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DESCRIPCION
Pirazoles biciclicos fungicidas
Campo de la invencion

Esta invencion se refiere a ciertos pirazoles biciclicos, a sus N-6xidos, sales y a composiciones, y a procedimientos
de su uso como fungicidas.

Antecedentes de lainvencién

El control de enfermedades de plantas provocadas por patdgenos fungicos de plantas es extremadamente
importante para alcanzar una alta eficacia de cultivo. El dafio de las plantas por enfermedades en cultivos de plantas
ornamentales, de hortalizas, de cereales y de frutales puede causar una reduccion significativa en la productividad y,
de este modo, dar lugar a mayores costes para el consumidor. Hay muchos productos disponibles de forma
comercial para estos fines, pero continda la necesidad de nuevos compuestos que sean mas eficaces, menos
costosos, menos téxicos, mas inocuos desde el punto de vista medioambiental o que tengan diferentes sitios de
accion.

Se han descrito previamente ciertos pirazoles biciclicos. La publicacion de patente internacional WO 02/094833
describe derivados de pirrol de Férmula i como agentes anticancerosos

(R3)
3 k><__\N/N

X \ R1
o

en la que, inter alia, el anillo que contiene X es un anillo saturado de cinco o seis miembros; X es C, 00 S; Rz es
independientemente, H o alquilo; k es 1 a 8; R1 es fenilo no sustituido o sustituido y R2 es pirimidina opcionalmente
sustituida con alcoxi y alquilamino.

El documento EP 0531901 describe derivados de pirazol que son moduladores de interleucina-1 y del factor de
necrosis tumoral.

El documento WO 02/094833 describe derivados de pirazol como inhibidores de la transduccién de la sefial TGF-
beta.

BIOORGANIC & MEDICINAL CHEMISTRY LETTERS, PERGAMON,

ELSEVIER SCIENCE, GB, Vol. 14, n° 19, 4 de octubre de 2004, paginas 4945-4948 describe inhibidores de la
sintesis de citocinas basados en 4-aril-5-pirimidilo de la produccién de TNF-qa, que contienen un nicleo heterociclico
de pirazol biciclico.

El documento WO 97/02262 describe pirimidinonas fungicidas.
Compendio de lainvencion

Esta invencién se refiere a compuestos de Férmula 1 (incluyendo todos los isébmeros geométricos y
estereoisomeros), N-6xidos y sales de los mismos, a composiciones agricolas que los contienen y a su uso como
fungicidas:
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se toma junto con los &tomos de nitrdgeno y carbono enlazantes
contiguos (que se identifican con "1" y "5" respectivamente) formando
un anillo heterociclico no aromatico condensado de 5 a 7 miembros,
incluyendo los miembros de anillo, ademas de los atomos de nitrdgeno
y carbono enlazantes conti%uos, seleccionados del grupo que consiste
en C(RY)2, O, S, NR?, -C(R)=C(R?-, -C(R?=N-, -N=N-, C(=0), C(=S),
C(=NR%), S(=0),(=NR* y SiR®R*;

es independientemente H, halégeno, ciano, hidroxi, -CHO, -NHCHO, -
N3, -N=C=0, -N=C=S, -SH, -C(=O)NH2, -C(=O)NHCN, -C(=O)OR®, -
C(=O)NHOR®, alquilo C;-Cs, alquenilo C,-Cs, alquinilo C»-Cs,
cicloalquilo C3-Cs, halocicloalquilo C3-Cs, cicloalquenilo C3-Ce,
haloalquilo C;-Cs, alcoxi C1-Cs, haloalcoxi C1-Cs, cicloalcoxi C3-Cs,
alqueniloxi  C»-Cs, haloalqueniloxi  C3-Cs, alquiniloxi  C»-Cs,
alquilcarbonilo C»-Cs, alquilcarboniloxi C,-Cs, haloalquilcarboniloxi Co-
Cs, alcoxicarbonilalcoxi C3-Cs, alquiltio C;-Cs, haloalquiltio C1-Cs,
cicloalquiltio C3-Ce, alquil(tiocarbonilo) C»-Cs, alquiltio(tiocarbonilo) C,-
Cs, alquilsulfinilo C1-Cs, haloalquilsulfinilo C1-Cs, cicloalquilsulfinilo Cs-
Cs, alquilsulfonilo C4-Cs, haloalquilsulfonilo C1-Cs, cicloalquilsulfonilo Cs-
Cs, trialquilsillo C3-Cs, halotrialquilsililo C3-Cs, alquilamino C;-Cs,
haloalquilamino C;-Cs, cicloalquilamino Cs-Cs, dialquilamino C»-Cs 0
halodialquilamino Cs3-Cs; 0

unidos a atomos de carbono de anillo adyacentes se toman juntos
formando un anillo carbociclico o heterociclico condensado de 5 a 7
miembros, opcionalmente  sustituido con 1-3  sustituyentes
seleccionados de alquilo C;-C4, haloalquilo C;-C4, alcoxi Ci-Ca,
haloalcoxi C1-C4, halégeno, hidroxi, amino, ciano y nitro;

es independientemente H, -CN, -C(=O)NH,, -C(=O)NHCN, -CHO, -
NHCHO, -C(=0)OR®, -C(=0)NHOR®, hidroxi, alquilo C1-Cs, alquenilo
C,-Cs, alquinilo C,-Cs, cicloalquilo Cs-Cs, halocicloalquilo Cs3-Ce,
cicloalquenilo Cs3-Cs, cicloalquilalquilo C4-Cio, alquilcicloalquilo C4-Cy,
alquilcicloalquilalquilo Cs-C7, haloalquilo C;-Cs, alquilcarbonilo C,-Cs,
haloalquilcarbonilo C,-Cs, cicloalquilcarbonilo Cs-C-, alcoxicarbonilo C,-
Cs, haloalcoxicarbonilo C,-Cg, cicloalcoxicarbonilo C4-Cy,
alcoxialquilcarbonilo C3-Cg, alcoxialcoxicarbonilo C3-Cg,
(alquiltio)carbonilo C,-Cs, alcoxi(tiocarbonilo) C,-Cs, alquil(tiocarbonilo)
C,-Cs, alquiltio(tiocarbonilo) C,-Cs, alquilaminocarbonilo  C»-Ceg,
cicloalquilaminocarbonilo  Cs-C;,  dialquilaminocarbonilo ~ C3-Cs,
alquilamino(tiocarbonilo) C»-Ces, dialquilamino(tiocarbonilo) C3-Cse,
alcoxi(alquil)aminocarbonilo C3-Cs, alcoxi Ci-Cs, haloalcoxi C;-Cs,
alquiltio C1-Cs, haloalquiltio C1-Cs, cicloalquiltio C3-Cs,
alquilaminosulfonilo C;-Cs, trialquilsililo Cs-Cs o halotrialquilsililo C3-Cs;

es independientemente H, ciano, amino, hidroxi, alquilo C;-Ce,
cicloalquilo Cs-Cip, alquilcarbonilo C;-Cg, haloalquilcarbonilo C;-Cs,
alcoxi C1-Cg, fenilo o benzoilo;

es independientemente alquilo C;-Cs, alquenilo C»-Cs, alquinilo C,-Cs,
cicloalquilo C3-Cs, halocicloalquilo Cs3-Cs, cicloalquilalquilo Cas-Co,

3
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alquilcicloalquilo C4-C-, alquilcicloalquilalquilo Cs-C7, haloalquilo C;-Cs,
alcoxi C1-Cs 0 haloalcoxi C;1-Cs;

es independientemente H, alquilo C1-Cs, haloalquilo C;1-Cs, cicloalquilo
Cs-Cs, cicloalquilalquilo C4-Cy7, alquilcicloalquilo C4-C7 o bencilo;

es independientemente alquilo C1-Cs, haloalquilo C1-Cs, cicloalquilo Cs-
Cs, cicloalquilalquilo C4-C7 o alquilcicloalquilo C4-Cy;

es un anillo fenilo o heteroaromético de 5 o 6 miembros o un sistema de
anillos biciclico naftalenilo o heteroaromético de 8 a 10 miembros, cada
anillo o sistema de anillos opcionalmente sustituido con hasta 5
sustituyentes seleccionados independientemente de R’ en miembros
de anillo atomo de carbono y R® en miembros de anillo 4tomo de
nitrégeno; o

es un anillo carbociclico o heterociclico no aromatico de 5 o 6
miembros, que opcionalmente incluye miembros de anillo
seleccionados del grupo que consiste en C(=0), C(=S), C(=NR"),
SIR¥R® y S(=0),(=NR"),, cada anillo opcionalmente sustituido con 1 a
5 sustituyentes seleccionados inde&pendientemente de R’ en miembros
de anillo &omo de carbono y R® en miembros de anillo 4tomo de
nitrégeno;

es independientemente haldgeno, alquilo Ci-Cs, alquenilo C;-Cg,
alquinilo  C»-Cs, cicloalquilo  Cs-Cs, halocicloalquilo  C3-Cse,
alquilcicloalquilo C4-C7, haloalquilo C1-Cs, haloalquenilo C»-Cs, ciano,
nitro, alcoxi C1-Ce, haloalcoxi C1-Cs, alquiltio C1-Cs, alquilsulfinilo C1-Cs,
alquilsulfonilo C31-Cs, haloalquiltio Ci-Cs, haloalquilsulfinilo C;-Cs,
haloalquilsulfonilo C;-Cs, alquilamino C;-Cs, dialquilamino C»-Cs,
alquilcarbonilo C»-Cg, alcoxicarbonilo C,-Cs, alquilaminocarbonilo C,-Cs,
dialquilaminocarbonilo Cs3-Cs o trialquilsililo C3-Ce;

es alquilo C;-Cg;

es  -NRPR® NRV.NRMARP -OR2 N=CR¥RI®
NR10N=CR14aR’14b ' !

es independientemente H, alquilo C1-Cio, alquenilo C»-Cig, alquinilo C»-
Cio, haloalquilo C;-Cyo, haloalquenilo C3-Cio, haloalquinilo C3-Cio,
alcoxialquilo C»-C40, alcoxialcoxialquilo C3-Cio, alcoxialquenilo Cs3-Cig,
alcoxialquinilo C3-Cip, dialcoxialquilo Cs-Cio, trialcoxialquilo Cas-Cio,
haloalcoxialquilo C>-Cjo, alcoxihaloalquilo C»-Cio, haloalcoxihaloalquilo
C,-Cao, hidroxialquilo C1-Cig, cianoalquilo C,-Cio, alquiltioalquilo C2-Cio,

alquilsulfinilalquilo C2-Cip, alquilaminoalquilo C3-Cqo,
haloalquilaminoalquilo C3-Cao, cicloalquilaminoalquilo Cs5-Cio,
dialquilaminoalquilo C4-Cio, halodialquilaminoalquilo C4-Cao,
cicloalquil(alquil)aminoalquilo Ce-Cio, alquilcarbonilo C2-Ciyo,

haloalquilcarbonilo C,-Ci0, cicloalquilcarbonilo Cs-C1o, alcoxicarbonilo
C,-Ci0, haloalcoxicarbonilo C»-Cig, cicloalcoxicarbonilo C4-Cipg,

alcoxialquilcarbonilo C3-Cp, alcoxialcoxicarbonilo C3-Cio,
(alquiltio)carbonilo C2-Cao), alcoxi(tiocarbonilo) C2-Cio,
alquil(tiocarbonilo) C2-Cyo, alquiltio(tiocarbonilo) C2-Cio,

alquilaminocarbonilo  C»-Ci1o,  cicloalquilaminocarbonilo  C4-Cio,
dialquilaminocarbonilo  C3-Ci09,  alquilamino(tiocarbonilo)  C»-Cip),
dialquilamino(tiocarbonilo) Cs-Cio, alquilsulfonilaminocarbonilo C-Cio,
haloalquilsulfonilaminocarbonilo C,-C,o, alcoxi(alquil)aminocarbonilo Cs-
Cio, alcoxi C1-Cip, haloalcoxi C1-Cqg, cicloalcoxi Cs-Cio, alquilsulfonilo
C1-Co, haloalquilsulfonilo  C;-Cjo, cicloalquilsulfonilo C3-Cip,
alquilaminosulfonilo  C1-Cyo, dialquilaminosulfonilo C»-Cip 0 -
(CRISaRISb)let};

es independientemente H, alquilo C1-Cio, alquenilo C»-Cig, alquinilo C»-
Cio, haloalquilo C;3-Cio, haloalquenilo C»-Cio, haloalquinilo C3-Cio,
alcoxialquilo C2-C1o, alcoxialcoxialquilo C3-Ci0, alcoxialquenilo Cs-Cio,
alcoxialquinilo C3-Cio, dialcoxialquilo Cs-Cio, trialcoxialquilo Cas-Cio,
haloalcoxialquilo C»-Cio, alcoxihaloalquilo C»-Cio, haloalcoxihaloalquilo
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C>-Cio, hidroxialquilo C1-Cio, cianoalquilo C2-Cio, alquiltioalquilo C2-Cio,

alquilsulfinilalquilo C2-Co, alquilaminoalquilo C3-Cio,
haloalquilaminoalquilo C3-Cao, cicloalquilaminoalquilo Cs-Cao,
dialquilaminoalquilo C4-Cao, halodialquilaminoalquilo C4-Ciyo,
cicloalquil(alquil)aminoalquilo Ce-Cio, alquilcarbonilo C2-Ciyo,

haloalquilcarbonilo C,-Ci9, cicloalquilcarbonilo Cas-Cio, alcoxicarbonilo
C,-C10, haloalcoxicarbonilo C,-Cio, cicloalcoxicarbonilo Cy4-Cio,

alcoxialquilcarbonilo C3-Cao, alcoxialcoxicarbonilo C3-Cio,
(alquiltio)carbonilo C2-Cao, alcoxi(tiocarbonilo) C2-Cio,
alquil(tiocarbonilo) C2-Cio, alquiltio(tiocarbonilo) C2-Cio,

alquilaminocarbonilo C,-Cyp, cicloalquilaminocarbonilo C4-Cio,
dialquilaminocarbonilo  Cs-Cy9,  alquilamino(tiocarbonilo)  C;-Cjo,
dialquilamino(tiocarbonilo) Cs-Cio, alquilsulfonilaminocarbonilo C,-Cig,
haloalquilsulfonilaminocarbonilo C,-Cio, alcoxi(alquil)aminocarbonilo Cs-
Cio, alquilsulfonilo C1-C1o, haloalquilsulfonilo C1-C4o, cicloalquilsulfonilo
(C3-(i%g, laslbtiuiI:s;gninosulfonilo C1-Cyo, dialquilaminosulfonilo C»-Ci9 0 -
CR™R™)mR™; 0

1P se toma independientemente junto con el nitrégeno al que esta
unida formando un anillo de 3 a 6 miembros que contiene miembros de
anillo seleccionados de carbono y heterodtomos, incluyendo dicho
anillo opcionalmente miembros de anillo seleccionados del grupo que
consiste en NR®, C(=0), C(=S), C(=NR?), SiR**R*® y S(=0)p(=NR")q, ¥
opcionalmente sustituido en los miembros de anillo carbono con 1 a 4
sustituyentes seleccionados del grupo que consiste en halégeno, -CN,
alquilo C4-C y alcoxi C1-Cy;

es H, alquilo C1-Cy9, alquenilo C»-Cip, alquinilo C2-C1o, haloalquilo C;-
Ci0, haloalquenilo C,-Cio, haloalquinilo C»-Cio, alcoxialquilo C»-Cio,
alcoxialcoxialquilo C3-C1g, alcoxialquenilo C3-Cjo, alcoxialquinilo C3-Cio,
dialcoxialquilo Cs-Cio, trialcoxialquilo Cas-Cio, haloalcoxialquilo C,-Cio,
alcoxihaloalquilo C,-Ci0, haloalcoxihaloalquilo C2-Cio, hidroxialquilo C»-
Cio, cianoalquilo C,-Cyo, alquiltioalquilo C,-Cio, alquilsulfinilalquilo C»-
Ci, alquilaminoalquilo  C3-Cio, haloalquilaminoalquilo  C3-Ciy,
cicloalquilaminoalquilo Cs-Cao, dialquilaminoalquilo C4-Ciyo,
halodialquilaminoalquilo C4-Cjo, cicloalquil(alquil)aminoalquilo Ce-Cio,
alquilcarbonilo C,-Cyo, haloalquilcarbonilo C»-Cio, cicloalquilcarbonilo
C4-Cuo, alcoxicarbonilo C,-Cio, haloalcoxicarbonilo C,-Cio,

cicloalcoxicarbonilo C4-Cao, alcoxialquilcarbonilo C3-Cio,
alcoxialcoxicarbonilo C3-Co, (alquiltio)carbonilo C2-Cao,
alcoxi(tiocarbonilo) C2-Cao, alquil(tiocarbonilo) C2-Cio,
alquiltio(tiocarbonilo) C2-Cap, alquilaminocarbonilo C2-Ciyo,

cicloalquilaminocarbonilo  Cs-Cio, dialquilaminocarbonilo  C3-Cyo,
alquilamino(tiocarbonilo) C,-Ci0, dialquilamino(tiocarbonilo) C3-Cig,
alquilsulfonilaminocarbonilo C,-Cy9, haloalquilsulfonilaminocarbonilo C,-
C1o, alcoxi(alquil)aminocarbonilo C3-C1o 0 -(CR**R™),R™®;

es independientemente H, halégeno, alquilo C1-Cs, haloalquilo C1-Cs 0o
alcoxi C;1-Cs; 0 una pareja geminal de R™* y R™" se toma junto con el
atomo de carbono al que estd unida formando -C(=0)- o un anillo
cicloalquilo C3-Cs 0 halocicloalquilo C3-Cg; 0

unidos a atomos de carbono adyacentes se toman junto con los atomos
de carbono a los que estan unidos formando un anillo cicloalquilo C3-Cs
o halocicloalquilo Cs-Cs;

es independientemente fenilo, cicloalquilo Cs3-Cs, cicloalquenilo C3-Csg,
cicloalcoxi Cs-Csg, cicloalgueniloxi C3-Cg, anillo heteroaromético de 5 0 6
miembros o sistema de anillos biciclico naftalenilo o heteroaromético de
8, 9 0 10 miembros; o un anillo no aromatico heterociclico de 5 o 6
miembros, que opcionalmente incluye miembros de anillo
seleccionados del grupo que consiste en C(=0), C(=S), C(:NR4),
SIR®R® y S(=0),(=NR%,; cada anillo o sistema de anillos
opcionalmente sustituido con hasta 5 sustituyentes seleccionados
independientemente de R'" en miembros de anillo 4&tomo de carbono y
R® en miembros de anillo atomo de nitrégeno; con la condicién de que
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cuando R* es -(CR™R™),R*® y m es 0, entonces R es distinto de
cicloalcoxi C3-Cg o cicloalqueniloxi C3-Cs;

es halégeno, alquilo C1-Cg, alquenilo C»-Cs, alquinilo C»-Cs, cicloalquilo
Cs-Cs, alquilcicloalquilo C4-Ci, halocicloalquilo Cs-Cs, haloalquilo C;-
Cs, haloalquenilo C»-Cs, ciano, nitro, alcoxi C1-Cs, cicloalcoxi Cs-Cs,
halocicloalcoxi C3-Csg, haloalcoxi C1-Cs, alquiltio C1-Cs, alquilsulfinilo C-
Cs, alquilsulfonilo C1-Cs, haloalquiltio C31-Cs, haloalquilsulfinilo C1-Cs,
haloalquilsulfonilo C;1-Cs, alquilamino C;3-Cs, dialquilamino C»-Ce,
alquilcarbonilo C»-Cs, alcoxicarbonilo C,-Cs, alquilaminocarbonilo C,-Cs,
dialquilaminocarbonilo C3-Csg, trialquilsililo C3-Cs, fenilo, naftalenilo o un
anillo heteroaromético de 5 o0 6 miembros;

es independientemente 0, 1 0 2;

es independientemente H, alquilo C1-Cs, alquenilo C,-Cs, alquinilo C»-
Cs, cicloalquilo C3-Cs, halocicloalquilo Cs-Cs, haloalquilo Ci-Cs,
haloalquenilo C,-Cs, haloalquinilo C»-Cs, alcoxialquilo C3-Cs,
alquilcarbonilo C»-Cs 0 alcoxi C;1-Cs;

es independientemente H, -CN, -C(=O)OR™®, alquilo C;-Cs, alquenilo
C,-Cg, alquinilo C»-Cs, cicloalquilo C3-Cg, halocicloalquilo Cs-Cs,
cicloalquenilo C3-Cs, cicloalquilalquilo C4-Cio, alquilcicloalquilo C4-Cio,
alquilcicloalquilalguilo Cs-C1o, alquilamino C;1-Cs, dialquilamino C;-Cs,
alquilaminoalquilo C2-Cs, haloalquilaminoalquilo C>-Ce,
cicloalquilaminoalquilo C4-Ce, dialquilaminoalquilo C3-Cs,
halodialquilaminoalquilo C3-Cg, cicloalquil(alquil)aminoalquilo Cs-Cio,
alcoxi C;-Cs, haloalcoxi C;-Cs, cicloalcoxi Csz-Cio, alquiltio Ci-Cio,
haloalquiltio C;3-Cio, cicloalquiltio Cs-Cio, trialquilsillo C3-Cip 0
halotrialquilsililo C3-C10; 0 un anillo fenilo o heteroaromético de 5 o0 6
miembros, un sistema de anillos biciclico heteroaromético de 8, 9 o 10
miembros, o un anillo no aroméatico heterociclico de 5 0 6 miembros que
opcionalmente incluye miembros de anillo seleccionados del grupo que
consiste en NR®, C(=0), C(=S), C(=NR%), SiR**R*® y S(=0),(=NR",
cada anillo o sistema de anillos opcionalmente sustituido en miembros
de anillo carbono con 1 a 5 sustituyentes seleccionados del grupo que
consiste en alquilo C1-C3, halégeno, -CN y alcoxi C1-C3; 0

se toman junto con el carbono al que estan unidos formando un anillo
de 3 a 6 miembros, incluyendo dicho anillo opcionalmente miembros de
anillo seleccionados del grupo que consiste en NR?, C(=0), C(=9),
C(=NR?), SIR¥R® 0 S(=0),(=NR*) y opcionalmente sustituidos en
miembros de anillo carbono con 1 a 4 sustituyentes seleccionados del
grupo que consiste en alquilo C1-C», halégeno, -CN y alcoxi C1-Cy;

es independientemente H, -CN, -C(:O)Ong, alquilo C1-Cs, alquenilo
C,-Cs, alquinilo C,-Cs, cicloalquilo Cs-Cs, halocicloalquilo Cs3-Csg,
cicloalquenilo Cs-Cs, cicloalquilalquilo Ca-Cio, alquilcicloalquilo C4-Cig,
alquilcicloalquilalguilo Cs-C1o, alquilamino C;-Cs, dialquilamino C;-Cs,
alquilaminoalquilo C2-Cs, haloalquilaminoalquilo C2-Cs,
cicloalquilaminoalquilo C4-Ce, dialquilaminoalquilo C3-Cs,
halodialquilaminoalquilo C3-Cg, cicloalquil(alquil)aminoalquilo Cs-Cio,
alcoxi C;-Cg, haloalcoxi C;-Cs, cicloalcoxi Cs3-Cio, alquiltio C1-Cio,
haloalquiltio C;-Ci0, cicloalquiltio C3-Cio, trialquilsillo C3-Cip 0
halotrialquilsililo C3-C10; 0 un anillo fenilo o heteroaromatico de 5 o 6
miembros, un sistema de anillos biciclico heteroaromatico de 8, 9 o 10
miembros, o un anillo no aromatico heterociclico de 5 o 6 miembros,
que opcionalmente incluye miembros de anillo seleccionados del %rupo
que consiste en NR® C(=0), C(=S), C(=NR%, SiR®R™® o
S(:O)p(:NRA)q, cada anillo o sistema de anillos opcionalmente
sustituido en miembros de anillo carbono con 1 a 5 sustituyentes
seleccionados del grupo que consiste en alquilo C1-Cs, halégeno, -CN y
alcoxi C1-C3; 0

se toman junto con el carbono al que estan unidos formando un anillo
de 3 a 6 miembros, incluyendo dicho anillo opcionalmente miembros de
anillo seleccionados del grupo que consiste en NR?, C(=0), C(=9),
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C(=NR?), SiR**R*® 0 S(=0),(=NR®), y opcionalmente sustituido en los
miembros de anillo carbono con 1 a 4 sustituyentes seleccionados del
grupo gue consiste en alquilo C1-C2, halégeno, -CN y alcoxi C1-Cy;

pyq son independientemente 0, 1 0 2, en cada caso de S(=O)p(:NR4)q, con
la condicién de que lasumadepyqges0,102;y

cada R™ es independientemente alquilo C1-Cs, haloalquilo C1-Cs, cicloalquilo Cs-
Cs, cicloalquilalquilo C4-C7 o alquilcicloalquilo C4-Cy.

Esta invencion también se refiere a un compuesto de Férmula la (incluyendo todos los isémeros geométricos y
estereoisdmeros), N-6xidos y sales del mismo; y al uso de dicho compuesto para preparar compuestos de Férmula 1
(incluyendo N-6xidos y sales de los mismos),

en la que R es halégeno, -SCHs, -S(=0)CHjs, -S(=0),CHs, -OS(=0),CHgs, -S(=0),CF3 0 -OS(=0),Ph-p-CHs; y J e Y
se definen como antes para la Féormula 1.

Mas en particular, esta invencion se refiere a un compuesto de Formula 1 o la (incluyendo todos los isomeros
geomeétricos y estereoisémeros), un N-Oxido o una sal del mismo. Esta invencion también se refiere a una
composicion fungicida que comprende una cantidad eficaz desde el punto de vista fungicida de un compuesto de
Formula 1 como se ha definido antes y al menos un componente adicional seleccionado del grupo que consiste en
tensioactivos, diluyentes sdlidos o diluyentes liquidos.

Esta invencion se refiere también a una composicién fungicida que comprende una mezcla de un compuesto de
Formula 1, N-6xidos y sales del mismo,

en la que

Y se toma junto con los atomos de nitrdgeno y carbono enlazantes
contiguos formando un anillo heterociclico no aromético de 5 a 7
miembros, incluyendo los miembros de anillo, ademas de los atomos de
nitrégeno y carbono enlazantes contiguos, seleccionados del grupo que
consiste en C(R?)z, O, S, NR?, -C(R2)=C(SR2)-, -C(R)=N-, -N=N-, C(=0),
C(=S), C(=NR*), S(=0),(=NR*)q y SiR**R™;
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es independientemente H, halégeno, ciano, hidroxi, -CHO, -NHCHO, -
N3, -N=C=0, -N=C=S, -SH, -C(=O)NH2, -C(=0)NHCN, -C(=O)OR®, -
C(=O)NHOR6a, alquilo C;-Cs, alquenilo C,-Cs, alquinilo C;-Cs,
cicloalquilo Cs3-Cs, halocicloalquilo Cs-Cs, cicloalquenilo C3-Cs,
haloalquilo C;-Cs, alcoxi C1-Cs, haloalcoxi C1-Cs, cicloalcoxi Cs-Cs,
alqueniloxi  C»-Cs, haloalqueniloxi  C3-Cs, alquiniloxi  C,-Cs,
alquilcarbonilo C»-Cs, alquilcarboniloxi C»-Cs, haloalquilcarboniloxi Ca-
Cs, alcoxicarbonilalcoxi C3-Cs, alquiltio C;-Cs, haloalquiltio C3-Cs,
cicloalquiltio C3-Cs, alquil(tiocarbonilo) C»-Cs, alquiltio(tiocarbonilo) Ca-
Cs, alquilsulfinilo C1-Cs, haloalquilsulfinilo C1-Cs, cicloalquilsulfinilo Cs-
Cs, alquilsulfonilo C1-Cs, haloalquilsulfonilo C1-Cs, cicloalquilsulfonilo Cs-
Cs, trialquilsillo C3-Cs, halotrialquilsillo C3-Cs, alquilamino C;-Cs,
haloalquilamino C;-Cs, cicloalquilamino Cs-Cs, dialquilamino C»-Cs o
halodialquilamino C3-Cs; 0

unidos a a&tomos de carbono de anillo adyacentes se toman juntos
formando un anillo carbociclico o heterociclico condensado de 5 a 7
miembros, opcionalmente  sustituido con 1-3  sustituyentes
seleccionados de alquilo C;-Cs4, haloalquilo Ci-C4, alcoxi Ci-Cy,
haloalcoxi C1-C4, halégeno, hidroxi, amino, ciano y nitro;

es independientemente H, -CN, -C(=O)NH,, -C(=O)NHCN, -CHO, -
NHCHO, -C(=0)OR®, -C(=0)NHOR®, hidroxi, alquilo C1-Cs, alquenilo
C,-Cs, alquinilo C,-Cs, cicloalquilo Cs-Cs, halocicloalquilo Cs3-Ce,
cicloalquenilo Cs-Cs, cicloalquilalquilo C4-Cio, alquilcicloalquilo C4-Cy,
alquilcicloalquilalquilo Cs-C7, haloalquilo C;-Cs, alquilcarbonilo C»-Cs,
haloalquilcarbonilo C,-Cs, cicloalquilcarbonilo C4-C7, alcoxicarbonilo C,-
Cs, haloalcoxicarbonilo C>-Ce, cicloalcoxicarbonilo C4-Cy,
alcoxialquilcarbonilo C3-Cs, alcoxialcoxicarbonilo C3-Cs,
(alquiltio)carbonilo C,-Cs, alcoxi(tiocarbonilo) C,-Csg, alquil(tiocarbonilo)
C,-Cs, alquiltio(tiocarbonilo) C,-Cs, alquilaminocarbonilo  C»-Ceg,
cicloalquilaminocarbonilo  Cs-C;,  dialquilaminocarbonilo  C3-Cs,
alquilamino(tiocarbonilo) C;-Ce,  dialquilamino(tiocarbonilo) C3-Cse,
alcoxi(alquil)aminocarbonilo C3-Cs, alcoxi Ci-Cs, haloalcoxi C;-Cs,
alquiltio C1-Cs, haloalquiltio C1-Cs, cicloalquiltio C3-Cg,
alquilaminosulfonilo C;-Cs, trialquilsililo Cs-Cs o0 halotrialquilsililo C3-Cs;

es independientemente H, ciano, amino, hidroxi, alquilo C;-Ce,
cicloalquilo Cs-Cip, alquilcarbonilo C;-Cg, haloalquilcarbonilo C,-Cs,
alcoxi C1-Cg, fenilo o benzoilo;

es independientemente alquilo C;-Cs, alquenilo C»-Cs, alquinilo C,-Cs,
cicloalquilo C3-Cs, halocicloalquilo Cs3-Cs, cicloalquilalquilo Cas-Cao,
alquilcicloalquilo C4-C+, alquilcicloalquilalquilo Cs-C+, haloalquilo C;-Cs,
alcoxi C1-Cs o haloalcoxi C1-Cs;

es independientemente H, alquilo C;1-Cs, haloalquilo C;1-Cs, cicloalquilo
Cs-Cs, cicloalquilalquilo C4-Cy, alquilcicloalquilo C4-C7 o bencilo;

es independientemente alquilo C1-Cs, haloalquilo C1-Cs, cicloalquilo Cs-
Cs, cicloalquilalquilo C4-C7 o alquilcicloalquilo C4-Cy;

es un anillo fenilo o heteroaromético de 5 o 6 miembros o un sistema de
anillos biciclico naftalenilo o heteroaromético de 8 a 10 miembros, cada
anillo o sistema de anillos opcionalmente sustituido con hasta 5
sustituyentes seleccionados independientemente de R’ en miembros
de anillo atomo de carbono y R® en miembros de anillo atomo de
nitrégeno; o

es un anillo carbociclico o heterociclico no aromatico de 5 o 6
miembros, que opcionalmente incluye miembros de anillo
seleccionados del grupo que consiste en C(=0), C(=S), C(=NR%),
SIR**R* y S(=0),(=NR")q, cada anillo opcionalmente sustituido con 1 a
5 sustituyentes seleccionados indegpendientemente de R’ en miembros
de anillo atomo de carbono y R® en miembros de anillo atomo de
nitrégeno;
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es independientemente halégeno, alquilo Ci-Cs, alquenilo C»-Cg,
alquinilo  C»-Cs, cicloalquilo C3-Cs, halocicloalquilo  C3-Cg,
alquilcicloalquilo C4-C7, haloalquilo C1-Cs, haloalquenilo C»-Ce, ciano,
nitro, alcoxi C1-Ce, haloalcoxi C1-Cs, alquiltio C1-Cs, alquilsulfinilo C1-Cs,
alquilsulfonilo C1-Cs, haloalquiltio C;-Ce, haloalquilsulfinilo C;-Cs,
haloalquilsulfonilo C;1-Cs, alquilamino C;-Cs, dialquilamino C»-Ceg,
alquilcarbonilo C»-Cs, alcoxicarbonilo C,-Cs, alquilaminocarbonilo C,-Cs,
dialquilaminocarbonilo C3-Cs o trialquilsililo C3-Ceg;

es alquilo C;-Cg;

es H -NR¥R® _NRY-.NRMR®® _OR2 -N=CR&¥R3 o
NRlON':CRMaRMb' ' ' '

es independientemente H, alquilo C1-Cio, alquenilo C»-Cig, alquinilo C»-
Cio, haloalquilo C;3-Cio, haloalquenilo C-Cio, haloalquinilo C3-Cio,
alcoxialquilo C2-Co, alcoxialcoxialquilo C3-Cio, alcoxialquenilo C3-Cio,
alcoxialquinilo C3-Cio, dialcoxialquilo Cs-Cio, trialcoxialquilo Cas-Cio,
haloalcoxialquilo C»-C19, alcoxihaloalquilo C2-Cip, haloalcoxihaloalquilo
C2-Ciyo, hidroxialquilo C1-C1g, cianoalquilo C2-Cyo, alquiltioalquilo C2-Cio,

alquilsulfinilalquilo C2-Cio, alquilaminoalquilo C3-Cio,
haloalquilaminoalquilo C3-Ciyo, cicloalquilaminoalquilo Cs-Cio,
dialquilaminoalquilo C4-Cio, halodialquilaminoalquilo C4-Cao,
cicloalquil(alquil)aminoalquilo Ce-Cio, alquilcarbonilo C2-Cio,

haloalquilcarbonilo C,-Cig, cicloalquilcarbonilo Cs-C1o, alcoxicarbonilo
C,-Ci10, haloalcoxicarbonilo C»-Ci, cicloalcoxicarbonilo  Cs-Cyo,

alcoxialquilcarbonilo C3-Cio, alcoxialcoxicarbonilo C3-Cqo,
(alquiltio)carbonilo C>-Cio), alcoxi(tiocarbonilo) C2-Cao,
alquil(tiocarbonilo) C2-Cao, alquiltio(tiocarbonilo) C2-Cio,

alquilaminocarbonilo C,-Cqo, cicloalquilaminocarbonilo C4-Co,
dialquilaminocarbonilo  C3-Ci9,  alquilamino(tiocarbonilo)  C»-Cip),
dialquilamino(tiocarbonilo) Cs-Cio, alquilsulfonilaminocarbonilo C-Cio,
haloalquilsulfonilaminocarbonilo C,-Cio, alcoxi(alquil)aminocarbonilo Cs-
Cio, alcoxi C1-Cio, haloalcoxi Ci1-Cyg, cicloalcoxi C3-Cio, alquilsulfonilo
C1-Cio, haloalquilsulfonilo  C;-Cjo, cicloalquilsulfonilo C3-Cip,
alquilaminosulfonilo  C;-Cy0, dialquilaminosulfonilo C»-Cip 0 -
(CRlSaR15b)mR16;

es independientemente H, alquilo C1-Cio, alquenilo C,-Cyo, alquinilo C-
Cio, haloalquilo C;3-Cio, haloalquenilo C;-Cio, haloalquinilo C3-Cio,
alcoxialquilo C2-Co, alcoxialcoxialquilo C3-Cio, alcoxialquenilo C3-Cig,
alcoxialquinilo C3-Cio, dialcoxialquilo Cs-Cio, trialcoxialquilo Cas-Cio,
haloalcoxialquilo C»-Cio, alcoxihaloalquilo C»-Cio, haloalcoxihaloalquilo
C,-Cyo, hidroxialquilo C1-Cyo, cianoalquilo C,-Cyo, alquiltioalquilo C2-Cio,

alquilsulfinilalquilo C,-Cao, alquilaminoalquilo C3-Ciyo,
haloalquilaminoalquilo Cs-Cao, cicloalquilaminoalquilo Cs5-Ciyo,
dialquilaminoalquilo C4-Cao, halodialquilaminoalquilo C4-Ciyo,
cicloalquil(alquil)aminoalquilo Ce-Cio, alquilcarbonilo C>-Cao,

haloalquilcarbonilo C»-Cio, cicloalquilcarbonilo C4-C9, alcoxicarbonilo
C2-Cy0, haloalcoxicarbonilo C»-Cio, cicloalcoxicarbonilo  Cs-Caiy,

alcoxialquilcarbonilo Cs-Cio, alcoxialcoxicarbonilo C3-Cio,
(alquiltio)carbonilo C2-Cao), alcoxi(tiocarbonilo) C2-Cio,
alquil(tiocarbonilo) C2-Cio, alquiltio(tiocarbonilo) C2-Ciyo,

alquilaminocarbonilo C»-Cyp, cicloalquilaminocarbonilo C4-Cio,
dialquilaminocarbonilo  C3-C19,  alquilamino(tiocarbonilo)  C»-Cio),
dialquilamino(tiocarbonilo) Cs-Cio, alquilsulfonilaminocarbonilo C,-Cig,
haloalquilsulfonilaminocarbonilo C,-Cio, alcoxi(alquil)aminocarbonilo Cs-
Cio, alquilsulfonilo C1-C1o, haloalquilsulfonilo C1-Cyo, cicloalquilsulfonilo
C3-Cyo, alquilaminosulfonilo C31-Cip, dialquilaminosulfonilo C»-Ci0 0 -
(CRlsaRlsb)mR16; o

11 se toma independientemente junto con el nitrégeno al que esta
unida formando un anillo de 3 a 6 miembros que contiene miembros de
anillo seleccionados de carbono y heteroatomos, incluyendo dicho
anillo opcionalmente miembros de anillo seleccionados del grupo que
consiste en NR®, C(=0), C(=S), C(=NR*), SiR®R® y S(=0),(=NR*),, ¥
opcionalmente sustituido en los miembros de anillo carbono con 1 a 4
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sustituyentes seleccionados del grupo que consiste en halégeno, -CN,
alquilo C;-C; y alcoxi C1-Cy;

es H, alquilo C1-Cyo, alquenilo C»>-Cio, alquinilo C»-Cio, haloalquilo C1-
Cio, haloalquenilo C»-Cio, haloalquinilo C,-Cio, alcoxialquilo C»-Cio,
alcoxialcoxialquilo C3-C1g, alcoxialquenilo C3-Cjo, alcoxialquinilo C3-Cio,
dialcoxialquilo Cs-Cio, trialcoxialquilo Cas-Cio, haloalcoxialquilo C,-Cio,
alcoxihaloalquilo C,-Cio, haloalcoxihaloalquilo C2-Cio, hidroxialquilo C-
Cio, cianoalquilo C,-Cio, alquiltioalquilo C,-Cio, alquilsulfinilalquilo C»-
Ci0, alquilaminoalquilo C3-Cio, haloalquilaminoalquilo  C3-Cio,
cicloalquilaminoalquilo Cs-Cao, dialquilaminoalquilo C4-Ciyo,
halodialquilaminoalquilo C4-Ci, cicloalquil(alquil)aminoalquilo Ce-Cio,
alquilcarbonilo C»-Cio, haloalquilcarbonilo C»-Cio, cicloalquilcarbonilo
C4-Cao, alcoxicarbonilo C,-Cp, haloalcoxicarbonilo C»-Cio,

cicloalcoxicarbonilo C4-Cao, alcoxialquilcarbonilo C3-Cio,
alcoxialcoxicarbonilo C3-Cio, (alquiltio)carbonilo C2-Cio,
alcoxi(tiocarbonilo) C>-Cio, alquil(tiocarbonilo) C>-Cio,
alquiltio(tiocarbonilo) C,-Cap, alquilaminocarbonilo C2-Cio,

cicloalquilaminocarbonilo  C4-Ci0,  dialquilaminocarbonilo  C3-Cip,
alquilamino(tiocarbonilo) C,-Cio, dialquilamino(tiocarbonilo) Cs-Cio,
alquilsulfonilaminocarbonilo C»-Cio, haloalquilsulfonilaminocarbonilo Co-
C1o, alcoxi(alquil)aminocarbonilo C3-C1o 0 -(CR**?R™?),R™®;

es independientemente H, halégeno, alquilo C1-Cs, haloalquilo C1-Cs 0
alcoxi C1-Cs; 0 una pareja geminal de R™*y R'*" se toma junto con el
atomo de carbono al que estd unida formando -C(=0)- o un anillo
cicloalquilo C3-Cs 0 halocicloalquilo C3-Cs; 0

unidos a a&tomos de carbono adyacentes se toman junto con los atomos
de carbono a los que estan unidos formando un anillo cicloalquilo C3-Cs
0 halocicloalquilo C3-Cs

es independientemente fenilo, cicloalquilo C3-Cs, cicloalquenilo Cs3-Cs,
cicloalcoxi Cs-Csg, cicloalgueniloxi C3-Cg, anillo heteroaromético de 5 0 6
miembros o sistema de anillos biciclico naftalenilo o heteroaromético de
8, 9 0 10 miembros; o un anillo no aromatico heterociclico de 5 o 6
miembros, que opcionalmente incluye miembros de anillo
seleccionados del grupo que consiste en C(=0), C(=S), C(:NR4),
SIR®R® y S(=0),(=NR%,; cada anillo o sistema de anillos
opcionalmente sustituido con hasta 5 sustituyentes seleccionados
independientemente de R*" en miembros de anillo atomo de carbono y
R® en miembros de anillo atomo de nitrégeno; con la condicion de que
cuando R* es -(CR™R™"),R'® y m es 0, entonces R es distinto de
cicloalcoxi Cs-Cg o cicloalqueniloxi C3-Cs;

es independientemente haldégeno, alquilo Ci-Cs, alquenilo C,-Ce,
alquinilo  C»-Cs, cicloalquilo C3-Cs, alquilcicloalquilo  C4-Cig,
halocicloalquilo Cs-Cs, haloalquilo C1-Cg, haloalquenilo C»-Cs, ciano,
nitro, alcoxi C1-Cs, cicloalcoxi Cs-Cs, halocicloalcoxi C3-Cg, haloalcoxi
C1-Cs, alquiltio C;1-Cs, alquilsulfinilo C31-Cs, alquilsulfonilo C1-Ce,
haloalquiltio C;-Ce, haloalquilsulfinilo C1-Cs, haloalquilsulfonilo C1-Cs,
alquilamino  C;-Cg, dialquilamino C»-Cs, alquilcarbonilo  C»-Csg,
alcoxicarbonilo C2-Ce, alquilaminocarbonilo C2-Cs,
dialquilaminocarbonilo C3-Ceg, trialquilsililo C3-Cs, fenilo, naftalenilo o un
anillo heteroaromético de 5 0 6 miembros;

es independientemente 0, 1 0 2;

es independientemente H, alquilo C1-Cs, alquenilo C,-Cs, alquinilo C-
Cs, cicloalquilo C3-Cg, halocicloalquilo Cs-Cs, haloalquilo C;-Cs,
haloalquenilo C»-Cs, haloalquinilo C,-Cs  alcoxialquilo C-Cs,
alquilcarbonilo C»-Cs 0 alcoxi C1-Cs;

es independientemente H, -CN, -C(=0)OR®®, alquilo C1-Cs, alquenilo
C,-Cs, alquinilo C,-Cs, cicloalquilo Cs-Cs, halocicloalquilo Cs-Csg,
cicloalquenilo Cs-Cg, cicloalquilalquilo Ca-Cio, alquilcicloalquilo C4-Cio,
alquilcicloalquilalguilo Cs-C1p, alquilamino C;1-Cs, dialquilamino C;-Cs,
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alquilaminoalquilo C2-Cs, haloalquilaminoalquilo C2-Cs,
cicloalquilaminoalquilo C4-Ce, dialquilaminoalquilo C3-Cs,
halodialquilaminoalquilo C3-Cg, cicloalquil(alquil)aminoalquilo Cs-Cio,
alcoxi C;1-Ce, haloalcoxi C;i-Cg, cicloalcoxi Cs3-Cio, alquiltio C1-Cio,
haloalquiltio C;1-Ci0, cicloalquiltio C3-Cio, trialquilsilio C3-Cio 0
halotrialquilsililo C3-Ci10; 0 un anillo fenilo o heteroaromatico de 5 o 6
miembros, un sistema de anillos biciclico heteroaromético de 8, 9 o0 10
miembros, o un anillo no aromatico heterociclico de 5 0 6 miembros que
opcionalmente incluye miembros de anillo seleccionados del grupo que
consiste en NR®, C(=0), C(=S), C(=NR%), SiR**R® y S(=0),(=NR%,
cada anillo o sistema de anillos opcionalmente sustituido en miembros
de anillo carbono con 1 a 5 sustituyentes seleccionados del grupo que
consiste en alquilo C1-C3, halégeno, -CN y alcoxi C;-C3; 0

R¥y R¥® se toman junto con el carbono al que estan unidos formando un anillo
de 3 a 6 miembros, incluyendo dicho anillo opcionalmente miembros de
anillo seleccionados del grupo que consiste en NR® C(=0), C(=S),
C(=NR%, SiR**R*® 0 S(=0),(=NR"), y opcionalmente sustituido en los
miembros de anillo carbono con 1 a 4 sustituyentes seleccionados del
grupo que consiste en alquilo C1-Cz, halégeno, -CN y alcoxi C1-Cy;

cada RM2 y R140

es independientemente H, -CN, -C(=0)OR®®, alquilo C1-Cs, alquenilo
C,-Cs, alquinilo C,-Cs, cicloalquilo Cs-Cs, halocicloalquilo Cs-Csg,
cicloalquenilo Cs-Cs, cicloalquilalquilo Ca-Cio, alquilcicloalquilo C4-Cio,
alquilcicloalquilalguilo Cs-C1o, alquilamino C;-Cs, dialquilamino C;-Cs,
alquilaminoalquilo C,-Cs, haloalquilaminoalquilo C2-Cs,
cicloalquilaminoalquilo C4-Ce, dialquilaminoalquilo C3-Cs,
halodialquilaminoalquilo C3-Cs, cicloalquil(alquil)aminoalquilo Cs-Cio,
alcoxi C;1-Cs, haloalcoxi C;-Cs, cicloalcoxi Csz-Cio, alquiltio Ci-Cio,
haloalquiltio C;1-Ci0, cicloalquiltio C3-Cio, trialquilsilio C3-Cio 0
halotrialquilsililo Cs-C10; 0 un anillo fenilo o heteroaromético de 5 o 6
miembros, un sistema de anillos biciclico heteroaromético de 8, 9 o 10
miembros, o un anillo no aromatico heterociclico de 5 o 6 miembros,
que opcionalmente incluye miembros de anillo seleccionados del %rupo
que consiste en NR®) C(=0), C(=S), C(=NR?%, SiR**R® o
S(:O)p(:NR4)q, cada anillo o sistema de anillos opcionalmente
sustituido en miembros de anillo carbono con 1 a 5 sustituyentes
seleccionados del grupo que consiste en alquilo C1-Cs, halégeno, -CN y
alcoxi C1-C3; 0

Rl4a y R4 se toman junto con el carbono al que estan unidos formando un anillo
de 3 a 6 miembros, incluyendo dicho anillo opcionalmente miembros de
anillo seleccionados del grupo cgue consiste en NR?, C(=0), C(=9),
C(=NR%, SiR**R* 0 S(=0),(=NR®), y opcionalmente sustituido en los
miembros de anillo carbono con 1 a 4 sustituyentes seleccionados del
grupo que consiste en alquilo C1-Cz, halégeno, -CN y alcoxi C1-Cy;

pyq son independientemente 0, 1 0 2, en cada caso de S(:O)p(=NR4)q, con
la condicién de que lasumadepyqes0,102;y

cada R™® es independientemente alquilo C1-Cs, haloalquilo C1-Cs, cicloalquilo Cs-
Cs, cicloalquilalquilo C4-C7 o alquilcicloalquilo C4-C7; y al menos otro
fungicida (por ejemplo, al menos un fungicida que tenga un sitio de
accion diferente).

Esta invencion se refiere ademas a un procedimiento para controlar enfermedades en plantas causadas por
patégenos flngicos de plantas que comprende aplicar a la planta o a una porcién de la misma, o a la semilla de la
planta, una cantidad eficaz desde el punto de vista fungicida de un compuesto de la invencién (es decir, como una
composicion descrita en el presente documento) en el que el compuesto de Formula 1 es como se acaba de definir
antes.

Esta invencion se refiere también a un procedimiento para la preparacién de un compuesto de Férmula 1, como se
acaba de definir antes, o un N-6xido, o una sal del mismo, que comprende poner en contacto un compuesto de
Formula 1a, como se ha definido antes, con un compuesto de Férmula 2

R'™H 2
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0 un agente reductor; en la que (a) cuando R® es distinto de hidrégeno, entonces el compuesto de Férmula la se
pone en contacto con el compuesto de Férmula 2 en presencia de una base; y (b) cuando R'es hidrégeno, entonces
R'?es halégeno y el compuesto de Férmula 1a se pone en contacto con el agente reductor.

Descripcion detallada de la invencién

Tal como se usa en la presente memoria, los términos "comprende,” "que comprende,” "incluye," que "incluye,"
tiene," "que tiene", "contiene" o "que contiene" o cualquier otra de sus variaciones estan destinados a cubrir una
inclusiéon no exclusiva. Por ejemplo, una composicién, un procedimiento, un método, un articulo o un aparato que
comprenda una lista de elementos no estd necesariamente limitado solo a esos elementos sino que puede incluir
otros elementos no expresamente nombrados o inherentes a tal composicién, procedimiento, método, articulo o
aparato. Ademas, a menos que se exprese lo contrario, "0" se refiere a una "0" inclusiva y no a una "0" exclusiva.
Por ejemplo, una condicion A o B se satisface por cualquiera de lo siguiente: A es verdadero (o esta presente) y B es
falso (0 no esta presente), A es falso (0 no esta presente) y B es verdadero (o esta presente), y tanto A como B son
verdaderos (0 estan presentes).

Asimismo, se pretende que los articulos indefinidos "un" y "uno(a)" que preceden a un elemento o componente de la
invencién no sean restrictivos con respecto al nimero de casos (es decir, sucesos) del elemento o componente. Por
lo tanto, "un" o "uno(a)" deben leerse para que incluyan uno o al menos uno, y la forma singular de la palabra del
elemento o componente también incluye el plural a menos que el nimero signifique obviamente que es el singular.

Tal como se hace referencia en la divulgacion y las reivindicaciones presentes, "planta” incluye miembros del Reino
de las Plantas, particularmente plantas de semilla (Spermatopsida), en todas las fases vitales, incluyendo plantas
jovenes (por ejemplo, semillas germinativas que se desarrollan en plantulas) y fases reproductivas maduras (por
ejemplo, plantas que producen flores y semillas). Porciones de plantas incluyen miembros geotropicos que crecen
tipicamente bajo la superficie del medio de crecimiento (por ejemplo, suelo), tales como raices, tubérculos, bulbos y
cormos, y también miembros que crecen por encima del medio de crecimiento, tales como follaje (incluyendo ramas
y hojas), flores, frutos y semillas.

Tal como se hace referencia en la presente memoria, el término "plantula”, bien usado solo, o bien en una
combinacion de palabras, significa una planta joven que se desarrolla a partir del embrién de una semilla.

En las indicaciones anteriores, el término "alquilo”, usado solo o en palabras compuestas tales como "alquiltio" o
"haloalquilo” incluye alquilo de cadena lineal o ramificada, tal como metilo, etilo, n-propilo, i-propilo, o los diferentes
isdbmeros de butilo, pentilo o hexilo. "Alquenilo” incluye alquenos de cadena lineal o ramificada tales como etenilo, 1-
propenilo, 2-propenilo, y los diferentes isomeros de butenilo, pentenilo y hexenilo. "Alquenilo" también incluye
polienos tales como 1,2-propadienilo y 2,4-hexadienilo. "Alquinilo" incluye alquinos de cadena lineal o ramificados
tales como etinilo, 1-propinilo, 2-propinilo y los diferentes isdémeros de butinilo, pentinilo y hexinilo. "Alquinilo" también
puede incluir restos compuestos por multiples triples enlaces tales como 2,5-hexadiinilo.

