); un grup o heter ociclico (opcio nalmente sustituid o e n el a nillo heterociclico con uno o m as s ustituyentes,
seleccionandose cada uno independientemente del grupo que co nsiste en halégeno, alquilo de C 4.4, haloalquilo de
C14,y grupos heterociclic os opcio nalmente sustitui dos); o un gr upo alquilo de C1.4 sustituid o co n un 0 o mas

sustituyentes, selecci onandose cada un o ind ependientemente del grupo que consiste en cicloalquilo de Csg
opcionalmente sustituido ¢ on halo geno ciano, nitro, formi lo, alco xi de C4,, haloa lcoxi de C 1.4, benC|IOX| fenoxi,
-CON(R™)(R™) (en el que R™ y R son cada uno, independientemente, un grupo alquilo de C14, 0 R'?y R"® pueden
unirse para formar un gr upo alquileno de C».7), fenilo (opcionalmente sustituido en el anillo fenilico con uno o m as
atomos de haldgeno), y gr upos heterociclicos (opcionalmente s ustituidos en el anillo heterociclico con uno o mas
grupos alquilo de C1.4);

R" es un atomo de halégeno, un grupo alquilo de C+.6, un grupo haloalquilo de C1.4, un grupo hidroxialquilo de C1.4,
un grupo alcoxicarbonilo de C1.4, un grupo alquilcarbonilo de C1.4, un grupo mono- o di(alquil C1.4)aminocarbonilo, un
grupo nitro, un grupo ciano, un grupo formilo, -C(RM) NO(R15) (en el que R es un atomo de hidrégeno o un grupo
alquilode C 14,y R"es un atomode hidrégeno, un grupo alquilode C14, 0 un grupo b encilo), un grupo fenilo
(opcionalmente sustituid o enel anillo fenilicoco n unoom as sustit uyentes, selecci onandose cad au no
independientemente d el grupo g ue c onsiste en halégeno, alq uilod e Cis, halo alquilo de Ci.4, alc oxide C 1.4,
haloalcoxi de C1.4, alquiltio de C 14, ciano, y nitro), o un grupo heterociclico (opcionalmente sustituido en el a nillo
heterociclico con uno o m as sustituyentes, seleccionandose cada uno independientemente del grupo que c onsiste
en haldégeno, alquilo de C1.4, y haloalquilo de C1.4);
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X es un atomo de oxigeno, un atomo de azufre, 0 -SO»-;

m es un numero entero de 1 a4, y cuando mes un nimero enterode 2omas, los m R’ pueden seriguales o
diferentes;

n es un numero enterode 1 6 2, y cuando n es 2, los dos R" pueden ser iguales o diferentes.

comprendiendo el método hacer reaccionar un compuesto pirazélico representado mediante la Férmula (2)

RlO

|
N

N“l"?_ b (@)
®'"M,

en la que R'" R", y n son como se definen anteriormente, X" es un atomo de halégeno, un grupo metanosulfoniloxi,
un gru po trifluorometanosulfoniloxi, un grupo p-tol uenosulfoniloxi, un grupo metiltio, un grup o meta nosulfonilo, un
grupo hidroxi, o un grupo mercapto

con un compuesto piperidinico representado mediante la Férmula (3)

6R7 RS R
1
2R N:‘-\/(R )m
X 5 N_U (3)
R R® R?

enlaque R1, R2, R3, R4, R5, RG, R7, Rs, Rg, y m son como se definen anteriormente, y X% es un grupo hidroxi o un
grupo mercapto.

7. Método para producir un compuesto de N-piridilpiperidina, un N-6xido del mismo, o sales de estos compuestos,
estando representado el compuesto de N-piridilpiperidina mediante la Férmula (1)

16
R
| R R R
N/N> R N='\/(R1)m
\\_IZ/"‘XR NM (1)
11
R ), R B° R

enlaque R'"es un atomo de hald geno, un grup o haloalquilo de C 1.4, un grup o ciano, un grup o nitro, o un gru po
alcoxicarbonilo de C14;

R2, R3, R4, RS, RG, R7, RB, y R® son cada uno independientemente un atomo de hidrégeno o un grupo alquilo de C1.4;
cada pareja de R? y RS, y R* y R® puede unirse para formar un grupo alquileno de C1.;