"Alcoxi" incluye, por ejemplo, metoxi, etoxi, n-propiloxi, isopropiloxi y los diferentes isbmeros butoxi, pentoxi y
hexiloxi. "Alcoxialquilo" se refiere a una sustitucion alcoxi sobre alquilo. Los ejemplos de "alcoxialquilo" incluyen
CH30OCH;, CH30OCH,CH;, CH3CH>,OCH;, CH3CH>CH,CH>OCH; y CH3CH,OCH,CH,. "Alqueniloxi" incluye restos
alqueniloxi de cadena lineal o ramificada. Ejemplos de "alqueniloxi" incluyen H,C=CHCH,0, (CH3),C=CHCHO0,
(CH3)CH=CHCH0, (CH3)CH=C(CH3)CH>0 y CH,=CHCH,CH,O. "Alquiniloxi" incluye restos alquiniloxi de cadena
lineal o ramificada. Ejemplos de "alquiniloxi" incluyen HC=CCH,0O, CH3C=CCH,0 y CH3C=CCH,CH20. "Alquiltio"
incluye restos alquiltio de cadena lineal o ramificada tales como metiltio, etiltio, y los diferentes isdbmeros de propiltio,
butiltio, pentiltio y hexiltio.

"Alquilcarbonilo” denota restos alquilo de cadena lineal o ramificada unidos a un resto C(=0). Ejemplos de
"alquilcarbonilo” incluyen CH3C(=0)-, CH3CH2CH,C(=0)- y (CH3).CHC(=0)-. Ejemplos de "alcoxicarbonilo" incluyen
CH30C(=0)-, CH3CH,0OC(=0)-, CH3CH,CH,OC(=0)-, (CH3),CHOC(=0)- y los diferentes isomeros de butoxi- o
pentoxicarbonilo. "Alquil(tiocarbonilo)" denota restos alquilo de cadena lineal o ramificada unidos a un resto C(=S).
Ejemplos de "alquil(tiocarbonilo)" incluyen CH3C(=S)-, CH3CH2CH2C(=S)- y (CH3)2CHC(=S)-. "(Alquiltio)carbonilo"
denota restos alquiltio de cadena lineal o ramificada unidos a un resto C(=0). Ejemplos de "(alquiltio)carbonilo”
incluyen CH3SC(=0)-, CH3CH,CH,SC(=0)- y (CH3),CHSC(=0)-. "Alcoxi(tiocarbonilo)" denota restos alcoxi de
cadena lineal o ramificada unidos a un resto C(=S). Ejemplos de "alcoxi(tiocarbonilo)" incluyen CH3;OC(=S)-,
CH3CH,CH,OC(=S)- y (CH3),CHOC(=S)-. "Alquiltio(tiocarbonilo)" denota restos alquiltio de cadena lineal o
ramificada unidos a un resto C(=S). Ejemplos de "alquiltio(tiocarbonilo)" incluyen CH3SC(=S)-, CH3CH>CH>SC(=S)- y
(CH3)2CHSC(=S)-. Ejemplos de  "alquilaminocarbonilo" incluyen = CH3NHC(=0), CH3CH2NHC(=0),
CH3CH2CH2NHC(=0), (CH3),CHNHC(=0) y los diferentes isomeros de butilamino- o pentilaminocarbonilo. Ejemplos
de "dialquilaminocarbonilo” incluyen (CH3)2NC(=0), (CH3CH3)2NC(=0), CH3CH2(CH3)NC(=0),
(CH3)2CH(CH3)NC(=0) y CH3CH>CH2(CH3)NC(=0). "Alquilamino(tiocarbonilo)" denota restos alquil amino de cadena
lineal o ramificada unidos a un resto C(=S). Ejemplos de "alquilamino(tiocarbonilo)" incluyen CH3;NHC(=S)-,
CH3CH,CHoNHC(=S)- v (CH3).CHNHC(=S)-. "Dialquilamino(tiocarbonilo)" denota restos dialquilamino de cadena
lineal o ramificada unidos a un resto C(=S). Ejemplos de "dialquilamino(tiocarbonilo)" incluyen (CH3).NC(=S)-,
CH3CH,CH2(CH3)NC(=S)- y (CH3)2C(CH3)NC(=S)-. "Alcoxi(alquil)aminocarbonilo” denota restos alquilo y alcoxi de
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cadena lineal o ramificada unidos a un atomo de nitrégeno de un resto aminocarbonilo. Ejemplos de
"alcoxi(alquil)aminocarbonilo” incluyen CH3O(CH3)NC(=0)-, CH3CH20O(CH3)NC(=0)- y (CH3)2,CHO(CH3)NC(=0)-.

"Alquilsulfinilo" incluye ambos enantiémeros de un grupo alquilsulfinilo. Los ejemplos de "alquilsulfinilo" incluyen
CH3S(0)-, CH3CH»S(0)-, CH3CH>CH>S(0)-, (CH3)2CHS(O)- y los diferentes isdmeros de butilsulfinilo, pentilsulfinilo y
hexilsulfinilo. Los ejemplos de “alquilsulfonilo” incluyen CH3S(0)2-, CH3sCH2S(0)2-, CHsCH2CH2S(0)2-,
(CH3).CHS(0),-, y los diferentes isomeros de butilsulfonilo, pentilsulfonilo y hexilsulfonilo. "Alquiltioalquilo” denota
sustitucion alquiltio en alquilo. Ejemplos de "alquiltioalquilo" incluyen CH3SCH,, CH3SCH,CH;, CH3CH,SCHa,
CH3CH2CH2CH,SCH; y CH3CH2SCH2CH,. "Cianoalquilo" denota un grupo alquilo sustituido con un grupo ciano.
Ejemplos de "cianoalquilo" incluyen NCCH;, NCCH,CH; y CH3CH(CN)CH.. "Alquilamino incluye un radical NH
sustituido con alquilo de cadena lineal o ramificada. Ejemplos de "alquilamino” incluyen CH3CH,NH, CH3CH>CH2NH
y (CH3)2CHCH>NH. Ejemplos de "dialquilamino" incluyen (CHs)2N, (CH3CH2CH2);N y CH3zCHz(CH3)N.
"Alquilaminoalquilo” denota sustitucién alquilamino en alquilo. Ejemplos de "alquilaminoalquilo” incluyen CH3NHCH,,
CH3NHCH,CH,, CH3CH>NHCH,, CH3CH,CH,CH;NHCH; y CH3CH,NHCH,CH,. Ejemplos de "dialquilaminoalquilo”
incluyen (CH3)2CH(CH3)N, (CH3CH2CH2)2N y CH3CH2(CH3)N.

"Cicloalquilo” incluye, por ejemplo, ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo y ciclohexilo. El término "alquilcicloalquilo”
denota la sustitucion de alquilo en un resto cicloalquilo e incluye, por ejemplo, etilciclopropilo, i-propilciclobutilo, 3-
metilciclopentilo y 4-metilciclohexilo. El término "cicloalquilalquilo” denota la sustitucion de cicloalquilo en un resto de
alquilo. Ejemplos de "cicloalquilalquilo” incluyen ciclopropilmetilo, ciclopentiletilo, y otros restos cicloalquilo unidos a
grupos alquilo de cadena lineal o ramificada. El término "cicloalcoxi" denota cicloalquilo unido a través de un atomo
de oxigeno tal como ciclopentiloxi y ciclohexiloxi. "Cicloalquenilo” incluye grupos tales como ciclopentenilo y
ciclohexenilo asi como grupos con més de un doble enlace tales como 1,3- y 1,4-ciclohexadienilo.
"Cicloalquilcarbonilo" denota cicloalquilo unido a un grupo C(=O) incluyendo, por ejemplo, ciclopropilcarbonilo y
ciclopentilcarbonilo. "Cicloalquilaminocarbonilo" denota cicloalquilamino unido a un grupo C(=0), por ejemplo,
ciclopentilaminocarbonilo y ciclohexilaminocarbonilo. El término "cicloalcoxicarbonilo" significa cicloalcoxi unido a un
grupo C(=0), por ejemplo, ciclopropiloxicarbonilo y ciclopentiloxicarbonilo.

El término "halégeno”, ya sea solo o en palabras compuestas tales como "haloalquilo”, o cuando se usa en
descripciones tales como "alquilo sustituido con halégeno" incluye fldor, cloro, bromo o yodo. Ademas, cuando se
usa en palabras compuestas tales como "haloalquilo”, o cuando se usa en descripciones tales como "alquilo
sustituido con halégeno”, dicho alquilo puede estar parcial o totalmente sustituido con atomos de halégeno que
pueden ser iguales o diferentes. Los ejemplos de "haloalquilo" o "alquilo sustituido con halégeno" incluyen F3C-,
CICH;-, CF3CH»- y CF3CCl,-. Los términos "halocicloalquilo”, "haloalcoxi”, "haloalquiltio”, "halodialquilaminoalquilo",
"halotrialquilsililo”, "haloalquenilo”, "haloalquinilo”, y similares, se definen de forma analoga al término "haloalquilo”.
Los ejemplos de "haloalcoxi” incluyen CF30-, CCIsCH,0-, HCF,CH,CH,0O- y CF3;CH,0O-. Ejemplos de "haloalquiltio”
incluyen CCIsS-, CF3S-, CCI3CH,S- y CICH,CH,CH,S-. Ejemplos de "haloalquilsulfinilo” incluyen CF3zS(O)-,
CCI3S(0)-, CF3CH2S(0)- y CFsCF,S(0)-. Los ejemplos de "haloalquilsulfonilo” incluyen CF3S(0O).-, CClzS(O)2-,
CF3CH2S(0)2- vy CF3CF2S(0)2-. Ejemplos de "haloalquilamino” incluyen CF3(CH3)CHNH, (CF3),CHNH vy
CH2CICH2NH. Ejemplos de "halodialquilamino” incluyen CF3(CH3)N-, (CF3)2N- y CHCI(CH3)N-. Ejemplos de
"halodialquilaminoalquilo” incluyen (CF3)2NCH,-, (CF3)2NC(CH3)H- 'y (CF3)(CH3)NCH2-. Ejemplos de
"halotrialquilsililo” incluyen CF3(CHs).Si-, (CF3)3Si- y CHCI(CH3).Si-. Ejemplos de "haloalquenilo" incluyen
(C)2C=CHCH,- y CF3CH,CH=CHCH3-. Ejemplos de "haloalquinilo" incluyen HC=CCHCI-, CF3C=C-, CCI3C=C- y
FCH,C=CCH>-.

"Trialquilsiilo" incluye tres radicales alquilo de cadena ramificada y/o lineal unidos a, y a través de un atomo de silicio
tal como trimetilsililo, trietilsililo y t-butildimetilsililo.

El nimero total de atomos de carbono en un grupo sustituyente esté indicado por el prefijo "Ci-Ci" en el que iy j son
numeros de 1 a 10. Por ejemplo, alquilsulfonilo C1-C4 indica de metilsulfonilo a butilsulfonilo; alcoxialquilo C, designa
CH30OCH;-; alcoxialquilo Cz designa, por ejemplo, CHsCH(OCHj3)-, CH;OCH,CH,- o0 CH3CH,OCH,-; y alcoxialquilo
C, designa los diversos isomeros de un grupo alquilo sustituidos con un grupo alcoxi que contiene un total de cuatro
atomos de carbono, incluyendo los ejemplos CH3CH,CH,OCH»- y CH3CH2,OCH2CH,-.

Cuando un compuesto esta sustituido con un sustituyente que tiene un subindice que indica que el nimero de
dichos sustituyentes puede ser mayor de 1, dichos sustituyentes (cuando superan 1) se seleccionan de forma
independiente del grupo de sustituyentes definidos (por ejemplo, CR™R"®),, donde m es 0, 1 0 2, y S(=0),(=NR*)q
donde p y g son independientemente 0, 1 0 2, con la condicién de que la suma de py % es 0, 1 0 2). Cuando un
grupo contiene un sustituyente que puede ser hidrégeno, por ejemplo RY, R? R® R4, R°, R% R® R R¥ RY?
R, R R RMa RMP R1% o R™ entonces, cuando este sustituyente se toma como hidrégeno, se reconoce
gue este es equivalente a dicho grupo que no esta sustituido. Cuando se muestra que un grupo variable esta
opcionalmente unido a una posicion, por ejemplo (RV)r en U-40 del Cuadro 1 en el que r puede ser 0, entonces
hidrégeno puede estar en la posicion incluso si no se indica en la definicion del grupo variable. Cuando una o mas
posiciones en un grupo se dice que "no estan sustituidas" o estan "no sustituidas”, entonces atomos de hidrégeno
estan unidos para completar todas las valencias libres.

13



10

15

20

25

30

35

40

45

50

55

60

ES 2398 677 T3

Tal como se usa en el presente documento, los términos "alquilato” y "alquilado” se refieren a una reaccién quimica
en la que un grupo labil es desplazado por un nucledfilo desde un radical que contiene carbono unido a través de un
atomo de carbono al grupo labil. A no ser que se indique de otro modo, el radical que contiene carbono no esta
limitado a alquilo; el radical que contiene carbono puede ser, por ejemplo, piridinilo, presente en los compuestos de
bromopiridina de Férmula 18 (véase mas adelante).

A no ser que se |nd|(1ue de otro modo, un "anillo" o "sistema de anillo" como componente de la Férmula 1 (por
ejemplo, Y, J, R™* R 142 Rlab Rls) es carbomchco o heterociclico. El término "sistema de anillos" denota dos o
mas anillos que comparten atomos comunes. Como se comprende de forma general, el término "sistema de anillos
biciclico" denota un sistema de anillos que contiene dos anillos que comparten dos o mas atomos comunes. Si los
atomos comunes son adyacentes (es decir, hay un enlace entre los carbonos de puente), el sistema de anillos
biciclico es un "sistema de anillos biciclico condensado”. El término "sistema de anillos biciclico heteroaromatico"
denota un sistema de anillos que consiste en dos anillos condensados, en los cuales, cualquiera o ambos anillos
pueden ser aromaticos, y que contiene al menos un heteroatomo (por ejemplo, O, N) en al menos uno de los anillos
que lo forman. El término "miembro de anillo" se refiere a un a&tomo u otro resto (por ejemplo, C(=0), C(=S), S(O) o
S(0)2) que forma la estructura de un anillo o sistema de anillos.

Los términos "anillo carbociclico", "carbociclo" o "sistema de anillos carbociclico" denotan un anillo o sistema de
anillos en los que los atomos que forman la estructura del anillos se seleccionan solo de carbono. A no ser que se
indique de otro modo, un anillo carbociclico puede ser un anillo saturado, parcialmente insaturado o totalmente
insaturado. Cuando un anillo carbociclico totalmente insaturado satisface la regla de Hiickel, entonces se denomina
también "anillo aromatico". "Carbociclico saturado" se refiere a un anillo que tiene una estructura que consiste en
atomos de carbono unidos entre si por enlaces sencillos; a no ser que se indique de otro modo, las valencias de
carbono que quedan estan ocupadas por atomos de hidrogeno.

Los términos "anillo heterociclico”, "heterociclo" o "sistema de anillos heterociclico" denotan un anillo o sistema de
anillos en los que al menos un atomo que forma la estructura del anillo no es carbono, por ejemplo, nitrégeno,
oxigeno o azufre. Tipicamente, un anillo heterociclico contiene no méas de 4 nitrégenos, no mas de 2 oxigenos y no
méas de 2 azufres. A menos que se indique otra cosa, un anillo heterociclico puede ser un anillo saturado,
parcialmente insaturado o totalmente insaturado. Cuando un anillo heterociclico totalmente insaturado satisface la
regla de Hickel, entonces se denomina también como "anillo heteroaromético" o "anillo heterociclico aromatico". Un
anillo heterociclico que no satisface la regla de Hiickel se describe como un "anillo heterociclico no aromético".

"Aromatico" indica que cada uno de los a&tomos del anillo est4 basicamente en el mismo plano y tiene un orbital p
perpendicular al plano del anillo, y en el que (4n + 2) electrones 1, donde n es un nimero entero positivo, estan
asociados con el anillo para cumplir con la regla de Hiickel. El término "sistema de anillos aromético” denota un
sistema de anillos carbociclico o heterociclico en el que al menos un anillo del sistema de anillos es aroméatico. El
término "sistema de anillos carbociclico aromatico” denota un sistema de anillos carbociclico en el que al menos un
anillo del sistema de anillos es aromatico. El término "sistema de anillos heterociclico aromatico” denota un sistema
de anillos heterociclico en el que al menos un anillo del sistema de anillos es aromético. Como se sobreentiende de
forma general, el término "anillo saturado" denota un anillo en el que ningin miembro de anillo esta unido a un
miembro de anillo adyacente a través de un doble enlace. De forma anéloga, el término "sistema de anillos saturado”
denota un sistema de anillos en el que ningin miembro de anillo estd unido a un miembro de anillo adyacente a
través de un doble enlace.

El término "opcionalmente sustituido" significa no sustituido o sustituido. Por tanto, un grupo opcionalmente
sustituido (es decir, un radical), no esta sustituido o tiene al menos un sustituyente no hidrégeno. A no ser que se
indique un limite particular, un grupo puede estar sustituido con tantos sustituyentes opcionales como pueda
acomodar reemplazando un atomo de hidrégeno por un sustituyente no hidrégeno o cualquier atomo de carbono o
nitrégeno disponible en el grupo. Cuando el termlno "opcionalmente sustituido" estd acompafiado por un limite tal
como para los grupos enumerados para J y R™, el ntmero de sustituyentes opcionales no puede superar el limite
incluso si otras posiciones estan disponibles para sustitucion. Por tanto, por ejemplo, la expresion "opcionalmente
sustituido con 1 a 5 sustituyentes" significa que puede estar presente ningun sustituyente, puede estar presente 1
sustituyente o pueden estar presentes hasta 5 sustituyentes si se acomodan por el nimero de posiciones
disponibles para sustitucion.

Como se ha indicado antes, J, R™?, R*®, R™? R o R pueden ser (entre otros) fenilo opcionalmente sustituido

con hasta 5 sustituyentes seleccionados de un grupo de sustituyentes que se definen en el Compendio de la
invencion. Un ejemplo de fenilo opmonalmente sustituido con hasta cinco sustituyentes es el anillo ilustrado como U-
1 en el Cuadro 1, en el ogue RY se selecuona de un grupo de sustituyentes que se definen en el Compendio de la
invencion para J, R™®, R™, R R o R (es decir, R y RY") y r es un nimero entero de 0 a 5.

Como se ha indicado antes, J o R'® pueden ser (entre otros) naftalenilo opcionalmente sustituido con 1 a 5
sustituyentes (seleccionados de forma independiente de R'o R”) Como es bien conocido en la técnica, el sistema
de anillos naftalenilo consiste en dos anillos fenilo condensados juntos en atomos de carbono adyacentes El anillo
naftalenilo unido al resto de la Férmula 1 tiene 3 posiciones dlsponlbles para sustituyentes R’ y RY , 'y el otro anillo
naftalenilo tiene 4 posiciones disponibles para sustituyentes R’ y RY
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Como se ha indicado antes, J, R, R*®, R™2 R o R'® pueden ser (entre otros) un anillo heteroaromatico de 5 0 6

miembros opcionalmente sustituido con uno o mas sustituyentes seleccionados de un grupo de sustituyentes que se
define en el Compendio de la invencién. Ejemplos de un anillo heteroaromatico de 5 o 6 miembros opcionalmente
sustituido con de uno a cinco sustituyentes incluyen los anillos U-2 a U-61 ilustrados en el Cuadro 1 en los que RY es
un sustituyente cualquiera que se define en el Compendio de la invencién para J, R*?, R R™ R™ o R (por
ejemplo, R’ en miembros de anillo 4&tomo de carbono y R® en miembros de anillo atomo de nitrégeno) y r es un
numero entero de 0 a 5, limitado por el niUmero de posiciones disponibles en cada grupo U. Puesto que U-29, U-30,
U-36, U-37, U-38, U-39, U-40, U-41, U-42 y U-43 tienen Unicamente una posicion disponible, r, para estos grupos U,
esta limitado a los nimeros enteros 0 0 1, y si r es 0 significa que el grupo U no esta sustituido y esta presente un
hidrégeno en la posicion indicada por (RV)r.

Cuadro 1
RY), 3 (RY) 4 (RY), 3 (RY); 4 RY),
Z) \(\//7 a \/\7 5 \(\//7 4 \/\7 5
| b S b \ b O s \ 3
AN 5 2—S 5 2—0
U-1 U-2 U-3 U4 U-5
(RY), (R), (RY), (R"), (RY),
N A N, N,

RGN @ BN G RN & A Sk
—_— b N ] N ) O 5 b 5 O b1
U-6 U-7 U-8 uU-9 U-10

4 (RY), (RY), (RY), 4 (RY), (RY),
N. N.

REE €A G A € B
0_/2 , s—s  s—s ’ S—/z ’ == ’
U-11 U-12 U-13 U-14 U-15

(RY), (RY), (RY), 4 (RY), 3 (RY),

N N N N—O 5
U-16 U-17 U-18 U-19 U-20
4 (R"), 4 (RY) 3 (RY) 4 (RY), (R");
RGN S A € I €/ A
/ : \ , \ / . .\ :
0—N N—S 5—S S—N
U-21 U-22 U-23 U-24 U-25
4 (RY) 3 (RY) 4 (RY) N 2N
DA G /AN /
N—N  s—N  N—N ®RY ®RY),
U-26 U-27 U-28 U-29 U-30
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Cabe resefiar que cuando J, R,

-

U-47

(RY),
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-

-

.

(RY),

e
V4
U)\z

(RY),

/
~Z

/,
WA

U-48

(R,

U-53

(R"),
iy
X N ’

U-58
4 (RY),

N/yN
i,

U-61

16

U-59

-

-

U-60

R} R42 R o R a5 un anillo carbociclico o heterociclico no aromético de 5 o
6 miembros o un anillo heterociclico no aromatico; cada uno opcionalmente sustituido con uno o mas sustituyentes
seleccionados del grupo de sustituyentes que se define en el Compendio de la invencion para J, R™ R
R™ o R, uno o dos miembros de anillo carbono del heterociclo pueden estar opcionalmente en la forma oxidada
de un resto carbonilo.

136 14a
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Ejemplos de anillos heterociclicos no aromaticos de 5 0 6 miembros incluyen los anillos G-1 a G-38 que se ilustran
en el Cuadro 2. Nétese que cuando el punto de unién en el grupo G se ilustra como flotante, el grupo G puede estar
unido al resto de Férmula 1 a través de cualquier carbono o nitrégeno disponible del grupo G por sustitucién de un
atomo de hidrégeno. Los sustituyentes opcionales que corresponden a RY pueden estar unidos a cualquier carbono
o nitrégeno disponible reemplazando a un atomo de hidrégeno. Para estos anillos G, r es de forma tipica un nimero
entero de 0 a 5, limitado por el nimero de posiciones disponibles en cada grupo G.

Cabe resefiar que cuando J, R*? R*® R R o R comprenden un anillo seleccionado de G-28 a G-35, G se
selecciona de O, S o N. Cabe resafiar que cuando G? es N, el atomo de nitrégeno puede completar su valencia por
sustitucion con H o los sustituyentes que corresponden a RY como se define en el Compendio de la invencién para J,

R13a' R13b' R14a, R14b 0 RlG.

Cuadro 2
ISR AN AR O AR &
S 9) N 0 N
G-1 G-2 G-3 G4 - G-5
RY), (RY), (RY), N (RY),
O. No S< y
b‘ Xy, (/) ’/ 7 r /j
O —— 3 — b — E b
N <,
G-6 G-7 G-8 G9 G-10
(O/(Rv)r |/07(Rv)l‘ .
N—/ v N v N v
-1 ’ - y /(R )l‘ s 5~ /\(R )l' ’ 7~ /\(R )r ’
/
‘\O \) KS) 2 O) 2
G-11 G-12 G-13 G-14 G-15
(RY),
— — N Ry — N/
~L ‘/‘Naz“).- \\ \/\Nm“),- T j(R ) N\, })(Rv)r ~i /\I
s7 ' 0" N TNy 2y ’
G-16 G-17 G-18 G-19 G-20
(RV)r (RV)r (Rv)r ‘(Rv)r (Rv)r

-
-

G-21 G-22 G-23 G-24 G-25

(RY), ,0 (RY),

/: :Z\
\_*
/" |=Z\
NV,

W7
LA 4\/‘}2 N

G-26 G-27 G-28 G-29 G-30
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(R"), (RY), O (RY), /\(RV)‘O N( V)’o
- =
Y Nil‘fz ) XY C/ |
¢ ad /e ¢
G-31 G-32 G-33 G-34 G-35

y l\

G-36 G-37 G-38

13 13b 14 14b
R, R R

2

Como se ha indicado antes, J, R o R™ pueden ser (entre otros) un sistema biciclico de anillos
heteroaromatico de 8, 9 o 10 miembros opcionalmente sustituido con uno o mas sustituyentes seleccionados de un
5 grupo de sustituyentes gue se define en el Compendio de la invencion (es decir R’ o RY en miembros de anillo
atomo de carbono y R® en miembros de anillo &tomo de nitrégeno). Ejemplos de sistema biciclico de anillos
heteroaromatico de 8, 9 o 10 miembros opcionalmente sustituido con uno o mas sustituyentes incluyen los anillos U-
81 a U-123 ilustrados en el Cuadro 3 en los que RY es cualquier sustituyente que se define en el Compendio de la
invencion para J, R™?, R R R o R (es decir, R’ 0 R* en miembros de anillo 4&tomo de carbono y R® en
10 miembros de anillo &tomo de nitrégeno), y r es de forma tipica un nUmero entero de 0 a 5.

Cuadro 3
S N QO S
S PIEES PRSP
\(RV>r ’ \(Rv>r ’ \(RV)r ’ N\(RV)r ’
U-81 U-84
CT 2
V/
< l\.\l\(RV)r ’ >
U-85

15
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——®R"),

-

U-121 U-122 U-123

Aunque los grupos R" se muestran en las estructuras U-1 a U-123 y G-1 a G-38, se apreciara que no es necesario
que estos estén presentes puesto que son sustituyentes opcionales. Cabe resefiar que cuando R" es H cuando esta
unido a un atomo, este es el mismo que si dicho &tomo no esta sustltmdo Los atomos de nitrégeno que reqweren
sustltucmn para completar su valencia estan sustltmdos con H o RY. Cabe resefiar que cuando el punto de unién
entre (RY), y el grupo U o G se ilustra como flotante, (R"), puede estar unido a cualquier &tomo de carbono o atomo
de nitrégeno disponible del grupo U o G. Cabe resefiar que cuando el punto de union en el grupo U o G esta
ilustrado como flotante, el grupo U o G puede estar unido al resto de Férmula 1 a través de cualquier carbono o
nitrégeno disponible del grupo U o G que reemplace a un atomo de hldrogeno Cabe resefiar que algunos de los
grupos U o G solo pueden estar sustituidos con menos de 4 grupos 4 RY (por ejemplo, U-2 a U-5, U-7 a U-48, U-52 a
U-61, G-32y G-33).

Como se ha indicado antes, Y junto con los atomos de nitrégeno y carbono enlazantes contiguos a los que esta
unido forma un anillo heterociclico no aromatico condensado de 5 a 7 miembros que incluye miembros de anillo que
se definen en el Compendio de la invencion. Ejemplos de anillos condensados formados por Y incluyen los anillos
ilustrados como H-1 a H-10 en el Cuadro 4. De forma tipica, s es un nimero entero de 0 a 4. R? puede estar unido a
cualquier carbono disponible del anillo formado por Y. Los atomos de nitrégeno que requieren un sustituyente para
completar su valencia estan sustituidos con R®. H-1 a H-10 del Cuadro 4 ilustran la porcion de la Férmula 1
enmarcada entre corchetes que contiene los anillos condensados formados por Y.
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Cuadro 4
Ry 3 (R, &), R, R,
\f‘-..N/ \/\N/ - \’/\N, “ r\/\N/ r/\N, -
< u: O\/J§ X S\A .
H-1 H-2 H-3 H-4 H-5
2 2 2
w2, ®) 3 (R2),
OﬁS\A ? y " N\‘A
!I < {.‘ >
0
H-6 H-7 H-8 H-9 H-10

Se conocen en la técnica una amplia diversidad de procedimientos de sintesis que permiten la preparacion de anillos
y sistemas de anillos aromaticos y no aromaticos; para revisiones extensas véase el conjunto de ocho volimenes de
Comprehensive Heterocyclic Chemistry, A. R. Katritzky and C. W. Rees editors-in-chief, Pergamon Press, Oxford,
1984 y el conjunto de doce volimenes de Comprehensive Heterocyclic Chemistry I, A. R. Katritzky, C. W. Rees and
E. F. V. Scriven editors-in-chief, Pergamon Press, Oxford, 1996.

Los compuestos de esta invencion pueden existir como uno o mas estereocisémeros. Los diversos estereoisémeros
incluyen enantiémeros, diastereGmeros, atropisomeros e isdmeros geométricos. Un experto en la técnica apreciara
que un estereoisémero puede ser mas activo y/o puede mostrar efectos beneficiosos cuando esta enriquecido con
respecto al otro(s) estereoisémero(s) o cuando se separa del otro(s) estereoisémero(s). Ademas, el experto sabe
como separar, enriquecer y/o preparar de forma selectiva dichos estereoisdmeros. Los compuestos de la invencion
pueden estar presentes como una mezcla de estereoisémeros, estereoisomeros individuales o como una forma
Opticamente activa.

Un experto en la técnica apreciarda que no todos los heterociclos que contienen nitrégeno pueden formar N-6xidos,
ya que el nitrégeno requiere un par de electrones disponible para la oxidacion al 6xido; un experto en la técnica
reconocera que los heterociclos que contienen nitrégeno pueden formar N-0xidos. Un experto en la técnica también
reconocera que las aminas terciarias pueden formar N-6xidos. Procedimientos de sintesis para la preparacion de N-
Oxidos de heterociclos y aminas terciarias son bien conocidos por un experto en la técnica, incluyendo la oxidacion
de heterociclos y aminas terciarias con peroxiacidos tales como acido peracético y m-cloroperbenzoico (MCPBA o
acido 3-cloroperbenzoico), perdxido de hidrégeno, hidroperdxidos de alquilo tales como hidroperdxido de t-butilo,
perborato sédico y dioxiranos tales como dimetildioxirano. Estos procedimientos para la preparacion de N-éxidos se
han descrito y revisado exhaustivamente en la bibliografia, véase, por ejemplo: T. L. Gilchrist en Comprehensive
Organic Syntesis, vol. 7, paginas 748-750, S. V. Ley, Ed., Pergamon Press; M. Tisler and B. Stanovnik en
Comprehensive Heterocyclic Chemistry, vol. 3, paginas 18-20, A. J. Boulton and A. McKillop, Eds., Pergamon Press;
M. R. Grimmett and B. R. T. Keene en Advances en Heterocyclic Chemistry, vol. 43, paginas 149-161, A. R.
Katritzky, Ed., Academic Press; M. Tisler and B. Stanovnik en Advance in Heterocyclic Chemistry, vol. 9, paginas
285-291, A. R. Katritzky and A. J. Boulton, Eds., Academic Press; y G. W. H. Cheeseman and E. S. G. Werstiuk en
Advances in Heterocyclic Chemistry, vol. 22, paginas 390-392, A. R. Katritzky and A. J. Boulton, Eds., Academic
Press.
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Un experto en la técnica sabe que debido a que en el medioambiente y bajo condiciones fisioldgicas las sales de los
compuestos quimicos estan en equilibrio con sus correspondientes formas no salinas, las sales comparten la utilidad
biologica de las formas no salinas. Asi, son Utiles una amplia diversidad de sales de los compuestos de Férmula 1
para controlar enfermedades de las plantas causadas por patégenos flngicos de plantas (es decir, son adecuadas
desde el punto de vista agricola). Las sales de los compuestos de Férmula 1 incluyen sales de adicién de acido con
acidos inorganicos u organicos tales como acido bromhidrico, clorhidrico, nitrico, fosférico, sulfdrico, acético,
butirico, fumarico, lactico, maleico, malénico, oxalico, propionico, salicilico, tartarico, 4-toluensulfénico o valérico.
Cuando un compuesto de Férmula 1 contiene un resto acido tal como un acido carboxilico o fenol, las sales incluyen
ademas las formadas con bases organicas o inorganicas tales como piridina, trietlamina o amoniaco, o amidas,
hidruros, hidroxidos o carbonatos de sodio, potasio, litio, calcio, magnesio o bario. Por consiguiente, la presente
invencion comprende los compuestos seleccionados de Férmula 1, N-6xidos y sales de los mismos adecuadas
desde el punto de vista agricola.

Los compuestos de Férmula 1 y Férmula 1a existen de forma tipica en mas de una forma, y la Férmula 1 y la
Formula 1a incluyen asi todas las formas cristalinas y no cristalinas de los compuestos que representan. Formas no
cristalinas incluyen realizaciones que son sélidos tales como ceras y gomas, asi como realizaciones que son liquidos
como soluciones y productos fundidos. Formas cristalinas incluyen realizaciones que representan esencialmente un
tipo de cristal sencillo y realizaciones que representan una mezcla de polimorfos (es decir, diferentes tipos
cristalinos). El término "polimorfo” se refiere a una forma cristalina particular de un compuesto quimico que puede
cristalizar en diferentes formas cristalinas, teniendo estas formas diferentes disposiciones y/o conformaciones de las
moléculas en la red cristalina. Aunque los polimorfos pueden tener la misma composicién quimica, estos también se
pueden diferenciar en la composicion debido a la presencia o ausencia de agua u otras moléculas cocristalizadas,
que pueden estar unidas de forma fuerte o débil a la red. Los polimorfos pueden diferenciarse en dichas propiedades
quimicas, fisicas y biolégicas como la forma, densidad, dureza, color, estabilidad quimica, punto de fusién, caracter
higroscopico, capacidad de suspension, velocidad de disolucién y disponibilidad biol6gica del cristal. Un experto en
la técnica apreciara que un polimorfo de un compuesto de Formula 1 y Férmula la puede presentar efectos
beneficiosos (por ejemplo, idoneidad para la preparacion de formulaciones utiles, comportamiento biolégico
mejorado) con respecto a otro polimorfo o a una mezcla de polimorfos del mismo compuesto de Férmula 1 y
Formula 1a. La preparacion y aislamiento de un polimorfo particular de un compuesto de Formula 1 y Férmula la se
puede conseguir por procedimientos conocidos por los expertos en la técnica incluyendo, por ejemplo, cristalizacion
usando disolventes y temperaturas seleccionados.

Realizaciones de la presente invencidén que se describen en el Compendio de la invencion incluyen las descritas a
continuacion. En las siguientes realizaciones, la Formula | incluye N-6xidos y sales del mismo, y la referencia a "un
compuesto de Formula 1" incluye las definiciones de sustituyentes especificados en el Compendio de la invencion a
no ser que se defina en las realizaciones.

Realizacion 1. Un compuesto de Formula 1 en el que Y se toma junto con los 4&tomos de nitrégeno y carbono
enlazantes contiguos (que se identifican con "1" y "5" respectivamente) formando un anillo heterociclico no aromético
condensado de 5 a 7 miembros, incluyendo los miembros de anillo, ademés de los atomos de nitrégeno y carbono
enlazantes contiguos, seleccionados del grupo que consiste en C(R?s, O, S, NR?, -C(R)=C(R?-, C(=0), C(=S) y
S(=0)p(=NR")q.

Realizacion 1a. Un compuesto de Formula | o Realizacion 1 en el que Y se toma junto con los &tomos de nitrogeno y
carbono enlazantes contiguos formando un anillo heterociclico no aromatico condensado de 5 a 7 miembros
seleccionado del grupo que consiste en H-1, H-2, H-3, H-4, H-5, H-6, H-7, H-8, H-9 y H-10 representados en el
Cuadro 4 en los que s es un nimero entero de 0 a 4.

Realizacion 2. Un compuesto de la Realizacion 1 en el que Y se toma junto con los atomos de nitrégeno y carbono
enlazantes contiguos formando un anillo heterociclico no aromatico condensado de 5 a 7 miembros, incluyendo los
miembros de anillo, ademas de los a&tomos de nitrégeno y carbono enlazantes contiguos, seleccionados del grupo
que consiste en C(R%),, O, Sy NR®.

Realizacion 3. Un compuesto de la Realizacion 2 en el que Y se toma junto con los atomos de nitrégeno y carbono
enlazantes contiguos formando un anillo heterociclico no aromatico condensado de 5 a 7 miembros, incluyendo los
miembros de anillo, ademas de los atomos de nitrégeno y carbono enlazantes contiguos, seleccionados del grupo
que consiste en C(R2)2 y O.

Realizacion 4. Un compuesto de Formula 1 o una cualquiera de las Realizaciones 1 a 3 en el que cada R? es
independientemente H, halégeno, ciano, hidroxi, -CHO, - C(:O)ORﬁ, -C(:O)NHORGa, alquilo C1-Cs, alquenilo C-Cs,
alquinilo C,-Cs, cicloalquilo C3-Cs, halocicloalquilo C3-Cg, cicloalquenilo Cs-Cs, haloalquilo C;-Cs, alcoxi C;1-Cs,
haloalcoxi C1-Cs, cicloalcoxi Cs-Cs, alqueniloxi C,-Cs, haloalqueniloxi C3-Cs, alquiniloxi C2-Cs, alquilcarbonilo C,-Cs,
alquiltio C1-Cs, haloalquiltio C1-Cs o cicloalquiltio C3-Ce.

Realizacion 5. Un compuesto de la Realizacion 4 en el que cada R? es independientemente H, halégeno, ciano,

hidroxi, -CHO, -C(=O)OR®, -C(=O)NHOR®?, alquilo C;-Cs, haloalquilo C3-Cs, cicloalquilo Cs-Cs, alcoxi Ci-Cs,
haloalcoxi C1-Cs, cicloalcoxi C3-Cs 0 alquilcarbonilo C,-Cs.
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Realizaciéon 6. Un compuesto de la Realizacion 5 en el que cada R? es independientemente H, hal6geno, ciano,
hidroxi, -CHO, alquilo C;-C3 0 alcoxi C1-Cs.

Realizacién 7. Un compuesto de la Realizacion 6 en el que R%es H.

Realizacion 8. Un compuesto de Férmula 1 o una cualquiera de las Realizaciones 1 a 7 en el que R® es
independientemente H, -CN, -C(=O)NHg, -C(=O)NHCN, -CHO, -C(=O)OR6, -C(=O)NHOR6a, alquilo C;-Cs, haloalquilo
C1-Cs, alquilcarbonilo C»-Cs, haloalquilcarbonilo C,-Cs, cicloalquilcarbonilo Cs-C7, alcoxicarbonilo C»-Ce,
haloalcoxicarbonilo C»-Cs, cicloalcoxicarbonilo C4-C;, alcoxialquilcarbonilo Cs3-Cs, alcoxialcoxicarbonilo C3-Cs,
(alquiltio)carbonilo  C»-Cs,  alcoxi(tiocarbonilo)C»-Cs, alquil(tiocarbonilo)C»-Cs, alquiltio(tiocarbonilo)C»-Cs,
alquilaminocarbonilo C»-Cs, cicloalquilaminocarbonilo Cs-C+, dialquilaminocarbonilo Cs-Cs, alquilamino(tiocarbonilo)
C,-Cs, dialquilamino(tiocarbonilo) C3-Cs 0 alcoxi(alquil)aminocarbonilo C3-Ce.

Realizacion 9. Un compuesto de la Reallzacmn 8 en el que R® es independientemente H, -CN, -C(=O)NH,, -
C(=O)NHCN, -CHO, -C(=0)OR®, -C(=O)NHOR®, alquilo C;-Cs, alquilcarbonilo C2-Cy, haloalquilcarbonilo C,-Ca,
alcoxicarbonilo C»-C4 o haloalcoxicarbonilo C,-Ca.

Reallzacmn 10. Un compuesto de la Realizacion 9 en el que R® es independientemente H, -C(=O)NH,, -CHO, -
C(= O)OR -C(= O)NHORGa alquilcarbonilo C»-C3 0 alcoxicarbonilo C»-Cs.

Realizacion 11. Un compuesto de Férmula 1 o una cualquiera de las Realizaciones 1 a 10 en el que R°® es
independientemente H o alquilo C;-Cs.

Realizacion 12. Un compuesto de Férmula 1 o una cualquiera de las Realizaciones 1 a 11 en el que R®
independientemente alquilo C1-Cs.

Realizacion 13. Un compuesto de Férmula 1 o una cualquiera de las Realizaciones 1 a 12 en el que J es un anillo
fenilo o heteroaromatico de 5 o 6 miembros, un sistema de anillos naftalenilo, o un anillo carbociclico o heterociclico
no aromatico de 5 o 6 miembros que opcionalmente incluye miembros de anillo seleccionados del grupo que
consiste en C(=0) o C(=S), cada anlllo 0 sistema de anillos opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituyentes
seleccionados independientemente de R’ en miembros de anillo atomo de carbono y R® en miembros de anillo
atomo de nitrégeno.

Realizacion 14. Un compuesto de la Realizacion 13 en el que J es un anillo fenilo o heteroaromatico de 5 o 6
miembros; cada anillo opcionalmente sustituido con hasta 3 sustituyentes seleccionados independientemente de R’
en miembros de anillo &tomo de carbono y R® en miembros de anillo atomo de nitrégeno.

Realizacion 14a. Un compuesto de la Realizacién 14 en el que J es un anillo fenilo o heteroaromatico de 5 o 67
miembros, cada anillo opcionalmente sustltwdo con hasta 2 sustituyentes seleccionados independientemente de R
en miembros de anillo &tomo de carbono y R® en miembros de anillo atomo de nitrégeno.

Realizacion 15. Un compuesto de la Realizacion 14a en el que J es un anillo fenilo o tiofeno opcionalmente
sustituido con hasta 2 sustituyentes seleccionados independientemente de R’.

Realizacion 16. Un compuesto de la Realizacion 15 en el que J es un anillo fenilo o tiofeno opcionalmente sustituido
con hasta 1 sustituyente seleccionado independientemente de R’.

Realizacion 17. Un compuesto de la Realizacion 16 en el que J es un anillo fenilo o tiofeno opcionalmente sustituido
con hasta 1 sustituyente seleccionado de Fy CHs.

Realizacion 18. Un compuesto de Férmula 1 o la Realizacién 13 en el que J es un anillo carbociclico o heterociclico
no aromatico de 5 o 6 miembros, que opcionalmente incluye miembros de anillo seleccionados del grupo que
conS|ste en C(=0) o C(=S), y opcionalmente sustltU|do con hasta 3 sustituyentes seleccionados independientemente
de R en miembros de anillo 4&tomo de carbono y R® en miembros de anillo atomo de nitrégeno.

Realizacion 19. Un compuesto de la Realizacion 18 en el que J es un anillo carbociclico no aromatlco de506
miembros opcionalmente sustituido con hasta 2 sustituyentes seleccionados independientemente de R’.

Realizacion 20. Un compuesto de Férmula 1 o una cualquiera de las Realizaciones 1 a 19 en el que cada R’ es
independientemente haldgeno, alquilo C;-Ce, cicloalquilo C3-Cg, halocicloalquilo Cs-Cs, alquilcicloalquilo C4-Cy,
haloalquilo C;-Cs, ciano, alcoxi C1-Ce, haloalcoxi Cy1-Ce, alquiltio C1-Cs, alquilsulfinilo C1-Cs, alquilsulfonilo C1-Cs 0
haloalquiltio C1-Ce.

Realizacion 21. Un compuesto de la Realizacion 20 en el que cada R’ es independientemente halégeno, alquilo Ci1-
C3 0 alcoxi C1-Cs.

Realizacion 22. Un compuesto de la Realizacion 21 en el que cada R’ es independientemente halégeno o alquilo C;-
Cs.
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Realizacion 23. Un compuesto de la Realizacién 22 en el que cada R’ es independientemente F o CHs.
Realizacion 24. Un comg)uesto de Férmula 1 o una cualquiera de las Realizaciones 1 a 23 en el que R! es -NR¥R®,
_NRlo_NRllaRllb 0 _ORl )

Realizacion 24a. Un compuesto de la Realizacion 24 en el que R es -NR*R® o -NR*-NR™*R™™.

Realizacion 25. Un compuesto de la Realizacion 24a en el que R* es -NR¥R™.

Realizacion 26. Un compuesto de la Realizacion 24a en el que R* es -NR'*-NR™*R™™.

Realizacion 27. Un compuesto de la Realizacion 24 en el que R es -OR™.

Realizacién 28. Un compuesto de Férmula 1 o una cualquiera de las Realizaciones 1 a 27 en el que cada R y R
es independientemente H, alquilo C1-Cip, alquenilo C,-Cio, alquinilo C,-Cio, haloalquilo C;-C10, haloalquenilo C2-Cio,
haloalquinilo C,-Cio, alcoxialquilo C,-Cio, alcoxialcoxialquilo C3-Cio, alcoxialquenilo Cs-Cio, alcoxialquinilo Cs-Cig,
dialcoxialquilo Cs-Ci0, haloalcoxialquilo C;-C10, alcoxihaloalquilo C»-Cio, haloalcoxihaloalquilo C;-Cio, hidroxialquilo
C1-Cio, cianoalquilo C»-Cio, alquiltioalquilo C;-Cio, alquilsulfinilalquilo C»-Cio, alquilaminoalquilo Cs-Cio,
haloalquilaminoalquilo C3-Cyo, cicloalquilaminoalquilo Cs-Cio, dialquilaminoalquilo C4-Cio, halodialquilaminoalquilo
C4-C1o, cicloalquil(alquil)aminoalquilo Cg-C1o 0 -(CR™?R™"),R™.

Realizacion 29. Un compuesto de la Realizacion 28 en el que cada R% y R es independientemente H, alquilo C;-
Cio, alquenilo C2-Cqo, alquinilo C3-Cio, haloalquilo Ci-Ci9, alcoxialquilo Cz-Cig, hidroxialquilo C;-Cio 0 -
(CRlsaR Sb)les'

Realizacion 30. Un compuesto de la Realizacion 29 en el que cada R* y R™? es independientemente alquilo C;-Cs,
alcoxialquilo C,-Cs, hidroxialquilo C1-Cs 0 -(CR™*R™"),R*®.

Realizacion 31. Un compuesto de la Realizacion 30 en el que cada R* y R™?
ciclopropilo.

es independientemente isopropilo o

1la

Realizacion 32. Un compuesto de la Realizacién 31 en el que cada R% y R es independientemente isopropilo.

Realizacion 33. Un compuesto de la Realizacién 31 en el que cada R% y R es independientemente ciclopropilo.

Realizacion 34. Un compuesto de Formula 1 o una cualquiera de las Realizaciones 1 a 33 en el que cada R%® y R
es independientemente H, alquilo C1-Cao, alquenilo C,-C1o, alquinilo C,-Co, haloalquilo C1-Cio 0 -(CR**R™?),R™.

Realizacion 34a. Un compuesto de la Realizacion 34 en el que cada R y R

_ 1o de la Ree es independientemente H, alquilo Cs-
Cio, haloalquilo C1-C10 0 -(CR™"R™)mR™.

Realizacion 35. Un compuesto de la Realizacién 34 en el que cada R y R es independientemente H o alquilo C;-
Cs.

Realizacion 36. Un compuesto de la Realizaciéon 35 en el que cada R% y R es independientemente H.

Realizacion 37. Un compuesto de Férmula 1 o una cualquiera de las Realizaciones 1 a 27 en el que cuando cada
pareja de R% y R® o pareja de R™ y R se toma independientemente junto con el nitrégeno al que esta unida
formando un anillo de 3 a 6 miembros, dicho anillo incluye opcionalmente miembros seleccionados del grupo que
consiste en C(=0), C(=S), NR® o S(=O)p(:NR4)q y esta opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes
seleccionados del grupo que consiste en halégeno, -CN, alquilo C1-C; y alcoxi C1-Co.

Realizacion 38. Un compuesto de la Realizacion 37 en el que cuando cada pareja de R*® y R*, o pareja de R*™®y

R se toma independientemente junto con el nitrégeno al que esta unida formando un anillo de 3 a 5 miembros,
dicho anillo estd opcionalmente sustituido con 1 a 2 sustituyentes seleccionados del grupo que consiste en
halégeno, -CN y alquilo C1-Ca.

Realizacion 39. Un compuesto de la Realizacion 38 en el que cuando cada pareja de R% y R® o pareja de R y

R’ se toma independientemente junto con el nitrégeno al que esta unida formando un anillo de 3 a 5 miembros,
dicho anillo esta opcionalmente sustituido con 1 a 2 sustituyentes seleccionados del grupo que consiste en alquilo
C;1-Co.

Realizacion 40. Un compuesto de Férmula 1 o una cualquiera de las Realizaciones 1 a 39 en el que R™esH, alquilo
C1-C1o, alquenilo C,-Cao, alquinilo C2-Cao, haloalquilo C1-Co, haloalquenilo C2-Cio 0 -(CR™*R*),R*®.
Realizacion 41. Un compuesto de la Realizacion 40 en el que R* es alquilo C1-C5 0 -(CR*™R™),R™®.

15a R15b

Realizacion 42. Un compuesto de Formula 1 o una cualquiera de las Realizaciones 1 a 41 en el que cada R™y
es independientemente H, halégeno o alquilo C;-Cs.
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15, 15b
a y R

Realizacion 43. Un compuesto de la Realizacién 42 en el que cada R es independientemente H o halégeno.

15a y Rle es H.

Realizacion 44. Un compuesto de la Realizacién 43 en el que cada R

Realizacion 45. Un compuesto de Férmula 1 o una cualquiera de las Realizaciones 1 a 41 en el que una pareja de
R y R™ se toma junto con el &tomo de carbono al que estan unido formando -C(=0)- o un anillo cicloalquilo C3-Cs
o halocicloalquilo C3-Cs.

Realizacion 46. Un compuesto de Férmula 1 o una cualquiera de las Realizaciones 1 a 41 en el que una pareja de
R y R™ unidos a 4tomos de carbono adyacentes se toma junto con los atomos de carbono a los que esta unida
formando un anillo cicloalquilo C3-Cs 0 halocicloalquilo C3-Ce.

Realizacion 47. Un compuesto de Férmula 1 o una cualquiera de las Realizaciones 1 a 46 en el que cada R es
independientemente fenilo, cicloalquilo C3-Csg, cicloalquenilo C3-Cs, anillo heteroaromatico de 5 o 6 miembros o
sistema de anillos biciclico naftalenilo o heteroaromético de 8, 9 o 10 miembros; o un anillo no aromético
heterociclico de 5 o 6 miembros, que oEcionaImente incluye miembros de anillo seleccionados del grupo que
consiste en C(=0), C(=S), C(=NR*), SiR**R*® y S(=0),(=NR*),, cada anillo o_sistema de anillos opcionalmente
sustituido con hasta 3 sustituyentes seleccionados independientemente de R en miembros de anillo atomo de
carbono y R® en miembros de anillo atomo de nitrégeno.

Realizacion 48. Un compuesto de la Realizacién 47 en el que cada R es independientemente cicloalquilo Cs-Cs,
cicloalquenilo C3-Csg, fenilo o naftalenilo, cada uno opcionalmente sustituido con hasta 2 sustituyentes seleccionados
independientemente de R*'.

Realizacion 49. Un compuesto de la Realizacion 48 en el que cada R'® es independientemente cicloalquilo C3-Cs 0
fenilo, cada uno opcionalmente sustituido con hasta 2 sustituyentes seleccionados independientemente de RY.

Realizacion 50. Un compuesto de la Realizacién 49 en el que cada R es independientemente cicloalquilo C3-Cs 0
fenilo, cada uno opcionalmente sustituido con hasta 1 sustituyente seleccionado de RY.

Realizacion 51. Un compuesto de Férmula 1 o una cualquiera de las Realizaciones 1 a 50 en el que cada RY es
independientemente halégeno, alquilo C1-Cs, alquenilo C2-Cs, alquinilo C2-Csg, cicloalquilo Cs-Cs, alquilcicloalquilo Ca-
Ca0, halocicloalquilo Cs-Cs, haloalquilo C1-Cs 0 ciano; o fenilo o anillo heteroaromatico de 5 o 6 miembros.

Realizacion 52. Un compuesto de la Realizacion 51 en el que cada RY es halégeno, alquilo C1-Cg 0 ciano.
Realizacion 53. Un compuesto de Férmula 1 o una cualquiera de las Realizaciones 1 a52 enelque mes 00 1.
Realizacion 54. Un compuesto de la Realizacién 53 en el que m es 0.

Realizacion 55. Un compuesto de Formula 1 o una cualquiera de las Realizaciones 1 a 23 en el que R’ es -
N=CR13aR13b 0 -NR10N=CR14aRl4b_

Realizacion 56. Un compuesto de la Realizacion 55 en el que R' es -N=CR**R"®",

Realizacion 57. Un compuesto de la Realizacion 55 en el que R* es -NR**N=CR*?R™*".

Realizacion 58. Un compuesto de Férmula 1 o una cualquiera de las Realizaciones 1 a 57 en el que cada R y R

es independientemente H, -CN, -C(:O)ORlB, alquilo C31-Cs, alquenilo C,-Cs, alquinilo C,-Cs, cicloalquilo C3-Csg,
halocicloalquilo C3-Csg, cicloalquenilo C3-Csg, cicloalquilalquilo Cs-Cio, alquilcicloalquilo Ca-Cyo 0 alquilcicloalquilalquilo
Cs-Cqo.

Realizacion 59. Un compuesto de la Realizacion 58 en el que cada R** y R*®

son independientemente H, -CN, -
C(=0)OR*® 0 alquilo C1-Cs.

13b

Realizacion 60. Un compuesto de Férmula 1 o una cualquiera de las Realizaciones 1 a 57 en el que R es H, -CN,

-(C=0)OR"® 0 alquilo C;-Cs.
Realizacion 60a. Un compuesto de la Realizacion 60 en el que R™ es H.

Realizacion 60b. Un compuesto de Férmula 1 o una cualquiera de las Realizaciones 1 a 57, o 60 o 60a en el que
R™? es un anillo fenilo o heteroaromatico de 5 o 6 miembros o un anillo no aromatico heterociclico de 5 o 6
miembros que opcionalmente incluye miembros de anillo seleccionados del grupo que consiste en NR?, C(=0),
C(=S), C(=NR%), SiR**R® y S(=0),(=NR*); cada anillo opcionalmente sustituido en miembros de anillo carbono con
1 a 3 sustituyentes seleccionados del grupo que consiste en alquilo C;-Cs, halégeno, -CN y alcoxi C1-Cs.

Realizaciéon 61. Un compuesto de la Realizacion 60b en el que R™? es independientemente un anillo fenilo o

heteroaromatico de 5 o 6 miembros; cada anillo opcionalmente sustituido en miembros de anillo carbono con 1 a 2
sustituyentes seleccionados del grupo que consiste en alquilo C1-Cs, halégeno, -CN y alcoxi C1-Cs.
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Realizacion 62. Un compuesto de Férmula 1 o una cualquiera de las Realizaciones 1 a 57 en el que R** y R se
toman junto con el carbono al que estan unidos formando un anillo carbociclico de 5 o 6 miembros opcionalmente
sustituido con hasta 4 sustituyentes seleccionados independientemente del grupo que consiste en alquilo C1-C,
halégeno, -CN y alcoxi C;-Co.

Realizacion 63. Un compuesto de Férmula 1 o una cualquiera de las Realizaciones 1 a 62 en el que cada R y R

son independientemente H, -CN, -C(=O)OR18, alquilo C1-Cs, alquenilo C,-Cs, alquinilo C,-Cs, cicloalquilo C3-Csg,
halocicloalquilo C3-Csg, cicloalquenilo C3-Csg, cicloalquilalquilo C4-Cip, alquilcicloalquilo Cs-Cio 0 alquilcicloalquilalquilo
Cs-Clo.

Realizacion 64. Un compuesto de la Realizacion 63 en el que cada R*** y R

es independientemente H, -CN, -
C(=0)OR*® 0 alquilo C1-Cs.

Realizacion 65. Un compuesto de Formula 1 o una cualquiera de las Realizaciones 1 a 62 en el que R es H, -CN,
-(C=0)OR"® 0 alquilo C;-Cs.

Realizacion 65a. Un compuesto de la Realizacion 65 en el que R es H.

Realizacion 65b. Un compuesto de Férmula 1 o una cualquiera de las Realizaciones 1 a 62, o 65 o0 65a en el que
R es un anillo fenilo o heteroaromatico de 5 o0 6 miembros o un anillo no aromatico heterociclico de 5 o 6
miembros que opcionalmente incluye miembros de anillo seleccionados del grupo que consiste en NR®, C(=0),
C(=S), C(=NR%, SIR*R® y S(=0),(=NR*),; cada anillo opcionalmente sustituido en miembros de anillo carbono con
1 a 3 sustituyentes seleccionados del grupo que consiste en alquilo C1-Cs, halégeno, -CN y alcoxi C;1-Cs.

Realizacién 66. Un compuesto de la Realizacion 65b en el que R es independientemente un anillo fenilo o

heteroaromético de 5 o 6 miembros; cada anillo opcionalmente sustituido en miembros de anillo carbono con 1 a 2
sustituyentes seleccionados del grupo que consiste en alquilo C1-Cs, halégeno, -CN y alcoxi C1-Cs.

Realizacion 67. Un compuesto de Férmula 1 o una cualquiera de las Realizaciones 1 a 62 en el que R y R se
toman junto con el carbono al que estan unidos formando un anillo carbociclico de 5 0 6 miembros opcionalmente
sustituido con hasta 4 sustituyentes seleccionados independientemente del grupo que consiste en alquilo C1-Cy,
halégeno, -CN y alcoxi C;-Co.

Realizacion 68. Un compuesto de Férmula 1 o una cualquiera de las Realizaciones 1 a 67 en el que cada R es
independientemente alquilo C1-Cs, haloalquilo C1-Cs 0 cicloalquilo C3-Ce.

Realizacion 69. Un compuesto de la Realizacion 68 en el que cada R es independientemente alquilo C1-C3 0
cicloalquilo C;-Cs.

Realizacion 70. Un compuesto de la Realizaciéon 69 en el que cada R®es independientemente alquilo C1-Cs.

Realizacion 71. Un compuesto de Férmula 1 o una cualquiera de las Realizaciones 1 a 69 en el que R™esH, alquilo
C1-Cs 0 haloalquilo C1-Cs.

Realizacion 72. Un compuesto de la Realizacion 71 en el que R¥esHo alquilo C1-Cs.
Realizacion 73. Un compuesto de la Realizacion 72 en el que R es H o metilo.

Realizacién 74. Un compuesto de Férmula 1a en el que R* es haldgeno, -SCHs, -S(=0),CHs, -OS(=0),CFs 0 -
0S(=0),Ph-p-CHs.

Realizacion 75. Un compuesto de la Realizacion 74 en el que R™ es halégeno o -S(=0),CHs.
Realizacion 76. Un compuesto de la Realizacion 75 en el que R™ es Cl 0 -S(=0),CHa.

Realizaciones de esta invencion, incluyendo las Realizaciones 1-76 anteriores, asi como cualquier otra realizacién
descrita en el presente documento, se puede combinar de cualquier forma, y las descripciones de variables en las
realizaciones pertenecen no solo a los compuestos de las Férmulas 1 y 1a sino también a los compuestos de partida
y a los compuestos intermedios (incluyendo la Foérmula la) utiles para la preparacion de compuestos de las
Formulas 1 y la. Ademas, las realizaciones de esta invencion, incluyendo las realizaciones 1-76 anteriores, asi
como cualquier otra realizacion descrita en la presente y cualquiera de sus combinaciones pertenecen a las
composiciones y procedimientos de la presente invencion.

Las combinaciones de las Realizaciones 1-76 se ilustran por:
Realizacion Al. Un compuesto de Férmula 1 en el que

Y se toma junto con los atomos de nitrégeno y carbono enlazantes contiguos (que estan
identificados con "1" y "5" respectivamente) formando un anillo heterociclico no aromatico
condensado de 5 a 7 miembros, incluyendo los miembros de anillo, ademéas de los
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atomos de nitrdgeno y carbono enlazantes contiguos, seleccionados del grupo que
consiste en C(R%),, O, S, NR?, -C(R?)=C(R?-, C(=0), C(=S), -C=C-y S(=0)p(=NR")q;

es independientemente H, halégeno, ciano, hidroxi, -CHO, alquilo C;-Cs3 o alcoxi C;-Cs;

es independientemente H, -CN, -C(=O)NH,, -C(=O)NHCN, -CHO, -C(:O)ORG, -
C(=O)NHOR6a, alquilo C;-Cs, alquilcarbonilo C»-Ca, haloalquilcarbonilo C,-Cy,
alcoxicarbonilo C,-C4 0 haloalcoxicarbonilo C,-Cy;

es un anillo fenilo o heteroaromético de 5 o 6 miembros, un sistema de anillos naftalenilo,
o un anillo carbociclico o heterociclico no aromatico de 5 o 6 miembros, que
opcionalmente incluye miembros de anillo seleccionados del grupo que consiste en C(=0)
0 C(=S), cada anillo o sistema de anillos opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituyentes
seleccionados independientemente de R’ en miembros de anillo &tomo de carbono y R®
en miembros de anillo &tomo de nitrégeno;

es independientemente hal6geno, alquilo C1-C3 0 alcoxi C1-Cs;
es _NRQaRQb _NRlo_NRllaRllb o _OR12,

y R™ es independientemente H, alquilo Ci-Cio, alquenilo C,-Cio, alquinilo Cy-Cio,
haloalquilo C1-C1o, alcoxialquilo C,-Cio, hidroxialquilo C3-C1o 0 -(CR™?R*"),R™;

y R™ es independientemente H, alquilo Ci-Cio, alquenilo C,-Cio, alquinilo Cx-Cio,

haloalquilo C3-C1o 0 -(CR**R*"),,R*;

es H, alquilo C1-Cyg, alquenilo C2-C1p, alquinilo C2-Cio, haloalquilo C1-Ci, haloalquenilo
C»-C100 _(CRISaRISb)mRIG;

es independientemente H, halégeno o alquilo C;-Cs;

es independientemente fenilo, cicloalquilo C3-Cg, cicloalquenilo C3-Cg, anillo
heteroaromatico de 5 o 6 miembros o sistema de anillos biciclico naftalenilo o
heteroaromatico de 8, 9 o 10 miembros; o un anillo no aromatico heterociclico de 5 o 6
miembros, que opcionalmente incluye miembros de anillo seleccionados del grupo que
consiste en C(=0), C(=S), C(=NR%), SiR®R® y S(=0),(=NR*); cada anillo o sistema de
anillos opcionalmente sustituido con hasta 3 sustituyentes seleccionados
independientemente de R'’ en miembros de anillo &tomo de carbono y R® en miembros
de anillo atomo de nitrégeno; m es 0 0 1;

es independientemente halégeno, alquilo C;-Cg, alquenilo C,-Cg, alquinilo Cz-Ce,
cicloalquilo Cs-Csg, alquilcicloalquilo Cs-Cio, halocicloalquilo Cs-Cs, haloalquilo C1-Cs 0
ciano; o fenilo o anillo heteroaromético de 5 o 6 miembros; y

es H, alquilo C1-Cs o haloalquilo C1-Cs.

Realizacion A2. Un compuesto de la Realizacion Al en el que

Y

cada R’
Rl

cada R®y R™®

cada R®y R™"

se toma junto con los 4&tomos de nitrégeno y carbono enlazantes contiguos (que estan
identificados con "1" y "5" respectivamente) formando un anillo heterociclico no aromético
condensado de 5 a 7 miembros, incluyendo los miembros de anillo, ademas de los
atomos de nitrégeno y carbono enlazantes contiguos, seleccionados del grupo que
consiste en C(R?)2, O, Sy NR;

es independientemente H, -C(=O)NH,, -CHO, -C(:O)ORG, -C(:O)NHORGa, alquilcarbonilo
C,-C3 0 alcoxicarbonilo C,-Cs;

es un anillo fenilo o heteroaromatico de 5 o 6 miembros, cada anillo opcionalmente
sustituido con hasta 2 sustituyentes seleccionados independientemente de R’ en
miembros de anillo &tomo de carbono y R® en miembros de anillo atomo de nitrégeno;

es independientemente halégeno o alquilo C1-Cs;
es _NRQaRQb o _NRIO_NRlla 11b,

es independientemente alquilo C;-Ce, alcoxialquilo C;-Ce, hidroxialquilo C1-Cs 0 -
(CR15aR Sb) R16,

m l
es independientemente H, alquilo C1-Cio, haloalquilo C;-Cyo 0 -(CR™*R*™),,R®;
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m es 0;

16

cadaR es independientemente cicloalquilo C3-Cg o fenilo, cada uno o?cionalmente sustituido con

hasta 2 sustituyentes seleccionados independientemente de R ’
RY es halégeno, alquilo C1-Cs 0 ciano; y
10 .
R es H o metilo.

Realizacion A3. Un compuesto de la Realizacién A2 en el que

R? es H;

J es un anillo fenilo o tiofeno opcionalmente sustituido con hasta 2 sustituyentes seleccionados
independientemente de R’;

cada R’ es independientemente F o CHs;

R es -NR¥R®;

R% es independientemente isopropilo o ciclopropilo;

R%® es independientemente H.

Realizacion A4. Un compuesto de la Realizacion A3 en el que

Y se toma junto con los atomos de nitrégeno y carbono enlazantes contiguos (que estan identificados con "1"
y "B" respectivamente) formando un anillo heterociclico no aromético condensado de 5 a 7 miembros,
incluyendo los miembros de anillo, ademés de los atomos enlazantes nitrégeno y carbono, seleccionados
del grupo que consiste en C(R?),y O; y

J es un anillo fenilo o tiofeno opcionalmente sustituido con hasta 1 sustituyente seleccionado de Fy CHs.
Realizacion B1. Un compuesto de Férmula 1a en el que

R es halégeno o -S(=0),CHs; y

JeY se definen como antes para la Férmula 1.

Realizacion B2. Un compuesto de la Realizacion Bl en el que R'™es Cl o -S(=0),CHs;. Realizaciones especificas
incluyen compuestos de Férmulas 1 y 1a seleccionados del grupo que consiste en:

4-[2-(4-fluorofenil)-4,5,6,7-tetrahidropirazolo[1,5-a]piridin-3-il]-N-(1-metiletil)-2-pirimidinamina (Compuesto 8),
N-ciclopropil-4-[2-(4-fluorofenil)-6,7-dihidro-4H-pirazolo[5,1-c][1,4]oxazin-3-il]-2-pirimidinamina (Compuesto 109),

4-[2-(4-fluorofenil)-6,7-dihidro-4H-pirazolo[5,1-c][1,4]oxazin-3-il]-N-(1-metiletil)-2-pirimidinamina (Compuesto
107),

2-[[4-[2-(4-fluorofenil)-6,7-dihidro-4H-pirazolo[5,1-c][1,4]oxazin-3-il]-2-pirimidinilJamino]-1-propanol  (Compuesto
108),

2-[[4-[2-(4-fluorofenil)-4,5,6,7-tetrahidropirazolo[5,1-a]piridin-3-il]-2-pirimidiniljJamino]-1-propanol (Compuesto 5),
N-ciclopropil-4-[2-(4-fluorofenil)-4,5,6,7-tetrahidropirazolo[1,5-a]piridin-3-il]-2-pirimidinamina (Compuesto 12),
N-(1-metiletil)-4-(4,5,6,7-tetrahidro-2-fenilpirazolo[1,5-a]piridin-3-il)-2-pirimidinamina (Compuesto 26),
N-ciclopropil-4-(4,5,6,7-tetrahidro-2-fenilpirazolo[1,5-a]piridin-3-il)-2-pirimidinamina (Compuesto 27),
(2S)-2-[[4-(4,5,6,7-tetrahidro-2-fenilpirazolo[1,5-a]piridin-3-il)-2-pirimidiniljamino]-1-propanol (Compuesto 54),
4-(6,7-dihidro-2-fenil-4H-pirazolo[5,1-c][1,4]oxazin-3-il)-N-(1-metiletil)-2-pirimidinamina (Compuesto 116),
N-ciclopropil-4-(6,7-dihidro-2-fenil-4H-pirazolo[5,1-c][1,4]oxazin-3-il)-2-pirimidinamina (Compuesto 117),
N-ciclopropil-4-[6,7-dihidro-2-(3-tienil)-4H-pirazolo[5,1-c][1,4]oxazin-3-il]-2-pirimidinamina (Compuesto 121),
2-(4-fluorofenil)-4,5,6,7-tetrahidro-3-[2-(metilsulfonil)-4-pirimidinil]pirazolo[1,5-a]piridina (Compuesto 174),

3-(2-cloro-4-pirimidinil)-2-(4-fluorofenil)-4,5,6,7-tetrahidropirazolo[1,5-a]piridina (Compuesto 150),
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3-(2-cloro-4-pirimidinil)-2-(4-fluorofenil)-4,5,6,7-tetrahidropirazolo]1,5-b]piridazina (Compuesto 145), y
2-(4-fluorofenil)-4,5-dihidro-3-[2-(metilsulfonil)-4-pirimidinil]-7H-pirazolo[1,5-c][1,3]oxazina (Compuesto 178).

Cabe destacar las realizaciones anteriores, incluyendo las Realizaciones 1 a 76 y Al a A4, en las que la Formula 1
no incluye N-6xidos y sales de los mismos.

Esta invencion proporciona una composicion fungicida que comprende un compuesto de Férmula 1 (en el que R!
puede ser H e incluyendo todos los isémeros geométricos y estereoisémeros, N-Oxidos y sales del mismo) y al
menos otro fungicida. Cabe destacar como realizaciones de dichas composiciones las composiciones que
comprenden un compuesto que corresponde a cualquiera de las realizaciones de compuestos descritas antes.

Esta invencion proporciona una composicion fungicida que comprende una cantidad eficaz desde el punto de vista
fungicida de un compuesto de Férmula 1 (incluyendo todos los isémeros geométricos y estereoisomeros, N-0xidos y
sales del mismo), y al menos un componente adicional seleccionado del grupo que consiste en tensioactivos,
diluyentes sdlidos y diluyentes liquidos. Cabe destacar como realizaciones de dichas composiciones las
composiciones que comprenden un compuesto que corresponde a cualquiera de las realizaciones de compuestos
descritas antes.

Esta invencién proporciona un procedimiento para controlar enfermedades en plantas causadas por patégenos
fungicos de plantas que comprende aplicar a la planta o a una porcién de la misma, o a la semilla de la planta, una
cantidad eficaz desde el punto de vista fungicida de un compuesto de Férmula 1 (en el que R® puede ser H y
incluyendo todos los isbmeros geométricos y estereoisémeros, N-6xidos y sales del mismo). Cabe destacar como
realizaciones de tales procedimientos los procedimientos que comprenden aplicar una cantidad eficaz desde el
punto de vista fungicida de un compuesto que corresponde a cualquiera de las realizaciones de compuesto descritas
antes. Cabe destacar particularmente son realizaciones en las que los compuestos se aplican como composiciones
de la presente invencion.

Para preparar los compuestos de las Formulas 1 y 1a se puede usar uno o0 mas de los siguientes procedimientos y
variaciones que se describen en los Esquemas 1-10. Las definiciones de R*, R?, R™, Y y J en los compuestos de las
Formulas 1-22 siguientes son como se han definido antes en el Compendio de la invencién a no ser que se indique
de otro modo. Las Férmulas 1b-1c son varios subgrupos de la Férmula 1, y todos los sustituyentes par las Férmulas
1b-1c son como se han definido antes para la Formula 1 a no ser que se indique de otro modo. La Férmula 7a es un
subgrupo de la Formula 7, y la Formula 11a es un subgrupo de la Férmula 11.

Como se muestra en el Esquema 1, los compuestos de la Formula 1 en la que R! es distinto de H se pueden
preparar por reaccion de compuestos de Férmula 1a en la que R es un grupo saliente tal como hal6geno, -SCHs, -
S(= O)CH3 -S(=0)2CHs, -OS(=0),CHs, -OS(=0),CFz; 0 -OS(= O)gPh p CH3 como se define en eI Compendlo de la
invencién con compuestos de Férmula 2 en la que R' es -NR#R®, -NR-NR™R™", -OR', -N=CR"™R"™
NRN=CR™*R™®_ Esta reaccion se puede llevar a cabo poniendo en contacto un compuesto de Formula 1a con un
compuesto de Formula 2 en presencia de una base tal como un hidruro metdlico, hidroxido de metal alcalino o
carbonato de metal alcalino en presencia o no de un disolvente aprético adecuado, tal como N,N-dimetilformamida,
dimetilsulféxido o acetonltrllo De forma alternativa, la reaccion se puede llevar a cabo en un exceso de compuestos
de Férmula 2 cuando R'H es una amina primaria o secundaria 0 una anilina. En esta alternativa, sirve como base el
exceso de amina primaria o secundaria o anilina. Esta reaccion se lleva a cabo de forma tipica a 0-175°C durante un
periodo de tiempo de reaccion de 1 a 48 h. Los compuestos de Formula 1 en la  que R' es H se pueden preparar por
la reaccion de (resultado del contacto) compuestos de Formula 1a en la que R es halégeno con hidrogeno gas en
presencia de un catalizador tal como paladio sobre carbén activado o Ni Raney.

Esquema 1
7~ N 7 N\
Y \ J Y J
= base S
—_—
R'H N
7\ 7\
e ~/ "/
N N
1a 1

El Esquema 2 describe la forma de preparar compuestos de Férmula la mediante reaccién de compuestos de
Formula 3 con alquinos sustituidos de forma apropiada de Férmula 4 a temperaturas que varian de forma tipica de

28



ES 2398 677 T3

80 a 250°C con tiempos de reaccién que varian de 24 a 96 h. Se puede emplear una diversidad de disolventes;
disolventes particularmente (tiles incluyen hidrocarburos aromaticos tales como benceno, tolueno, xilenos o

mesitileno.

Esquema 2

Il s

O +
\ \ . ’o
| hidrocarburo _aromatlco N
O ~ reflujo / \
N R!2 )\Rla
—
3 N
4 1a

En el procedimiento del Esquema 3, se pueden acoplar pirimidinas disponibles de forma comercial de Férmula 5 en
la que Z'esCl, Brol y R' es Cl, -SCH, -S(=0)CHs 0 -S(=0)2CHgs con aril alquinos de Férmula 6 en presencia de
catalizadores que comprenden paladio(ll) para obtener compuestos de Férmula 4. Catalizadores y condiciones
apropiados se describen por Heck, R. F. en Palladium Reagents in Organic Synthesis, Academic Press, Nueva York,

10 1985.

Esquema 3

N H Pd(11 ||
| | * \ ~ >
s, 1
N r!a J NN

En el Esquema 4, se preparan compuestos de Formula 3 a partir de aminoacidos de Férmula 7 (en la que Y es H-1,
H-2, H-5, H-7 y H-10 del Cuadro 4) tal como prolina, acido pipecolinico, acido tiomorfolin-3-carboxilico, acido

15 tiazolidin-4-carboxilico y &cido 4-N-BOC-piperazin-2-carboxilico, disponibles de forma comercial. Los aminoacidos
descritos de Formula 7 se pueden nitrosar con nitrito sédico en acido acuoso tal como acido clorhidrico y, a
continuacion, tratar con agentes deshidratantes tales como anhidrido trifluoracético para preparar compuestos de
Formula 3. Un procedimiento de deshidratacién representativo se describe por Boyer, J. et al. en Heterocycles 1990,
31(3), 481-4 y Venkatesan, A.M. et al. en J. Med. Chem. 2006, 49, 4623-4637.

20 Esquema 4

N\ 1) HCI, NaNO, /\N+5N\
%

ijl\ - O
CO,H =

2) Agente deshidratante
O
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El aminoacido de Formula 7 en la que Y es H-4 del Cuadro 4 se puede preparar a partir de morfolina como se
describe por Asher, V. et al. en Tetrahedron Lett. 1981, 22, 141-144.

El procedimiento de sintesis del Esquema 5 es un procedimiento Util para la preparacion de compuestos de Férmula
7 en la que Y es H-8 del Cuadro 4. En el Esquema 5 se puede preparar un compuesto de Férmula 7a, a partir de la
lactona homoserina de Férmula 8 disponible de forma comercial y una solucion al 37 % de formaldehido en agua en
presencia de una cantidad catalitica de acido clorhidrico como se describe por Shiro, Y. et al. en Tetrahedron 2006,
62, 8687-8695.

Esquema 5
NH,
HCHO o >
— -
0
HCI/H,0
0 i CO,H
8 7a

Se pueden preparar determinados compuestos de Férmula 1b (Férmula 1 en la que Y comprende NR? como un
miembro de anillo y R® es alquilo o alquilcarbonilo como se define en el Compendio de la invencién) por
desplazamiento de un grupo saliente apropiado Lv unido a R® en la Férmula 22 con el resto amina ciclico de un
compuesto de Férmula 9 en presencia de una base como se muestra en el Esquema 6. Bases adecuadas incluyen
bases organicas tales como trietilamina, piridina y N,N-diisopropiletilamina, y bases inorgéanicas tales como
carbonato potasico o carbonato sédico. La reaccion se lleva a cabo en un disolvente organico aprético tal como
tetrahidrofurano, diclorometano, cloroformo, éter dietilico o N,N-dimetilformamida a temperaturas de 0 a 100°C con
tiempos de reaccidn que varian de 1 a 72 horas. Grupos salientes adecuados (es decir, Lv) en los compuestos de
Formula 22 incluyen bromo, yodo, mesilato (OS(0O).CHz), triflato (OS(0)2CF3) y similares.

Esquema 6
)N
H—N TN ) 3 /\N/N\
=~ R’—N J
base <
—_—
7 "\ R3—Lv N
»\ gl 7 »\
- 22 —_ R
N N
9 1b

En el Esquema 7, la desproteccion de compuestos de Formula 10, en la que Z%es un grupo protector tal como un
grupo carbamoilo o bencilo, proporciona compuestos de Férmula 9 por una serie de procedimientos conocidos por
un experto en la técnica. Una visién general de esta técnica se describe por Greene, T. W. et al. en Protective
Groups in Organic Synthesis, Wiley-Interscience, Nueva York, 1999. Un experto en la técnica reconocera que se
pueden preparar muchos compuestos de Férmula 10 por procedimientos analogos a los descritos en los Esquemas
1 a 4 anteriores en los que el anillo Y contiene N-Z2.
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Esquema 7

desproteccion

-

10 9

Los compuestos de Formula 1c en la que Y se toma junto con los atomos de nitrégeno y carbono enlazantes
contiguos formando un anillo heterociclico no aromatlco condensado de 5 a 7 miembros, incluyendo los miembros
de anillo seleccionados del grupo que consiste en C(R )2 se pueden preparar como se muestra en el Esquema 8. La
reaccion de anhidrido acético o cloruro de acetilo con compuestos de Férmula 11 en presencia de catalizadores
acidos de Lewis tales como cloruro de aluminio, BFs-eterato o cloruro de hierro(lll) en disolventes tales como 1,2-
dimetoxietano durante un periodo de tiempo de 1 a 18 horas a temperaturas de reaccion de 0 a 165°C da
compuestos de Férmula 12. Los productos de acilacion de Férmula 12 se hacen reaccionar con N,N-
dimetilformamida dimetilacetal puro (DMF-DMA) a temperaturas de 50 a 150°C durante tiempos de reaccion de 1 a 8
horas para proporcionar compuestos de Férmula 13. Los compuestos de Férmula 1c se pueden preparar a partir de
los compuestos de Férmula 13 por reaccién con guanidinas de Férmula 14, en la que R' es como se describe en el
Compendio de la invencion, en disolventes tales como N,N-dimetilformamida, tetrahidrofurano o diclorometano en
presencia de bases tales como K>CO3, Na;CO3, KHCO3; 0 NaHCO3; a temperaturas de 25 a 150°C.

Esquema 8

12

R ).h(—\ (RE)S{\N’N\

Y J
\
ACZO 0 AcCl/Acido de Lewis

= K~CO3/DMF
-

74 ]i])\ 1 H:N)LR]
_ R

N 14

NH

Los compuestos de Formula 11a (es decir, la Férmula 11 en la que s es 0 a 4) se pueden preparar como se muestra
en el Esquema 9. Los compuestos de Férmula 15 se pueden hacer reaccionar con hidrocloruro de hidroxilamina,
seguido por deshidratacion/ciclacion para dar compuestos de Férmula 16 como se describe en Stevens, K. et al.
Org. Lett.,, 2005, 21, 4753-56. Los compuestos de Formula 17 se pueden preparar calentando compuestos de
Formula 16 en un disolvente tal como triclorobenceno de 50 a 250°C o tratando compuestos de Férmula 16 en un
disolvente tal como 1,2-dimetoxietano en presencia de una cantidad catalitica de cloruro de hierro(ll) de 0 a 150°C
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como se describe en Johns, B. et al. Tetrahedron 2003, 59, 9001-9011. Los compuestos de Férmula 11a se pueden
preparar haciendo reaccionar compuestos de Férmula 17 con hidréogeno gas en presencia de un catalizador tal como
paladio sobre carbén activado en disolventes alcohdlicos tales como metanol o etanol como se describe en Elsner,
J. etal. J. Med. Chem. 2005, 48, 5771-5779.

5 Esquema 9
/\N O /\N
Rz | - S i
A (R*) |
J 1) HONH,-HCI N J
2) Agente deshidratante .
15 16 N
1 % FeCl,
N
s L P
(R7)g — J e—— (RY), \)__\\)*J
H,/catalizador AN
11a 17

Los compuestos de Formula 15 se pueden preparar por dos procedimientos mostrados en el Esquema 10. Se
pueden desprotonar acetofenonas sustituidas disponibles de forma comercial de Frmula 19 con una base tal como
bis(trimetilsilillamida de litio o diisopropilamida de litio y, a continuacion, alquilar con una bromopiridina sustituida de

10 forma apropiada de Formula 18. De forma alternativa, los compuestos de Férmula 15 se pueden preparar también
por desprotonacion de metilpiridinas sustituidas de Formula 20 por bases tales como hidruro sddico,
bis(trimetilsilillamida de litio o diisopropilamida de litio en disolventes tales como tetrahidrofurano o dioxano a
temperaturas de -50 a 80°C, seguido por tratamiento con compuestos éster disponibles de forma comercial de
Formula 21 en la que Z® es metilo o etilo para proporcionar los compuestos de Formula 15.

15 Esquema 10
O
H3C)kl
1) base
19

3 2 "
Z2°0 J ) (R_)s___\J\
21 CH

Se reconoce que algunos reaccionantes y condiciones de reaccion descritos antes para la preparacion de los
compuestos de Formulas 1 y la pueden no ser compatibles con determinadas funcionalidades presentes en los
intermedios. En estos casos, la incorporacion de secuencias de proteccidon/desproteccién o interconversiones de
20 grupos funcionales en la sintesis ayudara a obtener los productos deseados. El uso y eleccion de los grupos
protectores sera evidente para un experto en la sintesis quimica (véase, por ejemplo, Greene, T. W.; Wuts, P. G. M.
Protective Groups in Organic Synthesis, 22 ed.; Wiley: Nueva York, 1991). Un experto en la técnica reconocera que,
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en ciertos casos, después de introducir un reaccionante dado como se representa en cualquiera de los esquemas
individuales, puede ser necesario llevar a cabo otras etapas de sintesis de rutina no descritas con detalle para
completar la sintesis de los compuestos de Férmulas 1 y la. Un experto en la técnica también reconocera que
puede ser necesario llevar a cabo una combinacion de las etapas ilustradas en los esquemas anteriores en un orden
distinto al que se sobreentiende por la secuencia particular presentada para preparar los compuestos de Férmulas 1
y la.

Un experto en la técnica también reconocera que los compuestos de Férmulas 1y 1lay los intermedios descritos en
el presente documento se pueden someter a diversas reacciones de sustitucion electréfila, nucledfila, radicalica,
organometalica, de oxidacion y reduccion para afiadir sustituyentes o modificar los sustituyentes existentes.

Sin elaboracién adicional, se cree que el experto en la técnica, usando la descripcién anterior, puede utilizar la
presente invencion hasta su alcance mas completo. Por lo tanto, los siguientes Ejemplos pretenden ser Gnicamente
ilustrativos y no limitantes de la descripcion de ningn modo. Las etapas en los siguientes Ejemplos ilustran un
procedimiento para cada etapa en una transformacion sintética global, y el material de partida para cada etapa
puede no haber sido preparado necesariamente por una ejecucion de preparacion particular cuyo procedimiento se
describe en otros Ejemplos o Etapas. Los porcentajes estdn en peso excepto para los de disolventes
cromatograficos o cuando se indique de otro modo. Las partes y porcentajes para las mezclas de disolventes
cromatogréaficos estan en volumen a menos que se indique de otro modo. Los espectros de RMN de 'H se presentan
en ppm de campo bajo el del tetrametilsilano; "s" significa singlete, "d" significa doblete, "t" significa triplete, "q"
significa cuadruplete, "m" significa multiplete, "dd" significa doblete de dobletes, "dt" significa doblete de tripletes, "s
ancho" significa singlete ancho.

Ejemplo 1

Preparacion de 2-(4-fluorofenil)-4,5,6,7-tetrahidro-3-[2-(metilsulfonil)-4-pirimidinil]pirazolo[1,5-a]piridina (Compuesto
174) y N-(ciclopropilmetil)-4-[2-(4-fluorofenil)-4,5,6,7-tetrahidropirazolo[1,5-a]piridin-3-il]-2-pirimidinamina (Compuesto
24)

Etapa A: Preparacion de 4-[2-(4-fluorofenil)etinil]-2-(metiltio)pirimidina

Se afiadieron 4-yodo-2-(metiltio)pirimidina (35,7 g, 142 mmol) y 1-etinil-4-fluorobenceno (17,0 g, 142 mmol) a
trietilamina (200 ml) a temperatura ambiente. A la solucion resultante se afiadieron diclorobis(trifenilfosfina)paladio(ll)
(1,0 g, 1,4 mmol) y yoduro de cobre (1,0 g, 5,2 mmol). A continuacion la mezcla de reaccion se agit6 bajo una
atmoésfera de nitrdgeno a temperatura ambiente durante 18 h. La mezcla de reaccién se concentr6 a presion
reducida para eliminar el exceso de trietilamina. El residuo se repartio entre agua (400 ml) y diclorometano (400 ml).
La fase organica se lavé con agua (2 x 400 ml) y se secé (MgSOQ,) y el disolvente se evapord a presion reducida
dando un aceite. La purificacion por cromatografia ultrarrdpida sobre gel de silice con acetato de etilo/hexanos de 0
a 50% como eluyente dio 18,3 g del compuesto del epigrafe como un sélido marrén claro. RMN de 'H (CDCls3) 6 8,5
(d, 1H), 7,6 (m, 2H), 7,08 (m, 3H), 2,58 (s, 3H).

Etapa B: Preparacién de 2-(4-fluorofenil)-4,5,6,7-tetrahidro-3-[2-(metiltio)-4-pirimidinil]pirazolo[1,5-a]piridina

Se agité a 165 °C durante 18 horas una suspension de tetrahidropirido[c]sidnona (5,57 g, 38,7 mmol) (preparada de
acuerdo con el procedimiento de Heterocycles 1990, 31(3), 481-4) y 4-[2-(4-fluorofenil)etinil]-2-(metiltio)pirimidina (es
decir, el producto de la Etapa A) (9,44 g, 38,7 mmol) en mesitileno (100 ml). El disolvente se evapord a presion
reducida dando un aceite. Este residuo se purificd por cromatografia sobre gel de silice usando un gradiente de
acetato de etilo/hexanos (0:1 a 2:4) dando 6,0 g del compuesto del epigrafe como un sdlido beige.

RMN de *H (CDCls) & 8,2 (d, 1H), 7,4 (m, 2H), 7,0 (m, 2H), 6,6 (d, 1H), 4,2 (t, 2H), 3,16 (t, 2H), 2,5 (s, 3H), 2,1 (m,
2H), 1,95 (m, 2H).

Etapa C: Preparacion de 2-(4-fluorofenil)-4,5,6,7-tetrahidro-3-[2-(metilsulfonil)-4-pirimidinil]pirazolo[1,5-a]piridina

Una mezcla de 2-(4-fluorofenil)-4,5,6,7-tetrahidro-3-[2-(metiltio)-4-pirimidinil]pirazolo[1,5-a]piridina (es decir, el
producto de la Etapa B) (6,0 g, 17,6 mmol) y acido 3-cloroperbenzoico (70 %, 7,77 g, 35,2 mmol) disuelto en
cloroformo (125 ml) se agité a 25°C durante 18 h. La mezcla de reaccion se diluyé con diclorometano (50 ml) y se
tratd con gel de silice (20,0 g). La mezcla de reaccién se concentrd a presion reducida dando una mezcla de gel de
silice y producto bruto, que se purificé por cromatografia sobre gel de silice usando un gradiente de acetato de
etilo/hexanos (1:9 a 2:3) como eluyente dando 6,0 g del producto del epigrafe, un compuesto de la presente
invencién, como un sélido amarillo.

RMN de *H (CDCls) 8 8,5 (d, 1H), 7,4 (m, 2H), 7,09 (m, 3H), 4,24 (t, 2H), 3,3 (s, 3H), 3,24 (t, 2H), 2,13 (m, 2H), 1,97
(m, 2H).

Etapa D: Preparacion de N-(ciclopropilmetil)-4-[2-(4-fluorofenil)-4,5,6,7-tetrahidropirazolo[1,5-a]piridin-3-il]-2-
pirimidinamina
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Una mezcla de 2-(4-fluorofenil)-4,5,6,7-tetrahidro-3-[2-(metilsulfonil)-4-pirimidinil]pirazolo[1,5-a]piridina (es decir, el
producto de la Etapa C) (200 mg, 0,54 mmol) y ciclopropilmetilamina (2,46 g, 34,6 mmol) se agit6 a 85°C durante 18
h. La mezcla de reaccioén se diluy6 con diclorometano (50 ml) y se tratdé con gel de silice (20,0 g). La suspensién de
gel de silice se concentré entonces a presion reducida dando una mezcla de gel de silice y producto bruto, que se
purificé por cromatografia sobre gel de silice usando un gradiente de acetato de etilo/hexanos (1:9 a 2:3) como
eluyente dando 97 mg del producto del epigrafe, un compuesto de la presente invenciéon, como un sélido
blanquecino.

RMN de *H (CDCls) & 8,05 (d, 1H), 7,47 (m, 2H), 7,04 (t, 2H), 6,24 (d, 1H), 5,31 (m, 1H), 4,22 (t, 2H), 3,23 (t, 2H),
3,11 (t, 2H), 2,09 (m, 2H), 1,91 (m, 2H), 1,06 (m, 1H), 0,51 (m, 2H), 0,23 (m, 2H).

Ejemplo 2

Preparacion de 3-(2-cloro-4-pirimidinil)-2-(4-fluorofenil)-4,5,6,7-tetrahidropirazolo[1,5-a]piridina (Compuesto 150), N-
ciclobutil-4-[2-(4-fluorofenil)-4,5,6,7-tetrahidropirazolo[1,5-a]piridin-3-il]-2-pirimidinamina  (Compuesto 51), 4-[2-(4-
fluorofenil)-4,5,6,7-tetrahidropirazolo[1,5-a]piridin-3-il]-N-(1-metiletil)-2-pirimidinamina (Compuesto 8) y N-[4-[2-(4-
fluorofenil)-4,5,6,7-tetrahidropirazolo[1,5-a]piridin-3-il]-2-pirimidinilJacetamida (Compuesto 52)

Etapa A: Preparacién de 2-cloro-4-[2-(4-fluorofenil)etinil]pirimidina

Se afiadieron 2,4-dicloropirimidina (50,0 g, 333 mmol) y 1-etinil-4-fluorobenceno (40,0 g, 333 mmol) a trietilamina
(200 ml) a 25°C. A la mezcla de reaccion se afiadieron diclorobis(trifenilfosfina)paladio(ll) (1,0 g, 1,4 mmol) y yoduro
de cobre (1,0 g, 5,2 mmol). La mezcla de reaccion se agit6 bajo una atmdsfera de nitrégeno a temperatura ambiente
durante 18 h. El residuo se repartio entre agua (400 ml) y diclorometano (400 ml). La fase organica se lavo con agua
(2 x 400 ml), se sec6 (MgSO.) y se evaporo a presion reducida dando un aceite. La purificacion por cromatografia
ultrarrapida sobre gel de silice con acetato de etilo de 0 a 50%/hexanos como eluyente dio 69,5 g del compuesto del
epigrafe como un sélido marrén claro.

RMN de 'H (CDCls) & 8,63 (d, 1H), 7,62 (m, 2H), 7,4 (d, 1H), 7,11 (t, 2H).
Etapa B: Preparacién de 3-(2-cloro-4-pirimidinil)-2-(4-fluorofenil)-4,5,6,7-tetrahidropirazolo[1,5-a]piridina

Una suspension de tetrahidropirido[c]sidnona (18,6 g, 129 mmol) (preparada de acuerdo con el procedimiento de
Heterocycles 1990, 31(3), 481-4) y 2-cloro-4-[2-(4-fluorofenil)etinil]pirimidina (es decir, el producto de la Etapa A)
(30,0 g, 129 mmol) en 300 ml de mesitileno se agitdé a 165°C durante 18 h. La mezcla de reaccion se evapord a
presion reducida dando un aceite. Este residuo se purificd por cromatografia sobre gel de silice usando un gradiente
de acetato de etilo/hexanos (0:1 a 2:4) dando 28,0 g del compuesto del epigrafe, un compuesto de la presente
invencién, como un sélido beige.

RMN de 'H (CDCls) & 8,26 (d, 1H), 7,43 (m, 2H), 7,10 (m, 2H), 6,82 (d, 1H), 4,23 (t, 2H), 3,20 (t, 2H), 2,12 (m, 2H),
1,96 (m, 2H).

Etapa C: Preparacion de N-ciclobutil-4-[2-(4-fluorofenil)-4,5,6,7-tetrahidropirazolo[1,5-a]piridin-3-il]-2-pirimidinamina

Una mezcla de 3-(2-cloro-4-pirimidinil)-2-(4-fluorofenil)-4,5,6,7-tetrahidropirazolo[1,5-a]piridina (es decir, el producto
de la Etapa B) (200 mg, 0,54 mmol), trietilamina (55 mg, 0,54 mmol) y ciclobutilamina (5,0 ml) se agit6 a 65°C
durante 18 h. La mezcla de reaccion se diluyé con diclorometano (50 ml) y se trat6 con gel de silice (20,0 g). La
suspension de gel de silice se concentré a presion reducida dando una mezcla de gel de silice y producto bruto, que
se purificd por cromatografia sobre gel de silice usando un gradiente de acetato de etilo/hexanos (1:9 a 1:0) como
eluyente dando 70 mg del producto del epigrafe, un compuesto de la presente invencién, como un sélido blanco.

RMN de *H (CDCls) & 8,26 (d, 1H), 7,43 (m, 2H), 7,10 (t, 2H), 6,82 (d, 1H), 5,27 (d, 1H), 4,41 (m, 1H), 4,21 (t, 2H),
3,11 (t, 2H), 2,36 (M, 2H), 2,09 (M, 2H), 1,92 (m, 4H), 1,72 (m, 2H).

Etapa D: Preparacion de 4-[2-(4-fluorofenil)-4,5,6,7-tetrahidropirazolo[1,5-a]piridin-3-il]-N-1-metiletil)-2-pirimidinamina

Una mezcla de 3-(2-cloro-4-pirimidinil)-2-(4-fluorofenil)-4,5,6,7-tetrahidropirazolo[1,5-a]piridina (es decir, el producto
de la Etapa B) (200 mg, 0,54 mmol) e isopropilamina (5,0 ml) se agit6 a 34°C durante 18 h. La mezcla de reaccién
se diluy6 con diclorometano (50 ml) y se trat6 con gel de silice (20,0 g). La suspension de gel de silice se concentré
a presioén reducida dando una mezcla de gel de silice y producto bruto, que se purificd por cromatografia sobre gel
de silice usando un gradiente de acetato de etilo/hexanos (1:9 a 1:0) como eluyente dando 115 mg del producto del
epigrafe, un compuesto de la presente invencion, como un sélido blanquecino.

RMN de *H (CDCls) & 8,05 (d, 1H), 7,43 (m, 2H), 7,10 (t, 2H), 6,21 (d, 1H), 4,99 (d, 1H), 4,21 (t, 2H), 4,05 (m, 1H),
3,11 (t, 2H), 2,10 (m, 2H), 1,95 (m, 2H), 1,23 (d, 6H).

Etapa E: Preparacion de N-[4-[2-(4-fluorofenil)-4,5,6,7-tetrahidropirazolo[1,5-a]piridin-3-il]-2-pirimidinillacetamida
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Una mezcla de 3-(2-cloro-4-pirimidinil)-2-(4-fluorofenil)-4,5,6,7-tetrahidropirazolo[1,5-a]piridina (es decir, el producto
de la Etapa B) (0,10 g, 0,27 mmol), acetamida (0,08 g, 1,3 mmol), tamices moleculares (4 A 3,0 g) en 4 ml de N,N-
dimetilformamida se agit6 a temperatura ambiente durante 15 minutos. Se afiadié hidruro sddico (dispersion al 55%,
0,06 g, 1,3 mmol) y la mezcla de reaccién se calenté a 100°C durante la noche. La mezcla de reaccion se filtrd
entonces a través de una almohadilla de auxiliar de filtrado de tierra de diatomeas Celite®, y luego se concentré a
presion reducida. El aceite bruto se purificé por cromatografia liquida de media presion sobre gel de silice usando 0-
100% de acetato de etilo en hexanos como eluyente dando 55 mg del compuesto del epigrafe, un compuesto de la
presente invencién, como un aceite.

RMN de H (CDCls) & 8,31 (d, 1H), 8,04 (s ancho, 1H), 7,46 (m, 2H), 7,09 (m, 2H), 6,67 (d, 1H), 4,26 (m, 2H), 3,17
(m, 2H), 2,44 (s, 3H), 2,14 (m, 2H), 1,97 (m, 2H).

Ejemplo 3

Preparacion de 4-[2-(4-fluorofenil)-4,5,6,7-tetrahidropirazolo[1,5-a]pirazin-3-il]-N-(1-metiletil)-2-pirimidinamina
(Compuesto 141) y 2-(4-fluorofenil)-6,7-dihidro-3-[2-[(1-metiletil)amino]-4-pirimidinil]pirazolo[1,5-a]pirazin-5(4H)-
carboxilato de metilo (Compuesto 138)

Etapa A: Preparacién de hidrogeno 4-nitroso-1,3-piperazincarboxilato de 1-(fenilmetilo)

A una solucién de hidrégeno 1,3-piperazindicarboxilato de 1-(fenilmetilo) (5,0 g, 18,9 mmol) en acido clorhidrico 1 N
(50 ml) a 0°C se afiadi6 nitrito sodico (2,5 g, 36,2 mmol). La mezcla de reaccion se agitd a 0°C durante 3 h, y luego
se dejo calentar hasta 25°C. La mezcla de reaccion se repartioé entre agua (400 ml) y diclorometano (400 ml). La
fase orgéanica se lavd con agua (2 x 400 ml), se sec6d (MgSO4) y se evapord a presion reducida dando 5,7 g del
compuesto del epigrafe como un aceite viscoso. Este compuesto se uso sin purificacion o caracterizacion posterior.

Etapa B: Preparacion de sal interna de 4,5,6,7-tetrahidro-3-hidroxi-5-[(fenilmetoxi)carbonil][1,2,3]oxadiazolo[3,4-
a]pirazin-8-io

Se tratd una solucién de hidrogeno 4-nitroso-1,3-piperazindicarboxilato de 1-(fenilmetilo) (es decir, el producto de la
Etapa A) (5,7 g, 19 mmol) con anhidrido del &cido trifluoracético (4,89 g, 23,3 mmol) a 0°C. La mezcla de reaccion se
agitoé a 0°C durante 2 h y, a continuacion, se dejo calentar hasta 25°C mientras continuaba la agitacion durante 1 h.
La mezcla de reaccion se concentro a presion reducida, y el residuo se diluy6é con diclorometano (50 ml) y se tratd
con gel de silice (5,0 g). La suspension de gel de silice se concentrd a presion reducida dando una mezcla de gel de
silice y producto bruto, que se purificé por cromatografia sobre gel de silice usando un gradiente de acetato de
etilo/hexanos (1:1 a 1:0) como eluyente dando 3,0 g del compuesto del epigrafe como un aceite amarillo.

RMN de H (CDCls) & 7,37 (m, 5H), 5,20 (s, 2H), 4,59 (s, 2H), 4,32 (m, 2H), 4,03 (m, 2H).

Etapa C: Preparacion de 3-(2-cloro-4-pirimidinil)-2-(4-fluorofenil)-6,7-dihidropirazolo[1,5-a]pirazin-5(4H)-carboxilato
de fenilmetilo

Una mezcla de 2-cloro-4-[2-(4-fluorofenil)etinil]pirimidina (es decir, el producto del Ejemplo 2, Etapa A) (2,51 g, 10,8
mmol) y sal interna de 4,5,6,7-tetrahidro-3-hidroxi-5-[(fenilmetoxi)carbonil][1,2,3]oxadiazolo[3,4-a]pirazin-8-i0 (es
decir, el producto de la Etapa B) (3,00 g, 10,8 mmol) en mesitileno (100 ml) se agité a 165°C durante 18 h. La
mezcla de reaccién se enfrid y se concentrd a presion reducida. El residuo se diluyé con diclorometano (50 ml) y se
tratd con gel de silice (10,0 g). La suspension de gel de silice se concentrd a presion reducida dando una mezcla de
gel de silice y producto bruto, que se purificé por cromatografia sobre gel de silice usando un gradiente de acetato
de etilo/hexanos (0:1 a 1:1) como eluyente dando 1,5 g del compuesto del epigrafe como un aceite blanco.

RMN de *H (CDCls) & 8,26 (d, 1H), 7,4 (m, 7H), 7,14 (t, 2H), 6,85 (d, 1H), 5,24 (s ancho, 2H), 5,17 (m, 2H), 4,29 (m,
2H), 4,05 (t, 2H).

Etapa D: Preparacion de 2-(4-fluorofenil)-6,7-dihidro-3-[2-[(1-metiletil)amino]-4-pirimidinil]pirazolo[1,5-a]pirazin-5(4H)-
carboxilato de fenilmetilo

Una solucién de isopropilamina (2,0 ml) y 3-(2-cloro-4-pirimidinil)-2-(4-fluorofenil)-6,7-dihidropirazolo[1,5-a]pirazin-
5(4H)-carboxilato de fenilmetilo (es decir, el producto de la Etapa C) (1,00 g, 2,05 mmol) se calenté en un tubo
herméticamente cerrado a 80°C en un reactor de microondas durante 8 h. La mezcla de reaccion se concentré a
presion reducida para eliminar el exceso de amina. El residuo se diluyé con diclorometano (50 ml) y se tratd con gel
de silice (10,0 g). La suspension de gel de silice se concentré dando una mezcla de gel de silice y producto bruto,
gue se purificé por cromatografia sobre gel de silice usando un gradiente de acetato de etilo/hexanos (0:1 a 7:1)
como eluyente dando 0,5 g del compuesto del epigrafe como un sélido blanco.

RMN de *H (DMSO-ds) & 7,99 (s ancho, 1H), 7,47 (dd, 2H), 7,37 (m, 5H), 7,09 (t, 2H), 6,18 (d, 1H), 5,13 (s, 2H), 5,21
(s, 2H), 4,9 (m, 1H), 4,27 (m, 2H), 4,04 (m, 2H), 1,21 (m, 6H).

Etapa E: Preparacion de  4-[2-(4-fluorofenil)-4,5,6,7-tetrahidropirazolo[1,5-a]pirazin-3-il]-N-(1-metiletil)-2-
pirimidinamina
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Se afiadieron paladio (10 % sobre carb6n activado, 25 mg) y cloruro de hidrégeno 2 M en metanol (20 ml) a una
solucién de 2-(4-fluorofenil)-6,7-dihidro-3-[2-[(1-metiletil)amino]-4-pirimidinil]pirazolo[1,5-a]pirazin-5(4H)-carboxilato
de fenilmetilo (es decir, el producto de la Etapa D) (0,50 g, 0,14 mmol) en metanol (30 ml). La suspension resultante
se agité en un aparato de Parr bajo hidrégeno gas (68,9 kPa) durante 18 h. La suspension resultante se filtré y se
concentré hasta sequedad dando 0,42 g del producto del epigrafe, un compuesto de la presente invencion, como un
solido blanco.