R' es un atomo de hidrégeno; un grupo alquilo de C1.20; un grupo cicloalquilo de Cs.s; un grupo alquenilo de Cy; un
grupo alquinilo de C2.6; un grupo haloalquilo de C+.6; un grupo haloalquenilo de C2.; un grupo alquilcarbonilo de C1.;
un gru po alc oxicarbonilo de C 1.6; un grupo be nzoilo (o pcionalmente sustituido en el grupo fenilo con uno a cinco
atomos de haldgeno), un grupo fenilo (opcionalmente sustituido en el anillo fenilico con uno o mas s ustituyentes,
seleccionandose cada uno independientemente del grupo que consiste en haldégeno, alquilo de C1.4, y haloalquilo de
C1.4); un grup o heter ociclico (opcio nalmente sustituid o e n el a nillo heterociclico con unoom as s ustituyentes,
seleccionandose cada uno independientemente del grupo que co nsiste en halégeno, alquilo de C 1.4, haloalquilo de
C14,y grupos heterociclic os opcio nalmente sustitui dos); o un gr upo alquilo de C1.4 sustituid o co n un 0 o mas

sustituyentes, selecci onandose cada un o ind ependientemente del grupo que consiste en cicloalquilo de Casg
sustituido con halégeno, ciano, nitro, formilo, alcoxi de C 1., haloalcoxi de C1., benciloxi, fenoxi, -CON(R'?)(R"®) (en
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el que R™ y R" son cada uno independientemente un grupo alquilo de C14, 0 R y R se pueden unir para formar
un grupo alquileno de C,.7), fenilo (opcionalmente sustituido en el anillo fenilico con uno o mas atomos de halégeno),
y grupos heterociclicos (opcionalmente sustituidos en el anillo heterociclico con uno o mas grupos alquilo de C1.4);

5 R es un atomo de halégeno, un grupo alquilo de C1.6, un grupo haloalquilo de C1.4, un grupo hidroxialquilo de C.4,
un grupo alcoxicarbonilo de C1.4, un grupo alquilcarbonilo de C1.4, un grupo mono- o di(alquil C14)aminocarbonilo, un
grupo nitro, un grupo ciano, un grupo formilo, -C(R14)=NO(R15) (en la que R™ es un atomo de hidrégeno o un grupo
alquilode C 14,y R"es un atomode hidrégeno, un grupo alquilode Cy.4, 0 un grupo b encilo), un grupo fenilo
(opcionalmente sustituid o enel anillo fenilicoco n unoom as sustit uyentes, selecci onandose cad au no

10 independientemente d el grupo q ue c onsiste en haldgeno, alq uilo d e Ci, halo alquilo de C14, alc oxi de C 1.,
haloalcoxi de C1.4, alquiltio de C 14, ciano, y nitro), o un grupo heterociclico (opcionalmente sustituido en el a nillo
heterociclico con uno o m as sustituyentes, seleccionandose cada uno independientemente del grupo que c onsiste
en halégeno, alquilo de C1.4, y haloalquilo de C1.4);

15 X es un atomo de oxigeno, un atomo de azufre, 0 -SO»-; y

m es un numero entero de 1 a4, y cuando mes un nimero enterode 2omas, los m R' pueden seriguales o
diferentes;

20 n es un nimero entero de 1 6 2, y cuando n es 2, los dos R" pueden ser iguales o diferentes;

comprendiendo el método hacer reaccionar un compuesto pirazélico representado mediante la Férmula (4)

10
R
N
PR
N 2
11
(R' )
25
en la que R R", y n son como se definen anteriormente, y X2 es un grupo hidroxi o un grupo mercapto
con un compuesto piperidinico representado mediante la Férmula (5)
7T 8 9
] R R R
1
R N—/‘ (R )m
x° N
. (5)
R 7N\
R* R® R
30
enlaque R1, RZ, R3, R4, RS, RG, R7, R8, Rg, y m son como se definen anteriormente, y X3 es un atomo de halégeno,
un grupo metanosulfoniloxi, un grupo trifluorometanosulfoniloxi, un grupo p-toluenosulfoniloxi, un grupo metiltio, o un
grupo metanosulfonilo.
35
8. Método para producir un compuesto de N-piridilpiperidina, un N-6xido del mismo, o sales de estos compuestos,
estando representado el compuesto de N-piridilpiperidina mediante la Férmula (1)
10
R 7 8 9
| 5 R R R
N R 1
N\ ) ¢ . N N (R
Y7 N\ 7 W
11
4
(R ), R R R2
40

enlaque R' es un atomo de halé geno, un grup o haloalquilo de C 1.4, un grup o ciano, un grup o nitro, o un gru po
alcoxicarbonilo de C1.4;