RMN de 'H (CDCls) & 9,35 (s, 1H), 8,15 (s, 1H), 7,65 (dd, 2H), 7,27 (t, 2H), 5,02 (s, 1H), 4,72 (s, 1H), 4,49 (s, 2H),
4,43 (t, 2H), 4,01 (s, 2H), 3,44 (m, 1H), 1,22 (d, 3H), 1,07 (d, 3H).

Etapa F: Preparacion de 2-(4-fluorofenil)-6,7-dihidro-3-[2-[(1-metiletil)amino]-4-pirimidinil]pirazolo[1,5-a]pirazin-5(4H)-
carboxilato de metilo

Se afiadi6 trietilamina (96 mg, 0,948 mmol) a una solucion de 4-[2-(4-fluorofenil)-4,5,6,7-tetrahidropirazolo[1,5-
a]pirazin-3-il]-N-(1-metiletil)-2-pirimidinamina (es decir, el producto de la Etapa E) (0,150 g, 0,426 mmol) y
cloroformiato de metilo (41,1 pl, 0,178 mmol) en tetrahidrofurano (40 ml). La mezcla de reaccion se agité a 25°C
durante 24 h. La mezcla resultante se concentrd a presion reducida. El residuo se diluy6 con diclorometano (50 ml) y
se tratd con gel de silice (10,0 g). La suspension de gel de silice se concentré a presion reducida dando una mezcla
de gel de silice y producto bruto, que se purificd por cromatografia sobre gel de silice usando un gradiente de
acetato de etilo/hexanos (0:1 a 1:4) como eluyente dando 25 mg del producto del epigrafe, un compuesto de la
presente invencién, como un sélido blanquecino.

RMN de *H (CDCls) & 8,00 (d, 1H), 7,48 (m, 2H), 7,10 (t, 2H), 6,19 (d, 1H), 5,10 (s, 2H), 4,98 (d, 1H), 4,27 (m, 2H),
4,19 (m, 1H), 4,02 (m, 2H), 3,79 (s, 3H), 1,28 (d, 6H).

Ejemplo 4

Preparacion de N-ciclopropil-4-[2-(4-fluorofenil)-4,5,6,7-tetrahidropirazolo[1,5-b]piridazin-3-il]-2-pirimidinamina
(Compuesto 131) y 1-[3-[2-(ciclopropilamino)-4-pirimidinil]-2-(4-fluorofenil)-5,6-dihidropirazolo[1,5-b]piridazin-7(4H)-
illetanona (Compuesto 134)

Etapa A: Preparacién de hidrégeno tetrahidro-2-nitrosopiridazin-1,(3S)(2H)-dicarboxilato de 1-(fenilmetilo)

Se afiadi6 gota a gota durante 10 minutos una solucién de nitrito sédico (1,03 g, 15,0 mmol) en 8 ml de agua a una
suspension de hidrégeno tetrahidropiridazin-1,(3S)(2H)-dicarboxilato de 1-(fenilmetilo) (2,64 g, 10,0 mmol; preparado
como se describe en Coats et al. J. Org. Chem. 2004, 69, 1734) en acido clorhidrico 1 N (30 ml) a 4°C. Después de
3,5 h la mezcla de reaccién se diluyé con acetato de etilo (40 ml), y se separaron las fases. La fase acuosa se
extrajo con acetato de etilo (2 X 20 ml), y las fases orgénicas reunidas se secaron sobre sulfato sddico, se filtraron y
se concentraron a presion reducida dando 3,14 g del compuesto del epigrafe como un aceite amarillo. Este
compuesto se us6 sin purificacion o caracterizacion posterior.

Etapa B: Preparacion de sal interna de 4,5,6,7-tetrahidro-3-hidroxi-7-[(fenilmetoxi)carbonil][1,2,3]oxadiazolo[3,4-
b]piridazin-8-io

Se traté una solucién de hidrogeno tetrahidro-2-nitrosopiridazin-1,(3S)(2H)-dicarboxilato de 1-(fenilmetilo) bruto (es
decir, el producto de la Etapa A) (3,14 g, 10,0 mmol) en éter dietilico (80 ml) a 2°C con anhidrido del acido
trifluoracético (2,52 g, 12,0 mmol). Después de 30 minutos se observo un precipitado. La mezcla de reaccion se
agitdé a 0°C durante 3 h y luego se filtrd. El precipitado se aclar6 con hexanos dando 2,23 g del compuesto del
epigrafe como un sdélido blanco.

RMN de *H (CDCls) & 7,37 (m, 5H), 5,32 (s, 2H), 3,99 (m, 2H), 2,79 (M, 2H), 1,97 (m, 2H).

Etapa C: Preparacion de 3-(2-cloro-4-pirimidinil)-2-(4-fluorofenil)-5,6-dihidropirazolo[1,5-b]piridazin-7(4H)-carboxilato
de fenilmetilo

Se agitd a 140°C durante 4 h una mezcla de la sidnona, sal interna de 4,5,6,7-tetrahidro-3-hidroxi-7-
[(fenilmetoxi)carbonil][1,2,3]oxadiazolo[3,4-b]piridazin-8-io (es decir, el producto de la Etapa B) (1,54 g, 5,59 mmol) y
4-[2-(4-fluorofenil)etinil]-2-(metiltio)pirimidina (es decir, el producto del Ejemplo 1, Etapa A) (1,0 g, 4,30 mmol) en
mesitileno (10 ml). La mezcla de reaccion se enfrié y se concentré a presion reducida. El residuo se purificé por
cromatografia liquida de media presion usando acetato de etilo de 5 a 40% en hexanos como eluyente dando 0,9 g
del compuesto del epigrafe como un sélido amarillo.

RMN de *H (CDCls) & 8,29 (d, 1H), 7,46 (m, 2H), 7,34 (m, 5H), 7,11 (m, 2H), 6,86 (d, 1H), 5,28 (s, 2H), 4,01 (m, 2H),
3,34 (m, 2H), 2,05 (m, 2H).

Etapa D: Preparacion de 3-[2-(ciclopropilamino)-4-pirimidinil]-2-(4-fluorofenil)-5,6-dihidropirazolo[1,5-b]piridazin-
7(4H)-carboxilato de fenilmetilo
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Se calentd una solucién del 3-(2-cloro-4-pirimidinil)-2-(4-fluorofenil)-5,6-dihidropirazolo[1,5-b]piridazin-7(4H)-
carboxilato de fenilmetilo (es decir, el producto de la Etapa C) (464 mg, 1,0 mmol) y ciclopropilamina (1,3 ml, 18,5
mmol) en cloroformo (3 ml) a 120°C en un tubo herméticamente cerrado bajo irradiacién por microondas durante 1
hora y luego a 160°C durante 5 minutos. La mezcla de reaccion se diluyé con agua y se extrajo con diclorometano.
Las fases orgéanicas reunidas se secaron sobre sulfato sédico, se filtraron y se concentraron a presién reducida. El
residuo bruto se purific6 por cromatografia liquida de media presion usando acetato de etilo de 20 a 100% en
hexanos como eluyente dando 240 mg del compuesto del epigrafe como un sélido.

RMN de *H (CDCls) & 8,09 (d, 1H), 7,50 (m, 2H), 7,33 (m, 5H), 7,07 (m, 2H), 6,30 (d, 1H), 5,28 (m, 2H), 5,25 (s, 1H),
3,99 (m, 2H), 3,31 (m, 2H), 2,76 (m, 1H), 2,00 (m, 2H), 0,78 (M, 2H), 0,56 (M, 2H).

Etapa E: Preparaciéon  de N-ciclopropil-4-[2-(4-fluorofenil)-4,5,6,7-tetrahidropirazolo[1,5-b]piridazin-3-il]-2-
pirimidinamina

Se burbujed nitrégeno gas a través de una solucidon de 3-[2-(ciclopropilamino)-4-pirimidinil]-2-(4-fluorofenil)-5,6-
dihidropirazolo[1,5-b]piridazin-7(4H)-carboxilato de fenilmetilo (es decir, el producto de la Etapa D) (150 mg, 0,31
mmol) en metanol (5 ml) durante 5 minutos. A la mezcla de reaccién se afadié paladio al 10 % sobre carbdn
activado (150 mg, 100 % en peso), y la mezcla resultante se agité bajo hidrégeno (100 kPa) a temperatura ambiente
durante 2 h. La mezcla de reaccion se filtr6 entonces a través de una almohadilla de auxiliar de filtrado de tierra de
diatomeas Celite®, y el catalizador se aclaré con metanol y se filtré. Los filtrados reunidos se concentraron vy el
residuo bruto se purificd por cromatografia liquida de media presion usando isopropanol al 0-25 % en diclorometano
como eluyente dando 92 mg del producto del epigrafe, un compuesto de la presente invencion, como un sélido
blanquecino.

RMN de H (CDCls) & 8,08 (d, 1H), 7,49 (m, 2H), 7,05 (m, 2H), 6,30 (d, 1H), 5,29 (m, 2H), 3,49 (m, 2H), 3,28 (m, 2H),
2,77 (m, 1H), 1,98 (m, 2H), 0,79 (m, 2H), 0,56 (M, 2H).

Etapa F: Preparacion de 1-[3-[2-(ciclopropilamino)-4-pirimidinil]-2-(4-fluorofenil)-5,6-dihidropirazolo[1,5-b]piridazin-
7(4H)-illetanona

Una cantidad catalitica de 4-dimetilaminopiridina (aproximadamente 5 mg) se afiadié a una solucién de N-ciclopropil-
4-[2-(4-fluorofenil)-4,5,6,7-tetrahidropirazolo[1,5-b]piridazin-3-il]-2-pirimidinamina (es decir, el producto de la Etapa E)
(42,1 mg, 0,12 mmol) y anhidrido acético (0,023 ml, 0,24 mmol) en 2 ml de piridina a temperatura ambiente.
Después de 3 h la mezcla de reaccion se diluyé con agua y se extrajo con acetato de etilo (3 x 10 ml). La fase
orgéanica reunida se sec6 sobre sulfato de magnesio, se filtré y se concentré a presion reducida. El residuo bruto se
purificé por cromatografia liquida de media presién usando acetato de etilo de 20 a 100% en hexanos como eluyente
dando 25 mg del producto del epigrafe, un compuesto de la presente invencién, como un sélido blanco.

RMN de *H (CDCls) & 8,13 (d, 1H), 7,51 (m, 2H), 7,09 (m, 2H), 6,31 (d, 1H), 5,30 (s, 1H), 4,02 (m, 2H), 3,29 (s, 2H),
2,78 (M, 1H), 2,27 (s, 3H), 2,07 (m, 2H), 0,81 (m, 2H), 0,58 (M, 2H).

Ejemplo 5

Preparacién de 2-[[4-[2-(4-fluorofenil)-4,5,6,7-tetrahidropirazolo[1,5-b]piridazin-3-il]-2-pirimidinilJamino]-1-propanol
(Compuesto 132)

Etapa A: Preparacion de 2-(4-fluorofenil)-5,6-dihidro-3-[2-[(2-hidroxi-1-metiletil)amino]-4-pirimidinil]pirazolo[1,5-
b]piridazin-7(4H)-carboxilato de fenilmetilo

Se calenté una solucion de 3-(2-cloro-4-pirimidinil)-2-(4-fluorofenil)-5,6-dihidropirazolo[1,5-b]piridazin-7(4H)-
carboxilato de fenilmetilo (es decir, el producto del Ejemplo 4, Etapa C) (390 mg, 0,84 mmol) y DL-2-amino-1-
propanol (2,62 ml, 3,36 mmol) en cloroformo (3 ml) a 120°C en un tubo herméticamente cerrado bajo irradiacion de
microondas durante 1 h. La mezcla de reaccion se concentrd a presion reducida, y el residuo bruto se purificé por
cromatografia liquida de media presién usando acetato de etilo de 10-80 % en hexanos como eluyente dando 150
mg del compuesto del epigrafe como un sélido naranja.

RMN de 'H (CDCls) & 8,03 (d, 1H), 7,48 (m, 2H), 7,33 (m, 5H), 7,06 (m, 2H), 6,27 (d, 1H), 5,27 (s, 2H), 5,13 (m, 1H),
3,99 (m, 2H), 3,75 (m, 1H), 3,63 (M, 2H), 3,24 (m, 2H), 2,03 (m, 2H), 1,25 (d, 3H).

Etapa B: Preparacion de 2-[[4-[2-(4-fluorofenil)-4,5,6,7-tetrahidropirazolo[1,5-b]piridazin-3-il]-2-pirimidinilJamino]-1-
propanol

Se burbujeé nitrégeno a través de una solucién de 2-(4-fluorofenil)-5,6-dihidro-3-[2-[(2-hidroxi-1-metiletil)amino]-4-
pirimidinil]pirazolo[1,5-b]piridazin-7(4H)-carboxilato de fenilmetilo (es decir, el producto de la Etapa A) (107 mg, 0,21
mmol) en metanol (5 ml) durante 5 minutos. A la mezcla de reaccién se afadié paladio al 10 % sobre carbdn
activado (227 mg), y la mezcla resultante se agité bajo hidrogeno (100 kPa) durante 2 h a temperatura ambiente. La
mezcla de reaccién se filtr6 a través de una almohadilla de auxiliar de filtrado de tierra de diatomeas Celite®, y el
catalizador de paladio se aclar6 con metanol y se filtrd. Los filtrados reunidos se concentraron y el residuo bruto se

37



10

15

20

25

30

35

40

45

50

ES 2398 677 T3

purificé por cromatografia liquida de media presion usando isopropanol al 10-50 % en diclorometano como eluyente
dando 47 mg del producto del epigrafe, un compuesto de la presente invencién, como un sélido blanco.

RMN de *H (CDCls) & 8,01 (d, 1H), 7,47 (m, 2H), 7,05 (m, 2H), 6,28 (d, 1H), 5,27 (s, 1H), 5,08 (m, 1H), 4,10 (m, 1H),
3,75 (m, 1H), 3,62 (m, 1H), 3,49 (m, 2H), 3,20 (M, 2H), 2,00 (M, 2H), 1,26 (M, 3H).

Ejemplo 6

Preparacion de 3-(2-cloro-4-pirimidinil)-2-(4-fluorofenil)-4,5,6,7-tetrahidropirazolo[1,5-b]piridazina (Compuesto 145) y
N-ciclopropil-4-[2-(4-fluorofenil)-4,5,6,7-tetrahidro-7-metilpirazolo[1,5-b]piridazin-3-il]-2-pirimidinamina ~ (Compuesto
135)

Etapa A: Preparacién de 3-(2-cloro-4-pirimidinil)-2-(4-fluorofenil)-4,5,6,7-tetrahidropirazolo[1,5-b]piridazina

Se burbujeé nitrégeno gas a través de wuna solucion de 3-(2-cloro-4-pirimidinil)-2-(4-fluorofenil)-5,6-
dihidropirazolo[[1,5-b]piridazin-7(4H)-carboxilato de fenilmetilo (es decir, el producto del Ejemplo 4, Etapa C) (1,0 g,
2,16 mmol) en metanol (10 ml) durante 5 minutos. A la mezcla de reaccion se afiadio paladio al 10 % sobre carbén
activado (229 mg, 23 % en peso), y la mezcla resultante se agit6 bajo hidrégeno (100 kPa) a temperatura ambiente
durante 1 h. La mezcla de reaccion se filtré a través de una almohadilla de auxiliar de filtrado de tierra de diatomeas
Celite®, y el catalizador de paladio se aclar6 con metanol y se filtré. Los filtrados reunidos se concentraron y el
residuo bruto se purific6 por cromatografia liquida de media presidon usando acetato de etilo de 20 a 100% en
hexanos como eluyente dando 180 mg del compuesto del epigrafe como un sdélido.

RMN de *H (CDCls) & 8,26 (d, 1H), 7,45 (m, 2H), 7,10 (m, 2H), 6,85 (d, 1H), 5,30 (s, 1H), 3,51 (m, 2H), 3,31 (M, 2H),
2,03 (m, 2H).

Etapa B: Preparacién de 3-(2-cloro-4-pirimidinil)-2-(4-fluorofenil)-4,5,6,7-tetrahidro-7-metilpirazolo[1,5-b]piridazina

Se agitd a temperatura ambiente durante 2 horas una mezcla de 3-(2-cloro-4-pirimidinil)-2-(4-fluorofenil)-4,5,6,7-
tetrahidropirazolo[1,5-b]piridazina (es decir, el producto de la Etapa A) (50,0 mg, 0,15 mmol), yodometano (0,019 ml,
0,31 mmol) y carbonato potéasico (63 mg, 0,46 mmol) en N,N dimetilformamida (3 ml), seguido por agitacion a 50°C
durante 1 hy luego a 100°C durante 2 h. La mezcla de reaccién se diluyé con agua y se extrajo con acetato de etilo
(3 x 10 ml). La fase organica reunida se sec6 sobre sulfato de magnesio, se filtré y se concentré a presion reducida.
El residuo bruto se purificd por cromatografia liquida de media presion usando acetato de etilo de 20 a 80% en
hexanos como eluyente dando 37,4 mg del producto del epigrafe, un compuesto de la presente invencion, como un
solido blanco.

RMN de *H (CDCls) & 8,25 (d, 1H), 7,45 (m, 2H), 7,10 (m, 2H), 6,83 (d, 1H), 3,39 (m, 2H), 3,26 (M, 2H), 3,10 (s, 3H),
2,05 (m, 2H).

Etapa C: Preparacion de N-ciclopropil-4-[2-(4-fluorofenil)-4,5,6,7-tetrahidro-7-metilpirazolo[1,5-b]piridazin-3-il]-2-
pirimidinamina

Se calento bajo irradiacién de microondas a 150°C durante 30 minutos una solucién de 3-(2-cloro-4-pirimidinil)-2-(4-
fluorofenil)-4,5,6,7-tetrahidro-7-metilpirazolo[1,5-b]piridazina (es decir, el producto de la Etapa B) (30,0 mg, 0,087
mmol) y ciclopropilamina (0,31 ml, 4,36 mmol) en 1-metil-2-pirrolidinona (2 ml). La mezcla de reaccion se diluyé con
agua y se extrajo con acetato de etilo (3 x 10 ml). Las fases organicas reunidas se lavaron con salmuera, se secaron
sobre sulfato de magnesio, se filtraron y se concentraron a presion reducida. El residuo bruto se purificd por
cromatografia liquida de media presiéon usando acetato de etilo de 20 a 80% en hexanos como eluyente dando 27
mg del producto del epigrafe, un compuesto de la presente invencién, como un sélido blanco.

RMN de *H (CDCls) & 8,07 (d, 1H), 7,50 (m, 2H), 7,05 (m, 2H), 6,28 (d, 1H), 5,23 (s, 1H), 3,38 (m, 2H), 3,23 (m, 2H),
3,09 (s, 3H), 2,77 (m, 1H), 2,01 (m, 2H), 0,80 (m, 2H), 0,56 (M, 2H).

Ejemplo 7

Preparacion de 2-(4-fluorofenil)-4,5-dihidro-3-[2-(metilsulfonil)-4-pirimidinil]-7H-pirazolo[1,5-c][1,3]oxazina
(Compuesto 178) y 4-[2-(4-fluorofenil)-4,5-dihidro-7H pirazolo[1,5-c][1,3]oxazin-3-il]-N-(1-metiletil)-2-pirimidinamina
(Compuesto 112)

Etapa A: Preparacién de acido tetrahidro-2H-1,3-oxazin-4-carboxilico

Se disolvié hidrobromuro de homoserina lactona (5,92 g, 32,5 mmol) en una mezcla de formaldehido (37 % en agua,
16 ml), acido clorhidrico 1 N (3 ml) y agua (75 ml). La mezcla de reaccién se agit6 durante 4 dias. El disolvente se
evaporé entonces a presion reducida proporcionando un soélido blanco que se suspendié en etanol (100 ml).
Después de 15 minutos, los sélidos no disueltos se separaron por filtracion y el filtrado se concentr6 dando
aproximadamente 25 ml de residuo bruto. Después de la adicion de 25 ml de acetato de etilo, la mezcla bruta se
almacend en un congelador a -10°C durante la noche. El sélido se recogi6é entonces por filtracion dando 4,1 g del
compuesto del epigrafe como un sélido blanco.
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RMN de *H (DMSO-ds) & 4,93 (d, 1H), 4,48 (d, 1H), 4,31 (m, 1H), 4,04 (m, 1H), 3,76 (m, 1H), 2,09 (m, 1H), 1,90 (m,
1H).

Etapa B: Preparacién de acido tetrahidro-3-nitroso-2H-1,3-oxazin-4-carboxilico

Se disolvié acido tetrahidro-2H-1,3-oxazin-4-carboxilico (es decir, el producto de la Etapa A) (2,00 g, 15,3 mmol) en
acido clorhidrico 1 N (12,4 ml), y la solucion se enfri6 hasta 0°C. Se afiadi6é entonces, en varias porciones nitrito
saédico (1,42 g, 20,6 mmol), y la mezcla de reaccién se agité durante 1 h. La mezcla de reaccion se extrajo entonces
con diclorometano y una vez con acetato de etilo. Las fases organicas reunidas se lavaron con salmuera, se secaron
sobre sulfato de magnesio, se filtraron y se concentraron a presion reducida dando 1,29 g del compuesto del
epigrafe como un soélido. Este compuesto tenia pureza suficiente para usarse en posteriores reacciones.

RMN de 'H (DMSO-dg) 8 13,51 (s ancho, 1H), 6,01 (d, 1H), 5,52 (d, 1H), 5,27 (d, 1H), 3,99 (m, 1H), 3,70 (m, 1H),
2,07 (m, 1H), 1,95 (m, 1H).

Etapa C: Preparacion de sal interna de 3-hidroxi-7H-[1,2,3]oxadiazolo[3,4-c][1,3]oxazin-8-i0

Se disolvio &cido tetrahidro-3-nitroso-2H-1,3-oxazin-4-carboxilico (es decir, el producto de la Etapa B) (1,29 g, 8,0
mmol) en éter dietilico (10 ml) y se enfri6 hasta 0°C. Se afiadié entonces anhidrido trifluoracético (2,0 g, 9,6 mmol)
en tres porciones durante 5 minutos. La mezcla de reaccién se agit6 a 0°C durante 1 h y luego se coloc6 en un
congelador a -10°C durante la noche. El soélido formado se aislé por filtracion dando 0,99 g del compuesto del
epigrafe como un solido blanco. Este compuesto tenia pureza suficiente para usarse en posteriores reacciones.

RMN de 'H (DMSO-ds) 5 5,86 (s, 2H), 4,14 (m, 2H), 2,69 (m, 2H).
Etapa D: Preparacion de 2-(4-fluorofenil)-4,5-dihidro-3-[2-(metiltio)-4-pirimidinil]-7H-pirazolo[1,5-c][1,3]oxazina

Se calent6 a 160°C durante 24 h una mezcla de 4-[2-(4-fluorofenil)etinil]-2-(metiltio)pirimidina (es decir, el producto
del Ejemplo 1, Etapa A) (1,26 g, 5,16 mmol) y sal interna de 3-hidroxi-7H-[1,2,3]Joxadiazolo[3,4-c][1,3]oxazin-8-i0 (es
decir, el producto de la Etapa C) (0,99 g, 6,96 mmol) en mesitileno (20 ml). La mezcla de reaccién se concentr6 a
presion reducida, y el aceite residual se purificd por cromatografia liquida de media presién usando acetato de etilo a
0-100 % en hexanos como eluyente dando 290 mg del compuesto del epigrafe como un sélido blanco.

RMN de *H (CDCls) & 8,24 (d, 1H), 7,45 (m, 2H), 7,09 (m, 2H), 6,62 (d, 1H), 5,60 (s, 2H), 4,14 (m, 2H), 3,34 (m, 2H),
2,51 (s, 3H).

Etapa E: Preparacién de 2-(4-fluorofenil)-4,5-dihidro-3-[2-(metilsulfonil)-4-pirimidinil]-7H-pirazolo[1,5-c][1,3]oxazina

Se afiadié acido 3-cloroperbenzoico (70 %, 0,290 g, 1,87 mmol) a una solucién de 2-(4-fluorofenil)-4,5-dihidro-3-[2-
(metiltio)-4-pirimidinil]-7H-pirazolo[1,5-c][1,3]oxazina (es decir, el producto de la Etapa D) (0,29 g, 0,85 mmol) en
cloroformo (20 ml). La mezcla de reaccion se agitd a temperatura ambiente durante 24 h y seguidamente se lavé
tres veces con solucion acuosa saturada de Na,COs. La fase organica se secd y se concentré dando 0,30 g del
producto del epigrafe, un compuesto de la presente invencion, como un sélido. Este compuesto tenia pureza
suficiente para usarse en posteriores reacciones.

RMN de *H (CDCls) & 8,53 (d, 1H), 7,46 (m, 2H), 7,15 (m, 2H), 7,10 (d, 1H), 5,62 (s, 2H), 4,18 (m, 2H), 3,47 (m, 2H),
3,33 (s, 3H).

Etapa F: Preparacion de  4-[2-(4-fluorofenil)-4,5-dihidro-7H-pirazolo[1,5-c][1,3]oxazin-3-il]-N-(1-metiletil)-2-
pirimidinamina

Se calent6 durante 1 hora a 120°C una solucién de 2-(4-fluorofenil)-4,5-dihidro-3-[2-(metilsulfonil)-4-pirimidinil]-7H-
pirazolo[1,5-c][1,3]Joxazina (es decir, el producto de la Etapa E) (0,15 g, 0,4 mmol) e isopropilamina (0,95 g, 16
mmol) en 2,5 ml de cloroformo en un tubo herméticamente cerrado en un reactor de microondas. La mezcla de
reaccion se concentré entonces a presion reducida y se purificé por cromatografia liquida de media presién usando
acetato de etilo de 0-100 % en hexanos como eluyente dando 100 mg del producto del epigrafe, un compuesto de la
presente invencién, como un sélido blanco.

RMN de *H (CDCls) & 8,04 (d, 1H), 7,48 (m, 2H), 7,07 (m, 2H), 6,22 (d, 1H), 5,60 (s, 2H), 4,92 (d, 1H), 4,14 (m, 3H),
3,32 (m, 2H), 1,24 (d, 6H).

Ejemplo 8

Preparacion de 4-[2-(2,4-difluorofenil)-4H,6H-pirazolo[1,5-c]tiazol-3-il]-N-(2-metoxi-1-metiletil)-2-pirimidinamina
(Compuesto 83)

Etapa A: Preparacién de 3-(2-cloro-4-pirimidinil)-2-(2,4-difluorofenil)-4H,6H-pirazolo[1,5-c]tiazol
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Se calent6 a 155-160°C bajo nitrdgeno durante 48 horas una solucion de 3-hidroxi-4H,6H-tiazolo[3,4-
c][1,2,3]oxadiazol-7-i0, sal interna (0,63 g, 4,3 mmol) (preparado a partir de acido tiazolidin-4-carboxilico por
nitrosacioén y tratamiento con anhidrido trifluoracético como se describe en Sutcliffe et al. Tetrahedron 2000, 24,
10011-10021) y 4-[2-(2,4-difluorofenil)etinil)-2-cloropirimidina (1,0 g, 4,0 mmol) en mesitileno (15 ml). La mezcla de
reaccion se concentrd a presion reducida. El residuo bruto se purific6 por cromatografia liquida de media presion
usando acetato de etilo de 0 a 50% en hexanos como eluyente dando 0,09 g del compuesto del epigrafe como un
s6lido blanco.

RMN de *H (CDCls) & 8,33 (d, 1H), 7,50 (m, 1H), 7,00 (m, 2H), 6,77 (m, 1H), 5,30 (t, 2H), 4,56 (t, 2H).

Etapa B: Preparacion de  4-[2-(2,4-difluorofenil)-4H,6H-pirazolo[1,5-c]tiazol-3-il]-N-(2-metoxi-1-metiletil)-2-
pirimidinamina

Se calenté una mezcla de 3-(2-cloro-4-pirimidinil)-2-(2,4-difluorofenil)-4H,6H-pirazolo[1,5 - cJtiazol (es decir, el
producto de la Etapa A) (0,090 g, 0,27 mmol) e isopropilamina (1,00 ml, 11,8 mmol) en cloroformo (2 ml) en un tubo
herméticamente cerrado en un reactor de microondas a 150°C durante 1 h. La mezcla de reaccion se concentré a
presion reducida y se purifico por cromatografia en columna sobre gel de silice usando acetato de etilo de 10 a
100% en hexanos como eluyente dando 50 mg del producto del epigrafe, un compuesto de la presente invencién,
como un aceite amarillo pélido.

RMN de *H (CDCls) & 8,03 (d, 1H), 7,47 (m, 1H), 6,99 (m, 1H), 6,91 (m, 1H), 6,12 (dd, 1H), 5,28 (t, 2H), 4,84 (s, 1H),
4,50 (t, 2H), 4,05 (M, 1H), 1,23 (d, 6H).

Ejemplo 9

Preparacion de 4-[2-(4-fluorofenil)-6,7-dihidro-5,5-dioxido-4H-pirazolo[5,1-c][1,4]tiazin-3-il]-N-(1-metiletil)-2-
pirimidinamina (Compuesto 114)

Se afiadi6 acido 3-cloroperbenzoico (70 %, 0,10 g, 0,68 mmol) a una solucion de 4-[2-(4-fluorofenil)-6,7-dihidro-4H-
pirazolo[5,1-c][1,4]tiazin-3-il]-N-(1-metiletil)-2-pirimidinamina (preparada usando un procedimiento anélogo al
Ejemplo 8) en cloroformo (10 ml). La mezcla de reaccidon se agitdé a temperatura ambiente durante 24 h y
seguidamente se lavo tres veces con solucion acuosa saturada de Na,COs. La fase organica se sec0, se concentro
y se purificd por cromatografia liquida de media presién usando acetato de etilo de 0-100 % en hexanos como
eluyente dando 14 mg del producto del epigrafe, un compuesto de la presente invencion, como un sélido blanco.

RMN de *H (CDCls) & 8,04 (d, 1H), 7,45 (m, 2H), 7,10 (m, 2H), 6,16 (d, 1H), 5,02 (d, 1H), 4,89 (s, 2H), 4,86 (m, 2H),
4,11 (m, 1H), 3,59 (m, 2H), 1,28 (d, 6H).

Mediante los procedimientos descritos en este documento, junto con métodos conocidos en la técnica, se pueden
preparar los siguientes compuestos de las Tablas 1A a 6. En las Tablas se usan las siguientes abreviaturas que se
muestran a continuacion: t significa terciario, s significa secundario, n significa normal, i significa iso, c significa ciclo,
Me significa metilo, Et significa etilo, Pr significa propilo, i-Pr significa isopropilo, Bu significa butilo, Hex significa
hexilo, OMe significa metoxi, SMe significa metiltio, -CN significa ciano, Ph significa fenilo, -NO; significa nitro, SO»
significa S(0),, S(O)Me significa metilsulfinilo y S(O).Me significa metilsulfonilo. Los sustituyentes R y RY se
numeran comenzando por la posicion en la que estos estan unidos al resto de la Férmula 1.

TABLA 1A

R®esH
Rga Rga R9a RQa
Me CHz-2-ciclohexenilo 2-cloro-2-propenilo CH,0OPh
Et 4-tetrahidropiranilo 3,3-dicloro-2-propenilo CHzPh
i-Pr 3-tetrahidropiranilo CHa-2-tetrahidrofuranilo CH>CH2Ph
n-Pr 3-tetrahidrofuranilo CHa-2-tetrahidropiranilo CH(Me)Ph
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R_Qa
i-Bu
n-Bu
s-Bu
3-Me-Bu
n-pentilo
n-Hex
2-propenilo
2-Me-2-propenilo
3-butenilo
3-pentenilo
2-propinilo
3-butinilo
2-butinilo
R% es H.
R
c-Pr
c-pentilo
c-Hex
2-ciclohexenilo
3-ciclohexenilo
CHa-c-Pr
CHaz-c-Hex
R* es CHa.
R9a
Me
Et
i-Pr
n-Pr
i-Bu
n-Bu
s-Bu
3-Me-Bu
n-pentilo
n-Hex
2-propenilo
2-Me-2-propenilo
3-butenilo

3-pentenilo

ES 2398 677 T3

R9a
Ph
2-Cl-fenilo
3-Cl-fenilo
4-Cl-fenilo
2-piridinilo
2-pirimidinilo
2-pirazinilo
2-tiazolilo
2-oxazolilo
CF3
CF,CF3
CH.CF3
CH(Me)CF3

R9a
CH,CH2F
CH,CH,CH,F
CH,CF,CFs
CH,CH,CFs
CH,CH(Me)CF3
(S)-CH,CH(Me)CF3
CH,CH,CH2CH,F

Rga
CHa-2-ciclohexenilo
4-tetrahidropiranilo
3-tetrahidropiranilo
3-tetrahidrofuranilo

Ph

2-Cl-fenilo
3-Cl-fenilo
4-Cl-fenilo
2-piridinilo
2-pirimidinilo
2-pirazinilo
2-tiazolilo
2-oxazolilo

CFs

(continuacién)

R9a
CH,CN
CH2NO,
CH,CH20OH
CH,CH>OMe
CH,CH(Me)OMe
CH(Me)CH,OMe
CH(Me)CH(OMe),
CH»-2-dioxolanilo
CH,CH,0CF;
CH,CH,SMe
CH2CH(Me)SMe
CH,CH,S(0O)Me
CH,CH,S(0).Me

R_Qa
CH,CO,Me
CH,CO-i-Pr
CH(Me)COzMe
CH,C(O)Me
CHZCH,C(O)Me
CH,SiMes

CHzCHzSiMe3

R9a
2-cloro-2-propenilo
3,3-dicloro-2-propenilo
CH,-2-tetrahidrofuranilo
CH,-2-tetrahidropiranilo
CH.CN
CH>NO»
CH>CH>0OH
CH>CH>OMe
CH2CH(Me)OMe
CH(Me)CH,OMe
CH(Me)CH(OMe),
CH,-2-dioxolanilo
CH,CH>0CF3
CH>CH.SMe
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Rga
CH2-2-CI-Ph
CH2-3-CI-Ph
CHz-4-CI-Ph
CH,-2-tienilo

CHa-2-piridinilo
CH,-3-piridinilo
CH(Et),
CH,CH(EY),
CH,CH(n-Pr)Me
CH(Me)Et
CH(Me)-n-Pr
CH(CF3)Et
CH(Et)-n-Pr

RQa
CH(Me)-n-Bu
2,2-dimetilpropilo

CH2CH,CH(Me),

RQa
CH20Ph
CH2Ph
CH2CH2Ph
CH(Me)Ph
CH»-2-CI-Ph
CH»-3-CI-Ph
CH»-4-CI-Ph
CH,-2-tienilo
CH3-2-piridinilo
CHo,-3-piridinilo
CH(Et),
CH2CH(Et),
CH2CH(n-Pr)Me
CH(Me)Et



R9a
2-propinilo
3-butinilo
2-butinilo
c-Pr
c-pentilo
c-Hex
2-ciclohexenilo
3-ciclohexenilo
CHaz-c-Pr
CHz-c-Hex

R es H.
R9a
Me
Et
i-Pr
n-Pr
i-Bu
n-Bu
s-Bu
3-Me-Bu
n-pentilo
n-Hex
2-propenilo
2-Me-2-propenilo
3-butenilo
3-pentenilo
2-propinilo
3-butinilo
2-butinilo
c-Pr

c-pentilo
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(continuacién)

R9a
CF,CFs
CH,CFs

CH(Me)CFs
CH,CH.F
CH,CH2CH,F
CH,CF2CF3
CH,CH,CF3
CH,CH(Me)CF3
(S)-CH,)CH(Me)CF3
CH,CH,CH2CH,F

R9a
CH,CH(Me)SMe
CH,CH,S(0)Me
CH>CH,S(0):Me

CH,CO,Me
CH2CO»-i-Pr
CH(Me)CO;Me
CH>C(O)Me
CH,CH,C(O)Me
CHSiMe3
CH,CH,SiMes

TABLA 1B

Rga
CH,-2-ciclohexenilo
4-tetrahidropiranilo
3-tetrahidropiranilo
3-tetrahidrofuranilo

Ph

2-Cl-fenilo
3-Cl-fenilo
4-Cl-fenilo
2-piridinilo
2-pirimidinilo
2-pirazinilo
2-tiazolilo
2-oxazolilo

CFs

CF.,CF3
CH.CF3
CH(Me)CF3
CH2CHzF
CH>CH2CH2F
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R9a
/

\
RIb

R9a
2-cloro-2-propenilo
3,3-dicloro-2-propenilo
CH,-2-tetrahidrofuranilo
CH;-2-tetrahidropiranilo
CH.CN
CH2NO;
CH,CH,0OH
CH>CH>OMe
CH>CH(Me)OMe
CH(Me)CH,OMe
CH(Me)CH(OMe),
CHa-2-dioxolanilo
CH2CH,0CF3
CH2CH,SMe
CH>CH(Me)SMe
CH2CH,S(O)Me
CH2CH,S(0):Me
CH>CO;Me
CH2COo-i-Pr

Rga
CH(Me)-n-Pr
CH(CFs)Et
CH(Et)-n-Pr
CH(Me)-n-Bu
2,2-dimetilpropilo
CH2CH,CH(Me)

R9a
CH20Ph
CH2Ph
CH,CHPh
CH(Me)Ph
CH»-2-CI-Ph
CH>-3-CI-Ph
CH>-4-CI-Ph
CHa-2-tienilo
CH2-2-piridinilo
CHa-3-piridinilo
CH(Et),
CH2CH(Et),
CH2CH(n-Pr)Me
CH(Me)Et
CH(Me)-n-Pr
CH(CF3)Et
CH(Et)-n-Pr
CH(Me)-n-Bu

2,2-dimetilpropilo



R9a
c-Hex
2-ciclohexenilo
3-ciclohexenilo
CHa-c-Pr
CHaz-c-Hex

R® es CHs.
R9a
Me
Et
i-Pr
n-Pr
i-Bu
n-Bu
s-Bu
3-Me-Bu
n-pentilo
n-Hex
2-propenilo
2-Me-2-propenilo
3-butenilo
3-pentenilo
2-propinilo
3-butinilo
2-butinilo
c-Pr
c-pentilo
c-Hex
2-ciclohexenilo
3-ciclohexenilo
CHa-c-Pr
CHz-c-Hex

ES 2398 677 T3
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R9a
CH>CF2CF3
CH>CH>CF3

CH,CH(Me)CF3
(S)-CH2CH(Me)CF3

CH>CH2CH>CHF

R9a
CH»-2-ciclohexenilo
4-tetrahidropiranilo
3-tetrahidropiranilo
3-tetrahidrofuranilo

Ph

2-Cl-fenilo
3-Cl-fenilo
4-Cl-fenilo
2-piridinilo
2-pirimidinilo
2-pirazinilo
2-tiazolilo
2-oxazolilo

CF3

CF.CF3
CH>CF3
CH(Me)CF3
CH,CHzF
CH>CH2CH2F
CH,CF,CF3
CH2CH,CF3
CH2CH(Me)CF3
(S)-CH2CH(Me)CF3
CH2CH2CH,CH,F

R9a
CH(Me)CO.;Me
CH,C(O)Me
CH2CH,C(O)Me
CHzSiMe3

CHzCHzSiMEa

R9a
2-cloro-2-propenilo
3,3-dicloro-2-propenilo
CH,-2-tetrahidrofuranilo
CH;-2-tetrahidropiranilo
CH2CN
CH2NO;
CH,CH,0OH
CHCH,OMe
CH,CH(Me)OMe
CH(Me)CH,OMe
CH(Me)CH(OMe),
CHa-2-dioxolanilo
CH2CH,0CF3
CH2CH,SMe
CH>CH(Me)SMe
CH2CH,S(O)Me
CH2CH,S(0).Me
CH>CO;Me
CH,COo-i-Pr
CH(Me)CO:Me
CH2C(O)Me
CH2CH,C(O)Me
CH.SiMes
CH2CH,SiMes

TABLA 1C

CHzCHzCH(Me)z

R9a
CH,OPh
CHzPh
CH,CHPh
CH(Me)Ph
CH»-2-CI-Ph
CH,-3-CI-Ph
CH>-4-CI-Ph
CH>-2-tienilo
CHy-2-piridinilo
CHa-3-piridinilo
CH(Et)
CH2CH(Et),
CH2CH(n-Pr)Me
CH(Me)Et
CH(Me)-n-Pr
CH(CF3)Et
CH(Et)-n-Pr
CH(Me)-n-Bu
2,2-dimetilpropilo
CH2CH,CH(Me),



Et
i-Pr
n-Pr
i-Bu
n-Bu
s-Bu
3-Me-Bu
n-pentilo
n-Hex
2-propenilo
2-Me-2-propenilo
3-butenilo
3-pentenilo
2-propinilo
3-butinilo
2-butinilo
c-Pr
c-pentilo
c-Hex
2-ciclohexenilo
3-ciclohexenilo
CHa-c-Pr
CHz-c-Hex

R% es CHs.

R9a
Me
Et
i-Pr
n-Pr
i-Bu
n-Bu
s-Bu
3-Me-Bu
n-pentilo
n-Hex
2-propenilo
2-Me-2-propenilo
3-butenilo

3-pentenilo
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Rga
CH2-2-ciclohexenilo
4-tetrahidropiranilo
3-tetrahidropiranilo
3-tetrahidrofuranilo

Ph

2-Cl-fenilo
3-Cl-fenilo
4-Cl-fenilo
2-piridinilo
2-pirimidinilo
2-pirazinilo
2-tiazolilo
2-oxazolilo

CF3

CF,CF3
CH,CF3
CH(Me)CF3
CH,CHzF
CH>CH2CH2F
CH,CF>CF3
CH>CH2CF3
CH,CH(Me)CF3
(S)-CH.CH(Me)CF3
CH2CH2CH,CH,F

Rga
CH,-2-ciclohexenilo
4-tetrahidropiranilo
3-tetrahidropiranilo
3-tetrahidrofuranilo

Ph

2-Cl-fenilo
3-Cl-fenilo
4-Cl-fenilo
2-piridinilo
2-pirimidinilo
2-pirazinilo
2-tiazolilo
2-oxazolilo

CFs

R9a
2-cloro-2-propenilo
3,3-dicloro-2-propenilo
CH>-2-tetrahidrofuranilo
CH;-2-tetrahidropiranilo
CH.CN
CH2NO;
CH,CH>0OH
CH,CH,OMe
CH,CH(Me)OMe
CH(Me)CH,OMe
CH(Me)CH(OMe),
CH>-2-dioxolanilo
CH,CH,OCF;
CH.CH,SMe
CH,CH(Me)SMe
CH,CH,S(0O)Me
CH,CH,S(0)Me
CH.CO;Me

CH2COo-i-Pr
CH(Me)CO;Me
CH,C(O)Me
CH,CH,C(O)Me
CH,SiMes
CH,CH_SiMes

R9a
2-cloro-2-propenilo
3,3-dicloro-2-propenilo
CHa-2-tetrahidrofuranilo
CH,-2-tetrahidropiranilo
CH2CN
CH2NO>
CH2CH,0OH
CH>CH>OMe
CH>CH(Me)OMe
CH(Me)CH2OMe
CH(Me)CH(OMe);
CH>-2-dioxolanilo
CH2CH,0OCF3
CH2CH,SMe

R9a
CH,OPh
CHzPh
CH>CH2Ph
CH(Me)Ph
CH2-2-CI-Ph
CH»-3-CI-Ph
CHz-4-CI-Ph
CHa-2-tienilo
CHy-2-piridinilo
CH»-3-piridinilo
CH(EY),
CH2CH(Et),
CH>CH(n-Pr)Me
CH(Me)Et
CH(Me)-n-Pr
CH(CF3)Et
CH(Et)-n-Pr
CH(Me)-n-Bu
2,2-dimetilpropilo
CH2CH,CH(Me)

R9a
CH20Ph
CH2P
CH,CH2Ph
CH(Me)Ph
CH2>-CI-Ph
CH>-3-CI-Ph
CH>-4-CI-Ph
CHa-2-tienilo
CH2-2-piridinilo
CH»-3-piridinilo
CH(Et);
CH2CH(Et),
CH2CH(n-Pr)Me
CH(Me)Et



R9a
2-propinilo
3-butinilo
2-butinilo
c-Pr
c-pentilo
c-Hex
2-ciclohexenilo
3-ciclohexenilo
CHaz-c-Pr
CHz-c-Hex

JesPhy R® es H.
R9a

Me
Et
i-Pr
n-Pr
i-Bu
n-Bu
s-Bu
3-Me-Bu
n-pentilo
n-Hex
JesPhyR® esH.
R
2-propenilo
2-Me-2-propenilo
3-butenilo
3-pentenilo
2-propinilo
3-butinilo
2-butinilo

c-Pr
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R9a
CF,CFs
CH,CFs

CH(Me)CFs
CH,CH,F
CH,CH,CH.F
CH,CF2CF3
CH,CH,CFs3
CH,CH(Me)CF3
(S)-CH2)CH(Me)CF3
CH2CH,CHoCH,F

R9a
CH,CH(Me)SMe
CH2CH,S(O)Me
CH2CH,S(0),Me

CH,CO;Me
CH2COy-i-Pr
CH(Me)CO,Me
CH,C(O)Me
CH,CH,C(O)Me
CH,SiMes
CH2CH,SiMes

Tabla 2

Rga
CHo,-2-ciclohexenilo
4-tetrahidropiranilo
3-tetrahidropiranilo
3-tetrahidrofuranilo

Ph

2-Cl-fenilo
3-Cl-fenilo
4-Cl-fenilo
2-piridinilo
2-pirimidinilo
Rga
2-pirazinilo
2-tiazolilo
2-oxazolilo

CFs

CF2CF3
CH.CF3
CH(Me)CFs
CH>CH2F
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2-cloro-2-propenilo
3,3-dicloro-2-propenilo
CHa-2-tetrahidrofuranilo
CH;-2-tetrahidropiranilo
CH.CN
CH2NO>
CH,CH,0OH
CH2CH,OMe
CH>CH(Me)OMe
CH(Me)CH,OMe

R9a
CH(Me)CH(OMe);
CHa-2-dioxolanilo

CH2CH,0OCF3
CH>CH>SMe
CH2CH(Me)SMe
CH2CH>S(0O)Me
CH2CH,S(0):Me
CH,CO,Me

R9a
CH(Me)-n-Pr
CH(CF3)Et
CH(Et)-n-Pr
CH(Me)-n-Bu
2,2-dimetilpropilo
CH2CH,CH(Me),

R9a
CH20Ph
CH2Ph
CH,CH2Ph
CH(Me)Ph
CH»-2-CI-Ph
CH»-3-CI-Ph
CH»-4-CI-Ph
CHa-2-tienilo
CHa-2-piridinilo
CHo,-3-piridinilo

R9a
CH(Et),
CH,CH(EY),
CH2CH(n-Pr)Me
CH(Me)Et
CH(Me)-n-Pr
CH(CF3)Et
CH(Et)-n-Pr
CH(Me)-n-Bu



R9a
c-pentilo
c-Hex
2-ciclohexenilo
3-ciclohexenilo
CHa-c-Pr
CHa-c-Hex

Jes 2-F-Phy R® es H.
R9a
Me
Et
i-Pr
n-Pr
i-Bu
n-Bu
s-Bu
3-Me-Bu
n-pentilo
n-Hex
2-propenilo
2-Me-2-propenilo
3-butenilo
3-pentenilo
2-propinilo
3-butinilo
2-butinilo
c-Pr
c-pentilo
c-Hex
2-ciclohexenilo
3-ciclohexenilo
CHa-c-Pr
CHaz-c-Hex
Jes 2-Cl-Phy R® es H.
Rga
Me
Et
i-Pr

n-Pr
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(continuacién)

R9a
CH,CH2CH,F
CH,CF2CF3
CH,CH,CF3
CH,CH(Me)CF3
(S)-CH,CH(Me)CF3

CH2CH2CH2CH2F

RQa
CH»-2-ciclohexenilo
4-tetrahidropiranilo
3-tetrahidropiranilo
3-tetrahidrofuranilo

Ph

2-Cl-fenilo
3-Cl-fenilo
4-Cl-fenilo
2-piridinilo
2-pirimidinilo
2-pirazinilo
2-tiazolilo
2-oxazolilo

CFs

CF.CF3
CH,CF3
CH(Me)CF3
CH>CH2F
CH>CH2CH2F
CH,CF,CF3
CH>CH2CF3
CH2CH(Me)CFs
(S)-CH2CH(Me)CF3
CH>CH2CH,CHxF

Rga
CH,-2-ciclohexenilo
4-tetrahidropiranilo
3-tetrahidropiranilo

3-tetrahidrofuranilo
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R9a
CH2COg-i-Pr
CH(Me)CO:Me
CH,C(O)Me
CH2CH,C(O)Me
CH,SiMe3

CHzCHzSiMe3

Rga
2-cloro-2-propenilo
3,3-dicloro-2-propenilo
CHa-2-tetrahidrofuranilo
CH,-2-tetrahidropiranilo
CH.CN
CH2NO>
CH>CH,OH
CH>CH,OMe
CH,CH(Me)OMe
CH(Me)CH,OMe
CH(Me)CH(OMe);
CHa-2-dioxolanilo
CH,CH,OCF3
CH>CH>SMe
CH>CH(Me)SMe
CH,CH,S(0)Me
CH,CH,S(0)Me
CH.CO;Me
CH2COq-i-Pr
CH(Me)CO:Me
CH2C(O)Me
CH2CH,C(O)Me
CH_SiMes
CH2CH,SiMe3

R9a
2-cloro-2-propenilo
3,3-dicloro-2-propenilo
CH,-2-tetrahidrofuranilo

CH;-2-tetrahidropiranilo

R9a

2,2-dimetilpropilo
CHzCHzCH(ME)z

R9a
CH,OPh
CH2Ph
CH,CHPh
CH(Me)Ph
CH3-2-CI-Ph
CH3-3-CI-Ph
CH-4-Cl-Ph
CH>-2-tienilo
CH,-2-piridinilo
CHo,-3-piridinilo
CH(Et)2
CH,CH(Et),
CH2CH(n-Pr)Me

CH(Me)Et
CH(Me)-n-Pr

CH(CF3)Et
CH(Et)-n-Pr
CH(Me)-n-Bu
2,2-dimetilpropilo
CH2CH,CH(Me),

R9a
CH20Ph
CH2Ph
CH,CH2Ph

CH(Me)Ph



R9a
i-Bu
n-Bu
s-Bu
3-Me-Bu
n-pentilo
n-Hex
2-propenilo
2-Me-2-propenilo
3-butenilo
3-pentenilo
2-propinilo
3-butinilo
2-butinilo
c-Pr
c-pentilo
c-Hex
2-ciclohexenilo
3-ciclohexenilo
CHa-c-Pr
CHaz-c-Hex
Jes 4-Cl-Phy R® es H.
R9a
Me
Et
i-Pr
n-Pr
i-Bu
n-Bu
s-Bu
3-Me-Bu
n-pentilo
n-Hex
2-propenilo
2-Me-2-propenilo
3-butenilo
3-pentenilo
2-propinilo
3-butinilo
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2-Cl-fenilo
3-Cl-fenilo
4-Cl-fenilo
2-piridinilo
2-pirimidinilo
2-pirazinilo
2-tiazolilo
2-oxazolilo
CF3
CF2CF3
CH.CF3
CH(Me)CF3
CH>CH2F
CH2CH2CHzF
CH,CF,CF3
CH2CH,CF3
CH;CH(Me)CF3
(S)-CH.CH(Me)CF3
CH>CH2CH,CHzF

RQa
CH,-2-ciclohexenilo
4-tetrahidropiranilo
3-tetrahidropiranilo
3-tetrahidrofuranilo

Ph

2-Cl-fenilo
3-Cl-fenilo
4-Cl-fenilo
2-piridinilo
2-pirimidinilo
2-pirazinilo
2-tiazolilo
2-oxazolilo

CFs

CF.CF3
CH.CF3

a7

R9a
CH.CN
CH2NO,
CH,CH>0OH
CH,CH20OMe
CH2CH(Me)OMe
CH(Me)CH2OMe
CH(Me)CH(OMe);
CH>-2-dioxolanilo
CH,CH,OCF;
CH.CH,SMe
CH,CH(Me)SMe
CH,CH,S(0)Me
CH,CH,S(0)Me
CH,.CO;Me
CH,COo-i-Pr
CH(Me)COzMe
CH,C(O)Me
CH,CH,C(O)Me
CH,SiMes
CH,CH_SiMes

R9a
2-cloro-2-propenilo
3,3-dicloro-2-propenilo
CH,-2-tetrahidrofuranilo
CH»-2-tetrahidropiranilo
CH2CN
CH2NO>
CH,>CH>0OH
CH>CH>OMe
CH2CH(Me)OMe
CH(Me)CH2OMe
CH(Me)CH(OMe);
CHa-2-dioxolanilo
CH2CH,0OCF3
CH,CH>SMe
CH>CH(Me)SMe
CH2CH>S(0O)Me

R9a
CH»-2-CI-Ph
CH»-3-CI-Ph
CH2-4-CI-Ph
CHa-2-tienilo

CHa-2-piridinilo
CH,-3-piridinilo
CH(Et),
CH2CH(Et),
CH,CH(n-Pr)Me
CH(Me)Et
CH(Me)-n-Pr
CH(CF3)Et
CH(Et)-n-Pr
CH(Me)-n-Bu
2,2-dimetilpropilo
CH>CH,CH(Me)»

R9a
CH20Ph
CH2Ph
CH,CHPh
CH(Me)Ph
CH3-2-CI-Ph
CH3-3-CI-Ph
CH2-4-CI-Ph
CHa-2-tienilo
CHo,-2-piridinilo
CH,-3-piridinilo
CH(Et),
CH,CH(Et),
CH>CH(n-Pr)Me
CH(Me)Et
CH(Me)-n-Pr
CH(CF3)Et



R9a
2-butinilo
c-Pr
c-pentilo
c-Hex
2-ciclohexenilo
3-ciclohexenilo
CHaz-c-Pr
CHz-c-Hex

Jes 3-Me-Phy R® es H.

RQa
Me
Et
i-Pr
n-Pr
i-Bu
n-Bu
s-Bu
3-Me-Bu
n-pentilo
n-Hex

2-propenilo

2-Me-2-propenilo

3-butenilo
3-pentenilo
2-propinilo
3-butinilo
2-butinilo
c-Pr
c-pentilo
c-Hex
2-ciclohexenilo
3-ciclohexenilo
CHa-c-Pr
CHaz-c-Hex
Jes PhyR% es CHa.

ES 2398 677 T3

(continuacién)

R9a
CH(Me)CFs
CH,CHoF
CH,CH,CH2F
CH,CF,CFs
CH,CH,CFs
CH,CH(Me)CF3
(S)-CH.CH(Me)CFs
CH2CH,CH2CH,F

R9a
CHo,-2-ciclohexenilo
4-tetrahidropiranilo
3-tetrahidropiranilo
3-tetrahidrofuranilo

Ph

2-Cl-fenilo
3-Cl-fenilo
4-Cl-fenilo
2-piridinilo
2-pirimidinilo
2-pirazinilo
2-tiazolilo
2-oxazolilo

CF3

CF,CF3
CH.CF3
CH(Me)CFs
CH>CH2F
CH>CH2CH2F
CH.CF,CF3
CH2CH,CF3
CH2CH(Me)CFs
(S)-CH2CH(Me)CF3
CH>CH2CH2CH3F

Rga

CH-2-ciclohexenilo

4-tetrahidropiranilo

48

R9a
CH,CH,S(0),Me
CH,CO,Me
CH,CO,-i-Pr
CH(Me)CO,Me
CH,C(O)Me
CH,CH,C(O)Me
CH,SiMe;

CHzCHzSiMes

R9a
2-cloro-2-propenilo
3,3-dicloro-2-propenilo
CH,-2-tetrahidrofuranilo
CH;-2-tetrahidropiranilo
CH2CN
CH2NO;
CH,CH,0OH
CH2CH,OMe
CH>CH(Me)OMe
CH(Me)CH,OMe
CH(Me)CH(OMe),
CHa-2-dioxolanilo
CH>CH20CF3
CH2CH,SMe
CH,CH(Me)SMe
CH2CH,S(O)Me
CH2CH»S(0):Me
CH>CO;Me
CH2COq-i-Pr
CH(Me)CO;Me
CH2C(O)Me
CH2CH,C(O)Me
CH.SiMes
CH2CHzSiMes

R9a

2-cloro-2-propenilo

3,3-dicloro-2-propenilo

R9a
CH(Et)-n-Pr
CH(Me)-n-Bu
2,2-dimetilpropilo

CHZCHZCH(Me)Z

R9a
CH,OPh
CHzPh
CH,CHPh
CH(Me)Ph
CH»-2-CI-Ph
CH»-3-CI-Ph
CH3-4-CI-Ph
CHa-2-tienilo
CHa-2-piridinilo
CH,-3-piridinilo
CH(Et),
CH2CH(Et),
CH2CH(n-Pr)Me
CH(Me)Et
CH(Me)-n-Pr
CH(CF3)Et
CH(Et)-n-Pr
CH(Me)-n-Bu
2,2-dimetilpropilo
CH2CH2CH(Me),

R9a

CH,OPh
CH2Ph



R9a
i-Pr
n-Pr
i-Bu
n-Bu
s-Bu
3-Me-Bu
n-pentilo
n-Hex
2-propenilo
2-Me-2-propenilo
3-butenilo
3-pentenilo
2-propinilo
3-butinilo
2-butinilo
c-Pr
c-pentilo
c-Hex
2-ciclohexenilo
3-ciclohexenilo
CHa-c-Pr
CHaz-c-Hex

Jes 2-F-Phy R® es CHs.

R9a
Me
Et
i-Pr
n-Pr
i-Bu
n-Bu
s-Bu
3-Me-Bu
n-pentilo
n-Hex
2-propenilo
2-Me-2-propenilo
3-butenilo

3-pentenilo
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R9a
3-tetrahidropiranilo
3-tetrahidrofuranilo

Ph

2-Cl-fenilo
3-Cl-fenilo
4-Cl-fenilo
2-piridinilo
2-pirimidinilo
2-pirazinilo
2-tiazolilo
2-oxazolilo

CF3

CF,CF;
CH,CF;
CH(Me)CF3
CH2CHzF
CH>CH2CH2F
CH,CF,CF3
CH>CH2CF3
CH,CH(Me)CF3
(S)-CH2CH(Me)CF3
CH>CH2CH,CHxF

Rga
CHo,-2-ciclohexenilo
4-tetrahidropiranilo
3-tetrahidropiranilo
3-tetrahidrofuranilo

Ph

2-Cl-fenilo
3-Cl-fenilo
4-Cl-fenilo
2-piridinilo
2-pirimidinilo
2-pirazinilo
2-tiazolilo
2-oxazolilo

CFs
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R9a
CH>-2-tetrahidrofuranilo
CH;-2-tetrahidropiranilo

CH.CN
CH2NO;
CH>CH,OH
CH,CH20OMe
CH,CH(Me)OMe
CH(Me)CH,OMe
CH(Me)CH(OMe),
CHa-2-dioxolanilo
CH,CH,OCF3
CH2CH,SMe
CH,CH(Me)SMe
CH>CH>S(0)Me
CH2CH,S(0):Me
CH,CO;Me
CH2COo-i-Pr
CH(Me)COzMe
CH,C(O)Me
CH,CH,C(O)Me
CH,SiMes
CH2CH,SiMes

R9a
2-cloro-2-propenilo
3,3-dicloro-2-propenilo
CH,-2-tetrahidrofuranilo
CH,-2-tetrahidropiranilo
CH.CN
CH2NO>
CH2CH,0OH
CH>CH>OMe
CH>CH(Me)OMe
CH(Me)CH,OMe
CH(Me)CH(OMe),
CHa-2-dioxolanilo
CH>CH20CF3
CH2CH,SMe

R9a
CH>CH2Ph
CH(Me)Ph

CHz-2-CI-Ph
CH2-3-CI-Ph
CH-4-CI-Ph
CHa-2-tienilo
CHa-2-piridinilo
CH»-3-piridinilo
CH(EY)2
CH,CH(Et),
CH,CH(n-Pr)Me
CH(Me)Et
CH(Me)-n-Pr
CH(CF3)Et
CH(Et)-n-Pr
CH(Me)-n-Bu
2,2-dimetilpropilo
CH,CH,CH(Me),

R9a
CH,OPh
CH2Ph
CH,CHPh
CH(Me)Ph
CH2-2-CI-Ph
CH»-3-CI-Ph
CH3-4-CI-Ph
CHa-2-tienilo
CHa-2-piridinilo
CHo,-3-piridinilo
CH(Et),
CH2CH(Et),
CH2CH(n-Pr)Me
CH(Me)Et



R9a
2-propinilo
3-butinilo
2-butinilo
c-Pr
c-pentilo
c-Hex
2-ciclohexenilo
3-ciclohexenilo
CHa-c-Pr
CHax-c-Hex

J es 2-Cl-Phy R® es CHs.

R9a
Me
Et
i-Pr
n-Pr
i-Bu
n-Bu
s-Bu
3-Me-Bu
n-pentilo
n-Hex
2-propenilo
2-Me-2-propenilo
3-butenilo
3-pentenilo
2-propinilo
3-butinilo
2-butinilo
c-Pr
c-pentilo
c-Hex
2-ciclohexenilo
3-ciclohexenilo
CHa-c-Pr
CHz-c-Hex

J es 4-Cl-Phy R® es CHs.

Rga
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(continuacién)

R9a
CF,CFs
CH,CFs

CH(Me)CFs
CH,CH.F
CH,CH2CH,F
CH,CF2CF3
CH,CH,CF3
CH,CH(Me)CF3
(S)-CH,CH(Me)CF3
CH,CH,CH2CH,F

R9a
CHo,-2-ciclohexenilo
4-tetrahidropiranilo
3-tetrahidropiranilo
3-tetrahidrofuranilo
Ph
2-Cl-fenilo
3-Cl-fenilo
4-Cl-fenilo
2-piridinilo
2-pirimidinilo
2-pirazinilo
2-tiazolilo
2-oxazolilo
CFs
CF2CF3
CH2CF3
CH(Me)CF3
CH>CH2F
CH>CH2CH2F
CH.CF.CF3
CH,>CH2CF3
CH;CH(Me)CF3
(S)-CH.CH(Me)CF3
CH>CH2CH,CHxF

By
5
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R9a
CH,CH(Me)SMe
CH,CH,S(0)Me
CH2CH,S(0):Me

CH,CO;Mc
CH2COg-i-Pr
CH(Me)CO;Me
CH,C(O)Me
CH,CH,C(O)Me
CH,SiMe3
CH,CH_SiMes

Rga
2-cloro-2-propenilo
3,3-dicloro-2-propenilo
CH>-2-tetrahidrofuranilo
CH,-2-tetrahidropiranilo
CH.CN
CH2NO>
CH>CH>0OH
CH,CH,OMe
CH,CH(Me)OMe
CH(Me)CH,OMe
CH(Me)CH(OMe);
CHa-2-dioxolanilo
CH>CH,OCF3
CH>CH>SMe
CH,CH(Me)SMe
CH>CH,S(0)Me
CH2CH,S(0):Me
CH.CO,Me
CH2COo-i-Pr
CH(Me)CO;Me
CH2C(O)Me
CH,CH,C(O)Me
CH_SiMes
CH2CH,SiMes

By
5

R9a
CH(Me)-n-Pr
CH(CFs)Et
CH(Et)-n-Pr
CH(Me)-n-Bu
2,2-dimetilpropilo
CH2CH,CH(Me)

R9a
CH,OPh
CH2Ph
CH,CH2Ph
CH(Me)Ph
CH3-2-CI-Ph
CH3-3-CI-Ph
CH2-4-CI-Ph
CHa-2-tienilo
CH,-2-piridinilo
CH,-3-piridinilo
CH(Et)2
CH2CH(Et),
CH2CH(n-Pr)Me
CH(Me)Et
CH(Me)-n-Pr
CH(CF3)Et
CH(Et)-n-Pr
CH(Me)-n-Bu
2,2-dimetilpropilo
CH2CH2CH(Me),

By
&



Et
i-Pr
n-Pr
i-Bu
n-Bu
s-Bu
3-Me-Bu
n-pentilo
n-Hex
2-propenilo
2-Me-2-propenilo
3-butenilo
3-pentenilo
2-propinilo
3-butinilo
2-butinilo
c-Pr
c-pentilo
c-Hex
2-ciclohexenilo
3-ciclohexenilo
CHa-c-Pr
CHaz-c-Hex
J es 3-Me-Ph y R* es CHa.
R9a
Me
Et
i-Pr
n-Pr
i-Bu
n-Bu
s-Bu
3-Me-Bu
n-pentilo
n-Hex
2-propenilo

2-Me-2-propenilo
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(continuacién)

R9a
CH2-2-ciclohexenilo
4-tetrahidropiranilo
3-tetrahidropiranilo
3-tetrahidrofuranilo
Ph
2-Cl-fenilo
3-Cl-fenilo
4-Cl-fenilo
2-piridinilo
2-pirimidinilo
2-pirazinilo
2-tiazolilo
2-oxazolilo
CF3
CF.CF3
CH.CF3
CH(Me)CF3
CH>CH2F
CH>CH2CH2F
CH2CF,CF3;
CH2CH,CF3
CH2CH(Me)CF3
(S)-CH2CH(Me)CF3
CH>CH2CH,CHzF

RQa
CH,-2-ciclohexenilo
4-tetrahidropiranilo
3-tetrahidropiranilo
3-tetrahidrofuranilo
Ph
2-Cl-fenilo
3-Cl-fenilo
4-Cl-fenilo
2-piridinilo
2-pirimidinilo
2-pirazinilo

2-tiazolilo
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R9a
2-cloro-2-propenilo
3,3-dicloro-2-propenilo
CHo-2-tetrahidrofuranilo
CH;-2-tetrahidropiranilo
CH2CN
CH2NO;
CH,CH>0OH
CH>CH,OMe
CH,CH(Me)OMe
CH(Me)CH,OMe
CH(Me)CH(OMe),
CH>-2-dioxolanilo
CH2CH,0CF3
CH.CH,SMe
CH>CH(Me)SMe
CH2CH,S(0O)Me
CH,CH,S(0).Me
CH.CO;Me
CH,COo-i-Pr
CH(Me)COzMe
CH,C(O)Me
CH2CH,C(O)Me
CH,SiMes
CH,CH_SiMes

R9a
2-cloro-2-propenilo
3,3-dicloro-2-propenilo
CHa-2-tetrahidrofuranilo
CH,-2-tetrahidropiranilo
CH2CN
CH2NO>
CH,>CH>0OH
CH2CH,OMe
CH2CH(Me)OMe
CH(Me)CH,OMe
CH(Me)CH(OMe);

CH>-2-dioxolanilo

R9a
CH>OPh
CHz2Ph
CH2CH2Ph
CH(Me)Ph
CH»-2-CI-Ph
CH2-3-CI-Ph
CH2-4-CI-Ph
CH>-2-tienilo
CHy-2-piridinilo
CHo,-3-piridinilo
CH(EY),
CH2CH(Et),
CH,CH(n-Pr)Me
CH(Me)Et
CH(Me)-n-Pr
CH(CF3)Et
CH(Et)-n-Pr
CH(Me)-n-Bu
2,2-dimetilpropilo
CH,CH,CH(Me),

R*
CH20OPh
CH2Ph
CH,CH2Ph
CH(Me)Ph
CH3-2-CI-Ph
CH»-3-CI-Ph
CH2-4-CI-Ph
CHa-2-tienilo
CHo,-2-piridinilo
CH,-3-piridinilo
CH(Et),
CH,CH(Et),



R9a
3-butenilo
3-pentenilo
2-propinilo
3-butinilo
2-butinilo
c-Pr
c-pentilo
c-Hex
2-ciclohexenilo
3-ciclohexenilo
CHaz-c-Pr
CHz-c-Hex

Y? es CHa, Y’ es Oy J es Ph.

R9a
Me
Et
i-Pr
n-Pr
i-Bu
n-Bu
s-Bu
3-Me-Bu
n-pentilo
n-Hex
2-propenilo
2-Me-2-propenilo
3-butenilo
3-pentenilo
2-propinilo
3-butinilo
2-butinilo
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R9a
2-oxazolilo
CFs
CF.CF3
CH.CF3
CH(Me)CFs
CH>CH2F
CH,CH2CH2F
CH,CF,CF3
CH,CH,CF3
CH,CH(Me)CF3
(S)-CH.CH(Me)CF3
CH2CH2CH2CH2F

R9a
CH>CH,OCF3
CH.CH,SMe
CH,CH(Me)SMe
CH2CH,S(O)Me
CH,CH,S(0),Me
CH,CO,Me
CH,COo-i-Pr
CH(Me)COzMe
CH,C(O)Me
CH,CH>C(O)Me
CH,SiMes
CH,CH,SiMe3

Tabla 3

Rga
CHo,-2-ciclohexenilo
4-tetrahidropiranilo
3-tetrahidropiranilo
3-tetrahidrofuranilo
Ph
2-Cl-fenilo
3-Cl-fenilo
4-Cl-fenilo
2-piridinilo
2-pirimidinilo
2-pirazinilo
2-tiazolilo
2-oxazolilo
CFs
CF2CF3
CH.CF3
CH(Me)CFs
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2-cloro-2-propenilo
3,3-dicloro-2-propenilo
CHa-2-tetrahidrofuranilo
CH»-2-tetrahidropiranilo
CH.CN
CH2NO>
CH2CH,0OH
CH2CH,OMe
CH2CH(Me)OMe
CH(Me)CH,OMe
CH(Me)CH(OMe);
CHa-2-dioxolanilo
CH>CH20CF3
CH>CH>SMe
CH2CH(Me)SMe
CH2CH>S(0O)Me
CH2CH,S(0):Me

R9a
CH2CH(n-Pr)Me
CH(Me)Et
CH(Me)-n-Pr
CH(CF3)Et
CH(Et)-n-Pr
CH(Me)-n-Bu
2,2-dimetilpropilo
CH>CH,CH(Me)»

R9a
CH,OPh
CH2Ph
CH,CH2Ph
CH(Me)Ph
CH2-2-CI-Ph
CH»-3-CI-Ph
CH3-4-CI-Ph
CHa-2-tienilo
CH,-2-piridinilo
CHo,-3-piridinilo
CH(Et)2
CH2CH(Et),
CH2CH(n-Pr)Me
CH(Me)Et
CH(Me)-n-Pr
CH(CFs)Et
CH(Et)-n-Pr



R9a
c-Pr
c-pentilo
c-Hex
2-ciclohexenilo
3-ciclohexenilo
CHa-c-Pr
CHz-c-Hex
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(continuacién)

R9a
CH>CH2F
CH2CH2CH2F
CH,CF2CF3
CH>CH2CF3

CHzCH(Me)CF3

(S)-CH.CH(Me)CF3

CH2CH2CH2CH2F

Y? es CHa, Y’ es Oy J es 4-F-Ph.

RQa
Me
Et
i-Pr
n-Pr
i-Bu
n-Bu
s-Bu
3-Me-Bu
n-pentilo
n-Hex
2-propenilo
2-Me-2-propenilo
3-butenilo
3-pentenilo
2-propinilo
3-butinilo
2-butinilo
c-Pr
c-pentilo
c-Hex
2-ciclohexenilo
3-ciclohexenilo
CHa-c-Pr
CH»-c-Hex

R9a

CH2-2-ciclohexenilo

4-tetrahidropiranilo
3-tetrahidropiranilo
3-tetrahidrofuranilo
Ph
2-Cl-fenilo
3-Cl-fenilo
4-Cl-fenilo
2-piridinilo
2-pirimidinilo
2-pirazinilo
2-tiazolilo
2-oxazolilo
CF3
CF,CF3
CH2CF3
CH(Me)CF3
CH>CH2F
CH>CH2CH2F
CH.CF,CF3
CH>CH2CF3
CH;CH(Me)CF3

(S)-CH.CH(Me)CFs

CH2CH2CH2CH2F

Y? es CHa, Y’ es Oy J es 2-F-Ph.

Rga
Me
Et
i-Pr
n-Pr

i-Bu

Rga

CH>-2-ciclohexenilo

4-tetrahidropiranilo

3-tetrahidropiranilo

3-tetrahidrofuranilo
Ph

R9a
CH,CO,Me
CH2COg-i-Pr
CH(Me)CO:Me
CH,C(O)Me
CH,CH,C(O)Me
CH.SiMes
CH2CH,SiMes

R9a
2-cloro-2-propenilo
3,3-dicloro-2-propenilo
CH>-2-tetrahidrofuranilo
CHa-2-tetrahidropiranilo
CH2CN
CH2NO;
CH,CH,0OH
CH,CH,OMe
CH,CH(Me)OMe
CH(Me)CH,OMe
CH(Me)CH(OMe);
CH»-2-dioxolanilo
CH>CH20CF3
CH.CH,SMe
CH,CH(Me)SMe
CH,CH,S(0)Me
CH,CH,S(0).Me
CH.CO;Me
CH,COo-i-Pr
CH(Me)CO;Me
CH2C(O)Me
CH,CH,C(O)Me
CH_SiMes
CH,CH_SiMes

R9a
2-cloro-2-propenilo
3,3-dicloro-2-propenilo
CH;-2-tetrahidrofuranilo
CH;-2-tetrahidropiranilo

CH.CN

R9a
CH(Me)-n-Bu
2,2-dimetilpropilo

CHzCHzCH(ME)z

R9a
CH,OPh
CHzPh
CH>CH2Ph
CH(Me)Ph
CH»-2-CI-Ph
CH3-3-CI-Ph
CH3-4-CI-Ph
CHa-2-tienilo
CH,-2-piridinilo
CH,-3-piridinilo
CH(Et)2
CH2CH(Et),
CH2CH(n-Pr)Me
CH(Me)Et
CH(Me)-n-Pr
CH(CF3)Et
CH(Et)-n-Pr
CH(Me)-n-Bu
2,2-dimetilpropilo
CH2CH,CH(Me)

R9a
CH>0Ph
CH2Ph
CH,CH2Ph
CH(Me)Ph

CH3-2-CI-Ph



R9a
n-Bu
s-Bu
3-Me-Bu
n-pentilo
n-Hex
2-propenilo
2-Me-2-propenilo
3-butenilo
3-pentenilo
2-propinilo
3-butinilo
2-butinilo
c-Pr
c-pentilo
c-Hex
2-ciclohexenilo
3-ciclohexenilo
CHa-c-Pr
CHz-c-Hex
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R9a
2-Cl-fenilo
3-Cl-fenilo
4-Cl-fenilo
2-piridinilo

2-pirimidinilo
2-pirazinilo
2-tiazolilo
2-oxazolilo

CF3

CF,CF3
CH,CF3
CH(Me)CF3
CH2CHzF
CH2CH2CHzF
CH.CF,CF3
CH,CH2CF3
CH2CH(Me)CF3

(S)-CH,CH(Me)CF3

CH2CH2CH2CH2F

Y? es CHa, Y’ es Oy J es 2-CI-Ph.

R9a
Me
Et
i-Pr
n-Pr
i-Bu
n-Bu
s-Bu
3-Me-Bu
n-pentilo
n-Hex
2-propenilo
2-Me-2-propenilo
3-butenilo
3-pentenilo
2-propinilo
3-butinilo
2-butinilo
c-Pr

c-pentilo

RQa

CH>-2-ciclohexenilo

4-tetrahidropiranilo
3-tetrahidropiranilo
3-tetrahidrofuranilo
Ph
2-Cl-fenilo
3-Cl-fenilo
4-Cl-fenilo
2-piridinilo
2-pirimidinilo
2-pirazinilo
2-tiazolilo
2-oxazolilo
CFs
CF.CF3
CH.CF3
CH(Me)CFs
CH2CH2F
CH2CH2CH2F

R9a
CH2NO;
CH>CH,OH
CH2CH,OMe
CH2CH(Me)OMe
CH(Me)CH,OMe
CH(Me)CH(OMe);
CHa-2-dioxolanilo
CH>CH20CF3
CH2CH,SMe
CH>CH(Me)SMe
CH2CH,S(0)Me
CH2CH,S(0):Me
CH,CO;Me
CH,COo-i-Pr
CH(Me)COzMe
CH2C(O)Me
CH2CH>C(O)Me
CH,SiMes
CH2CH,SiMes

R9a
2-cloro-2-propenilo
3,3-dicloro-2-propenilo
CH,-2-tetrahidrofuranilo
CH;-2-tetrahidropiranilo
CH2CN
CH2NO>
CH,>CH>0OH
CH>CH>OMe
CH>CH(Me)OMe
CH(Me)CH,OMe
CH(Me)CH(OMe),
CHa-2-dioxolanilo
CH2CH,0CF3
CH>CH>SMe
CH>CH(Me)SMe
CH2CH,S(O)Me
CH2CH,S(0):Me
CH>CO;Me
CH2COg-i-Pr

R9a
CH2-3-CI-Ph
CH-4-CI-Ph
CH>-2-tienilo

CHa-2-piridinilo
CH.-3-piridinilo
CH(Et)2
CH2CH(Et),
CH2CH(n-Pr)Me
CH(Me)Et
CH(Me)-n-Pr
CH(CF3)Et
CH(Et)-n-Pr
CH(Me)-n-Bu
2,2-dimetilpropilo
CH2CH,CH(Me)

R9a
CH20Ph
CH2Ph
CH,CHPh
CH(Me)Ph
CH3-2-CI-Ph
CH»-3-CI-Ph
CH2-4-CI-Ph
CHa-2-tienilo
CHa-2-piridinilo
CHo,-3-piridinilo
CH(Et),
CH,CH(Et),
CH2CH(n-Pr)Me
CH(Me)Et
CH(Me)-n-Pr
CH(CF3)Et
CH(Et)-n-Pr
CH(Me)-n-Bu
2,2-dimetilpropilo



R9a
c-Hex
2-ciclohexenilo
3-ciclohexenilo
CHax-c-Pr

CH;-c-Hex
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R9a
CH.CF,CF3
CH>CH2CF3

CHzCH(Me)CF3

(S)-CH.CH(Me)CF3

CH>CH>CH>CH2F

Y? es CHa, Y’ es Oy J es 4-CI-Ph.

R9a
Me
Et
i-Pr
n-Pr
i-Bu
n-Bu
s-Bu
3-Me-Bu
n-pentilo
n-Hex
2-propenilo
2-Me-2-propenilo
3-butenilo
3-pentenilo
2-propinilo
3-butinilo
2-butinilo
c-Pr
c-pentilo
c-Hex
2-ciclohexenilo
3-ciclohexenilo
CHz-c-Pr
CH»-c-Hex

R9a

CH3-2-ciclohexenilo

4-tetrahidropiranilo
3-tetrahidropiranilo
3-tetrahidrofuranilo
Ph
2-Cl-fenilo
3-Cl-fenilo
4-Cl-fenilo
2-piridinilo
2-pirimidinilo
2-pirazinilo
2-tiazolilo
2-oxazolilo
CFs
CF.CF3
CH,CF3
CH(Me)CF3
CH>CH2F
CH>CH2CH2F
CH2CF.CF3
CH>CH2CF3
CH2CH(Me)CFs

(S)-CH2CH(Me)CF3

CH2CH2CH2CH2F

Y? es CHa, Y es O y J es 3-Me-Ph.

Rga
Me
Et
i-Pr
n-Pr
i-Bu
n-Bu

s-Bu

Rga

CHo,-2-ciclohexenilo
4-tetrahidropiranilo
3-tetrahidropiranilo

3-tetrahidrofuranilo

Ph
2-Cl-fenilo
3-Cl-fenilo

55

R9a
CH(Me)CO.Me
CH,C(O)Me
CH2CH2C(O)Me
CHzSiMEa

CHzCHzSiMEa

R9a
2-cloro-2-propenilo
3,3-dicloro-2-propenilo
CH>-2-tetrahidrofuranilo
CH,-2-tetrahidropiranilo
CH2CN
CH2NO;
CH>CH,OH
CH,CH,OMe
CH,CH(Me)OMe
CH(Me)CH,OMe
CH(Me)CH(OMe),
CHa-2-dioxolanilo
CH>CH20CF3
CH>CH>SMe
CH>CH(Me)SMe
CH,CH,S(0)Me
CH2CH»S(0):Me
CH>CO;Me
CH2COo-i-Pr
CH(Me)CO;Me
CH,C(O)Me
CH2CH,C(O)Me
CH,SiMes
CH,CH_SiMes

R9a
2-cloro-2-propenilo
3,3-dicloro-2-propenilo
CH,-2-tetrahidrofuranilo
CH,-2-tetrahidropiranilo
CH.CN
CH2NO;
CH>CH,OH

CHZCHZCH(Me)Z

R9a
CH20Ph
CH2Ph
CH,CH2Ph
CH(Me)Ph
CH»-2-CI-Ph
CH»-3-CI-Ph
CH-4-Cl-Ph
CHa-2-tienilo
CH,-2-piridinilo
CHo,-3-piridinilo
CH(Et),
CH2CH(Et),
CH2CH(n-Pr)Me
CH(Me)Et
CH(Me)-n-Pr
CH(CF3)Et
CH(Et)-n-Pr
CH(Me)-n-Bu
2,2-dimetilpropilo
CH2CH2CH(Me),

R9a
CH,OPh
CHPh
CH2CH,Ph
CH(Me)Ph
CHy-2-CI-Ph
CHy-3-CI-Ph
CHy-4-CI-Ph
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R9a R9a
3-Me-Bu 4-Cl-fenilo
n-pentilo 2-piridinilo

n-Hex 2-pirimidinilo
2-propenilo 2-pirazinilo
2-Me-2-propenilo 2-tiazolilo
3-butenilo 2-oxazolilo
3-pentenilo CF3
2-propinilo CF2CF3
3-butinilo CH2CF3
2-butinilo CH(Me)CF3
c-Pr CH>CH2F
c-pentilo CH>CH,CHzF
c-Hex CH,CF2CF3
2-ciclohexenilo CH2CH,CF3
3-ciclohexenilo CH2CH(Me)CF3
CHa-c-Pr (S)-CH.CH(Me)CF3
CH>-c-Hex CH>CH>CH,CH,F
Y? es CHa, YP es SO, y J es Ph.
R9a RQa
Me CH,-2-ciclohexenilo
Et 4-tetrahidropiranilo
i-Pr 3-tetrahidropiranilo
n-Pr 3-tetrahidrofuranilo
i-Bu Ph

n-Bu 2-Cl-fenilo

s-Bu 3-Cl-fenilo
3-Me-Bu 4-Cl-fenilo
n-pentilo 2-piridinilo

n-Hex 2-pirimidinilo
2-propenilo 2-pirazinilo
2-Me-2-propenilo 2-tiazolilo
3-butenilo 2-oxazolilo
3-pentenilo CF3
2-propinilo CF2CF3
3-butinilo CH.CF3
2-butinilo CH(Me)CF3
c-Pr CH2CH2F
c-pentilo CH>CH,CHzF
c-Hex CH.CF2CF3
2-ciclohexenilo CH2CH,CF3

R9a
CH,CH2OMe
CH2CH(Me)OMe
CH(Me)CH,OMe
CH(Me)CH(OMe):
CH>-2-dioxolanilo
CH>CH20CF3
CH,CH2SMe
CH,CH(Me)SMe
CH>CH>S(0)Me
CH,CH,S(0),Me
CH.CO,Me
CH,COo-i-Pr
CH(Me)COzMe
CH,C(O)Me
CH,CH>C(O)Me
CH,SiMes
CH,CH,SiMe3

R9a
2-cloro-2-propenilo
3,3-dicloro-2-propenilo
CHa-2-tetrahidrofuranilo
CH;-2-tetrahidropiranilo
CH2CN
CH2NO;
CH,CH,0OH
CH>CH>OMe
CH>CH(Me)OMe
CH(Me)CH2OMe
CH(Me)CH(OMe);
CHa-2-dioxolanilo
CH2CH,0CF3
CH2CH,SMe
CH2CH(Me)SMe
CH2CH,S(O)Me
CH2CH,S(0):Me
CH.CO,Me
CH,COg-i-Pr
CH(Me)CO:Me
CH2C(O)Me

56

R9a
CH;-2-tienilo
CHa-2-piridinilo
CH.-3-piridinilo
CH(EY)2
CH.CH(Et),
CH2CH(n-Pr)Me
CH(Me)Et
CH(Me)-n-Pr
CH(CF3)Et
CH(Et)-n-Pr
CH(Me)-n-Bu
2,2-dimetilpropilo
CH>CH,CH(Me)»

R9a
CH20Ph
CH2Ph
CH,CH2Ph
CH(Me)Ph
CH3-2-CI-Ph
CH3-3-CI-Ph
CH3-4-CI-Ph
CHa-2-tienilo
CHa-2-piridinilo
CH,-3-piridinilo
CH(Et),
CH,CH(Et),
CH2CH(n-Pr)Me
CH(Me)Et
CH(Me)-n-Pr
CH(CF3)Et
CH(Et)-n-Pr
CH(Me)-n-Bu
2,2-dimetilpropilo
CH>CH,CH(Me),
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(continuacién)

R9a R9a
3-ciclohexenilo CH2CH(Me)CF3
CHa-c-Pr (S)-CH2CH(Me)CF3
CH>-c-Hex CH2CH2CH2CH2F
Y®es CHy, Y’ es SO, y J es 4-F-Ph.
Rga R9a
Me CH,-2-ciclohexenilo
Et 4-tetrahidropiranilo
i-Pr 3-tetrahidropiranilo
n-Pr 3-tetrahidrofuranilo
i-Bu Ph
n-Bu 2-Cl-fenilo
s-Bu 3-Cl-fenilo
3-Me-Bu 4-Cl-fenilo
n-pentilo 2-piridinilo
n-Hex 2-pirimidinilo
2-propenilo 2-pirazinilo
2-Me-2-propenilo 2-tiazolilo
3-butenilo 2-oxazolilo
3-pentenilo CF3
2-propinilo CF.CF3
3-butinilo CH2CF3
2-butinilo CH(Me)CF3
c-Pr CH>CH2F
c-pentilo CH2CH2CH2F
c-Hex CH2CF2CF3
2-ciclohexenilo CH.CH2CF3
3-ciclohexenilo CH2CH(Me)CF3
CHa-c-Pr (S)-CH.CH(Me)CF3
CH»-c-Hex CH>CH2CH,CHxF
Y? es CHa, Y? es SO, y J es 2-F-Ph.
Rga Rga
Me CHo,-2-ciclohexenilo
Et 4-tetrahidropiranilo
i-Pr 3-tetrahidropiranilo
n-Pr 3-tetrahidrofuranilo
i-Bu Ph
n-Bu 2-Cl-fenilo
s-Bu 3-Cl-fenilo
3-Me-Bu 4-Cl-fenilo
n-pentilo 2-piridinilo

57

R9a
CH2CH2C(O)Me
CHzSiMEa

CHzCHzSiMEa

Rga
2-cloro-2-propenilo
3,3-dicloro-2-propenilo
CHa-2-tetrahidrofuranilo
CH;-2-tetrahidropiranilo
CH2CN
CH2NO;
CH>CH,OH
CH>CH,OMe
CH,CH(Me)OMe
CH(Me)CH,OMe
CH(Me)CH(OMe),
CHa-2-dioxolanilo
CH2CH,0CF3
CH>CH>SMe
CH>CH(Me)SMe
CH2CH,S(O)Me
CH2CH,S(0):Me
CH>CO;Me
CH2COo-i-Pr
CH(Me)CO:Me
CH2C(O)Me
CH2CH,C(O)Me
CH.SiMes
CH2CH,SiMe3

R9a
2-cloro-2-propenilo
3,3-dicloro-2-propenilo
CH,-2-tetrahidrofuranilo
CH;-2-tetrahidropiranilo
CH.CN
CH2NO>
CH,CH>0OH
CH2CH,OMe
CH2CH(Me)OMe

RQa
CH20Ph
CH2Ph
CH,CH2Ph
CH(Me)Ph
CH»-2-CI-Ph
CH»-3-CI-Ph
CH-4-Cl-Ph
CH>-2-tienilo
CHy-2-piridinilo
CHo,-3-piridinilo
CH(Et),
CH,CH(Et),
CH2CH(n-Pr)Me
CH(Me)Et
CH(Me)-n-Pr
CH(CF3)Et
CH(Et)-n-Pr
CH(Me)-n-Bu
2,2-dimetilpropilo
CH2CH,CH(Me),

R9a
CH20Ph
CHzPh
CH,CHzPh
CH(Me)Ph
CH2-2-CI-Ph
CH»-3-CI-Ph
CH2-4-CI-Ph
CH>-2-tienilo
CH-2-piridinilo



R9a
n-Hex
2-propenilo
2-Me-2-propenilo
3-butenilo
3-pentenilo
2-propinilo
3-butinilo
2-butinilo
c-Pr
c-pentilo
c-Hex
2-ciclohexenilo
3-ciclohexenilo
CHa-c-Pr
CHaz-c-Hex
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(continuacién)

R9a
2-pirimidinilo
2-pirazinilo
2-tiazolilo
2-oxazolilo
CF3
CF.CF3
CH.CF3
CH(Me)CFs
CH>CH2F
CH2CH2CHzF
CH,CF,CF3
CH>CH,CF3
CH2CH(Me)CFs

(S)-CH,CH(Me)CF3

CH2CH2CH2CH2F

Y? es CHa, Y? es SO, y J es 2-CI-Ph.

RQa
Me
Et
i-Pr
n-Pr
i-Bu
n-Bu
s-Bu
3-Me-Bu
n-pentilo
n-Hex
2-propenilo
2-Me-2-propenilo
3-butenilo
3-pentenilo
2-propinilo
3-butinilo
2-butinilo
c-Pr
c-pentilo
c-Hex
2-ciclohexenilo
3-ciclohexenilo
CHz-c-Pr

R9a

CHo,-2-ciclohexenilo
4-tetrahidropiranilo
3-tetrahidropiranilo

3-tetrahidrofuranilo

Ph
2-Cl-fenilo
3-Cl-fenilo
4-Cl-fenilo
2-piridinilo

2-pirimidinilo
2-pirazinilo
2-tiazolilo
2-oxazolilo

CFs

CF2CF3
CH2CF3
CH(Me)CFs
CH>CH2F
CH>CH2CH2F
CH.CF,CF3
CH,>CH2CF3
CH2CH(Me)CFs

(S)-CH.CH(Me)CFs

R9a
CH(Me)CH2OMe
CH(Me)CH(OMe):
CH>-2-dioxolanilo
CH>CH,OCF3
CH.CH,SMe
CH,CH(Me)SMe
CH2CH,S(O)Me
CH2CH,S(0):Me
CH,.CO;Me
CH,COo-i-Pr
CH(Me)COzMe
CH,C(O)Me
CH,CH,C(O)Me
CH,SiMe3
CH,CH,SiMe3

R9a
2-cloro-2-propenilo
3,3-dicloro-2-propenilo
CH,-2-tetrahidrofuranilo
CH»-2-tetrahidropiranilo
CH.CN
CH2NO;
CH,CH,0OH
CH2CH,OMe
CH>CH(Me)OMe
CH(Me)CH,OMe
CH(Me)CH(OMe);
CHa-2-dioxolanilo
CH>CH20CF3
CH2CH,SMe
CH2CH(Me)SMe
CH2CH,S(0O)Me
CH2CH,S(0):Me
CH.CO,Me
CH,COg-i-Pr
CH(Me)CO;Me
CH2C(O)Me
CH2CH,C(O)Me
CH,SiMe3

R9a
CH,-3-piridinilo
CH(EY)2
CH2CH(Et).
CH2CH(n-Pr)Me
CH(Me)Et
CH(Me)-n-Pr
CH(CF3)Et
CH(Et)-n-Pr
CH(Me)-n-Bu
2,2-dimetilpropilo
CH>CH,CH(Me)»

R9a
CH,OPh
CH2Ph
CH,CH2Ph
CH(Me)Ph
CH2-2-CI-Ph
CH3-3-CI-Ph
CH3-4-CI-Ph
CHa-2-tienilo
CH,-2-piridinilo
CH,-3-piridinilo
CH(Et)2
CH2CH(Et),
CH2CH(n-Pr)Me
CH(Me)Et
CH(Me)-n-Pr
CH(CF3)Et
CH(Et)-n-Pr
CH(Me)-n-Bu
2,2-dimetilpropilo
CH2CH>CH(Me)
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(continuacién)

R9a R9a
CHz-c-Hex CH2CH>CH,CHF
Y? es CHa, Y° es SO, y J es 4-CI-Ph.
Rga R9a
Me CH2-2-ciclohexenilo
Et 4-tetrahidropiranilo
i-Pr 3-tetrahidropiranilo
n-Pr 3-tetrahidrofuranilo
i-Bu Ph
n-Bu 2-Cl-fenilo
s-Bu 3-Cl-fenilo
3-Me-Bu 4-Cl-fenilo
n-pentilo 2-piridinilo
n-Hex 2-pirimidinilo
2-propenilo 2-pirazinilo
2-Me-2-propenilo 2-tiazolilo
3-butenilo 2-oxazolilo
3-pentenilo CFs
2-propinilo CF2CF3
3-butinilo CH.CF3
2-butinilo CH(Me)CF3
c-Pr CH>CH2F
c-pentilo CH>CH,CHzF
c-Hex CH2CF2CF3
2-ciclohexenilo CH2CH2CF3
3-ciclohexenilo CH2CH(Me)CF3

CHa-c-Pr
CH»-c-Hex

(S)-CH2CH(Me)CF3

CH2CH2CH2CH2F

Y? es CHa, Y? es SO, y J es 3-Me-Ph.

R9a
Me
Et
i-Pr
n-Pr
i-Bu
n-Bu
s-Bu
3-Me-Bu
n-pentilo
n-Hex

2-propenilo

Rga

CH>-2-ciclohexenilo

4-tetrahidropiranilo

3-tetrahidropiranilo

3-tetrahidrofuranilo

Ph
2-Cl-fenilo
3-Cl-fenilo
4-Cl-fenilo
2-piridinilo
2-pirimidinilo

2-pirazinilo

R9a

CHzCHzSiMe3

Rga
2-cloro-2-propenilo
3,3-dicloro-2-propenilo
CHa-2-tetrahidrofuranilo
CH;-2-tetrahidropiranilo
CH.CN
CH2NO;
CH>CH,OH
CH>CH,OMe
CH,CH(Me)OMe
CH(Me)CH,OMe
CH(Me)CH(OMe),
CHa-2-dioxolanilo
CH2CH,0CF3
CH2CH,SMe
CH>CH(Me)SMe
CH2CH,S(O)Me
CH2CH,S(0):Me
CH.CO;Me
CH,COo-i-Pr
CH(Me)CO;Me
CH2C(O)Me
CH2CH>C(O)Me
CH,SiMes
CH2CH,SiMe3

R9a
2-cloro-2-propenilo
3,3-dicloro-2-propenilo
CH,-2-tetrahidrofuranilo
CH,-2-tetrahidropiranilo
CH2CN
CH2NO>
CH,>CH>0OH
CH>CH>OMe
CH>CH(Me)OMe
CH(Me)CH,OMe
CH(Me)CH(OMe),

CH>OPh
CHzPh
CH2CH2Ph
CH(Me)Ph
CH2-2-CI-Ph
CH3-3-CI-Ph
CH-4-CI-Ph
CH>-2-tienilo
CHy-2-piridinilo
CH»-3-piridinilo
CH(EY)2
CH2CH(Et),
CH>CH(n-Pr)Me
CH(Me)Et
CH(Me)-n-Pr
CH(CF3)Et
CH(Et)-n-Pr
CH(Me)-n-Bu
2,2-dimetilpropilo
CH2CH,CH(Me),

R*
CH>0Ph
CHzPh
CH,CHPh
CH(Me)Ph
CH3-2-CI-Ph
CH»-3-CI-Ph
CH2-4-CI-Ph
CHa-2-tienilo
CH,-2-piridinilo
CH.-3-piridinilo
CH(EY)2



R9a
2-Me-2-propenilo
3-butenilo
3-pentenilo
2-propinilo
3-butinilo
2-butinilo
c-Pr
c-pentilo
c-Hex
2-ciclohexenilo
3-ciclohexenilo
CHz-c-Pr
CH»-c-Hex

Y?es O, Y’ es CH, y J es Ph.

R9a
Me
Et
i-Pr
n-Pr
i-Bu
n-Bu
s-Bu
3-Me-Bu
n-pentilo
n-Hex
2-propenilo
2-Me-2-propenilo
3-butenilo
3-pentenilo
2-propinilo
3-butinilo
2-butinilo
c-Pr
c-pentilo
c-Hex
2-ciclohexenilo
3-ciclohexenilo
CHz-c-Pr
CHz-c-Hex
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(continuacién)

R9a
2-tiazolilo
2-oxazolilo
CF3
CF.CF3
CH.CF3
CH(Me)CFs
CH>CH2F
CH,CH2CH2F
CH,CF,CF3
CH>CH,CF3
CH2CH(Me)CF3

(S)-CH,CH(Me)CF3

CH>CH>CH>CH2F

R9a

CHa-2-ciclohexenilo
4-tetrahidropiranilo
3-tetrahidropiranilo

3-tetrahidrofuranilo

Ph
2-Cl-fenilo
3-Cl-fenilo
4-Cl-fenilo
2-piridinilo

2-pirimidinilo
2-pirazinilo
2-tiazolilo
2-oxazolilo

CFs

CF.CF3
CH2CF3
CH(Me)CFs
CH2CH2F
CH>CH2CH2F
CH.CF,CF3
CH>CH2CF3
CH2CH(Me)CFs

(S)-CH2CH(Me)CF3

CH>CH2CH>CH2F

Y*es O, Y’ es CH, y J es 4-F-Ph.

R9a
CHa-2-dioxolanilo
CH2CH,0CF3
CH2CH,SMe
CH2CH(Me)SMe
CH2CH,S(0O)Me
CH,CH,S(0):Me
CH,CO,Me
CH2COo-i-Pr
CH(Me)COzMe
CH2C(O)Me
CH>CH,C(O)Me
CH,SiMe3
CH>CH,SiMes

R9a

2-cloro-2-propenilo

CH.CN
CH2NO>
CH>CH>0OH
CH2CH,OMe
CH2CH(Me)OMe
CH(Me)CH,OMe
CH(Me)CH(OMe),
CHa-2-dioxolanilo
CH>CH20CF3
CH>CH>SMe
CH>CH(Me)SMe
CH2CH,S(0O)Me
CH2CH,S(0):Me
CH>CO;Me
CH2COq-i-Pr
CH(Me)CO;Me
CH2C(O)Me
CH2CH,C(O)Me
CH,SiMes

CHzCHzSiME3

60

3,3-dicloro-2-propenilo
CH,-2-tetrahidrofuranilo

CH»-2-tetrahidropiranilo

R9a
CH,CH(EY),
CH2CH(n-Pr)Me
CH(Me)Et
CH(Me)-n-Pr
CH(CF3)Et
CH(Et)-n-Pr
CH(Me)-n-Bu
2,2-dimetilpropilo
CH2CH,CH(Me),

R9a
CH,OPh
CH2Ph
CH,CHPh
CH(Me)Ph
CH»-2-CI-Ph
CH»-3-CI-Ph
CH2-4-CI-Ph
CHa-2-tienilo
CH,-2-piridinilo
CH,-3-piridinilo
CH(Et),
CH2CH(Et),
CH2CH(n-Pr)Me
CH(Me)Et
CH(Me)-n-Pr
CH(CF3)Et
CH(Et)-n-Pr
CH(Me)-n-Bu
2,2-dimetilpropilo
CH2CH,CH(Me)
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(continuacién)

R9a R9a
R9a R9a
Me CH2-2-ciclohexenilo
Et 4-tetrahidropiranilo
i-Pr 3-tetrahidropiranilo
n-Pr 3-tetrahidrofuranilo
i-Bu Ph
n-Bu 2-Cl-fenilo
s-Bu 3-Cl-fenilo
3-Me-Bu 4-Cl-fenilo
n-pentilo 2-piridinilo
n-Hex 2-pirimidinilo
2-propenilo 2-pirazinilo
2-Me-2-propenilo 2-tiazolilo
3-butenilo 2-oxazolilo
3-pentenilo CFs
2-propinilo CF.CF3
3-butinilo CH2CF3
2-butinilo CH(Me)CF3
c-Pr CH>CH2F
c-pentilo CH>CH,CHzF
c-Hex CH2CF.CF3
2-ciclohexenilo CH.CH.CF3
3-ciclohexenilo CH2CH(Me)CF3
CHa-c-Pr (S)-CH2CH(Me)CF3
CH»-c-Hex CH>CH2CH,CH3F
Y?es O, Y’ es CH; y J es 2-F-Ph.
R9a RQa
Me CH,-2-ciclohexenilo
Et 4-tetrahidropiranilo
i-Pr 3-tetrahidropiranilo
n-Pr 3-tetrahidrofuranilo
i-Bu Ph
n-Bu 2-Cl-fenilo
s-Bu 3-Cl-fenilo
3-Me-Bu 4-Cl-fenilo
n-pentilo 2-piridinilo
n-Hex 2-pirimidinilo
2-propenilo 2-pirazinilo
2-Me-2-propenilo 2-tiazolilo
3-butenilo 2-oxazolilo

9a

9

Py)

15

Py)

2-cloro-2-propenilo
3,3-dicloro-2-propenilo
CH>-2-tetrahidrofuranilo
CH;-2-tetrahidropiranilo
CH.CN
CH2NO;
CH,CH>0OH
CH,CH,OMe
CH,CH(Me)OMe
CH(Me)CH,OMe
CH(Me)CH(OMe),
CH>-2-dioxolanilo
CH,CH,OCF;
CH,CH,SMe
CH,CH(Me)SMe
CH,CH>S(0)Me
CH,CH,S(0)Me
CH.CO;Me
CH,COo-i-Pr
CH(Me)CO;Me
CH,C(O)Me
CH,CH,C(O)Me
CH,SiMes
CH,CH_SiMes

R9a
2-cloro-2-propenilo
3,3-dicloro-2-propenilo
CH,-2-tetrahidrofuranilo
CH,-2-tetrahidropiranilo
CH2CN
CH2NO>
CH2CH,0OH
CH>CH>OMe
CH>CH(Me)OMe
CH(Me)CH2OMe
CH(Me)CH(OMe);

CH>-2-dioxolanilo

CH>CH20CFs3

61

9a

9

Py

5

Py

CH,OPh
CHzPh
CH>CH2Ph
CH(Me)Ph
CHz-2-CI-Ph
CH2-3-CI-Ph
CH2-4-CI-Ph
CHa-2-tienilo
CHy-2-piridinilo
CH»-3-piridinilo
CH(EY)2
CH2CH(Et),
CH2CH(n-Pr)Me
CH(Me)Et
CH(Me)-n-Pr
CH(CF3)Et
CH(Et)-n-Pr
CH(Me)-n-Bu
2,2-dimetilpropilo
CH2CH2CH(Me),

R_Qa
CH20Ph
CH2Ph
CH,CH2Ph
CH(Me)Ph
CH3-2-CI-Ph
CH2-3-CI-Ph
CH3-4-CI-Ph
CHa-2-tienilo
CHa-2-piridinilo
CH,-3-piridinilo
CH(Et),
CH,CH(Et),
CH2CH(n-Pr)Me



R9a
3-pentenilo
2-propinilo

3-butinilo
2-butinilo
c-Pr
c-pentilo
c-Hex
2-ciclohexenilo
3-ciclohexenilo
CHa-c-Pr
CHz-c-Hex
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(continuacién)

CF,CFs
CH,CFs
CH(Me)CFs
CH,CH2F
CH,CH2CH,F
CH,CF2CF3
CH,CH,CF3
CH,CH(Me)CF3

(S)-CH.CH(Me)CF3

CH2CH>CH,CH,F

Y?es O, Y’ es CH, y J es 2-CI-Ph.

R9a
Me
Et
i-Pr
n-Pr
i-Bu
n-Bu
s-Bu
3-Me-Bu
n-pentilo
n-Hex
2-propenilo
2-Me-2-propenilo
3-butenilo
3-pentenilo
2-propinilo
3-butinilo
2-butinilo
c-Pr
c-pentilo
c-Hex
2-ciclohexenilo
3-ciclohexenilo
CHz-c-Pr
CHz-c-Hex

RQa

CH,-2-ciclohexenilo
4-tetrahidropiranilo
3-tetrahidropiranilo

3-tetrahidrofuranilo

Ph
2-Cl-fenilo
3-Cl-fenilo
4-Cl-fenilo
2-piridinilo

2-pirimidinilo
2-pirazinilo
2-tiazolilo
2-oxazolilo

CFs

CF.CF3
CH.CF3
CH(Me)CFs
CH2CH2F
CH>CH2CH2F
CH2CF,CF3;
CH2CH,CF3
CH2CH(Me)CFs

(S)-CH2CH(Me)CF3

CH2CH2CH2CH2F

Y?es O, Y’ es CH. y J es 4-CI-Ph.