R2, R3, R4, RS, RG, R7, RB, y R® son cada uno independientemente un atomo de hidrégeno o un grupo alquilo de C1.4;
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cada pareja de R? y R®, y R* y R® puede unirse para formar un grupo alquileno de C1.4;

R es un atomo de hidrégeno; un grupo alquilo de C1.20; un grupo cicloalquilo de Cs.g; un grupo alquenilo de Ca.6; un
grupo alquinilo de C2.¢; un grupo haloalquilo de C1.; un grupo haloalquenilo de C2.s; un grupo alquilcarbonilo de C1.;
un gru po alc oxicarbonilo de C 1.6; un grupo be nzoilo (o pcionalmente sustituido en el grupo fenilo con uno a cinco
atomos de halégeno), un grupo fenilo (cada uno opcionalmente sustituido independientemente en el anillo fenilico
con uno o mas sustitu yentes, seleccionados del grupo que consiste en un atomo de hal 6geno, alquilo de C 14,y
haloalquilo d e C 14); un grupo heter ociclico (opci onalmente sustituid o en el a nillo h eterociclicoconunooma s
sustituyentes, seleccionandose cada uno independientemente del grupo que consiste en halégeno, alquilo de C1.4,
haloalquilo de C1.4, y grupos heterociclicos opcionalmente sustituidos); o un grupo alquilo de C 1.4 sustituido con uno
0 mas sustitu yentes, seleccionandose cada uno i ndependientemente del grupo que consiste en cicloalquilo de C3.s
opcionalmente sustituido ¢ on halo g;eno, ciano, nitro, formi lo, alco xi de C4., haloa lcoxi de C 1.4, bencilox i, fenoxi,
-CON(R™)(R™) (en el que Ry R™ son cada uno independientemente un grupo alquilo de C14, y Ry R" pueden
unirse para formar un gr upo alquileno de C,.7), fenilo (opc ionalmente sustituido en el anillo fenilico con uno o m as
atomos de haldgeno), y gr upos heterociclicos (opcionalmente s ustituidos en el anillo heterociclico con uno o mas
grupos alquilo de C1.4);

R" es un atomo de halégeno, un grupo alquilo de C+., un grupo haloalquilo de C1.4, un grupo hidroxialquilo de C1.4,
un grupo alcoxicarbonilo de C1.4, un grupo alquilcarbonilo de C1.4, un grupo mono- o di(alquil C14)aminocarbonilo, un
grupo nitro, un grupo ciano, un grupo formilo, -C(R")=NO(R") (en el que R es hidrégeno o alquilo de C14, y R™ es
hidrégeno, alquilo de C+.4, o bencilo), un grupo fenilo (opcionalmente sustituido en el anillo fenilico con unooma s
sustituyentes, seleccionandose cada uno independientemente del grupo que consiste en halégeno, alquilo de C .,
haloalquilo de C 1.4, alcoxi de C 16, haloalcoxi de C 1.4, alquiltio de C 1.4, ciano, y nitro), o u n grupo heterociclico
(opcionalmente sustituid o e n el an illo he terociclico co n uno o mas sustitu  yentes, seleccionandose cada u no
independientemente del grupo que consiste en halégeno, alquilo de C1.4, y haloalquilo de C1.4);

X es un atomo de oxigeno, un atomo de azufre, 0 -SO»-;

m es un numero entero de 1 a4, y cuando mes un numero enterode 2o mas, los m R’ pueden seriguales o
diferentes;

n es un numero entero de 1 6 2, y cuando n es 2, los dos R" pueden ser iguales o diferentes);

comprendiendo el método hacer reaccionar un compuesto piperidinico representado mediante la Férmula (6)

RIO
1|\f 6R7 R R°
Ny R
[ e NH (6)
R R 1,32
i R*" R° R

en la que Rz, R3, R4, R5, RG, R7, RS, Rg, Rm, R”, X, y n son como se definen anteriormente

con un compuesto piridinico representado mediante la Férmula (7)

Iy,
N—"\-'.i £ R e
X3 /( )m
N\ / (7)
enla que R’ y m son como se definen anteriormente, y X3 es un atomo de halégeno, un grupo metanosulfoniloxi, un
grupo trifluorometanosulfoniloxi, un grupo p-toluenosulfoniloxi, un grupo metiltio, o un grupo metanosulfonilo.

9. Agente de control de plagas que comprende como principio activo el compuesto de N-piridilpiperidina, N-oxido del
mismo, o sales de estos compuestos segun cualquiera de las reivindicaciones 1 a 5.

10. Agente de control de plagas segun la reivindicacion 9, que es un acaricida.
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