Rga

Me

Rga

CH2-2-ciclohexenilo

R9a
CH,CH2SMe
CH,CH(Me)SMe
CH,CH,S(0)Me
CH,CH,S(0).Me
CH.CO,Me
CH2COg-i-Pr
CH(Me)CO;Me
CH2C(O)Me
CH,CH>C(O)Me
CH,SiMe3
CH,CH,SiMe3

Rga

2-cloro-2-propenilo

CH2CN
CH2NO>
CH>CH>0OH
CH>CH>OMe
CH>CH(Me)OMe
CH(Me)CH,OMe
CH(Me)CH(OMe),
CHa-2-dioxolanilo
CH2CH,0OCF3
CH>CH>SMe
CH>CH(Me)SMe
CH2CH,S(O)Me
CH2CH,S(0):Me
CH>CO;Me
CH2COq-i-Pr
CH(Me)CO:Me
CH2C(O)Me
CH2CH,C(O)Me
CH,SiMes
CH2CH,SiMe3

Rga

2-cloro-2-propenilo

62

3,3-dicloro-2-propenilo
CH,-2-tetrahidrofuranilo

CH;-2-tetrahidropiranilo

R9a
CH(Me)Et
CH(Me)-n-Pr
CH(CF3)Et
CH(Et)-n-Pr
CH(Me)-n-Bu
2,2-dimetilpropilo
CH>CH,CH(Me)

R9a
CH,OPh
CH2Ph
CH,CHPh
CH(Me)Ph
CH3-2-CI-Ph
CH»-3-CI-Ph
CH2-4-CI-Ph
CHa-2-tienilo
CHa-2-piridinilo
CHo,-3-piridinilo
CH(Et),
CH,CH(Et),
CH2CH(n-Pr)Me
CH(Me)Et
CH(Me)-n-Pr
CH(CF3)Et
CH(Et)-n-Pr
CH(Me)-n-Bu
2,2-dimetilpropilo
CH>CH,CH(Me),

CH;OPh
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(continuacién)

R* R R R*
Et 4-tetrahidropiranilo 3,3-dicloro-2-propenilo CH2Ph
i-Pr 3-tetrahidropiranilo CH;-2-tetrahidrofuranilo CH,CH2Ph
n-Pr 3-tetrahidrofuranilo CH;-2-tetrahidropiranilo CH(Me)Ph
i-Bu Ph CH2CN CH»-2-CI-Ph
n-Bu 2-Cl-fenilo CH2NO> CH»-3-CI-Ph
s-Bu 3-Cl-fenilo CH,CH>0OH CH2-4-CI-Ph
3-Me-Bu 4-Cl-fenilo CH>CH,OMe CHa-2-tienilo
n-pentilo 2-piridinilo CH>CH(Me)OMe CHoa-2-piridinilo
n-Hex 2-pirimidinilo CH(Me)CH,OMe CHo,-3-piridinilo
2-propenilo 2-pirazinilo CH(Me)CH(OMe), CH(Et)
2-Me-2-propenilo 2-tiazolilo CHa-2-dioxolanilo CH,CH(EY),
3-butenilo 2-oxazolilo CH>CH,0CF3 CH2CH(n-Pr)Me
3-pentenilo CF; CH,CH,;SMe CH(Me)Et
2-propinilo CF,CF3 CH>CH(Me)SMe CH(Me)-n-Pr
3-butinilo CH2CF3 CH2CH>S(0O)Me CH(CF3)Et
2-butinilo CH(Me)CF3 CH,CHS(0):Me CH(Et)-n-Pr
c-Pr CH>CH2F CH.CO,Me CH(Me)-n-Bu
c-pentilo CH>CH,CHzF CH,COgz-i-Pr 2,2-dimetilpropilo
c-Hex CH2CF,CF3 CH(Me)CO;Me CH,CH,CH(Me),
2-ciclohexenilo CH2CH2CF3 CH,C(O)Me
3-ciclohexenilo CH2CH(Me)CF3 CH,CH,C(O)Me
CHa-c-Pr (S)-CH.CH(Me)CF3 CH3SiMes
CH>-c-Hex CH>CH2CH,CH3F CH>CH,SiMe3
Y?es O, Y’ es CH; y J es 3-Me-Ph.
R9a Rga R9a R9a
Me CH,-2-ciclohexenilo 2-cloro-2-propenilo CH,OPh
Et 4-tetrahidropiranilo 3,3-dicloro-2-propenilo CH2Ph
i-Pr 3-tetrahidropiranilo CH,-2-tetrahidrofuranilo CH>CH2Ph
n-Pr 3-tetrahidrofuranilo CH;-2-tetrahidropiranilo CH(Me)Ph
i-Bu Ph CH.CN CH2-2-CI-Ph
n-Bu 2-Cl-fenilo CH2NO- CH,-3-CI-Ph
s-Bu 3-Cl-fenilo CH2CH>0OH CH-4-CI-Ph
3-Me-Bu 4-Cl-fenilo CH>CH>OMe CHa-2-tienilo
n-pentilo 2-piridinilo CH,CH(Me)OMe CH,-2-piridinilo
n-Hex 2-pirimidinilo CH(Me)CH,OMe CH,-3-piridinilo
2-propenilo 2-pirazinilo CH(Me)CH(OMe), CH(Et),
2-Me-2-propenilo 2-tiazolilo CH2-2-dioxolanilo CH,CH(EY),
3-butenilo 2-oxazolilo CH,CH,0CF3 CH2CH(n-Pr)Me
3-pentenilo CF3 CH2CH.SMe CH(Me)Et
2-propinilo CF.CF3 CH,CH(Me)SMe CH(Me)-n-Pr

63



R9a
3-butinilo
2-butinilo

c-Pr
c-pentilo

c-Hex
2-ciclohexenilo
3-ciclohexenilo
CHa-c-Pr
CHaz-c-Hex

Y®es CH,, Y’ es Sy Jes Ph.

R9a
Me
Et
i-Pr
n-Pr
i-Bu
n-Bu
s-Bu
3-Me-Bu
n-pentilo
n-Hex
2-propenilo
2-Me-2-propenilo
3-butenilo
3-pentenilo
2-propinilo
3-butinilo
2-butinilo
c-Pr
c-pentilo
c-Hex
2-ciclohexenilo
3-ciclohexenilo
CHa-c-Pr
CHz-c-Hex
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(continuacién)

R9a
CH,CF;
CH(Me)CFs
CH,CHoF
CH2CH,CH2F
CH,CF,CF3
CH,CH,CFs

CH,CH(Me)CF3

(S)-CH,CH(Me)CFs

CH2CH2CH2CH2F

RQa

CH2-2-ciclohexenilo

4-tetrahidropiranilo
3-tetrahidropiranilo
3-tetrahidrofuranilo
Ph
2-Cl-fenilo
3-Cl-fenilo
4-Cl-fenilo
2-piridinilo
2-pirimidinilo
2-pirazinilo
2-tiazolilo
2-oxazolilo
CF3
CF,CF3
CH.CF3
CH(Me)CF3
CH>CH2F
CH>CH2CH2F
CH2CF,CF3;
CH2CH,CF3
CH;CH(Me)CF3

(S)-CH2CH(Me)CF3

CH2CH>CH,CH,F

Y? es CHa, YP es Sy J es 4-F-Ph.

Rga
Me
Et

i-Pr

Rga

CH2-2-ciclohexenilo
4-tetrahidropiranilo
3-tetrahidropiranilo

R9a
CH2CH,S(O)Me
CH,CH,S(0),Me

CH.CO,Me
CH2COg-i-Pr
CH(Me)CO;Me
CH,C(O)Me
CH2CH,C(O)Me
CH.SiMes
CH,CH_SiMes

Rga
2-cloro-2-propenilo
3,3-dicloro-2-propenilo
CH>-2-tetrahidrofuranilo
CH;-2-tetrahidropiranilo
CH.CN
CH2:NO>
CH,CH,0OH
CH>CH>OMe
CH>CH(Me)OMe
CH(Me)CH,OMe
CH(Me)CH(OMe);
CHa-2-dioxolanilo
CH>CH,OCF3
CH,CH,SMe
CH,CH(Me)SMe
CH2CH,S(O)Me
CH2CH,S(0):Me
CH.CO,Me
CH2COo-i-Pr
CH(Me)CO:Me
CH.C(O)Me
CH,CH,C(O)Me
CH_SiMes
CH2CH,SiMe3

R9a
2-cloro-2-propenilo
3,3-dicloro-2-propenilo

CH,-2-tetrahidrofuranilo

R9a
CH(CFs3)Et
CH(Et)-n-Pr
CH(Me)-n-Bu
2,2-dimetilpropilo

CHzCHzCH(ME)z

R9a
CH,OPh
CHzPh
CH,CH2Ph
CH(Me)Ph
CH3-2-CI-Ph
CH3-3-CI-Ph
CH3-4-CI-Ph
CHa-2-tienilo
CHa-2-piridinilo
CH,-3-piridinilo
CH(Et),
CH2CH(Et),
CH2CH(n-Pr)Me
CH(Me)Et
CH(Me)-n-Pr
CH(CF3)Et
CH(Et)-n-Pr
CH(Me)-n-Bu
2,2-dimetilpropilo
CH>CH,CH(Me),

R9a
CH20Ph
CHz2Ph

CH>CHzPh



R9a
n-Pr
i-Bu
n-Bu
s-Bu
3-Me-Bu
n-pentilo
n-Hex
2-propenilo
2-Me-2-propenilo
3-butenilo
3-pentenilo
2-propinilo
3-butinilo
2-butinilo
c-Pr
c-pentilo
c-Hex
2-ciclohexenilo
3-ciclohexenilo
CHz-c-Pr
CHz-c-Hex
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(continuacién)

R9a

3-tetrahidrofuranilo

Ph
2-Cl-fenilo
3-Cl-fenilo
4-Cl-fenilo
2-piridinilo

2-pirimidinilo
2-pirazinilo
2-tiazolilo
2-oxazolilo

CF3

CF.CF3
CH.CF3
CH(Me)CF3
CH>CH2F
CH>CH2CH2F
CH.CF,CF3
CH,CH2CF3
CH2CH(Me)CFs

(S)-CH2CH(Me)CF
CH2CH,CH2CH,F

Y? es CHa, Y es Sy J es 2-F-Ph.

R9a
Me
Et
i-Pr
n-Pr
i-Bu
n-Bu
s-Bu
3-Me-Bu
n-pentilo
n-Hex
2-propenilo
2-Me-2-propenilo
3-butenilo
3-pentenilo
2-propinilo
3-butinilo
2-butinilo

Rga

CHa-2-ciclohexenilo
4-tetrahidropiranilo
3-tetrahidropiranilo

3-tetrahidrofuranilo

Ph
2-Cl-fenilo
3-Cl-fenilo
4-Cl-fenilo
2-piridinilo

2-pirimidinilo
2-pirazinilo
2-tiazolilo
2-oxazolilo

CFs

CF.CF3
CH.CF3
CH(Me)CFs

R9a
CH;-2-tetrahidropiranilo
CH2CN
CH2NO;
CH>CH,OH
CH>CH,OMe
CH,CH(Me)OMe
CH(Me)CH2OMe
CH(Me)CH(OMe);
CHa-2-dioxolanilo
CH>CH,0CF3
CH2CH,SMe
CH>CH(Me)SMe
CH2CH,S(0O)Me
CH2CH,S(0):Me
CH>CO;Me
CH3COg-i-Pr
CH(Me)COzMe
CH2C(O)Me
CH2CH,C(O)Me
CH,SiMes
CH2CH,SiMe3

R9a
2-cloro-2-propenilo
3,3-dicloro-2-propenilo
CH,-2-tetrahidrofuranilo
CH»-2-tetrahidropiranilo
CH.CN
CH2NO>
CH,>CH>0OH
CH2CH,OMe
CH2CH(Me)OMe
CH(Me)CH,OMe
CH(Me)CH(OMe),
CHa-2-dioxolanilo
CH>CH20CF3
CH>CH>SMe
CH>CH(Me)SMe
CH2CH>S(0O)Me
CH2CH,S(0):Me

R9a
CH(Me)Ph
CH»-2-CI-Ph
CH»-3-CI-Ph
CH-4-CI-Ph
CH>-2-tienilo
CHa-2-piridinilo
CHa-3-piridinilo
CH(Et)2
CH,CH(Et),
CH,CH(n-Pr)Me
CH(Me)Et
CH(Me)-n-Pr
CH(CF3)Et
CH(Et)-n-Pr
CH(Me)-n-Bu
2,2-dimetilpropilo
CH3CH,CH(Me),

R9a
CH,OPh
CH2Ph
CH,CHPh
CH(Me)Ph
CH2-2-CI-Ph
CH»-3-CI-Ph
CH2-4-CI-Ph
CHa-2-tienilo
CH,-2-piridinilo
CHo,-3-piridinilo
CH(Et),
CH2CH(Et),
CH2CH(n-Pr)Me
CH(Me)Et
CH(Me)-n-Pr
CH(CFs)Et
CH(Et)-n-Pr



R9a
c-Pr
c-pentilo
c-Hex
2-ciclohexenilo
3-ciclohexenilo
CHa-c-Pr
CHz-c-Hex
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(continuacién)

R9a
CH>CH2F
CH2CH2CH2F
CH,CF2CF3
CH>CH2CF3

CHzCH(Me)CF3

(S)-CH,CH(Me)CFs

CH2CH2CH2CH2F

Y? es CH,, Y es Sy J es 2-CI-Ph.

RQa
Me
Et
i-Pr
n-Pr
i-Bu
n-Bu
s-Bu
3-Me-Bu
n-pentilo
n-Hex
2-propenilo
2-Me-2-propenilo
3-butenilo
3-pentenilo
2-propinilo
3-butinilo
2-butinilo
c-Pr
c-pentilo
c-Hex
2-ciclohexenilo
3-ciclohexenilo
CHa-c-Pr
CH»-c-Hex

R9a

CH2-2-ciclohexenilo

4-tetrahidropiranilo
3-tetrahidropiranilo
3-tetrahidrofuranilo
Ph
2-Cl-fenilo
3-Cl-fenilo
4-Cl-fenilo
2-piridinilo
2-pirimidinilo
2-pirazinilo
2-tiazolilo
2-oxazolilo
CF3
CF,CF3
CH2CF3
CH(Me)CF3
CH>CH2F
CH>CH2CH2F
CH.CF,CF3
CH>CH2CF3
CH;CH(Me)CF3

(S)-CH.CH(Me)CFs

CH2CH2CH2CH2F

Y? es CH., Y° es Sy J es 4-CI-Ph.

Rga
Me
Et
i-Pr
n-Pr

i-Bu

Rga

CH>-2-ciclohexenilo

4-tetrahidropiranilo

3-tetrahidropiranilo

3-tetrahidrofuranilo
Ph

R9a
CH,CO,Me
CH2COg-i-Pr
CH(Me)CO:Me
CH,C(O)Me
CH,CH,C(O)Me
CH.SiMes
CH2CH,SiMes

R9a
2-cloro-2-propenilo
3,3-dicloro-2-propenilo
CH>-2-tetrahidrofuranilo
CHa-2-tetrahidropiranilo
CH2CN
CH2NO;
CH,CH,0OH
CH,CH,OMe
CH,CH(Me)OMe
CH(Me)CH,OMe
CH(Me)CH(OMe);
CH»-2-dioxolanilo
CH>CH20CF3
CH.CH,SMe
CH,CH(Me)SMe
CH,CH,S(0)Me
CH,CH,S(0).Me
CH.CO;Me
CH,COo-i-Pr
CH(Me)CO;Me
CH2C(O)Me
CH,CH,C(O)Me
CH_SiMes
CH,CH_SiMes

R9a
2-cloro-2-propenilo
3,3-dicloro-2-propenilo
CH;-2-tetrahidrofuranilo
CH;-2-tetrahidropiranilo

CH.CN

R9a
CH(Me)-n-Bu
2,2-dimetilpropilo

CHzCHzCH(ME)z

R9a
CH,OPh
CHzPh
CH>CH2Ph
CH(Me)Ph
CH»-2-CI-Ph
CH3-3-CI-Ph
CH3-4-CI-Ph
CHa-2-tienilo
CH,-2-piridinilo
CH,-3-piridinilo
CH(Et)2
CH2CH(Et),
CH2CH(n-Pr)Me
CH(Me)Et
CH(Me)-n-Pr
CH(CF3)Et
CH(Et)-n-Pr
CH(Me)-n-Bu
2,2-dimetilpropilo
CH2CH,CH(Me)

R9a
CH>0Ph
CH2Ph
CH,CH2Ph
CH(Me)Ph

CH3-2-CI-Ph



R9a
n-Bu
s-Bu
3-Me-Bu
n-pentilo
n-Hex
2-propenilo
2-Me-2-propenilo
3-butenilo
3-pentenilo
2-propinilo
3-butinilo
2-butinilo
c-Pr
c-pentilo
c-Hex
2-ciclohexenilo
3-ciclohexenilo
CHa-c-Pr
CHz-c-Hex
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(continuacién)

R9a
2-Cl-fenilo
3-Cl-fenilo
4-Cl-fenilo
2-piridinilo

2-pirimidinilo
2-pirazinilo
2-tiazolilo
2-oxazolilo

CF3

CF,CF3
CH,CF3
CH(Me)CF3
CH2CHzF
CH2CH2CHzF
CH.CF,CF3
CH,CH2CF3
CH2CH(Me)CF3

(S)-CH,CH(Me)CF3

CH2CH2CH2CH2F

Y? es CHa, Y’ es Sy J es 3-Me-Ph.

R9a
Me
Et
i-Pr
n-Pr
i-Bu
n-Bu
s-Bu
3-Me-Bu
n-pentilo
n-Hex
2-propenilo
2-Me-2-propenilo
3-butenilo
3-pentenilo
2-propinilo
3-butinilo
2-butinilo
c-Pr

c-pentilo

RQa

CH>-2-ciclohexenilo

4-tetrahidropiranilo
3-tetrahidropiranilo
3-tetrahidrofuranilo
Ph
2-Cl-fenilo
3-Cl-fenilo
4-Cl-fenilo
2-piridinilo
2-pirimidinilo
2-pirazinilo
2-tiazolilo
2-oxazolilo
CFs
CF.CF3
CH.CF3
CH(Me)CFs
CH2CH2F
CH2CH2CH2F

R9a
CH2NO;
CH>CH,OH
CH2CH,OMe
CH2CH(Me)OMe
CH(Me)CH,OMe
CH(Me)CH(OMe);
CHa-2-dioxolanilo
CH>CH20CF3
CH2CH,SMe
CH>CH(Me)SMe
CH2CH,S(0)Me
CH2CH,S(0):Me
CH,CO;Me
CH,COo-i-Pr
CH(Me)COzMe
CH2C(O)Me
CH2CH>C(O)Me
CH,SiMes
CH2CH,SiMes

R9a
2-cloro-2-propenilo
3,3-dicloro-2-propenilo
CH,-2-tetrahidrofuranilo
CH;-2-tetrahidropiranilo
CH2CN
CH2NO>
CH,>CH>0OH
CH>CH>OMe
CH>CH(Me)OMe
CH(Me)CH,OMe
CH(Me)CH(OMe),
CHa-2-dioxolanilo
CH2CH,0CF3
CH>CH>SMe
CH>CH(Me)SMe
CH2CH,S(O)Me
CH2CH,S(0):Me
CH>CO;Me
CH2COg-i-Pr

R9a
CH2-3-CI-Ph
CH-4-CI-Ph
CH>-2-tienilo

CHa-2-piridinilo
CH.-3-piridinilo
CH(Et)2
CH2CH(Et),
CH2CH(n-Pr)Me
CH(Me)Et
CH(Me)-n-Pr
CH(CF3)Et
CH(Et)-n-Pr
CH(Me)-n-Bu
2,2-dimetilpropilo
CH2CH,CH(Me)

R9a
CH20Ph
CH2Ph
CH,CHPh
CH(Me)Ph
CH3-2-CI-Ph
CH»-3-CI-Ph
CH2-4-CI-Ph
CHa-2-tienilo
CHa-2-piridinilo
CHo,-3-piridinilo
CH(Et),
CH,CH(Et),
CH2CH(n-Pr)Me
CH(Me)Et
CH(Me)-n-Pr
CH(CF3)Et
CH(Et)-n-Pr
CH(Me)-n-Bu
2,2-dimetilpropilo



R9a
c-Hex
2-ciclohexenilo
3-ciclohexenilo
CHax-c-Pr

CH>y-c-Hex

Et
i-Pr
n-Pr
i-Bu
n-Bu
s-Bu
3-Me-Bu
n-pentilo
n-Hex
2-propenilo

2-Me-2-
propenilo

3-butenilo
3-pentenilo
2-propinilo
3-butinilo
2-butinilo
c-Pr
c-pentilo
c-Hex
2-ciclohexenilo
3-ciclohexenilo

CHaz-c-Pr
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(continuacién)

R9a R9a
CH2CF2CF3 CH(Me)CO;Me
CH>CH,CF3 CHzC(O)Me

CHzCH(Me)CF3 CH2CH2C(O)Me
(S)-CH2CH(Me)CF3 CH.SiMes
CH,CH,CH>CH2F CHzCHzSiMEa
Tabla 4A
N
N/
(\ \

CH; N
p—
/
N
N \R9a
RQa RQa

CHa-2-ciclohexenilo 2-cloro-2-propenilo

4-tetrahidropiranilo 3,3-dicloro-2-propenilo
3-tetrahidropiranilo CHa-2-tetrahidrofuranilo

3-tetrahidrofuranilo CH,-2-tetrahidropiranilo

Ph CH2CN
2-Cl-fenilo CH2NO2
3-Cl-fenilo CH,CH>0OH
4-Cl-fenilo CH>CH.OMe
2-piridinilo CH2CH(Me)OMe

2-pirimidinilo CH(Me)CH,OMe
2-pirazinilo CH(Me)CH(OMe),
2-tiazolilo CH,-2-dioxolanilo
2-oxazolilo CH,CH,0OCF;

CFs CH,CH>SMe

CF,CF3 CH,CH(Me)SMe
CHCF3 CH2CH,S(0)Me
CH(Me)CF3 CH2CH,S(0):Me
CH2CH2F CH2CO;Me
CH2CH2CH2F CH2CO»-i-Pr
CH2CF,CF3 CH(Me)CO;Me
CH2CH,CF3 CH>C(O)Me
CH2CH(Me)CF3 CH>CH.C(O)Me
(S)-CH2CH(Me)CFs CH,SiMe;

68

CHZCHZCH(Me)Z

RQa
CH20Ph
CH2Ph
CH2CH2Ph
CH(Me)Ph
CH»-2-CI-Ph
CH»-3-CI-Ph
CH2-4-CI-Ph
CHa-2-tienilo
CHa-2-piridinilo
CH2-3-piridinilo
CH(Et);
CH,CH(Et),

CH,CH(n-Pr)Me
CH(Me)Et
CH(Me)-n-Pr
CH(CF3)Et
CH(Et)-n-Pr
CH(Me)-n-Bu
2,2-dimetilpropilo
CH2CH,CH(Me),



Py
©
o

CHa-c-Hex

Et
i-Pr
n-Pr
i-Bu
n-Bu
s-Bu
3-Me-Bu
n-pentilo
n-Hex
2-propenilo
2-Me-2-propenilo
3-butenilo
3-pentenilo
2-propinilo
3-butinilo
2-butinilo
c-Pr
c-pentilo
c-Hex
2-ciclohexenilo
3-ciclohexenilo
CHa-c-Pr
CHz-c-Hex
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(continuacién)

R™ R*

CH,CH,CH>CH2F CHzCHzSiMEg

TABLA 4B

OYCH_;

N \R9a
Rga RQa
CH,-2-ciclohexenilo 2-cloro-2-propenilo
4-tetrahidropiranilo 3,3-dicloro-2-propenilo
3-tetrahidropiranilo CHa-2-tetrahidrofuranilo
3-tetrahidrofuranilo CHo,-2-tetrahidropiranilo
Ph CH2CN
2-Cl-fenilo CH2NO2
3-Cl-fenilo CH,CH>0OH
4-Cl-fenilo CH,CH,OMe
2-piridinilo CH,CH(Me)OMe
2-pirimidinilo CH(Me)CH,OMe
2-pirazinilo CH(Me)CH(OMe).
2-tiazolilo CH,-2-dioxolanilo
2-oxazolilo CH2CH;0OCF3
CFs CH>CH>SMe
CF,CF3 CH2CH(Me)SMe
CHCF3 CH2CH,S(0)Me
CH(Me)CF3 CH2CH,S(0):Me
CH2CHzF CH2CO;Me
CH2CH2CH2F CH2CO»-i-Pr
CH2CF,CF3 CH(Me)COMe
CH2CH,CF3 CH2C(O)Me
CH2CH(Me)CF3 CH2CH,C(O)Me
(S)-CH2CH(Me)CF3 CH,SiMe;
CH>CH>CH,CH,F CH2CH;SiMes

69

RQa
CH,OPh
CH2Ph
CH2CH2Ph
CH(Me)Ph
CH,-2-CI-Ph
CH»-3-CI-Ph
CH2-4-CI-Ph
CH,-2-tienilo
CH2-2-piridinilo
CHa-3-piridinilo
CH(Et)
CH,CH(Et),
CH2CH(n-Pr)Me
CH(Me)Et
CH(Me)-n-Pr
CH(CF3)Et
CH(Et)-n-Pr
CH(Me)-n-Bu
2,2-dimetilpropilo
CH2CH,CH(Me),



Et
i-Pr
n-Pr
i-Bu
n-Bu
s-Bu
3-Me-Bu
n-pentilo
n-Hex
2-propenilo
2-Me-2-propenilo
3-butenilo
3-pentenilo
2-propinilo
3-butinilo
2-butinilo
c-Pr
c-pentilo
c-Hex
2-ciclohexenilo
3-ciclohexenilo
CHa-c-Pr
CHz-c-Hex
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Tabla 5

R12
CH»-2-ciclohexenilo
4-tetrahidropiranilo
3-tetrahidropiranilo
3-tetrahidrofuranilo

Ph

2-Cl-fenilo
3-Cl-fenilo
4-Cl-fenilo
2-piridinilo
2-pirimidinilo
2-pirazinilo
2-tiazolilo
2-oxazolilo

CF3

CF,CF3
CH,CF3
CH(Me)CF3
CH,CHzF
CH>CH2CH2F
CH,CF>CF3
CH3CH,CF3
CH2CH(Me)CF3
(S)-CH2CH(Me)CF3
CH2CH2CH,CH,F

70

2-cloro-2-propenilo
3,3-dicloro-2-propenilo
CH>-2-tetrahidrofuranilo
CH,-2-tetrahidropiranilo
CH.CN
CH2NO;
CH,CH,0OH
CH,CH,OMe
CH,CH(Me)OMe
CH(Me)CH,OMe
CH(Me)CH(OMe);
CH»-2-dioxolanilo
CH,CH,OCF3
CH.CH,SMe
CH,CH(Me)SMe
CH,CH,S(0)Me
CH2CH,S(0):Me
CH.CO;Me
CH,COo-i-Pr
CH(Me)CO;Me
CH.C(O)Me
CH,CH,C(O)Me
CH_SiMes
CH,CH_SiMes

R12
CH,OPh
CHzPh
CH,CH2Ph
CH(Me)Ph
CH,-2-CI-Ph
CH,-3-CI-Ph
CH>-4-CI-Ph
CHa-2-tienilo
CHy-2-piridinilo
CH»-3-piridinilo
CH(Et);
CH2CH(Et),
CH2CH(n-Pr)Me
CH(Me)Et
CH(Me)-n-Pr
CH(CF3)Et
CH(Et)-n-Pr
CH(Me)-n-Bu
2,2-dimetilpropilo
CH2CH,CH(Me),
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Tabla 6

R*esi-Pry R™ es H.

J J J
1-naftalenilo 2-piridinilo 2-tiazolilo
2-naftalenilo 3-piridinilo 4-tiazolilo

2-tienilo 4-piridinilo 3-isoxazolinilo
3-tienilo 2-pirimidinilo 1-Me-imidazol-2-ilo
2-oxazolilo 4-pirimidinilo 1-Me-imidazol-5-ilo
4-oxazolilo 2-pirazinilo ciclohexilo
R% es ciclopropilo y R” es H.

J J J
1-naftalenilo 2-piridinilo 2-tiazolilo
2-naftalenilo 3-piridinilo 4-tiazolilo

2-tienilo 4-piridinilo 3-isoxazolinilo
3-tienilo 2-pirimidinilo 1-Me-imidazol-2-ilo
2-oxazolilo 4-pirimidinilo 1-Me-imidazol-5-ilo
4-oxazolilo 2-pirazinilo ciclohexilo
R% es CH(Me)CH.OMe y R® es H.

J J J
1-naftalenilo 2-piridinilo 2-tiazolilo
2-naftalenilo 3-piridinilo 4-tiazolilo

2-tienilo 4-piridinilo 3-isoxazolinilo
3-tienilo 2-pirimidinilo 1-Me-imidazol-2-ilo
2-oxazolilo 4-pirimidinilo 1-Me-imidazol-5-ilo
4-oxazolilo 2-pirazinilo ciclohexilo
R% es CH(Me)CHOH y R es H.

J J J
1-naftalenilo 2-piridinilo 2-tiazolilo
2-naftalenilo 3-piridinilo 4-tiazolilo

2-tienilo 4-piridinilo 3-isoxazolinilo

3-tienilo 2-pirimidinilo 1-Me-imidazol-2-ilo
2-oxazolilo 4-pirimidinilo 1-Me-imidazol-5-ilo
4-oxazolilo 2-pirazinilo ciclohexilo

71
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Formulacién/Utilidad

Un compuesto de la presente invencidon se usara por lo general como ingrediente activo fungicida en una
composicion, es decir, formulacién, con al menos un componente adicional seleccionado del grupo que consiste en
tensioactivos, diluyentes sdlidos y diluyentes liquidos, que sirven como vehiculo. Los ingredientes de la formulacion
0 composicién se seleccionan para que sean coherentes con las propiedades fisicas del ingrediente activo, modo de
aplicacién y factores medioambientales tales como tipo de tierra, humedad y temperatura.

Formulaciones (tiles incluyen composiciones tanto liquidas como soélidas. Las composiciones liquidas incluyen
disoluciones (incluyendo concentrados emulsionables), suspensiones, emulsiones (incluyendo microemulsiones y/o
suspoemulsiones) y similares, que opcionalmente pueden espesarse hasta geles. Los tipos generales de
composiciones liquidas acuosas son concentrado soluble, concentrado para suspensiones, suspension para
capsulas, emulsiéon concentrada, microemulsién y suspoemulsion. Los tipos generales de composiciones liquidas no
acuosas son concentrado emulsionable, concentrado microemulsionable, concentrado dispersable y dispersion en
aceite.

Los tipos generales de composiciones soélidas son polvos de espolvoreo, polvos, granulos, aglomerados, globulillos,
pastillas, comprimidos, peliculas cargadas (incluyendo revestimientos de semillas) y similares, que pueden ser
dispersables en agua ("humectables") o solubles en agua. Las peliculas y los revestimientos formados a partir de
disoluciones peliculigenas o suspensiones fluidas son particularmente Utiles para el tratamiento de semillas. El
ingrediente activo puede estar (micro)encapsulado y formando ademés en una suspension o formulacion solida;
como alternativa, la formulacion entera del ingrediente activo puede estar encapsulada (o "recubierta”). La
encapsulacién puede controlar o retrasar la liberacion del ingrediente activo. Un granulo emulsionable combina las
ventajas tanto de una formulacion de concentrado emulsionable como de una formulacion granular seca. Las
composiciones de alta resistencia se usan principalmente como intermedios para la formulacién adicional.

Las formulaciones pulverizables se extienden tipicamente en un medio adecuado antes de la pulverizacion. Tales
formulaciones liquidas y sélidas se formulan para diluirse facilmente en el medio de pulverizacion, normalmente
agua. Los volumenes de pulverizacion pueden oscilar de aproximadamente uno a varios miles de litros por hectarea,
pero mas tipicamente estan en el intervalo de aproximadamente diez a varios cientos de litros por hectarea. Las
formulaciones pulverizables pueden mezclarse en depdsito con agua u otro medio adecuado para el tratamiento
foliar mediante aplicacién aérea o terrestre, o para aplicacion al medio de crecimiento de la planta. Las
formulaciones liquidas y secas pueden dosificarse directamente en sistemas de irrigacion por goteo o dosificarse en
el surco durante el plantado. Las formulaciones liquidas y sélidas pueden aplicarse sobre semillas de cultivos y otra
vegetacion deseable como tratamientos para semillas antes del plantado para proteger las raices en desarrollo y
otras partes subterraneas de la planta y/o el follaje a través de captacion sistémica.

Las formulaciones contendran tipicamente cantidades eficaces de ingrediente activo, diluyente y tensioactivo, dentro
de los siguientes intervalos aproximados que constituyen hasta 100 por cien en peso.

Porcentaje en Peso

Ingrediente Activo Diluyente Tensioactivo
Granulos, Comprimidos y Polvos Dispersables en Agua y 0,001-90 0-99,999 0-15
Solubles en Agua
Dispersiones en aceite, Suspensiones, Emulsiones, 1-50 40-99 0-50
Disoluciones (incluyendo Concentrados Emulsionables)
Polvos de Espolvoreo 1-25 70-99 0-5
Granulos y Aglomerados 0,001-99 5-99,999 0-15
Composiciones de Alta Potencia 90-99 0-10 0-2

Los diluyentes sélidos incluyen, por ejemplo, arcillas tales como bentonita, montmorillonita, atapulgita y caolin, yeso,
celulosa, didxido de titanio, 6xido de zinc, almidén, dextrina, azGcares (por ejemplo, lactosa, sacarosa), silice, talco,
mica, tierra de diatomeas, urea, carbonato de calcio, carbonato y bicarbonato sédico y sulfato sddico. Se describen
diluyentes sdlidos tipicos en Watkins et al., Handbook of Insecticide Dust Diluents and Carriers, 2% Ed., Dorland
Books, Caldwell, Nueva Jersey.

Diluyentes liquidos incluyen, por ejemplo, agua, N,N-dimetilalcanamidas (por ejemplo, N,N-dimetilformamida),
limoneno, dimetilsulféxido, N-alquilpirrolidonas (por ejemplo, N-metilpirrolidinona), etilenglicol, trietilenglicol,
propilenglicol, dipropilenglicol, polipropilenglicol, carbonato de propileno, carbonato de butileno, parafinas (por
ejemplo, aceites minerales blancos, parafinas normales, isoparafinas), alquilbencenos, alquilnaftalenos, glicerina,
triacetato de glicerol, sorbitol, triacetina, hidrocarburos aromaticos, compuestos alifaticos desaromatizados,
alquilbencenos, alquilnaftalenos, cetonas tales como ciclohexanona, 2-heptanona, isoforona y 4-hidroxi-4-metil-2-
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pentanona, acetatos tales como acetato de isoamilo, acetato de hexilo, acetato de heptilo, acetato de octilo, acetato
de nonilo, acetato de tridecilo y acetato de isobornilo, otros ésteres tales como ésteres de lactato alquilados, ésteres
dibasicos y y-butirolactona, y alcoholes, que pueden ser lineales, ramificados, saturados o insaturados, tales como
metanol, etanol, n-propanol, alcohol isopropilico, n-butanol, alcohol isobutilico, n-hexanol, 2-etilhexanol, n-octanol,
decanol, alcohol isodecilico, isooctadecanol, alcohol cetilico, alcohol laurilico, alcohol tridecilico, alcohol oleilico,
ciclohexanol, alcohol tetrahidrofurfurilico, diacetona alcohol y alcohol bencilico. Los diluyentes liquidos también
incluyen ésteres glicerdlicos de acidos grasos saturados e insaturados (tipicamente Cg-Cy2), tales como aceites de
semillas y frutos de planta (por ejemplo, aceites de oliva, ricino, linaza, sésamo, maiz, cacahuete, girasol, semillas
de uva, cartamo, algodén, soja, colza, coco y almendra de palma), grasas de fuentes animales (por ejemplo, sebo de
ternero, sebo de cerdo, manteca, aceite de higado de bacalao, aceite de pescado) y sus mezclas. Los diluyentes
liquidos también incluyen acidos grasos alquilados (por ejemplo, metilados, etilados, butilados) en donde los acidos
grasos pueden obtenerse mediante hidrdlisis de ésteres de glicerol procedentes de fuentes vegetales y animales, y
pueden purificarse mediante destilacion. Los diluyentes liquidos tipicos se describen en Marsden, Solvents Guide, 22
Ed., Interscience, Nueva York, 1950.

Las composiciones sélidas y liquidas de la presente invencion a menudo incluyen uno o mas tensioactivos. Cuando
se afladen a un liquido, los tensioactivos (también conocidos como "agentes surfactantes") generalmente modifican,
lo mas a menudo reducen, la tension superficial del liquido. Dependiendo de la naturaleza de los grupos hidroéfilos y
lipdfilos en una molécula tensioactiva, los tensioactivos pueden ser Utiles como agentes humectantes, dispersantes,
emulsionantes o agentes antiespumantes.

Los tensioactivos pueden clasificarse como no ionicos, anidnicos o catiénicos. Tensioactivos no idnicos Utiles para
las presentes composiciones incluyen, pero no se limitan a: alcoxilatos de alcohol tales como alcoxilatos de alcohol
basados en alcoholes naturales y sintéticos (que pueden ser ramificados o lineales) y preparados a partir de los
alcoholes y 6xido de etileno, 6xido de propileno, 6xido de butileno o mezclas de los mismos; etoxilatos de amina,
alcanolamidas y alcanolamidas etoxiladas; triglicéridos alcoxilados tales como aceites de soja, ricino y colza
etoxilados; alcoxilatos de alquilfenol tales como etoxilatos de octilfenol, etoxilatos de nonilfenol, etoxilatos de
dinonilfenol y etoxilatos de dodecilfenol (preparados a partir de los fenoles y 6xido de etileno, 6xido de propileno,
oxido de butileno o mezclas de los mismos); polimeros de bloques preparados a partir de 6xido de etileno u 6xido de
propileno y polimeros de bloques inversos donde los bloques terminales se preparan a partir de 6xido de propileno;
acidos grasos etoxilados; ésteres y aceites grasos etoxilados; ésteres metilicos etoxilados; triestirilfenol etoxilado
(incluyendo los preparados a partir de 6xido de etileno, éxido de propileno, 6xido de butileno o mezclas de los
mismos); ésteres de acido graso, ésteres de glicerol, derivados basados en lanolina, ésteres de polietoxilato tales
como ésteres de acidos grasos de sorbitdn polietoxilados, ésteres de acidos grasos de sorbitol polietoxilados y
ésteres de acidos grasos de glicerol polietoxilados; otros derivados de sorbitan tales como ésteres de sorbitan;
tensioactivos poliméricos tales como copolimeros al azar, copolimeros de bloques, resinas alquidicas de peg
(polietilenglicol), polimeros de injerto o tipo peine y polimeros de estrella; polietilenglicoles (pegs); ésteres de acidos
grasos de polietilenglicol; tensioactivos basados en silicona; y derivados de azUcar tales como ésteres de sacarosa,
alquilpoliglicésidos y alquilpolisacaridos.

Tensioactivos anionicos Utiles incluyen, aunque no se limitan a: acidos alquilarilsulfénicos y sus sales; etoxilatos de
alcohol o alquilfenol carboxilados; derivados de sulfonato de difenilo; lignina y derivados de lignina tales como
lignosulfonatos; acidos maleico o succinico o sus anhidridos; sulfonatos de olefina; ésteres fosfato tales como
ésteres fosfato de alcoxilatos de alcohol, ésteres fosfato de alcoxilatos de alquilfenol y ésteres fosfato de etoxilatos
de estirilfenol; tensioactivos basados en proteinas; derivados de sarcosina; sulfato de estirilfenoléter; sulfatos y
sulfonatos de aceites y acidos grasos; sulfatos y sulfonatos de alquilfenoles etoxilados; sulfatos de alcoholes;
sulfatos de alcoholes etoxilados; sulfonatos de aminas y amidas tales como N,N-alquiltauratos; sulfonatos de
benceno, cumeno, tolueno, xileno y dodecil- y tridecil-bencenos; sulfonatos de naftalenos condensados; sulfonatos
de naftaleno y alquilnaftaleno; sulfonatos de petréleo fraccionado; sulfosuccinamatos; y sulfosuccinatos y sus
derivados tales como sales de dialquilsulfosuccinato.

Tensioactivos catidnicos Utiles incluyen, aunque no se limitan a: amidas y amidas etoxiladas; aminas tales como N-
alquilpropanodiaminas, tripropilentriaminas y dipropilentetraminas, y aminas etoxiladas, diaminas etoxiladas y
aminas propoxiladas (preparadas a partir de las aminas y oxido de etileno, 6xido de propileno, éxido de butileno o
sus mezclas); sales de amina tales como acetatos de amina y sales de diamina; sales de amonio cuaternario tales
como sales cuaternarias, sales cuaternarias etoxiladas y sales dicuaternarias; y 6xidos de amina tales como 6xidos
de alquildimetilamina y éxidos de bis-(2-hidroxietil)-alquilamina.

También son Utiles para las presentes composiciones mezclas de tensioactivos no iénicos y anidnicos o mezclas de
tensioactivos no iénicos y catidnicos. Tensioactivos no idnicos, anidnicos y catidnicos y sus usos recomendados se
describen en una variedad de referencias publicadas incluyendo McCutcheon's Emulsifiers and Detergents,
Ediciones Americana e Internacional anuales publicadas por McCutcheon's Division, The Manufacturing
Confectioner Publishing Co.; Sisely and Wood, Enciclopedia of Surface Active Agents, Chemical Publ. Co., Inc.,
Nueva York, 1964; y A. S. Davidson and B. Milwidsky, Synthetic Detergents, Séptima Edicion, John Wiley and Sons,
Nueva York, 1987.
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Las composiciones de esta invencién también pueden contener adyuvantes de formulacion y aditivos, conocidos por
los expertos en la técnica como auxiliares de formulacién (algunos de los cuales puede considerarse que también
funcionan como diluyentes soélidos, diluyentes liquidos o tensioactivos). Tales adyuvantes de formulacion y aditivos
pueden controlar: el pH (tampones), la espumacion durante el procesamiento (antiespumantes tales como
poliorganosiloxanos), la sedimentacion de los ingredientes activos (agentes de suspension), la viscosidad
(espesantes tixotrépicos), el crecimiento microbiano dentro del recipiente (antimicrobianos), la congelacion del
producto (anticongelantes), el color (colorantes/dispersiones de pigmento), la eliminacién por lavado (formadores de
pelicula o adherentes), la evaporacion (retardantes de la evaporacién) y otros atributos de la formulacién. Los
formadores de pelicula incluyen, por ejemplo, poli(acetatos de vinilo), copolimeros de poli(acetato de vinilo),
copolimero de polivinilpirrolidona-acetato de vinilo, poli(alcoholes vinilicos), copolimeros de poli(alcohol vinilico) y
ceras. Ejemplos de adyuvantes de formulacién y aditivos incluyen los enumerados en McCutcheon's Volumen 2:
Functional Materials, ediciones Norteamericana e Internacional anuales publicadas por McCutcheon's Division, The
Manufacturing Confectioner Publishing Co.; y la Publicacién PCT WO 03/024222.

El compuesto de Formula 1 y cualquier otro ingrediente activo se incorpora tipicamente en las presentes
composiciones disolviendo el ingrediente activo en un disolvente o triturando en un diluyente liquido o seco. Las
disoluciones, que incluyen concentrados emulsionables, se pueden preparar por simple mezcla de los ingredientes.
Si el disolvente de una composicion liquida destinada al uso como un concentrado emusificable es inmiscible en
agua, se afade tipicamente un emulsionante para emulsionar el disolvente que contiene el agente activo en la
diluciéon con agua. Las suspensiones de ingrediente activo, con diametros de particula de hasta 2,000 um, pueden
molerse en hiumedo usando molinos de medios para obtener particulas con diametros promedio por debajo de 3 pm.
Las suspensiones acuosas puede convertirse en concentrados para suspension acabados (véase, por ejemplo, el
documento U.S. 3,060,084) o procesarse adicionalmente mediante secado por pulverizacion para formar granulos
dispersables en agua. Las formulaciones secas requieren habitualmente procedimientos de molienda en seco, que
producen diametros de particula promedio en el intervalo de 2 a 10 pm. Los polvos de espolvoreo y los polvos
pueden prepararse mediante mezcla y habitualmente molienda (tal como con un molino de martillos o un molino de
energia de fluidos). Los granulos y aglomerados pueden prepararse por pulverizacion del material activo sobre
vehiculos granulares preformados o por técnicas de aglomeracion. Véase Browning, "Agglomeration”, Chemical
Engineering, 4 de diciembre de 1967, paginas 147-48, Perry's Chemical Engineer's Handbook, 42 Ed., McGraw-Hill,
Nueva York, 1963, paginas 8-57 y siguientes, y el documento WO 91/13546. Los aglomerados pueden prepararse
como se describe en el documento U.S. 4,172,714. Los granulos dispersables en agua y solubles en agua pueden
prepararse como se muestra en los documentos U.S. 4,144,050, U.S. 3,920,442 y DE 3,246,493. Los comprimidos
pueden prepararse como se muestra en los documentos U.S. 5,180,587, U.S. 5,232,701 y U.S. 5,208,030. Las
peliculas pueden prepararse como se muestra en los documentos GB 2,095,558 y U.S. 3,299,566.

Para informacion adicional respecto a la técnica de la formulacion, véanse T. S. Woods, "The Formulator's Toolbox -
Product Forms for Modern Agriculture” en Pesticide Chemistry and Bioscience, The Food-Environment Challenge, T.
Brooks y T. R. Roberts, Eds., Proceedings of the 9th International Congress on Pesticide Chemistry, The Royal
Society of Chemistry, Cambridge, 1999, paginas 120-133. Véanse también el documento U.S. 3,235,361, de la Col.
6, linea 16 a la Col. 7, linea 19 y los Ejemplos 10-41; el documento U.S. 3,309,192, Col. 5, linea 43 a Col. 7, linea 62
y Ejemplos 8, 12, 15, 39, 41, 52, 53, 58, 132, 138-140, 162-164, 166, 167 y 169-182; el documento U.S. 2,891,855,
Col. 3, linea 66 a Col. 5, linea 17 y Ejemplos 1-4; Klingman, Weed Control as a Science, John Wiley and Sons, Inc.,
Nueva York, 1961, paginas 81-96; Hance et al., Weed Control Handbook, 82 Ed., Blackwell Scientific Publications,
Oxford, 1989; y Developments in formulation technology, PJB Publications, Richmond, Reino Unido, 2000.

En los siguientes Ejemplos, todos los porcentajes estan en peso y todas las formulaciones se preparan por las rutas
convencionales. Los nimeros de compuesto se refieren a compuestos en las Tablas de indice A-F. Sin elaboracion
adicional, se cree que el experto en la técnica, usando la descripcidon anterior, puede utilizar la presente invencion
hasta su grado mas completo. Por lo tanto, los siguientes Ejemplos pretenden ser Unicamente ilustrativos y no
limitantes de la descripcion de ningn modo. Los porcentajes estan en peso excepto cuando se indique otra cosa.

Ejemplo A

Concentrado de Alta Potencia

Compuesto 1 98,5%
aerogel de silice 0,5%
silice fino amorfo sintético 1,0%
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Ejemplo B

Polvo Humectable

Compuesto 2 65,0%
Dodecilfenol-polietilenglicol-éter 2,0%
Ligninsulfonato de sodio 4,0%
Silicoaluminato de sodio 6,0%
Montmorillonita (calcinada) 23,0%
Ejemplo C
Granulo

Compuesto 3
Granulos de atapulgita (bajo contenido en materia volatil, 0,71/0,30 mm; Tamices
U.S.S. N° 25-50)

Ejemplo D

Aglomerado Extrudido

Compuesto 2 25,0%
Sulfato de sodio anhidro 10,0%
Ligninsulfonato de calcio en bruto 5,0%
Alquilnaftalenosulfonato de sodio 1,0%
Bentonita de calcio/magnesio 59,0%
Ejemplo E
Concentrado Emulsionable
Compuesto 3 10,0%
hexoleato de polioxietilensorbitol 20,0%
éster metilico de acidos grasos Cs-Cio 70,0%
Ejemplo F
Microemulsién
Compuesto 4 5,0%
Copolimero de polivinilpirrolidona-acetato de 30,0%
vinilo
Alquilpoliglicésido 30,0%
Monooleato de glicerilo 15,0%
Agua 20,0%
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Ejemplo G

Tratamiento de semilla

Compuesto 1 20,00%
Copolimero de polivinilpirrolidona-acetato de vinilo 5,00%
Cera montana 5,00%
Ligninsulfonato de calcio 1,00%

Copolimeros de bloques de polioxietileno/polioxipropileno 1,00%

Alcohol estearilico (POE 20) 2,00%
Poliorganosilano 0,20%
Tinte de colorante rojo 0,05%
Agua 65,75%

Los compuestos de esta invencion son Utiles como agentes para el control de enfermedades en plantas. La presente
invencién, por tanto, comprende ademéas un procedimiento para controlar enfermedades en plantas causadas por
patégenos fungicos de plantas que comprende aplicar a la planta o a una porcién de la misma que se va a proteger,
0 a la semilla de la planta que se va a proteger, una cantidad eficaz de un compuesto de la invencién o una
composicion fungicida que contiene dicho compuesto. Los compuestos y/o las composiciones de esta invencion
proporcionan el control de enfermedades provocadas por un amplio espectro de patdgenos fungicos de planta en las
clases de basidiomicetos, ascomicetos, oomicetos y deuteromicetos. Son eficaces para controlar un amplio espectro
de enfermedades de plantas, particularmente patdgenos foliares de cultivos de plantas ornamentales, césped,
hortalizas, de campo, cereales y frutales. Estos patégenos incluyen: oomicetos, incluyendo enfermedades
provocadas por Phytophthora tales como Phytophthora infestans, Phytophthora megasperma, Phytophthora
parasitica, Phytophthora cinnamomi y Phytophthora capsici, enfermedades provocadas por Pythium tales como
Pythium aphanidermatum y enfermedades en la familia Peronosporaceae tales como Plasmopara viticola,
Peronospora spp. (incluyendo Peronospora tabacina y Peronospora parasitica), Pseudoperonospora spp.
(incluyendo Pseudoperonospora cubensis) y Bremia lactucae; ascomicetos, incluyendo enfermedades provocadas
por Alternaria tales como Alternaria solani y Alternaria brassicae, enfermedades provocadas por Guignardia tales
como Guignardia bidwell, enfermedades provocadas por Venturia tales como Venturia inaequalis, enfermedades
provocadas por Septoria tales como Septoria nodorum y Septoria tritici, enfermedades del mildiu pulverulento tales
como Erysiphe spp. (incluyendo Erysiphe graminis y Erysiphe polygorai), Uncinula necatur, Sphaerotheca fuligena y
Podosphaera leucotricha, Pseuclocercosporella herpotrichoides, enfermedades provocadas por Botrytis tales como
Botrytis cinerea, Monilinia fructicola, enfermedades provocadas por Sclerotinia tales como Sclerotinia sclerotiorum,
Magnaporthe grisea, Phomopsis viticola, enfermedades provocadas por Helminthosporium tales como
Helminthosporium tritici repentis, Pyrenophora teres, enfermedades de antracnosis tales como Glomerella o
Colletotrichum spp. (tales como Colletotrichum graminicola y Colletotrichum orbiculare), y Gaeumannomyces
graminis; basidiomicetos, incluyendo enfermedades de roya provocadas por Puccinia spp. (tales como Puccinia
recondita, Puccinia striiformis, Puccinia hordei, Puccinia graminis y Puccinia arachidis), Hemileia vastatrix y
Phakopsora pachyrhizi; otros patégenos incluyendo Rhizoctonia spp. (tales como Rhizoctonia solani); enfermedades
provocadas por Fusarium tales como Fusarium roseum, Fusarium graminearum y Fusarium oxisporum; Verticillium
dahliae; Sclerotium rolfsii; Rynchosporium secalis; Cercosporidium personatum, Cercospora arachidicola y
Cercospora beticola; y otros géneros y especies estrechamente relacionados con estos patégenos. Ademas de su
actividad fungicida, las composiciones o combinaciones también tienen actividad contra bacterias tales como Erwinia
amylovora, Xanthomonas campestris, Pseudomonas syringae y otras especies relacionadas.

El control de las enfermedades de plantas se lleva a cabo habitualmente aplicando una cantidad eficaz de un
compuesto de esta invencion, bien antes o después de la infeccién, a la porcion de la planta a proteger tal como las
raices, tallos, follaje, fruto, semillas, tubérculos o bulbos, o al medio (suelo o arena) en el que las plantas a proteger
crecen. Los compuestos también se pueden aplicar a las semillas que se van a proteger y a plantulas que se
desarrollen a partir de las semillas. Los compuestos también se pueden aplicar mediante la irrigacién del agua para
tratar las plantas.

Las dosis de aplicacion para estos compuestos pueden estar influenciadas por muchos factores del entorno y se
determinaran a tenor de las condiciones reales de uso. Normalmente, el follaje se protege cuando se trata a una
dosis de menos de aproximadamente 1 g/a a aproximadamente 5.000 g/ha de ingrediente activo. Las semillas y las
plantulas pueden protegerse normalmente cuando las semillas se tratan a una dosis de aproximadamente 0,1 a
aproximadamente 10 g por kilogramo de semillas.

Los compuestos de esta invencidon también se pueden mezclar con uno 0 mMAas compuestos o0 agentes
biolégicamente activos distintos incluyendo fungicidas, insecticidas, nematocidas, bactericidas, acaricidas,
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herbicidas, protectores de herbicidas, reguladores del crecimiento tales como inhibidores de la muda de insectos y
estimulantes de las raices, esterilizantes quimicos, semioquimicos, repelentes, atrayentes, feromonas, estimulantes
de la alimentacién, nutrientes de las plantas, otros compuestos biolégicamente activos o bacterias
entomopatdgenas, virus u hongos para formar un pesticida multicomponente que aporte un espectro de proteccion
agricola incluso mas amplio. Asi, la presente invencién también se refiere a una composiciéon que comprende una
cantidad eficaz desde el punto de vista fungicida de un compuesto de Férmula 1 y una cantidad biol6gicamente
eficaz de al menos otro compuesto o agente biolégicamente activo y puede comprender ademas al menos un
tensioactivo, un diluyente sélido o un diluyente liquido. Los otros compuestos o agentes bioldgicamente activos
pueden formularse en composiciones que comprenden al menos uno de un tensioactivo y un diluyente sélido o
liquido. Para mezclas de la presente invencion, se pueden formular uno o0 mas compuestos 0 agentes
biolbgicamente activos distintos junto con un compuesto de Férmula 1, para formar una premezcla, se pueden
formular por separado uno o mas compuestos o agentes biolégicamente activos distintos del compuesto de Férmula
1, y combinarse las formulaciones entre si antes de la aplicacion (por ejemplo, en un depésito para pulverizacion) o,
como alternativa, aplicarse de forma sucesiva.

Ejemplos de dichos compuestos o agentes bioldgicamente activos con los que se pueden formular los compuestos
de esta invencién son: insecticidas tales como abamectina, acefato, acetamiprida, amidoflumet (S-1955),
avermectina, azadiractina, azinfos-metilo, bifentrina, bifenazato, buprofezina, carbofurano, cartap, clorantraniliprol
(DPX-E2Y45), clorfenapir, clorfluazuron, clorpirifos, clorpirifos-metilo, cromafenozida, clotianidina, ciflumetofeno,
ciflutrina, beta-ciflutrina, cihalotrina, lambda-cihalotrina, cipermetrina, ciromazina, deltametrina, diafentiuron,
diazinona, dieldrina, diflubenzuron, dimeflutrina, dimetoato, dinotefurano, diofenolano, emamectina, endosulfano,
esfenvalerato, etiprol, fenotiocarb, fenoxicarb, fenpropatrina, fenvalerato, fipronil, flonicamida, flubendiamida,
flucitrinato, tau-fluvalinato, flufenerim (UR-50701), flufenoxuron, fonofos, halofenozida, hexaflumuron, hidrametilnona,
imidacloprida, indoxacarb, isofenfos, lufenuron, malation, metaflumizona, metaldehido, metamidofos, metidation,
metomil, metopreno, metoxiclor, metoflutrina, monocrotofos, metoxifenozida, nitenpiram, nitiazina, novaluron,
noviflumuron (XDE-007), oxamil, paration, paration-metilo, permetrina, forato, fosalona, fosmet, fosfamidona,
pirimicarb, profenofos, proflutrina, pimetrozina, pirafluprol, piretrina, piridalil, pirifluquinazona, piriprol, priproxifeno,
rotenona, rianodina, espinetoram, espinosad, espirodiclofeno, espiromesifeno (BSN 2060), espirotetramat, sulprofos,
tebufenozida, teflubenzuron, teflutrina, terbufos, tetraclorvinfos, tiacloprida, tiametoxam, tiodicarb, tiosultap-sodio,
tralometrina, triazamato, triclorfona y triflumuron; fungicidas tales como acibenzolar-S-metilo, aldimorf, amisulbrom,
anilazina, azaconazol, azoxistrobina benalaxil, benalaxil-M, benodanil, benomil, bentiavalicarb, bentiavalicarb-
isopropilo, betoxazin, binapacril, bifenilo, bitertanol, bixafeno, blasticidina-S, mezcla Bordeaux (sulfato de cobre
tribasico), boscalid, bromuconazol, bupirimato, captafol, captano, carbendazim, carboxina, carpropamid, cloroneb,
clorotalonil, clozolinato, clotrimazol, oxicloruro de cobre, sales de cobre como sulfato de cobre e hidréxido de cobre,
ciazofamid, ciflufenamid, cimoxanil, ciproconazol, ciprodinil, diclofluanid, diclocimet, diclomezina, dicloran,
dietofencarb, difenoconazol, diflumetorim, dimetirimol, dimetomorf, dimoxistrobina diniconazol, diniconazol-M,
dinocap, ditianon, dodemorf, dodina, edifenfos, enestroburina, epoxiconazol, etaboxam, etirimol, etridiazol,
famoxadona, fenamidona, fenarimol, fenbuconazol, fenfuram, fenhexamid, fenoxanil, fenpiclonil, fenpropidin,
fenpropimorf, acetato de fentin, cloruro de fentin, hidréxido de fentin, ferbam, ferimzone, fluazinam, fludioxonil,
flumorf, fluopicolida, fluopiram, fluoroimida, fluoxastrobina fluguinconazol, flusilazol, flusulfamida, flutolanil, flutriafol,
folpet, fosetil-aluminio, fuberidazol, furalaxil, furametpir, guazatina, hexaconazol, himexazol, imazalil, imibenconazol,
albesilato de iminoctadina, triacetato de iminoctadina, yodocarb, ipconazol, iprobenfos, iprodiona, iprovalicarb,
isoprotiolano, isotianil, kasugamicina, kresoxim-metilo, mancozeb, mandipropamid, maneb, mepanipirim, mepronil,
meptildinocap, metalaxil, metalaxil-M, metconazol, metasulfocarb, metiram, metominostrobina metrafenona,
miclobutanil, naftifina, neo-asozin (metanoarsonato férrico), nuarimol, octilinona, ofurace, orisastrobina oxadixilo,
acido oxolinico, oxpoconazol, oxicarboxin, oxitetraciclina, pefurazoato, penconazol, pencicuron, pentiopirad, acido
fosférico y sus sales, ftalida, picoxistrobina piperalin, polioxin, probenazol, procloraz, procimidona, propamocarb,
propamocarb-hidrocloruro, propiconazol, propineb, proquinazid, protiocarb, protioconazol, pirazofos, piraclostrobina
piribencarb, piributicarb, pirifenox, pirimetanil, pirrolnitrin, poroquilon, quinometionato, quinoxifeno, quintozeno,
siltiofam, simeconazol, espiroxamina, estreptomicina, azufre, tebuconazol, tecloftalam, tecnazeno, terbinafina,
tetraconazol, tiabendazol, tifluzamida, tiofanato, tiofanato-metilo, tiram, tiadinil, tolclofos-metilo, tolifluanid,
triadimefon, triadimenol, triazoxido, triciclazol, tridemorf, trifloxistrobina triflumizol, triforina, triticonazol, uniconazol,
validamicina, valifenal, vinclozolin, zineb, ziram, zoxamida, N-[2-(1,3-dimetilbutil)fenil]-5-fluoro-1,3-dimetil-1H-pirazol-
4-carboxamida, N-[2-(1S,2R)-[1,1"-biciclopropil]-2-ilfenil]-3-(difluorometil)-1-metil-1H-pirazol-4-carboxamida, a-
[metoxiimino]-N-metil-2-[[[1-[3-(trifluorometil)-fenil]-etoxilimino]metillbencenoacetamida, 2-[[[3-(2,6-diclorofenil)-1-
metil-2-propen-1-iliden]amino]oxi]metil]-a-(metoxiimino)-N-metilbencenoacetamida, N-[2-[4-[[3-(4-clorofenil)-2-propin-
1-ilJoxi]-3-metoxifenil]etil]-3-metil-2-[(metilsulfonil)amino]butanamida, N-[2-[4-[[3-(4-clorofenil)-2-propin-1-iljoxi]-3-
metoxifenil]etil]-3-metil-2-[(etilsulfonil)amino]butanamida,  2-[[2-fluoro-5-(trifluorometil)fenil]tio]-2-[3-(2-metoxifenil)-2-
tiazolidiniliden]acetonitrilo, 2-butoxi-6-yodo-3-propil-4H-1-benzopiran-4-ona, 3-[5-(4-clorofenil)-2,3-dimetil-3-
isoxazolidinil]piridina, N-[1-[[[1-(4-cianofenil)etil]sulfonil]-metil]lpropiljcarbamato de 4-fluorofenilo, 5-cloro-6-(2,4,6-
trifluorofenil)-7-(4-metilpiperidin-1-il)[1,2,4]triazolo[1,5-a]pirimidina, N-(4-cloro-2-nitrofenil)-N-etil-4-
metilbencenosulfonamida, N-[[(ciclopropilmetoxi)amino][6-(difluorometoxi)-2,3-difluorofenillmetilen]-
bencenoacetamida, N'-[4-[4-cloro-3-(trifluorometil)fenoxi]-2,5-dimetilfenil]-N-etil-N-metiimetanimidamida y  1-[(2-
propeniltio)carbonil]-2-(1-metiletil)-4-(2-metilfenil)-5-amino-1H-pirazol-3-ona; nematocidas tales como aldicarb,
aldoxicarb, fenamifos, imiciafos y oxamil; bactericidas tales como estreptomicina; acaricidas tales como amitraz,
guinometionato, clorobencilato, cienopirafen, cihexatin, dicofol, dienoclor, etoxazol, fenazaquin, 6xido de fenbutatin,
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fenpropatrina, fenpiroximato, hexitiazox, propargita, piridaben y tebufenpirad; y agentes biol6gicos incluyendo
bacterias entomopatégenas, tales como Bacillus thuringiensis subesp. aizawai, Bacillus thuringiensis subesp.
kurstaki, y las delta-endotoxinas encapsuladas de Bacillus thuringiensis (por ejemplo, Cellcap, MPV, MPVII); hongos
entomopatégenos, tales como el hongo verde de la muscardina; y virus entomopatégenos incluyendo baculovirus,
nucleopolihedrovirus (NPV) tales como HzNPV, AfNPV; y virus de la granulosis (GV) tales como CpGV.

Los compuestos de esta invencién y composiciones de los mismos se pueden aplicar a plantas transformadas
genéticamente para expresar proteinas toxicas para las plagas de invertebrados (tales como delta-endotoxinas de
Bacillus thuringiensis). El efecto de los compuestos fungicidas aplicados de forma exdgena de esta invencion puede
ser sinérgico con las proteinas toxinas expresada.

Referencias generales para protectores agricolas (es decir, insecticidas, fungicidas, nematocidas, acaricidas,
herbicidas y agentes biolégicos) incluyen The Pesticide Manual, 132 Edicién, C. D. S. Tomlin, Ed., British Crop
Protection Council, Farnham, Surrey, Reino Unido, 2003 y The BioPesticide Manual, 22 Edicion, L. G. Copping, Ed.,
British Crop Protection Council, Farnham, Surrey, Reino Unido, 2001.

Para realizaciones en donde se usan uno o mas de estas diversas parejas de de mezcla, la relacién en peso de
estas diversas parejas de mezcla (en total) al compuesto de Férmula 1 esta tipicamente entre aproximadamente
1:3000 y aproximadamente 3000:1. Cabe destacar las relaciones en peso entre aproximadamente 1:300 y
aproximadamente 300:1 (por ejemplo, relaciones entre aproximadamente 1:30 y aproximadamente 30: 1). Un
experto en la técnica puede determinar con facilidad a través de simple experimentacion las cantidades
bioldgicamente eficaces de ingredientes activos necesarias para el espectro deseado de actividad bioldgica.
Resultar4 evidente que incluir estos componentes adicionales puede ampliar el espectro de enfermedades
controladas mas alla del espectro controlado por el compuesto de Férmula 1 solo.

En ciertos casos, combinaciones de un compuesto de la presente invencién con otros compuestos 0 agentes (es
decir, ingredientes activos) biolégicamente activos (en particular fungicidas) puede dar lugar a un efecto mayor que
el aditivo (es decir, sinérgico). Siempre es deseable poder reducir la cantidad de agentes quimicos liberados en el
medio ambiente al tiempo que se asegure un control de las plagas eficaz. Cuando se produce un efecto sinérgico de
ingredientes fungicidas activos en dosis de aplicacion que proporcionan niveles satisfactorios desde el punto de vista
agrondémico, tales combinaciones pueden ser ventajosas para reducir el coste de produccion de los cultivos y reducir
la carga medioambiental.

Cabe destacar una combinacién de un compuesto de Férmula 1 (en la que R! puede ser H) con al menos otro
ingrediente fungicida activo. Cabe destacar particularmente dicha combinacion en la que el otro ingrediente fungicida
activo tiene un sitio de accion distinto al del compuesto de Férmula 1. En ciertos casos, una combinacién con al
menos otro ingrediente fungicida activo que tenga un espectro similar de control pero un sitio de accién diferente
serd particularmente ventajosa para la gestion de la resistencia. Asi, una composicion de la presente invencion
puede comprender ademas una cantidad eficaz desde el punto de vista biolégico de al menos un ingrediente
fungicida activo adicional que tenga un espectro de control similar pero un sitio de accioén diferente.

Cabe destacar particularmente composiciones que, ademas del compuesto de Férmula 1 (en la que R* puede ser H)
incluyen al menos un compuesto seleccionado del grupo que consiste en (1) fungicidas de
alquilenbis(ditiocarbamato); (2) cimoxanil; (3) fungicidas de fenilamida; (4) fungicidas de pirimidinona; (5) clorotalonil;
(6) carboxamidas que actian en el complejo Il del sitio de transferencia de electrones respiratorios de la
mitocondrias fangicas; (7) quinoxifeno; (8) metrafenona; (9) ciflufenamid; (10) ciprodinil; (11) compuestos de cobre;
(12) fungicidas de ftalimida; (13) fosetil-aluminio; (14) fungicidas de bencimidazol; (15) ciazofamid; (16) fluazinam;
(17) iprovalicarb; (18) propamocarb; (19) validomicina; (20) fungicidas de diclorofenil dicarboximida; (21) zoxamida;
(22) fluopicolida; (23) mandipropamid; (24) amidas de &acido carboxilico que actian sobre la biosintesis de
fosfolipidos y la deposicidn sobre la pared celular; (25) dimetomorf; (26) inhibidores de la biosintesis de esteroles no-
DMI; (27) inhibidores de desmetilasa en la biosintesis de esteroles; (28) fungicidas del complejo bci; y sales de los
compuestos (1) a (28).

A continuacion se proporcionan otras descripciones de clases de compuestos fungicidas. Fungicidas de pirimidinona
(grupo (4)) incluyen compuestos de Formula Al

0
R 1
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" /k
~
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en la que M forma un anillo de fenilo, tiofeno o piridina condensado; R™ es alquilo C3-Cg; R™ es alquilo C1-Cs 0
alcoxi C1-Ce; R™ es halogeno; y R* es hidrégeno o halégeno.

En la publicacion de solicitud de patente PCT WO 94/26722 y en las patentes de Estados Unidos 6,066,638,
6,245,770, 6,262,058 y 6,277,858 se describen fungicidas de pirimidinona. Cabe destacar fungicidas de pirimidinona
seleccionados del grupo: 6-bromo-3-propil-2-propiloxi-4(3H)-quinazolinona, 6,8-diyodo-3-propil-2-propiloxi-4(3H)-
quinazolinona, 6-yodo-3-propil-2-propiloxi-4(3H)-quinazolinona (proquinazid), 6-cloro-2-propoxi-3-propiltieno[2,3-
d]pirimidin-4(3H)-ona, 6-bromo-2-propoxi-3-propiltieno[2,3-d]pirimidin-4(3H)-ona, 7-bromo-2-propoxi-3-
propiltieno[3,2-d]pirimidin-4(3H)-ona,  6-bromo-2-propoxi-3-propilpirido[2,3-d]pirimidin-4(3H)-ona,  6,7-dibromo-2-
propoxi-3-propiltieno[3,2-d]pirimidin-4(3H)-ona y 3-(ciclopropilmetil)-6-yodo-2-(propiltio)pirido-[2,3-d]pirimidin-4(3H)-
ona.

Los inhibidores de la biosintesis de esterol (grupo 27)) controlan los hongos inhibiendo enzimas en la ruta de la
biosintesis de esterol. Los fungicidas inhibidores de desmetilasa tienen un sitio de accion comun dentro de la ruta
fungica de biosintesis de esteroles, que implica la inhibicion de la desmetilacién en la posicién 14 del lanosterol o el
24-metilendihidrolanosterol, que son precursores de esteroles en hongos. Los compuestos que actlan en este sitio a
menudo se denominan inhibidores de desmetilasa, fungicidas DMI o DMI. La enzima desmetilasa a veces se
denomina mediante otros nombres en la bibliografia bioquimica, incluyendo citocromo P-450 (14DM). La enzima
desmetilasa se describe en, por ejemplo, J. Biol. Chem. 1992, 267, 13175-79 y las referencias citadas alli. Los
fungicidas DMI se dividen entre varias clases quimicas: azoles (incluyendo triazoles e imidazoles), pirimidinas,
piperazinas y piridinas. Los triazoles incluyen azaconazol, bromuconazol, ciproconazol, difenoconazol, diniconazol
(incluyendo diniconazol-M), epoxiconazol, etaconazol, fenbuconazol, fluquinconazol, flusilazol, flutriafol,
hexaconazol, imibenconazol, ipconazol, metconazol, miclobutanil, penconazol, propiconazol, protioconazol,
quinconazol, simeconazol, tebuconazol, tetraconazol, triadimefona, triadimenol, triticonazol y uniconazol. Los
imidazoles incluyen clotrimazol, econazol, imazalil, isoconazol, miconazol, oxpoconazol, procloraz y triflumizol. Las
pirimidinas incluyen fenarimol, nuarimol y triarimol. Las piperazinas incluyen triforina. Las piridinas incluyen butiobato
y pirifenox. Las investigaciones bioquimicas han mostrado que todos los fungicidas mencionados anteriormente son
fungicidas DMI, segun se describe por K. H. Kuck et al. en Modern Selective Fungicides - Properties, Applications
and Mechanisms of Action, H. Lyr (Ed.), Gustav Fischer Verlag: Nueva York, 1995, 205-258.

Los fungicidas del complejo bc; (grupo 28) tienen un modo de accién fungicida que inhibe el complejo bci en la
cadena de la respiracion de la mitocondrias. El complejo bc; se denomina a veces mediante otros nombres en la
bibliografia bioquimica, incluyendo complejo Ill de la cadena de transferencia de electrones vy
ubihidroquinona:citocromo c oxidorreductasa. Este complejo es identificado individualmente por el nimero de la
Enzyme Commission EC1.10.2.2. El complejo bc; se describe en, por ejemplo, J. Biol. Chem. 1989, 264, 14543-48;
Methods Enzymol. 1986, 126, 253-71; y referencias citadas en este documento. Se sabe que los fungicidas de
estrobilurina tales como azoxiestrobina, dimoxiestrobina, enestroburina (SYP-Z071), fluoxaestrobina, kresoxim-
metilo, metominoestrobina, orisaestrobina, picoxiestrobina, piraclostrobina y trifloxistrobina tienen este modo de
accién (H. Sauter et al., Angew. Chem. Int. Ed. 1999, 38, 1328-1349). Otros compuestos fungicidas que inhiben el
complejo bc; en la cadena de respiracion mitocondrial incluyen famoxadona y fenamidona.

Alquilenbis(ditiocarbamato)s (grupo (1)) incluyen compuestos tales como mancozeb, maneb, propineb y zineb.
Fenilamidas (grupo (3)) incluyen compuestos tales como metalaxil, benalaxil, furalaxil y oxadixil. Carboxamidas
(grupo (6)) incluyen compuestos tales como boscalid, carboxin, fenfuram, flutolanil, furametpir, mepronil, oxicarboxin,
tifluzamida, pentiopirad y N-[2-(1,3-dimetilbutil)fenil]-5-fluoro-1,3-dimetil-1H-pirazol-4-carboxamida (publicacion de
patente PCT WO 2003/010149), y se conocen por inhibir la funcién mitocondrial alterando el complejo Il (succinato
deshidrogenasa) en la cadena de transporte de electrones respiratoria. Compuestos de cobre (grupo (11)) incluyen
compuestos tales como oxicloruro de cobre, sulfato de cobre e hidroxido de cobre, incluyendo composiciones tales
como mezcla Bordeaux (sulfato de cobre tribasico). Ftalimidas (grupo (12)) incluyen compuestos tales como folpet y
captan. Fungicidas de bencimidazol (grupo (14)) incluyen benomil y carbendazim. Fungicidas de diclorofenil
dicarboximida (grupo (20)) incluyen clozolinato, diclozolina, iprodiona, isovalediona, miclozolin, procimidona y
vinclozolin.

Inhibidores de la biosintesis de esterol no-DMI (grupo (26)) incluyen fungicidas de morfolina y piperidina. Las
morfolinas y piperidinas son inhibidores de la biosintesis de esterol que han mostrado inhibir etapas en la ruta de la
biosintesis de esterol en un punto ulterior al de las inhibiciones conseguidas por la biosintesis de esterol DMI (grupo
(27)). Las morfolinas incluyen aldimorf, dodemorf, fenpropimorf, tridemorf y trimorfamida. Las piperidinas incluyen
fenpropidina.

Para un mejor control de enfermedades de plantas causadas por patdgenos fungicidas de plantas (por ejemplo,
menor dosis de uso o un mayor espectro de los patégenos de plantas controlados) o una gestion de la resistencia se
prefieren mezclas de un compuesto de la presente invencion con un fungicida seleccionado del grupo seleccionado
de ciproconazol, azoxistrobina boscalid, clorotalonil, epoxiconazol, fluoxastrobina pentiopirad, quinoxifeno,
protioconazol, picoxistrobina metrafenona, tebuconazol, piraclostrobina proquinazid, ciprodinil, fenpropimorf,
famoxadona y 5-cloro-6-(2,4,6-trifluorofenil)-7-(4-metilpiperidin-1-il)[1,2,4]triazolo[1,5-a]pirimidina.
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Mezclas preferidas de forma especifica (los nUmeros de compuesto se refieren a los compuestos en las Tablas de
indice A-F) se seleccionan del grupo: compuesto 8 y ciproconazol; compuesto 109 y ciproconazol; compuesto 107 y
ciproconazol; compuesto 108 y ciproconazol; compuesto 5 y ciproconazol; compuesto 12 y ciproconazol; compuesto
26 y ciproconazol; compuesto 27 y ciproconazol; compuesto 54 y ciproconazol; compuesto 116 y ciproconazol;
compuesto 117 y ciproconazol; compuesto 121 y ciproconazol; compuesto 8 y azoxistrobina; compuesto 109 y
azoxistrobina; compuesto 107 y azoxistrobina; compuesto 108 y azoxistrobina; compuesto 5 y azoxistrobina,;
compuesto 12 y azoxistrobina; compuesto 26 y azoxistrobina; compuesto 27 y azoxistrobina; compuesto 54 y
azoxistrobina; compuesto 116 y azoxistrobina; compuesto 117 y azoxistrobina; compuesto 121 y azoxistrobina;
compuesto 8 y boscalid; compuesto 109 y boscalid; compuesto 107 y boscalid; compuesto 108 y boscalid;
compuesto 5 y boscalid; compuesto 12 y boscalid; compuesto 26 y boscalid; compuesto 27 y boscalid; compuesto
54 y boscalid; compuesto 116 y boscalid; compuesto 117 y boscalid; compuesto 121 y boscalid; compuesto 8 y
clorotalonil; compuesto 109 y clorotalonil; compuesto 107 y clorotalonil; compuesto 108 y clorotalonil; compuesto 5 y
clorotalonil; compuesto 12 y clorotalonil; compuesto 26 y clorotalonil; compuesto 27 y clorotalonil; compuesto 54 y
clorotalonil; compuesto 116 y clorotalonil; compuesto 117 y clorotalonil; compuesto 121 y clorotalonil; compuesto 8 y
epoxiconazol; compuesto 109 y epoxiconazol; compuesto 107 y epoxiconazol; compuesto 108 y epoxiconazol;
compuesto 5 y epoxiconazol; compuesto 12 y epoxiconazol; compuesto 26 y epoxiconazol; compuesto 27 y
epoxiconazol; compuesto 54 y epoxiconazol; compuesto 116 y epoxiconazol; compuesto 117 y epoxiconazol;
compuesto 121 y epoxiconazol; compuesto 8 y fluoxastrobina; compuesto 109 y fluoxastrobina; compuesto 107 y
fluoxastrobina; compuesto 108 y fluoxastrobina; compuesto 5 y fluoxastrobina; compuesto 12 y fluoxastrobina;
compuesto 26 y fluoxastrobina; compuesto 27 y fluoxastrobina; compuesto 54 y fluoxastrobina; compuesto 116 y
fluoxastrobina; compuesto 117 y fluoxastrobina; compuesto 121 y fluoxastrobina; compuesto 8 y pentiopirad;
compuesto 109 y pentiopirad; compuesto 107 y pentiopirad; compuesto 108 y pentiopirad; compuesto 5 y
pentiopirad; compuesto 12 y pentiopirad; compuesto 26 y pentiopirad; compuesto 27 y pentiopirad; compuesto 54 y
pentiopirad; compuesto 116 y pentiopirad; compuesto 117 y pentiopirad; compuesto 121 y pentiopirad; compuesto 8
y quinoxifeno; compuesto 109 y quinoxifeno; compuesto 107 y quinoxifeno; compuesto 108 y quinoxifeno;
compuesto 5 y quinoxifeno; compuesto 12 y quinoxifeno; compuesto 26 y quinoxifeno; compuesto 27 y quinoxifeno;
compuesto 54 y quinoxifeno; compuesto 116 y quinoxifeno; compuesto 117 y quinoxifeno; compuesto 121 y
quinoxifeno; compuesto 8 y protioconazol; compuesto 109 y protioconazol; compuesto 107 y protioconazol;
compuesto 108 y protioconazol; compuesto 5 y protioconazol; compuesto 12 y protioconazol; compuesto 26 y
protioconazol; compuesto 27 y protioconazol; compuesto 54 y protioconazol; compuesto 116 y protioconazol;
compuesto 117 y protioconazol; compuesto 121 y protioconazol; compuesto 8 y picoxistrobina; compuesto 109 y
picoxistrobina; compuesto 107 y picoxistrobina; compuesto 108 y picoxistrobina; compuesto 5 y picoxistrobina,;
compuesto 12 y picoxistrobina; compuesto 26 y picoxistrobina; compuesto 27 y picoxistrobina; compuesto 54 y
picoxistrobina; compuesto 116 y picoxistrobina; compuesto 117 y picoxistrobina; compuesto 121 y picoxistrobina;
compuesto 8 y metrafenona; compuesto 109 y metrafenona; compuesto 107 y metrafenona; compuesto 108 y
metrafenona; compuesto 5 y metrafenona; compuesto 12 y metrafenona; compuesto 26 y metrafenona; compuesto
27 y metrafenona; compuesto 54 y metrafenona; compuesto 116 y metrafenona; compuesto 117 y metrafenona;
compuesto 121 y metrafenona; compuesto 8 y tebuconazol;, compuesto 109 y tebuconazol; compuesto 107 y
tebuconazol; compuesto 108 y tebuconazol; compuesto 5 y tebuconazol; compuesto 12 y tebuconazol; compuesto
26 y tebuconazol; compuesto 27 y tebuconazol;, compuesto 54 y tebuconazol; compuesto 116 y tebuconazol;
compuesto 117 y tebuconazol; compuesto 121 y tebuconazol; compuesto 8 y piraclostrobina; compuesto 109 y
piraclostrobina; compuesto 107 y piraclostrobina; compuesto 108 y piraclostrobina; compuesto 5 y piraclostrobina;
compuesto 12 y piraclostrobina; compuesto 26 y piraclostrobina; compuesto 27 y piraclostrobina; compuesto 54 y
piraclostrobina; compuesto 116 y piraclostrobina; compuesto 117 y piraclostrobina; compuesto 121 y piraclostrobina;
compuesto 8 y proquinazid; compuesto 109 y proquinazid; compuesto 107 y proquinazid; compuesto 108 y
proquinazid; compuesto 5 y proquinazid; compuesto 12 y proquinazid; compuesto 26 y proquinazid; compuesto 27 y
proquinazid; compuesto 54 y proquinazid; compuesto 116 y proquinazid; compuesto 117 y proquinazid; compuesto
121 y proquinazid; compuesto 8 y ciprodinil; compuesto 109 y ciprodinil; compuesto 107 y ciprodinil; compuesto 108
y ciprodinil; compuesto 5 y ciprodinil; compuesto 12 y ciprodinil; compuesto 26 y ciprodinil; compuesto 27 y ciprodinil;
compuesto 54 y ciprodinil; compuesto 116 y ciprodinil; compuesto 117 y ciprodinil; compuesto 121 y ciprodinil;
compuesto 8 y fenpropimorf; compuesto 109 y fenpropimorf, compuesto 107 y fenpropimorf; compuesto 108 y
fenpropimorf; compuesto 5 y fenpropimorf; compuesto 12 y fenpropimorf; compuesto 26 y fenpropimorf; compuesto
27 y fenpropimorf; compuesto 54 y fenpropimorf; compuesto 116 y fenpropimorf, compuesto 117 y fenpropimorf;
compuesto 121 y fenpropimorf; compuesto 8 y famoxadona; compuesto 109 y famoxadona; compuesto 107 y
famoxadona; compuesto 108 y famoxadona; compuesto 5 y famoxadona; compuesto 12 y famoxadona; compuesto
26 y famoxadona; compuesto 27 y famoxadona; compuesto 54 y famoxadona; compuesto 116 y famoxadona,;
compuesto 117 y famoxadona; compuesto 121 y famoxadona; compuesto 8 y 5-cloro-6-(2,4,6-trifluorofenil)-7-(4-
metilpiperidin-1-il)[1,2,4]-triazolo[1,5-a]pirimidina; compuesto 109 y 5-cloro-6-(2,4,6-trifluorofenil)-7-(4-metilpiperidin-
1-il)[1,2,4]-triazolo[1,5-a]pirimidina; compuesto 107 y 5-cloro-6-(2,4,6-trifluorofenil)-7-(4-metilpiperidin-1-il)[1,2,4]-
triazolo[1,5-a]pirimidina; compuesto 108 y 5-cloro-6-(2,4,6-trifluorofenil)-7-(4-metilpiperidin-1-il)[1,2,4]-triazolo[1,5-
alpirimidina; compuesto 5 y 5-cloro-6-(2,4,6-trifluorofenil)-7-(4-metilpiperidin-1-il)[1,2,4]-triazolo[1,5-a]pirimidina;
compuesto 12 y 5-cloro-6-(2,4,6-trifluorofenil)-7-(4-metilpiperidin-1-il)[1,2,4]-triazolo[1,5-a]pirimidina; compuesto 26 y
5-cloro-6-(2,4,6-trifluorofenil)-7-(4-metilpiperidin-1-il)[1,2,4]-triazolo[1,5-a]pirimidina; compuesto 27 y 5-cloro-6-(2,4,6-
trifluorofenil)-7-(4-metilpiperidin-1-il)[1,2,4]-triazolo[1,5-a]pirimidina; compuesto 54 y 5-cloro-6-(2,4,6-trifluorofenil)-7-
(4-metilpiperidin-1-il)[1,2,4]-triazolo[1,5-a]pirimidina;  compuesto 116 y  5-cloro-6-(2,4,6-trifluorofenil)-7-(4-
metilpiperidin-1-il)[1,2,4]-triazolo[1,5-a]pirimidina; compuesto 117 y 5-cloro-6-(2,4,6-trifluorofenil)-7-(4-metilpiperidin-
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1-il)[1,2,4]-triazolo[1,5-a]pirimidina; compuesto 121 y 5-cloro-6-(2,4,6-trifluorofenil)-7-(4-metilpiperidin-1-il)[1,2,4]-
triazolo[1,5-a]pirimidina;

Los siguientes Ensayos demuestran la eficacia de control de los compuestos de la presente invencion sobre
patégenos especificos. Sin embargo, la proteccién por control de patégenos proporcionada por los compuestos no
queda limitada a estas especies. Véanse las Tablas de indice A-F para las descripciones de compuestos de Férmula
1y la Tabla de indice G para las descripciones de compuestos de Férmula 1a. En las Tablas de indices que se
muestran a continuacién se usan las siguientes abreviaturas: t es terciario, s es secundario, n es normal, i es iso, ¢
es ciclo, Me es metilo, Et es etilo, Pr es propilo, i-Pr es isopropilo, Bu es butilo, c-Pr es cicloproeilo, c-Bu es
ciclobutilo, t-Bu es terc-butilo, Ph es fenilo, OMe es metoxi y SO es sulfonilo. "(HCI)" en la columna R® significa sal
de cloruro de hidrégeno. (R) o (S) denota la quiralidad absoluta del centro de carbono asimétrico. La abreviatura "Ej."
significa "Ejemplo" y va seguida de un ndmero que indica en qué ejemplo se prepara el compuesto.

TABLA DE INDICE A

Comp. n° J R R p.f. (°C)
1 4-F-Ph CH(CH3)CH20CHj H *
2 4-F-Ph s-Bu H 144-145
3 4-F-Ph CH2C(CHs)3 H 173-174
4 4-F-Ph CH(CHs)(CH2)2CHs H *
5 4-F-Ph CH(CH3)CH,0H H 191-192
6 4-F-Ph CH2CH(CH3)CH2CHj H 140-141
7 4-F-Ph ciclopentilo H 161-163

8 (Ej. 2) 4-F-Ph i-Pr H 178-180
92 4-F-Ph 4-(s-Bu)-Ph H 110-112
10 4-F-Ph H H 232-235
11 4-F-Ph n-Pr H 128-129
12 4-F-Ph ciclopropilo H 164-165
13 4-F-Ph CHs H 156-158
14 4-F-Ph CHgs CHs 157-158
15 4-F-Ph CH,CH=CH: H 133-134
16 4-F-Ph CH2CHzNH; H 175-176
17 4-F-Ph CH,C=CH H 165-166
18 4-F-Ph CH2CHs H 158-159
19 4-F-Ph (R)-s-Bu H 137-140
20 4-F-Ph (S)-s-Bu H *
21 4-Cl-Ph i-Pr H *
22 4-ClI-Ph ciclopropilo H 169-170
23 4-F-Ph N(CHs)2 H 158-159

24 (Ej. 1) 4-F-Ph CHa-ciclopropilo H 124-125
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(continuacién)

o

Comp. n° J R% R’ p.f. (°C)
25 4-F-Ph CH,CH20OH H 181-182
26 Ph i-Pr H *

27 Ph ciclopropilo H *

28 2,4-di-F-Ph ciclopropilo H *

29 4-F-Ph CH2CH(CH3)2 H 140-141

30 4-F-Ph C(CHs3)2.CH>0OH 155-157

31 4-F-Ph CH(CH2CH3)CH,0H 168-170

32 3-Me-4-F-Ph CH(CHa)CH,OH *

33 3-Me-4-F-Ph i-Pr *

¥
/\£(>

34° 4-F-Ph H 129-131

35 4-F-Ph CH;,Si(CHz)s 124-125

36 2-F-Ph i-Pr *

37 4-F-Ph CH,CH2CH,OH H *

38 2-F-Ph CH(CHs)CH20H H *

39 4-F-Ph CHo-2-tienilo H 153-155

40 4-F-Ph 4-F-Ph H 177-178

#\/O

41° 4-F-Ph N H *

é H5CHj3
42 3-tienilo CH(CH3)CH0H *
43 3-tienilo i-Pr *

#

442 4-F-Ph \/P H 157-159

OH

45 2-Me-Ph i-Pr H o

46 2-Me-Ph CH(CH3)CH.0OH H *

47 4-F-Ph (R)-CH(CH3)CH0H H 155-156

48 4-F-Ph (S)-CH(CHs)CH,0H H 159-160

#
49° 4-F-Ph H 200-202
@

50 3-Me-4-F-Ph CH2Si(CH3)s H 133-136
51 (Ej. 2) 4-F-Ph ciclobutilo H 155-157
52 (Ej. 2) 4-F-Ph C(O)CH3 H *

53 Ph CH(CH3)CH2OCHs H *
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(continuacién)

Comp. n° J R% R%® p.f. (°C)
#
CH;
542 Ph “ry H 151-154
OH
55 Ph CH,Si(CHs)s H *
56 3-Me-4-F-Ph ciclopropilo H 143-144
57 4-F-Ph (R)-CH(CH3)CH2OH H 162-163
58 4-F-Ph CH,C=CH H 145-150
59 Ph CH,C=CH H 168-169
60 4-F-Ph 4-OCF;-Ph H *
61 3-tienilo ciclopropilo H *
62 3-Me-4-F-Ph CH(CH3)CH20OCH3 H *
63 4-F-Ph CH(CH20H) H 174-177
64 4-F-Ph CH(CH3)CH,SOz Na* H 176-179
65 4-F-Ph OMe H *
0
# )]\
a
66 4-F-Ph Y\o (CH;),CO,H H 194-196
CH;
O
# )k
a
67 4-F-Ph \(\O CH, H 164-165
CH,4
O
#
68° 4-F-Ph \(\0 | AN H 131-133
CH;,4 =
N
69 4-F-Ph i-Pr H(HCI) 149-150
70 4-F-Ph CHs NH2 *
0
712 4-F-Ph \I/\N H *
CHj
0
72 4-F-Ph CH(CH3)CH,0H H(HCI) 128-130
#
73° 4-F-Ph OH H 137-139
n-Pr
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(continuacién)

Comp. n° J R% R%® p.f. (°C)
#
74° 4-F-Ph \l/\OH H 139-140
i-Pr
75 4-F-Ph O-CHz-c-Bu *
77 4-F-Ph CH(CH3)CH2N(CHg)2 *
# O
78?2 4-F-Ph \/Q H 160-162
CH;
79° 4-F-Ph # 0 \ H 155-156
NS
#
80? 4-F-Ph /\O H 148-150
O
81 4-F-Ph -CH,CH(CHa)- *
82 4-F-Ph -CH2CH2CHa- 128-130
142 Ph CHs H *
143 Ph CH>CHs; H *
179 Ph n-Pr H *
180 3-tienilo ciclopropilo H 157-158
181 3-Me-Ph ciclopropilo H 162-164
182 Ph 4-fluoro-3-metoxifenilo H *
185 3-Me-Ph n-Pr H 112-115
186 3-Me-Ph CH,CH3 H 145-149
187 3-Me-Ph CHs H *
% El enlace que se identifica con "#" esta conectado al atomo de nitrégeno unido a R%
*Véase la Tabla de indice H para los datos de RMN de 'H
TABLA DE INDICE B
/~n—N
Y, N—yj
S
74 I{I)\ /R9a
—_— N
N \R9b
Comp. n° Y! J R% R%® p.f. (°C)
83 (Ej. 8) S 2,4-di-F-Ph i-Pr *
84 CH2 4-F-Ph CH(CH3)CH20CH3 H *



85
86
87
88
89
90
91
92
93
94
95
96
97
98
99
100
101
102
103
104

CH2
CH2
CH2
CH2
CH2
CH2
CH2
CH2
CH2
CH2
CH2
CH2
CH2
CH2
CH2
CH2
CH2
CH2
CH2
CH2

ES 2398 677 T3

(continuacién)

4-F-Ph
4-OMe-Ph
2,4-di-F-Ph
2,4-di-F-Ph
4-Me-Ph
4-F-Ph
4-F-Ph
4-F-Ph
4-OMe-Ph
2,4-di-F-Ph
4-F-Ph
2-F-Ph
2-F-Ph
2-F-Ph
2-F-Ph
3-F-Ph
3-F-Ph
3-F-Ph
3-F-Ph
3,5-di-F-Ph

CH(CH3)CH,CHs
CH(CH3)CH20OCHs
CH(CH3)CH2CHjs
CH(CH3)CH20OCHs3
CH(CH3)CH20OCHs3
CHs
i-Pr
ciclopropilo
ciclopropilo
ciclopropilo
CH>CH=CH>
CH(CHs3)CH2OCHs3
i-Pr
CH2CH(CHs)2
ciclopropilo
CH(CH3)CH;OCHs3
CH(CH3)CH2CHj5
i-Pr
ciclopropilo

ciclopropilo

I r r r r r r r r r r r T I I I I T T T

*Véase la Tabla de indice H para los datos de RMN de 'H

TABLA DE INDICE C

\
N \
RIZ
Comp. n° R p.f. (°C)
105 CHs 103-104
#
106° 179-190

b IlEZI enlace que esté identificado con "#" esta conectado al &tomo de oxigeno unido a
R™.
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TABLA DE INDICE D

/R9a
R9b

Comp. n° Y2 Y3 J R% R%® p.f. (°C)
107 (0] CH2 4-F-Ph i-Pr H 144-146
108 (0] CH2 4-F-Ph CH(CH3)CH2OH H 124-126
109 (0] CH2 4-F-Ph ciclopropilo H *
110 S CH2 4-F-Ph i-Pr H 172-175
111 S CH2 4-F-Ph CH(CH3)CH,OH H 182-184

112 (Ej. 7) CH2 o) 4-F-Ph i-Pr H 167-169
113 CH2 o} 4-F-Ph (R)- H *

CH(CH3)CH,0OH

114 (Ej. 9) S(O): CH2 4-F-Ph i-Pr H *
115 S(0), CH2 4-F-Ph i-Pr OH *
116 (0] CH2 Ph i-Pr H 185-187
117 (0] CH2 Ph ciclopropilo H 186-189
118 O CH2 3-tienilo i-Pr H 177-179
119 (0] CH2 3-Me-4-F-Ph ciclopropilo H 191-193
120 O CH2 3-Me-4-F-Ph i-Pr H 119-122
121 (0] CH2 3-tienilo ciclopropilo H 182-184
122 e} CH2 Ph CH(CH3)CH,OH H 196-199
123 (0] CH2 3-Me-4-F-Ph  CH(CH3)CH,0OH H 194-197
124 e} CH2 3-tienilo CH(CH3)CH,OH H 193-194
125 O CH2 2,4-di-F-Ph i-Pr H 151-153
126 (0] CHs 2,4-di-F-Ph ciclopropilo H 229-230
127 O CH2 2,4-di-F-Ph CH(CH3)CH,OH H 157-160
128° o) CH2 4-F-Ph i-Pr H(HCI) *
129° o CH2 4-F-Ph # H *

O

183 O CH2 Ph CH,CH3 H 174-176

Comp. n° Y? Y? J R% R%® p.f. (°C)
184 (0] CH2 Ph n-Pr H 186-188

¢ EI Compuesto 128 es una sal de cloruro de hidrégeno.
4 El enlace que se identifica con "#" esta conectado al &tomo de nitrégeno unido a R%,

*Véase la Tabla de indice H para los datos de RMN de 'H
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TABLA DE INDICE E

ES 2398 677 T3

Comp. n° \a Y® R R R% p.f. (°C)
130 c N i-Pr H. C(O)CHs *
131 (Ej. 4) N C ciclopropilo H H> 184-187
132 (Ej. 5) N C CH(CH3)CH,0OH H Hz 165-167
133 C N i-Pr H, Ho+CI *

134 (Ej. 4) N C ciclopropilo C(O)CHs H; *
135 (Ej. 6) N C ciclopropilo CHs H; *
136 N C i-Pr H H> 145-147
137 N N ciclopropilo CH,CH=CH> H 133-134
138 (Ej. 3) C N H H. C(O)OCHs 88-89
#
139° N C C(O)CHs Ha 133-135
o)
141 (Ej. 3) c N i-Pr Ha H *

° El enlace que se identifica con "#" esta conectado al &tomo de nitrégeno unido a R%.

*Véase la Tabla de indice H para los datos de RMN de H

TABLA DE INDICE F

Comp. n° J R%
140 A-F-Ph  (S)-CH(CH3)CH,OH

p.f. (°C)
210-214
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Comp. n° \a \& Y® R%® R* J R'? p.f. (°C)
144 N c CH2 Ha C(O)&CHZ' 4-F-Ph cl 115-120

145 (Ej.6) N c CH2 Ho H 4-F-Ph cl 206-207
146 N c CH2 Hz CH,CH=CH 4-F-Ph cl 97-99
147 c CH2 Hz He t-butilo cl *
148 N c CH2 Ha C(O)CFs 4-F-Ph cl *
149 N C CH2 Ha CO)0CH:: Ph cl 64-67

150 (§j.2) C C  CH,CH, Ha Ho Ha 4-F-Ph cl *
151 C C CH2 Ha Ha 2,4-di-F-Ph cl *
152 c c CH2 Ha Ha 2-Cl-Ph cl *
153 C c CH2 Ha Ha Ph cl *
154 c s CH2 - Ho 4-F-Ph cl *
155 c N CH2  C(O)OCHPh He 4-F-Ph cl *
156 c C CH2 Ho Ha 4-Me;N-Ph cl *
157 N c CH2 He C(O)NHCH;: 4-F-Ph cl 74-77
158 N c CH2 Ha C(O)NH, 4-F-Ph cl 90-93
159 N c CH2 Ha C(O)N(CH)z 4-F-Ph cl 190-194
160 c c CH2 Ha Ha 4-OCHgz-Ph SO,CHs *
161 c c CH2 Ha Ha 4-Cl-Ph SC,CHs *
162 c c CH2 Ha Ha 4-F-3-CHs-Ph SO,CHs *
163 c 0 CH2 Ho 4-F-Ph SO,CH;s *
164 c c CH2 Ho Ha 2-F-Ph SO,CHs *
165 C C CH2 Ha Ha 1-naftalenilo SO,CH3 *
166 c c CH2 Ha He 2-CF3-Ph SO,CHs *
168 c c CH2 Ha Ha 3-tienilo SO,CHs *
169 c c CH2 Ha Ha 2-CHa-Ph SO,CHs *
170 c c CH2 Ha Ha 2-CF3-Ph SO,CHs *
171 c c CH2 H. Ha 1'CH3"Tc')daZ°"5' SO,CHs *
172 C C CH2 Ha Ha 3-F-Ph SO,CHs *
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(continuacién)

Comp. n° \a Y® Y® R?® R% J R'? p.f. (°C)
173 C C CH2 Hz Hz 3,5-di-F-Ph SO,CHj *

174 (Ej. 1) C C CH2 Hz Hz 4-F-Ph SO,CHj *
175 C C CH2 Hz Hz 3-CI-Ph SO,CHj *
176 C C CH2 Hz Hz 2-tienilo SO,CHj *
177 C C CH2 H, H, 3-CHs-Ph SO,CHs3 *

178 (Ej. 7) C C o) H, H, 4-F-Ph SO,CHs3 *

*Véase la Tabla de indice H para los datos de RMN de H

TABLA DE INDICE H

Comp. n° Datos de RMN de *H (solucién de CDCls a menos que se indique lo contrario)®

1 0 8,15 (m, 1H), 7,46 (m, 2H), 7,05 (m, 2H), 6,23 (m, 1H), 5,15 (d, 1H), 4,22 (m, 3H), 3,40 (m, 2H),
3,38 (s, 3H), 3,12 (m, 2H), 2,10 (m, 2H), 1,93 (m, 2H), 1,25 (d, 3H).

4 5 8,03 (d, 1H), 7,48 (m, 2H), 7,04 (t, 2H), 6,21 (d, 1H), 4,99 (d, 1H), 4,21 (t, 2H), 4,02 (m, 2H), 3,12
(t, 1H), 2,09 (m, 2H), 1,91 (m, 2H), 1,45 (m, 4H), 1,18 (d, 3H), 0,91 (t, 3H).

20 68,02 (d, 1H), 7,48 (m, 2H), 7,04, (t, 2H), 6,21 (d, 1H), 5,13 (m, 1H), 4,22 (t, 2H), 3,95 (m, 1H), 3,11
(t, 2H), 2,09 (m, 2H), 1,91 (m, 2H), 1,54 (m, 2H), 1,18 (d, 3H), 0,91 (t, 3H).

21 68,04 (d, 1H), 7,44 (m, 2H), 7,32 (m, 2H), 6,23 (d, 1H), 4,94 (d, 1H), 4,22 (m, 2H), 4,11 (m, 1H),
3,10 (m, 2H), 2,09 (m, 2H), 1,92 (m, 2H), 1,22 (d, 6H).

24 5 8,05 (d, 1H), 7,47 (m, 2H), 7,04 (t, 2H), 6,24 (d, 1H), 5,31 (m, 1H), 4,22 (t, 2H), 3,23 (1, 2H), 3,11
(t, 2H), 2,09 (m, 2H), 1,91 (m, 2H), 1,06 (m, 1H), 0,51 (m, 2H), 0,23 (m, 2H).

26 6 8,00 (d, 1H), 7,49 (m, 2H), 7,34 (m, 3H), 6,23 (d, 1H), 4,83 (d, 1H), 4,23 (m, 2H), 4,13 (m, 1H),
3,13 (m, 2H), 2,10 (m, 2H), 1,92 (m, 2H), 1,23 (m, 6H).

27 5 8,06 (d, 1H), 7,50 (m, 2H), 7,35 (m, 3H), 6,31 (d, 1H), 5,22 (s ancho, 1H), 4,23 (m, 2H), 3,18 (m,
2H), 2,77 (m, 1H), 2,09 (m, 2H), 1,92 (m, 2H), 0,79 (m, 2H), 0,56 (m, 2H).

08 0 8,09 (d, 1H), 7,49 (m, 1H), 6,94 (m, 1H), 6,82 (m, 1H), 6,23 (d, 1H), 5,16 (s ancho, 1H), 4,24 (m,
2H), 3,20 (m, 2H), 2,70 (m, 1H), 2,11 (m, 2H), 1,93 (m, 2H), 0,73 (m, 2H), 0,52 (m, 2H).
6 7,99 (d, 1H), 7,36 (m, 1H), 7,22 (m, 1H), 6,96 (m, 1H), 6,25 (d, 1H), 5,48 (d, 1H), 4,20 (m, 2H),

32 4,09 (m, 1H), 3,70 (m, 1H), 3,60 (m, 1H), 3,10 (m, 2H), 2,27 (m, 3H), 2,08 (m, 2H), 1,89 (m, 2H),
1,24 (d, 3H).

33 5 8,01 (d, 1H), 7,36 (m, 1H), 7,23 (m, 1H), 6,97 (m, 1H), 6,23 (d, 1H), 5,11 (d, 1H), 4,21 (m, 2H),
4,12 (m, 1H), 3,13 (m, 2H), 2,27 (m, 3H), 2,08 (m, 2H), 1,91 (m, 2H), 1,22 (d, 6H).

36 5 8,00 (d, 1H), 7,49 (m, 1H), 7,35 (m, 1H), 7,19 (m, 1H), 7,08 (m, 1H), 6,17 (d, 1H), 4,97 (d, 1H),
4,24 (m, 2H), 4,01 (m, 1H), 3,18 (m, 2H), 2,10 (m, 2H), 1,93 (m, 2H), 1,17 (d, 6H).
6 7,99 (d, 1H), 7,49 (m, 1H), 7,36 (m, 1H), 7,19 (m, 1H), 7,07 (m, 1H), 6,22 (d, 1H), 5,22 (d, 1H),

38 4,23 (m, 2H), 3,95 (m, 1H), 3,64 (m, 1H), 3,52 (m, 1H), 3,14 (m, 2H), 2,09 (m, 2H), 1,92 (m, 2H),
1,17 (d, 3H).
5 8,04 (d, 1H), 7,47 (m, 2H), 7,04 (t, 2H), 6,22 (d, 1H), 5,6 (m, 1H), 4,21 (t, 2H), 3,6 (ancho, 2H),

41 3,25 (s ancho, 2H), 3,11 (t, 2H), 2,87 (m, 1H), 2,64 (m, 1H), 2,33 (ancho, 2H), 2,10 (m, 2H), 1,91
(m, 2H), 1,74 (m, 2H), 1,12 (t, 3H).

42 6 8,04 (d, 1H), 7,44 (m, 1H), 730 (m, 1H), 7,19 (m, 1H), 6,39 (d, 1H), 5,33 (d, 1H), 4,19 (m, 2H),
4,11 (m, 1H), 3,72 (m, 1H), 3,59 (m, 1H), 3,06 (m, 2H), 2,07 (m, 2H), 1,88 (m, 2H), 1,25 (m, 3H).

43 5 8,06 (d, 1H), 7,46 (m, 1H), 7,30 (m, 1H), 7,21 (m, 1H), 6,35 (d, 1H), 5,16 (s, 1H), 4,20 (m, 2H),
4,14 (m, 1H), 3,10 (m, 2H), 2,08 (m, 2H), 1,90 (m, 2H), 1,24 (d, 6H).

45 6 7,86 (d, 1H), 7,25 (m, 2H), 7,18 (m, 2H), 5,94 (d, 1H), 4,98 (d, 1H), 4,19 (m, 2H), 4,04 (m, 1H),
3,23 (m, 2H), 2,09 (m, 3H), 2,05 (m, 2H), 1,91 (m, 2H), 1,17 (d, 6H).

46 6 7,88 (d, 1H), 7,29 (m, 2H), 7,22 (m, 2H), 6,03 (d, 1H), 5,13 (d, 1H), 4,22 (m, 2H), 4,01 (m, 1H),
3,67 (m, 1H), 3,54 (m, 1H), 3,22 (m, 2H), 2,11 (m, 5H), 1,94 (m, 2H), 1,20 (m, 3 H).
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(continuacién)

Comp. n° Datos de RMN de *H (solucion de CDCls a menos que se indigue lo contrario)®

51 6 8,26 (d, 1H), 7,43 (m, 2H), 7,10 (t, 2H), 6,82 (d, 1H), 5,27 (d, 1H), 4,41 (m, 1H), 4,21 (t, 2H), 3,11
(t, 2H), 2,36 (m, 2H), 2,09 (m, 2H), 1,92 (m, 4H), 1,72 (m, 2H).

52 0 8,3 (d, 1H), 8,04 (s ancho, 1H), 7,46 (m, 2H), 7,09 (m, 2H), 6,67 (d, 1H), 4,26 (m, 2H), 3,17 (m,
2H), 2,44 (s, 3H), 2,14 (m, 2H), 1,97 (m, 2H).

53 6 8,00 (d, 1H), 7,50 (m, 2H), 7,34 (m, 3H), 6,24 (d, 1H), 5,48 (d, 1H), 4,22 (m, 3H), 3,45 (m, 1H),
3,37 (m, 4H), 3,13 (m, 2H), 2,06 (m, 2H), 1,89 (m, 2H), 1,24 (m, 3H).

55 6 7,91 (d, 1H), 7,39 (m, 2H), 7,21 (m, 3H), 6,12 (d, 1H), 4,86 (m, 1H), 4,10 (m, 2H), 3,01 (m, 2H),
2,74 (m, 2H), 1,96 (m, 2H), 1,79 (m, 2H), 0,00 (s, 9H).

61 08,13 (d, 1H), 7,50 (m, 1H), 7,30 (m, 1H), 7,23 (m, 1H), 6,43 (m, 1H), 5,64 (s ancho, 1H), 4,20 (m,
2H), 3,14 (m, 2H), 2,78 (m, 1H), 2,07 (m, 2H), 1,89 (m, 2H), 0,77 (m, 2H), 0,55 (m, 2H).
6 8,03 (d, 1H), 7,38 (m, 1H), 7,25 (m, 1H), 6,97 (m, 1H), 6,25 (d, 1H), 5,67 (s ancho, 1H), 4,21 (m,

62 3H), 3,46 (m, 1H), 3,36 (m, 4H), 3,13 (m, 2H), 2,27 (m, 3 H), 2,07 (m, 2H), 1,89 (m, 2H), 1,24 (m, 3
H).

70 6 8,12 (d, 1H), 7,43 (dd, 2H), 7,05 (1, 2H), 6,22 (d, 1H), 4,38 (s ancho, 2H), 4,22 (t, 2H), 3,34 (s,
3H), 3,13 (t, 2H), 2,11 (m, 2H), 1,92 (m, 2H).
6 7,88 (d, 1H), 7,69 (m, 2H), 7,58 (d, 2H), 7,25 (m, 2H), 6,98 (m, 2H), 6,07 (d, 1H), 5,25 (d, 1H),

71 4,55 (m, 1H), 4,21 (m, 2H), 3,83 (m, 2H), 3,19 (m, 1H), 2,98 (m, 1H), 2,12 (m, 2H), 1,93 (m, 2H),
1,31 (d, 3H).

77 0 8,04 (d, 1H), 7,47 (m, 2H), 7,03 (t, 2H), 6,23 (d, 1H), 5,33 (m, H), 4,21 (t, 2H), 4,02 (m, 1H), 3,11
(t, 2H), 2,44 (dd, 1H), 2,25 (m, 7H) 2,09 (m, 2H), 1,91 (m, 2H), 1,21 (d, 3H).

81 0 8,23 (d, 2H), 7,44 (dd, 2H), 7,06 (t, 2H), 6,53 (d, 1H), 4,22 (t, 2H), 3,17 (t, 2H), 2,6 (m, 1H), 2,47
(d, 1H), 2,2 (d, 1H), 2,11 (m, 1H), 1,94 (m, 2H), 1,41 (d, 3H).

83 6 8,03 (d, 1H), 7,47 (m, 1H), 6,99 (m, 1H), 6,91 (m, 1H), 6,12 (dd, 1H), 5,28 (t, 2H), 4,84 (s, 1H),
4,50 (t, 2H), 4,05 (d, 1H), 1,23 (d, 6H).

86 6 8,00 (d, 1H), 7,46 (m, 2H), 6,96 (m, 2H), 6,33 (d, 1H), 5,19 (d, 1H), 4,21 (m, 3H), 3,84 (s, 3H),
3,49 (m, 1H), 3,37 (m, 4H), 3,22 (m, 2H), 2,65 (m, 2H), 1,25 (m, 3H).

87 6 8,03 (d, 1H), 7,48 (s, 1H), 6,9 (d, 1H), 6,8 (t, 1H), 6,20 (d, 1H), 4,72 (d, 1H), 4,24 (t, 2H), 3,25 (d,
2H), 2,69 (d, 2H), 1,50 (m, 2H), 1,12 (d, 3H), 0,91 (t, 3H).

88 0 8,04 (d, 1H), 7,46 (m, 1H), 6,95 (d, 1H), 6,87 (d, 1H), 6,22 (d, 1H), 5,06 (d, 1H), 4,24 (t, 2H), 3,41
(m, 1H), 3,33 (m, 5H), 3,26 (t, 2H), 2,68 (m, 2H), 1,19 (d, 3H).

89 0 7,98 (d, 1H), 7,43 (d, 2H), 7,19 (d, 2H), 6,31 (d, 1H), 4,90 (d, 1H), 4,21 (t, 2H), 3,96 (dd, 1H), 3,23
(t, 2H), 2,65 (m, 2H), 239 (s, 3H), 1,52 (m, 2H), 1,19 (d, 3H), 0,95 (t, 3H).

9 6 8,05 (d, 1H) 7,50 (m, 2H) 7,03 (m, 2H) 6,31 (d, 1H) 5,04 (s, 1H) 4,22 (m, 1H) 3,24 (t, 1H) 2,96 (d,
3H) 2,65 (m, 1H) 2,04 (s, 3H).

o1 5 8,02 (d, 1H), 7,52 (m, 2H), 7,08 (m, 2H), 6,27 (d, 1H), 5,01 (d, 1H), 4,24 (m, 2H), 4,09 (dd, 1H),
3,22 (t, 2H), 2,67 (m, 2H), 1,22 (d, 6H).

92 08,07 (d, 1H), 7,54 (m, 2H), 7,09 (m, 2H), 6,35 (d, 1H), 5,58 (s, 1H), 4,21 (m, 2H), 3,25 (t, 2H), 2,74
(dd, 1H), 2,66 (m, 2 H), 0,76 (m, 2H), 0,53 (m, 2H).

93 6 8,05 (d, 1H), 7,47 (m, 2H), 6,92 (m, 2H), 6,39 (d, 1H), 5,36 (s, 1H), 4,21 (m, 2H), 3,85 (s, 3H),
3,25 (t, 2H), 2,77 (m, 1H), 2,65 (t, 2H), 0,78 (dd, 2H), 0,55 (dd, 2H).

94 5 8,08 (d, 1H), 7,49 (m, 1H), 6,95 (m, 1H), 6,87 (m, 1H), 6,26 (d, 1H), 5,27 (s, 1H), 4,24 (m, 2H),
3,28 (t, 2H), 2,67 (m, 3H), 0,72 (m, 2H), 0,49 (m, 2H).

95 0 8,05 (d, 1H), 7,50 (m, 2H), 7,07 (m, 2H), 6,32 (d, 1H), 5,96 (m, 1H), 5,25 (m, 2H), 5,12 (m, 1H),
4,22 (m, 2H), 4,01 (m, 2H), 3,22 (m, 2H), 2,65 (m, 2H).

9% 6 8,18 (d, 1H), 7,27 (m, 2H), 7,09 (m, 2H), 5,16 (s, 1H), 4,26 (m, 3H), 3,38 (m, 2H), 3,29 (m, 3H),
3,25 (m, 1H), 2,92 (m, 2H), 2,66 (m, 2H), 1,27 (d, 3 H).

97 6 8,01 (d, 1H), 7,49 (m, 1H), 7,21 (m, 1H), 7,11 (m, 2H), 6,20 (d, 1H), 4,74 (s, 1H), 4,26 (m, 2H),

3,27 (m, 2H), 2,91 (d, 1H), 2,67 (m, 2H), 1,17 (d, 6H).
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08 08,01 (d, 1H), 7,50 (m, 1H), 7,38 (m, 1H), 7,21 (m, 1H), 7,11 (t, 1H), 6,22 (d, 1H), 4,98 (s, 1H), 4,25
(m, 2H), 3,26 (m, 2H), 3,09 (s, 2H), 2,70 (m, 2H), 1,82 (m, 1H), 0,92 (d, 6H).

99 0 8,06 (d, 1H), 7,50 (m, 1H), 7,39 (dd, 1H), 7,21 (m, 1H), 7,12 (m, 1H), 6,27 (dd, 1H), 5,13 (s, 1H),
4,25 (m, 2H), 3,30 (t, 2H), 2,70 (m, 3H), 0,72 (m, 2H), 0,51 (m, 2H).

100 5 8,01 (d, 1H), 7,31 (m, 3H), 7,06 (m, 1H), 6,33 (d, 1H), 5,63 (s, 1H), 4,18 (m, 3H), 3,46 (m, 1H),
3,37 (m, 4H), 3,22 (m, 2H), 2,67 (m, 2H), 1,24 (d, 3H).

101 08,04 (d, 1H), 731 (m, 3H), 7,06 (m, 1H), 6,31 (d, 1H), 4,81 (s, 1H), 4,23 (m, 2H), 3,91 (s, 1H), 3,22
(m, 2H), 2,69 (m, 2H), 1,54 (m, 2H), 1,18 (d, 3H), 0,94 (t, 3H).

102 0 8,04 (d, 1H), 7,31 (m, 3H), 7,05 (m, 1H), 6,31 (d, 1H), 5,21 (s, 1H), 4,20 (m, 2H), 4,09 (m, 1H),
3,21 (t, 2H), 2,66 (m, 2H), 1,20 (d, 6H).

103 08,09 (d, 1H), 7,32 (m, 3H), 7,06 (m, 1H), 6,39 (d, 1H), 5,68 (s, 1H), 4,21 (m, 2H), 3,24 (t, 1H), 2,73
(m, 2H), 2,66 (m, 2H), 0,75 (m, 2H), 0,52 (m, 2H).

109 0 8,03 (d, 1H), 7,50 (m, 2H), 7,11 (m, 2H), 6,29 (d, 1H), 5,36 (s, 1H), 5,26 (s, 2H), 4,27 (m, 2H),
4,16 (m, 2H), 2,77 (m, 1H), 0,83 (m, 2H), 0,58 (m, 2H).

113 0 8,02 (d, 1H), 7,46 (m, 2H), 7,07 (m, 2H), 6,25 (d, 1H), 5,59 (s, 2H), 5,34 (d, 1H), 4,10 (m, 4H),
3,71 (m, 1H), 3,58 (m, 1H), 3,28 (m, 2H), 1,25 (m, 3H).

114 08,04 (d, 1H), 7,45 (m, 2H), 7,10 (m, 2H), 6,16 (d, 1H), 5,02 (d, 1H), 4,89(s, 2H), 4,86 (m, 2H), 4,11
(m, 1H), 3,59 (m, 2H), 1,28 (d, 6H).

115 6 7,67 (d, 1H), 7,39 (m, 2H), 7,05 (m, 2H), 6,19 (d, 1H), 4,88 (m, 2H), 4,69 (s, 2H), 4,21 (m, 1H),
3,60 (d, 2H), 1,37 (d, 6H).

128 0 8,60 (s ancho, 1H), 7,78 (s ancho, 1H), 7,39 (s ancho, 2H), 7,19 (s ancho, 2H), 6,35 (s ancho,
1H), 5,20 (s ancho, 2H), 4,28 (m, 5H), 1,39 (s ancho, 6H).

130 0 8,02 (d, 1H), 7,47 (m, 2H), 7,10 (m, 2H), 6,20 (m, 1H), 5,16 (m, 2H), 4,97 (d, 1H), 432 (m, 1H),
4,26 (m, 1H), 4,17 (m, 2H), 3,99 (m, 1H), 2,24 (m, 3H), 1,30 (d, 6H).

131 0 8,08 (d, 1H), 7,49 (m, 2H), 7,05 (m, 2H), 6,30 (d, 1H), 5,29 (m, 2H), 3,49 (m, 2H), 3,28 (m, 2H),
2,77 (m, 1H), 1,98 (m, 2H), 0,79 (m, 2H), 0,56 (m, 2H).

132 6 8,01 (d, 1H), 7,47 (m, 2H), 7,05 (m, 2H), 6,28 (d, 1H), 5,27 (s, 1H), 5,08 (m, 1H), 4,10 (m, 1H),
3,75 (m, 1H), 3,62 (m, 1H), 3,49 (m, 2H), 3,20 (m, 2H), 2,00 (m, 2H), 1,26 (m, 3H).

134 0 8,13 (d, 1H), 7,51 (m, 2H), 7,09 (m, 2H), 6,31 (d, 1H), 5,30 (s, 1H), 4,02 (m, 2H), 3,29 (s, 2H),
2,78 (m, 1H), 2,27 (s, 3H), 2,07 (m, 2H), 0,81 (m, 2H), 0,58 (m, 2H).

135 0 8,13 (d, 1H), 7,51 (m, 2H), 7,09 (m, 2H), 6,1 (d, 1H), 5,30 (s, 1H), 4,02 (m, 2H), 3,29 (s, 2H), 2,78
(m, 1H), 2,27 (s, 3H), 2,07 (m, 2H), 0,81 (m, 2H), 0,58 (m, 2H).

136 0 8,02 (d, 1H), 7,48 (m, 2H), 7,04 (m, 2H), 6,22 (d, 1H), 5,25 (s, 2H), 4,86 (m, 1H), 3,49 (m, 2H),
3,23 (m, 2H), 1,99 (m, 2H), 1,24 (d, 6H).

137 0 8,07 (d, 1H), 7,49 (m, 2H), 7,05 (m, 2H), 6,28 (d, 1H), 6,03 (m, 1H), 5,29 (m, 3H), 4,01 (d, 2H),
3,39 (m, 2H), 3,24 (m, 2H), 2,78 (m, 1H), 1,95 (m, 2H), 0,80 (m, 2H), 0,56 (m, 2H).

138 0 8,00 (d, 1H), 7,48 (m, 2H), 7,10 (t, 2H), 6,19 (d, 1H), 5,10 (s, 2H), 4,98 (d, 1H), 4,27 (m, 2H), 4,19
(m, 1H), 4,02 (s ancho, 2H), 3,79 (s, 3H), 1,28 (d, 6H).

139 0 8,11 (d, 1H), 7,49(m, 2H), 7,09 (m, 2H), 6,30 (d, 1H), 4,99 (s, 1H), 4,01 (m, 4H), 3,48 (m, 2H),
3,20 (m, 2H), 2,27 (s, 3H), 2,09 (m, 2H), 1,98 (m, 2H), 1,53 (m, 2H).

141 0 9,35 (s, 1H), 8,15 (s, 1H), 7,65 (dd, 2H), 7,27 (t, 2H), 5,02 (s, 1H), 4,72 (s, 1H), 4,49 (s, 2H),
4,43(t, 2H), 4,01 (s, 2H), 3,44 (m, 1H), 1,22 (d, 3H), 1,07 (d, 3H).

142 0 8,03 (d, 1H), 7,49 (m, 2H), 7,35 (m, 3H), 6,26 (d, 1H), 4,99 (s, 1H), 4,23 (t, 2H), 3,15 (t, 2H), 2,99
(d, 3H), 2,10 (m, 2H), 1,91 (m, 2H).

143 5 8,00 (d, 1H), 7,49 (m, 2H), 7,34 (m, 3H), 6,24 (d, 1H), 4,97 (s, 1H), 4,23 (t, 2H), 3,44 (m, 2H), 3,14
(t, 2H), 2,10 (m, 2H), 1,92 (m, 2H), 1,23 (t, 3H).

147 08,53 (d, 1H), 7,18 (d, 1H), 4,13 (m, 2H), 2,72 (m, 2H), 2,05 (m, 2H), 1,85 (m, 2H), 1,35 (s, 9H).

148 08,35 (d, 1H) 7,47 (m, 2H) 7,13 (m, 2H) 6,90 (d, 1H) 4,13 (m, 2H) 3,42 (m, 2H) 2,25 (m, 2H).
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150 6 8,27 (d, 1H), 7,43 (m, 2H), 7,10 (t, 2H), 6,83 (d, 1H), 4,23 (m, 2H), 3,2 (m, 2H), 2,12 (m, 2H), 1,96
(m, 2H).

151 6 8,29 (d, 1H), 7,49 (m, 1H), 7,00 (m, 1H), 6,88 (m, 1H), 6,78 (d, 1H), 4,25 (t, 2H), 3,24 (t, 2H), 2,13
(m, 2H), 1,97 (m, 2H).

152 0 8,20 (d, 1H), 7,42 (m, 4H), 6,60 (d, 1H), 4,26 (m, 2H), 3,30 (m, 2H), 2,14 (m, 2H), 1,99 (m, 2H).

153 0 8,22 (d, 1H), 7,43 (m, 5H), 6,84 (d, 1H), 4,24 (m, 2H), 3,22 (m, 2H), 2,12 (m, 2H), 1,96 (m, 2H).

154 68,29 (d, 1H), 7,42 (m, 2H), 7,12 (m, 2H), 6,84 (d, 1H), 4,49 (m, 2H), 4,32 (s, 2H), 3,15 (m, 2H).

155 0 8,28 (d, 1H), 7,42 (m, 7H), 7,14 (m, 2H), 6,85 (d, 1H), 5,24 (s, 2H), 5,17 (s ancho, 2H), 4,29 (s
ancho, 2H), 4,05 (m, 2H).

156 0 8,22 (d, 1H), 7,30 (d, 2H), 6,97 (d, 1H), 6,73 (d, 2H), 4,22 (m, 2H), 3,20 (m, 2H), 3,00 (s, 6H), 2,10
(m, 2H), 1,94 (m, 2H).

160 0 8,48 (d, 1H), 7,37 (d, 2H), 7,12 (d, 1H), 6,96 (d, 2H), 4,23 (m, 2H), 3,86 (s, 3H), 3,32 (s, 3H), 3,25
(m, 2H), 2,12 (m, 2H), 1,96 (m, 2H).

161 6 8,53 (d, 1H), 7,40 (s, 4H), 7,09 (d, 1H), 4,24 (m, 2H), 3,31 (s, 3H), 3,25 (m, 2H), 2,12 (m, 2H),
1,97 (m, 2H).

162 6 8,50 (d, 1H), 7,32 (d, 1H), 7,20 (m, 1H), 7,07 (m, 2H), 4,24 (m, 2H), 3,32 (s, 3H), 3,26 (m, 2H),
2,30 (m, 3H), 2,12 (m, 2H), 1,97 (m, 2H).
6 8,52 (d, 1H), 7,47 (m, 2H), 7,18 (m, 2H), 7,11 (d, 1H), 5,27 (s, 2H), 4,29 (m, 2H), 4,19 (m, 2H),

163
3,34 (s, 3H).

164 6 8,55 (d, 1H), 7,52 (m, 1H), 7,44 (m, 1H), 7,27 (m, 1H), 7,14 (m, 1H), 7,06 (d, 1H), 4,27 (m, 2H),
3,29 (m, 2H), 3,23 (s, 3H), 2,14 (m, 2H), 1,99 (m, 2H).

165 6 8,20 (d, 1H), 7,95 (m, 2H), 7,68(d, 1H), 7,52 (m, 3H), 7,38 (m, 1H), 6,59 (d, 1H), 4,31 (m, 2H),
3,42 (m, 2H), 3,21 (s, 3H), 2,18 (m, 2H), 2,05 (m, 2H).

166 0 8,42 (d, 1H), 7,84 (m, 1H), 7,62 (m, 2H), 7,40 (m, 1H), 6,67 (d, 1H), 4,26 (m, 2H), 3,34 (m, 2H),
3,21 (s, 3H), 2,15 (m, 2H), 2,02 (m, 2H).

168 6 8,55(d, 1H), 7,47 (m, 1H), 7,42(m, 1H), 7,21 (d, 1H), 7,14 (m, 1H), 4,23 (m, 2H), 3,33 (s, 3H), 3,25
(m, 2H), 2,12 (m, 2H), 1,96 (m, 2H).

169 6 8,40 (m, 1H), 7,36 (m, 1H), 7,29 (m, 3H), 6,79 (d, 1H), 4,25 (m, 2H), 3,36 (m, 2H), 3,28 (s, 3H),
2,15 (m, 2H), 2,12 (m, 3H), 2,01 (m, 2H).

170 0 8,56 (d, 1H), 7,69 (d, 2H), 7,60 (d, 2H), 7,08 (d, 1H), 4,26 (t, 2H), 3,29 (s, 3H), 3,25 (t, 2H), 2,14
(m, 2H), 1,98 (m, 2H).

171 6 8,55 (d, 1H), 7,63 (s ancho, 1H), 7,19 (s ancho, 1H), 7,12 (d, 1H), 4,25 (t, 2H), 3,54 (s, 3H), 3,31
(m, 5H), 2,14 (m, 2H), 2,00 (m, 2H).

172 58,53 (d, 1H), 7,39 (m, 1H), 7,21 (m, 2H), 7,12 (m, 2H), 4,25 (t, 2H), 3,31 (s, 3H), 3,25 (t, 2H), 2,13
(m, 2H), 1,98 (m, 2H).

173 0 8,60 (d, 1H), 7,13 (d, 1H), 7,01 (m, 2H), 6,87 (m, 1H), 4,24 (t, 2H), 3,33 (s, 3H), 3,24 (t, 2H), 2,13
(m, 2H), 1,97 (m, 2H).

174 0 8,53 (d, 1H), 7,44 (m, 2H), 7,13 (t, 2H), 7,08 (d, 1H), 4,24 (t, 2H), 3,31 (s, 3H), 3,25 (t, 2H), 2,13
(m, 2H), 1,97 (m, 2H).

175 0 8,55 (d, 1H), 7,50 (s, 1H), 7,35 (m, 3H), 7,11 (d, 1H), 4,25 (t, 2H), 3,31 (s, 3H), 3,25 (t, 2H), 2,13
(m, 2H), 1,99 (m, 2H).

176 5 8,58 (d, 1H), 7,41 (d, 1H), 7,35 (d, 1H), 7,15 (m, 1H), 7,09 (d, 1H), 4,24 (t, 2H), 3,34 (s, 3H), 3,23
(t, 2H), 2,11 (m, 2H), 1,95 (m, 2H).

177 0 8,48 (d, 1H), 7,24 (m, 4H), 7,11 (d, 1H), 4,25 (t, 2H), 3,31 (s, 3H), 3,26 (t, 2H), 2,38 (s, 3H), 2,12
(m, 2H), 1,97 (m, 2H).

178 6 8,53 (d, 1H), 7,46 (m, 2H), 7,16(t, 2H), 7,10 (d, 1H), 5,61 (t, 2H), 4,17 (m, 2H), 3,46 (m, 2H), 3,33

(s, 3H).
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58,00 (d, 1H), 7,50 (m, 2H), 7,34 (m, 3H), 6,24 (d, 1H), 5,08 (s, 1H), 4,23 (t, 2H), 3,35 (m, 2H), 3,14
(t, 2H), 2,10 (m, 2H), 2,91 (m, 2H), 1,62 (M, 2H), 0,97 (t, 3H).

58,16 (d, 1H), 7,50 (m, 2H), 7,34 (m, 4H), 6,96 (m, 3H), 6,46 (d, 1H), 4,24 (t, 2H), 3,86 (s, 3H), 3,07
(t, 2H), 2,11 (m, 2H), 2,90 (m, 2H).

58,02 (d, 1H) 7,36 (s, 1H) 7,24 (m, 2 H) 7,15 (d, 1H) 6,27 (d, 1 H) 5,17 (m, 1H) 4,22 (t, 2H) 3,16 (t,
2H) 2,99 (d, 3H) 2,35 (s, 3H) 2,09 (m, 2H) 1,91 (m, 2H).

179

182

187

Los espectros de 'H RMN se informan en ppm de campo bajo el de tetrametilsilano; Los acoplamientos se
designan por (s)-singlete,
(d)-doblete, (t)-triplete, (m)-multiplete, (dd)-doblete de dobletes, (s ancho)-singlete ancho.

Ejemplos bioldgicos de lainvencién

Protocolo general para preparar suspensiones de ensayo para los Ensayos A-M: Los compuestos de ensayo se
disolvieron en primer lugar en acetona en una cantidad igual a 3% del volumen final y a continuacién se
suspendieron a la concentracién deseada (en ppm) en acetona y agua purificada (mezcla 50/50) que contenia 250
ppm del tensioactivo Trem® 014 (ésteres de alcoholes polihidroxilados). Las suspensiones de ensayo resultantes se
usaron a continuacion en los Ensayos A-M. Pulverizar una suspension de ensayo 200 ppm hasta el punto de
escurrimiento sobre las plantas de ensayo fue el equivalente a una dosis de aplicacion de 500 g/ha.

Ensayo A

La suspension de ensayo se pulverizd hasta el punto de escurrimiento sobre de plantulas de trigo. Al dia siguiente,
las plantulas se inocularon con un polvo de esporas de Erysiphe graminis f. sp. tritici (el agente causal del mildiu
pulverulento del trigo) y se incubaron en una camara de crecimiento a 20°C durante 8 dias, tiempo después del cual
se realizaron las evaluaciones de enfermedad.

Ensayo B

La suspension de ensayo se pulverizo hasta el punto de escurrimiento sobre de plantulas de trigo. Al dia siguiente,
las plantulas se inocularon con una suspension de esporas de Puccinia recondita f. sp. tritici (el agente causal de la
roya de la hoja del trigo) y se incubaron en una atmoésfera saturada a 20°C durante 24 h, y luego se trasladaron a
una camara de crecimiento a 20°C durante 7 dias, tiempo después del cual se realizaron las evualuaciones de
enfermedad.

Ensayo C

La suspension de ensayo se pulverizd hasta el punto de escurrimiento sobre de plantulas de trigo. Al dia siguiente,
las plantulas se inocularon con una suspension de esporas de Fusarium graminearum (el agente causal de la sarna
de las espigas del trigo) y se incubaron en una atmoésfera saturada a 20°C durante 72 h, y luego se trasladaron a
una camara de crecimiento a 20°C durante 5 dias, tiempo después del cual se realizaron las evualuaciones de
enfermedad.

Ensayo D

La suspension de ensayo se pulverizd hasta el punto de escurrimiento sobre de plantulas de trigo. Al dia siguiente,
las plantulas se inocularon con una suspension de esporas de Septoria nodorum (el agente causal de las manchas
del cascabillo del trigo) y se incubaron en una atmésfera saturada a 20°C durante 48 h, y luego se trasladaron a una
camara de crecimiento a 20°C durante 7 dias, tiempo después del cual se realizaron las evualuaciones de
enfermedad.

Ensayo E

La suspension de ensayo se pulverizé hasta el punto de escurrimiento sobre de plantulas de trigo. Al dia siguiente,
las plantulas se inocularon con una suspension de esporas de Septoria tritici (el agente causal de las manchas
foliares del trigo) y se incubaron en una atmdsfera saturada a 20°C durante 48 h, y luego se trasladaron a una
camara de crecimiento a 20°C durante 19 dias mas, tiempo después del cual se realizaron las evualuaciones de
enfermedad.

Ensayo F

La suspension de ensayo se pulverizd hasta el punto de escurrimiento sobre de plantulas de pepino. Al dia
siguiente, las plantulas se inocularon con una suspension de esporas de Colletotrichum orbiculare (el agente causal
de la antracnosis por Colletotrichum del pepino) y se incubaron en una atmosfera saturada a 20°C durante 24 h, y
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luego se trasladaron a una cdmara de crecimiento a 20°C durante 5 dias mas, tiempo después del cual se realizaron
las evualuaciones de enfermedad.

Ensayo G

La suspension de ensayo se pulverizé hasta el punto de escurrimiento sobre de plantulas de trigo. Al dia siguiente,
las plantulas se inocularon con una suspensién de esporas de Alternaria solani (el agente causal del tizon temprano
del tomate) y se incubaron en una atmdsfera saturada a 27°C durante 48 h, y luego se trasladaron a una camara de
crecimiento a 20°C durante 5 dias, tiempo después del cual se realizaron las evualuaciones de enfermedad.

Ensayo H

La suspensiéon de ensayo se pulverizd hasta el punto de escurrimiento sobre de plantulas de tomate. Al dia
siguiente, las plantulas se inocularon con una suspension de esporas de Botrytis cinerea (el agente causal de la
botritis del tomate) y se incubaron en una atmdésfera saturada a 20°C durante 48 h, y luego se trasladaron a una
camara de crecimiento a 24°C durante 3 dias més, tiempo después del cual se realizaron las evualuaciones de
enfermedad.

Ensayo |

La suspension de ensayo se pulverizo hasta el punto de escurrimiento sobre de plantulas de agrotis rastrera. Al dia
siguiente, las plantulas se inocularon con una suspensién de esporas de Rhizoctonia oryzae (el agente causal de las
manchas pardas del césped) y se incubaron en una atmdsfera saturada a 27°C durante 48 h, y luego se trasladaron
a una camara de crecimiento a 27°C durante 3 dias, tiempo después del cual se realizaron las evualuaciones de
enfermedad.

Ensayo J

La suspension de ensayo se pulverizd hasta el punto de escurrimiento sobre de plantulas de tomate. Al dia
siguiente, las plantulas se inocularon con una suspensién de esporas de Phytophthora infestans (el agente causal
del tizén tardio del tomate) y se incubaron en una atmésfera saturada a 20°C durante 24 h, y luego se trasladaron a
una camara de crecimiento a 20°C durante 4 dias, tiempo después del cual se realizaron las evualuaciones de
enfermedad.

Ensayo K

Se inocularon plantulas de vid con una suspension de esporas de Plasmopara viticola (el agente causal de mildiu
lanuginoso de la vid) y se incubaron en una atmoésfera saturada a 20°C durante 24 h. Después de un corto periodo
de secado, se pulverizé la suspension de ensayo hasta el punto de escurrimiento sobre las plantulas de vid y luego
se trasladaron a una camara de crecimiento a 20°C durante 6 dias, tiempo después del cual se colocaron las
unidades de ensayo de nuevo en una atmésfera saturada a 20°C durante 24 h. Después de retirarlas, se realizaron
las evaluaciones de la enfermedad.

Ensayo L

La suspension de ensayo se pulverizé hasta el punto de escurrimiento sobre de plantulas de poas. Al dia siguiente,
las plantulas se inocularon con una suspension de esporas de Pythium aphanidermatum (el agente causal del tizon
por Pythium de las poas) y se incubaron en contenedores cubiertos para proporcionar una atmésfera saturada a
27°C durante 48 h, y luego se retiraron las cubiertas y se dejaron las plantas a 27°C durante 3 dias mas, tiempo
después del cual se realizaron las evualuaciones de enfermedad.

Ensayo M

La suspension de ensayo se pulverizd hasta el punto de escurrimiento sobre de plantulas de pepino. Al dia
siguiente, las plantulas se inocularon con una suspensién de esporas de Sclerotinia sclerotiorum (el agente causal
del moho blanco del pepino) y se incubaron en una atmdsfera saturada a 24°C durante 72 h, y luego se trasladaron
a una camara de crecimiento a 24°C durante 3 dias mas, tiempo después del cual se realizaron las evualuaciones
de enfermedad.

Los resultados de los Ensayos A-M se presentan en la Tabla A. En la tabla, una puntuacién de 100 indica un control
de la enfermedad de 100 % y una puntuacién de 0 indica que no se controla la enfermedad (con respecto a los
controles). Un raya (-) indica que no hay resultados del ensayo. Todos los resultados son para una suspensién de
ensayo de 200 ppm salvo cuando van seguidos por "*" que indica 40 ppm o por "**" que indica 10 ppm.
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Tabla A
Comp. | Ensayo Ensayo Ensayo Ensayo Ensayo Ensayo Ensayo Ensayo Ensayo Ensayo Ensayo Ensayo Ensayo
ne A B C D E F G H | J K L M
1 94 100 100 98 98 96 - 91 41 100 0 100 99
2 0 98 - 98 97 85 - 92 31 47 0 100 0
3 47 91 99 0 72 0 - 0 0 0 0 0 -
4 0 92 100 60 90 8 - 55 0 0 21 0 -
5 96 100 100 97 97 99 98* 99 0 99 - 100 -
6 0 73 100 0 - 0 - 0 0 0 0 0 -
7 82 99 100 98 99 90 - 82 0 93 0 0 -
8 81 99 100 100 100 99 99* 97 62 100 - 100 -
9 52 97 99 92 0 79 - 81 0 0 0 0 -
10 90 99 99 87 - 0 - 63 0 64 0 42 -
11 93 99 100 99 98 83 - 97 44 100 0 100 -
12 97 99 100 99 100 94 - 98 64 100 0 100 -
13 98 99 100 97 - 31 - 29 77 97 0 100 -
14 95 91 100 73 99 0 - 0 0 60 0 0 -
15 86 99 100 98 - 17 - 92 0 97 0 100 -
16 20 99 99 0 - 0 - 19 0 91 0 70 -
17 64 99 100 98 - 77 - 97 0 100 86 100 -
18 96 100 100 97 - 98 - 74 0 99 0 100 -
19 26 99 100 98 - 66 - 74 0 31 0 93 -
20 78 99 100 99 - 88 - 96 0 99 0 100 -
21 96 - - 82 100 - - - - 52 - 76 -
22 50 - - 87 94 - - - - 83 - 77 -
23 99 - - 94 98 - - - - 71 - 0 -
24 97 - - 98 98 - - - - 72 - 0 -
25 96 - - 87 97 - - - - 83 - 100 -
26 91 - - 99 96 - - - - 91 - 100 -
27 96 95*% 99* 98 97 66** 95** - - 97 - 98 -
28 94 - - 92 96 - - - - 95 - 98 -
29 0 95 100 98 85 - - - - 47 - 0 -
30 0 91 92 69 93 - - - - 47 - 0 -
31 0 95 94 78 98 - - - - 80 - 99 -
32 0* 74* 0* o* - - - - - 98* - 99* -
33 0* T77* og* 94* - - - - - 95*% - 97* -
34 96 100 98 100 94 - - - - 91 - 100 -
35 0 99 99 99 100 - - - - 67 - 0 -
36 0 91 99 96 96 - - - - 90 - 99 -
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(continuacién)

Comp. | Ensayo Ensayo Ensayo Ensayo Ensayo Ensayo Ensayo Ensayo Ensayo Ensayo Ensayo Ensayo Ensayo
ne A B c D E F G H | J K L M
37 70 86 96 0 68 - - - - 95 - 93 -
38 0 94 96 64 92 - - - - 95 - 99 -
39 0 67 60 60 88 - - - - 0 - 0 -
40 0 85 84 99 98 - - - - 0 - 0 -
41 0 79 0 0 50 - - - - 0 - 91 -
42 0 85 66 0 59 - - - - 99 - 100 -
43 0 92 98 90 96 - - - - 97 - 100 -
44 91 85 99 89 100 - - - - 65 - 0 -
45 41 89 0 60 97 - - - - 76 - 85 -
46 0 74 0 0 50 - - - - 97 - 100 -
47 0 91 69 0 94 - - - - 99 - 100 -
48 0 99 99 0 99 - - - - 99 - 100 -
49 76 99 100 100 90 - - - - 100 - 99 -
50 0* 0* 92* o* - - - - - 31* - 68* -
51 81 98 100 100 100 - - - - 93 - 100 -
52 0 100 99 97 98 - - - - 95 - 100 -
53 0* 98* 99* 84* - - - - - 99* - 100* -
54 0* 98* 95* 60* - - - - - 99* - 100* -
55 o* 91* 99* 44* - - - - - 17* - 0* -
56 86* 0* 100* 99* - - - - - 93* - 100* -
57 0* 86* 0* o* - - - - - 99* - 100* -
58 0* 0* 100* 82* - - - - - 26* - 62* -
59 0* 92* 99* 94* - - - - - 71* - 67** -
60 0 74 91 64 71 - - - - 9 - 0 -
61 79 94 98 99 98 - - - - 97 - 99 -
62 78* 80* 98* 60* - - - - - 96* - 99* -
63 81 91 0 0 82 - - - - 9 - 100 -
64 0 0 0 0 0 - - - - 0 - 0 -
65 28 65 87 31 98 - - - - 43 - 99 -
66 0 88 83 0 72 - - - - 97 - 100 -
67 0 100 100 78 93 - - - - 99 - 100 -
68 0 98 99 95 93 - - - - 95 - 100 -
69 59 97 100 99 100 - - - - 97 - 100 -
70 83 0* 0* 90 84* 91 46* 29 9 53* - 98* -
71 0 0* 0* 64 33* 0 o* 0 - 9* - 97* -
72 0 94* 0* 82 47* 0 98* 77 0 99* - 100* -
73 0 85* 0* 78 84* 0 0* 0 0 17* - 98* -
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(continuacién)

Comp. | Ensayo Ensayo Ensayo Ensayo Ensayo Ensayo Ensayo Ensayo Ensayo Ensayo Ensayo Ensayo Ensayo
ne A B c D E F G H | J K L M
74 20 91* 10* 60 86* 0 0* 0 0 0* - 93* -
75 31 0* 0* 0 92* 0 0* 0 0 0* - 0* -
77 82 - 92* 49 0* 0 0* 29 0 40* - o* -
78 58 - 99* 69 60* 0 0* 0 0 17* - 0* -
79 76 - 99* 69 93* 0 0* 0 0 0* - 0* -
80 82 - o8+ 82 93* 0 68* 44 0 33+ - o* -
81 0 98 98 87 100 - - - - 99 - 95 -
82 81 91 96 60 97 - - - - 99 - 0 -
83 0 0 0 60 67 - - - - 93 - 99 -
84 60 99 100 99 - 98 - 52 16 93 0 100 -
85 0 99 100 82 - 88 - 52 16 67 0 100 -
86 0 - 0 51 - 0 - 0 0 94 0 99 -
87 0 - 99 78 - 0 - 0 0 94 0 99 -
88 0 - 100 60 - 0 - 21 0 100 0 99 -
89 21 - 100 60 - 0 - 8 0 0 0 99 -
90 96 99 100 100 - 17 - 0 0 99 0 97 -
91 74 99 100 98 - 16 - 99 0 0 0 88 -
92 94 99 100 99 - 80 - 90 0 99 0 99 -
93 0 0 99 0 - 0 - 0 0 95 0 90 -
94 82 97 100 98 - 24 - 96 16 99 0 99 -
95 68 100 100 99 - 21 - 87 0 99 0 95 -
96 0 19 96 0 62 - - - - 98 - 83 -
97 0 55 100 82 61 - - - - 96 - 100 -
98 0 74 97 82 95 - - - - 88 - 99 -
99 0 94 99 89 98 - - - - 99 - 100 -

100 0 89 99 90 92 - - - - 98 - 100 -
101 0 89 99 92 94 - - - - 57 - 91 -
102 73 92 100 97 100 - - - - 96 - 99 -
103 85 95 99 99 100 - - - - 99 - 100 -
104 0 0 55 0 88 - - - - 88 - 91 -
105 0 94 94 78 100 - - - - 73 - 0 -
106 0 94 92 69 72 - - - - 9 - 0 -
107 92 99 99 99 100 99 99* 90 80 100 - 100 -
108 43 99 98 87 99 - - - - 77 - 100 -
109 92 - 100 0 100 - - - - 99 - 100 -
110 0 95 92 60 17 - - - - 99 - 100 -
111 21 95 95 64 31 - - - - 80 - 100 -
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(continuacién)

Comp. | Ensayo Ensayo Ensayo Ensayo Ensayo Ensayo Ensayo Ensayo Ensayo Ensayo Ensayo Ensayo Ensayo

ne A B c D E F G H | J K L M
112 0 95 100 93 99 - - - - 99 - 99 -
113 0 97 99 78 91 - - - - 96 - 100 -
114 57 100 94 73 86 - - - - 100 - 100 -
115 0* 63* 0* 69* - - - - - 73* - - -
116 90 93 100 92 91 - - - - 95 - 100 -
117 86 97 99 98 98 - - - - 95 - 100 -
118 0 86 98 78 82 - - - - 80 - 99 -
119 61 76 100 99 87 - - - - 93 - 92 -
120 86 90 100 100 95 - - - - 88 - 98 -
121 0 94 99 84 93 15 89 66 - 97 - 99 -
122 0 96 99 73 80 - - - - 99 - 100 -
123 0 90 99 0 31 - - - - 91 - 100 -
124 0 86 98 60 54 - - - - 66 - 99 -
125 20 86 100 89 88 - - - - 100 - 100 -
126 0 86 99 82 70 - - - - 87 - 99 -
127 0 97 96 60 86 - - - - 100 - 99 -
128 0 96* 99* 99 94* 99 99* 89 - 100* - 100* -
129 0 98* 100* 99 81* - 95*% 84 53 95*% - 100* -
130 86 92* 0* 97 97* 0 58* 34 0 100* - 100* -
131 96 100 100 87 - 58 81 9 57 97 0 100 -
132 66 88* 0* 0 0* 0 o* 0 0 65* - 100* -
133 0 19* 42+ 0 0* 98 o* 0 0 73* - 99* -
134 91 85*% 84* 96 77 99* 9g** 53 24 90** - 100* -
135 95 61* 84* 89 90* 99 99* 70 0 70* - - -
136 0 92* T7* 97 28* 0 99* 41 0 57*% - 100* -
137 86 0* 69* 92 73* 0 99* 0 0 53* - 99* -
138 0 98* 86* 99 83* - 99* 68 0 88* - 99* -
139 73 90* 95* 99 29* - 99* 0 40 93* - 100* -
140 0 90 98 0 49 - - - - 26 - 99 -
142 95 100 97 98 100 - 0 53 - - - - -
143 96 100 99 100 100 - - - 86 - - - -
179 75 100 100 99 100 - - - 89 - - - -
180 79 99 96 98 100 - - 96 - - - - -
181 97 100 100 100 100 - 99 94 - - - - -
182 92 77 - 97 100 - - 81 - - - - -
183 - 100 99 97 100 - - 81 - - - - -
184 61 99 99 90 100 - 98 80 - - - - -
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(continuacién)

Comp. | Ensayo Ensayo Ensayo Ensayo Ensayo Ensayo Ensayo Ensayo Ensayo Ensayo Ensayo Ensayo Ensayo
ne A B c D E F G H | J K L M
185 74 97 - 99 97 - 95 99 - - - - -
186 79 99 - 99 95 - 99 99 - - - - -
187 79 99 - 92 99 - - 92 - - - - -
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REIVINDICACIONES

1. Un compuesto seleccionado de la Férmula 1, N-6xidos y sales del mismo,

en la que

Y se toma junto con los &tomos de nitrégeno y carbono enlazantes contiguos formando un anillo heterociclico no
aromatico condensado de 5 a 7 miembros, incluyendo los miembros de anillo, ademas de los atomos de
nltrogeno y carbono enlazantes contiguos, selecmonados del grupo que con5|ste en C(R )2, O, S, NR?,
C(R*)=C(R%-, - C(R%)=N-, -N=N-, C(=0), C(=S), C(=NR%), S(=0)p(=NR%) y SiR® AR

cada R” es independientemente H, halogeno ciano, h|dr0X| -CHO, -NHCHO, -N3, - N=C=0, -N=C=S, -SH, -
C(=O)NH2, -C(=O)NHCN, -C(=0)OR®, -C(=O)NHOR®, alquilo C;-Cs, alquenilo C»-Cs, alquinilo C,-Cs,
cicloalquilo C3-Cs, halocicloalquilo C3-Cs, cicloalquenilo C3 Cs, haloalquilo C;-Cs, alcoxi C1-Cs, haloalcoxi C1-Cs,
cicloalcoxi Cs-Cs, alqueniloxi C»-Cs, haloalqueniloxi Cs3-Cs, alquiniloxi C;-Cs, alquilcarbonilo C-Cs,
alquilcarboniloxi C,-Cs, haloalquilcarboniloxi C»-Cs, alcoxicarbonilalcoxi Cs-Cs, alquiltio C1-Cs, haloalquiltio C1-Cs,
cicloalquiltio C3-Cg, alquil(tiocarbonilo) C,-Cs, alquiltio(tiocarbonilo) C-Cs, alquilsulfinilo C1-Cs, haloalquilsulfinilo
C1-Cs, cicloalquilsulfinilo C3-Ce, alquilsulfonilo C;-Cs, haloalquilsulfonilo C1-Cs, cicloalquilsulfonilo Cs-Ce,
trialquilsililo Cs3-Cs, halotrialquilsililo C3-Cs, alquilamino C;1-Cs, haloalquilamino C,-Cs, cicloalquilamino Cs-Ce,
dialquilamino C»-Cs o0 halodialquilamino C3-Cs; 0

dos R? unidos a atomos de carbono de anillo adyacentes se toman juntos formando un anillo carbociclico o
heterociclico condensado de 5 a 7 miembros, opcionalmente sustituido con 1-3 sustituyentes seleccionados de
alquilo C1-C4, haloalquilo C1-Ca, alcoxi C1-C4, haloalcoxi C1-C4, halégeno, hidroxi, amino, ciano y nitro;

cada R® es independientemente H, -CN, -C(=O)NH;, -C(=O)NHCN, -CHO, -NHCHO, -C(= O)OR -
C(= O)NHORGa hidroxi, alquilo C1-Cs, alquenilo C,-Cs, alquinilo C,-Cs, cicloalquilo C3-Cg, halocicloalquilo Cs-Cs,
cicloalquenilo Cs-Cs, cicloalquilalquilo C4-Cio, alquilcicloalquilo C4-C7, alquilcicloalquilalquilo Cs-C7, haloalquilo
C1-Cs, alquilcarbonilo C,-Cs, haloalquilcarbonilo C»-Cs, cicloalquilcarbonilo Cas-C7, alcoxicarbonilo C»-Cs,
haloalcoxicarbonilo C»-Cg, cicloalcoxicarbonilo C4-C7, alcoxialquilcarbonilo Cs-Cs, alcoxialcoxicarbonilo C3-Ce,
(alquiltio)carbonilo C,-Cg, alcoxi(tiocarbonilo) C»-Cs, alquil(tiocarbonilo) C»-Cs, alquiltio(tiocarbonilo) C,-Cse,
alquilaminocarbonilo C,-Cs, cicloalquilaminocarbonilo C4-Cy, dialquilaminocarbonilo C3-Cg,
alquilamino(tiocarbonilo) C,-Cs, dialquilamino(tiocarbonilo) Cs-Cs, alcoxi(alquil)aminocarbonilo Cs-Cs, alcoxi Ci-
Cs, haloalcoxi C;-Cs, alquiltio C;-Cs, haloalquiltio C;1-Cs, cicloalquiltio Cs-Cs, alquilaminosulfonilo C;1-Cs,
trialquilsililo Cs-Cs o halotrialquilsililo C3-Cs;

cada R’ es independientemente H, ciano, amino, hidroxi, alquilo C1-Cs, cicloalquilo C3-C1o, alquilcarbonilo C»-Ce,
haloalquilcarbonilo C-Cs, alcoxi C1-Cs, fenilo o benzoilo;

cada R® y R es independientemente alquilo C;-Cs, alquenilo C,-Cs, alquinilo C,-Cs, cicloalquilo C3-Cs,
halocicloalquilo C3-Cs, cicloalquilalquilo Cs-Cio, alquilcicloalquilo C4-C, alquilcicloalquilalquilo Cs-C7, haloalquilo
C1-Cs, alcoxi C1-Cs o haloalcoxi C1-Cs;

cada R® es independientemente H, alquilo C;-Ce, haloalquilo C1-Cs, cicloalquilo C3-Cs, cicloalquilalquilo C4-Cy,
alquilcicloalquilo C4-C7 o bencilo;

cada R® es independientemente H, alquilo C1-Cs, haloalquilo C;1-Cs, cicloalquilo C3-Cs, cicloalquilalquilo C4-C7 0
alquilcicloalquilo C4-C7;

J es un anillo fenilo o heteroaromatico de 5 0 6 miembros o un sistema de anillos biciclico naftalenilo o
heteroaromatico de 8 a 10 miembros, cada anillo o S|stema de anillos opcionalmente sustituido con hasta 5
sustituyentes seleccionados independientemente de R’ en miembros de anillo atomo de carbono y R® en
miembros de anillo &tomo de nitrégeno; o

J es un anillo carbociclico o heterociclico no aromatico de 5 0 6 mlembros que opuonalmente |ncluye miembros
de anillo seleccionados del grupo que consiste en C(=0), C(=S), C(=NR ) SIR**R* y S(=0)p(=NR )q, cada anillo
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opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituyentes seleccionados independientemente de R’ en miembros de
anillo atomo de carbono y R® en miembros de anillo atomo de nitrégeno;

cada R’ es independientemente halégeno, alquilo C1-Cs, alquenilo C»-Cs, alquinilo C»-Cs, cicloalquilo C3-Cs,
halocicloalquilo C3-Cs, alquilcicloalquilo Cs-C+, haloalquilo C1-Ce, haloalquenilo C,-Cs, ciano, nitro, alcoxi C1-Cs,
haloalcoxi C1-Cs, alquiltio C1-Cs, alquilsulfinilo C1-Cs, alquilsulfonilo C1-Csg, haloalquiltio C1-Cs, haloalquilsulfinilo
C1-Cs, haloalquilsulfonilo C1-Cs; alquilamino C1-Cs, dialquilamino C»-Cs, alquilcarbonilo C,-Cs, alcoxicarbonilo
C,-Cs, alquilaminocarbonilo C,-Cs, dialquilaminocarbonilo C3-Cg 0 trialquilsililo C3-Cs;

R® es alquilo C1-Cg;
R! es -NRR®. NR-NR™R!™ -ORY, -N=CR™*R'™® o -NR'’N=CR!“R!4:

cada R® y R™® es independientemente H, alquilo C1-Cio, alquenilo C2-Cio, alquinilo C2-Cio, haloalquilo C1-Cio,
haloalquenilo C,-C19, haloalquinilo C»-C1o, alcoxialquilo C,-C1g, alcoxialcoxialquilo C3-Cio, alcoxialquenilo C3-Cio,
alcoxialquinilo C3-Cyo, dialcoxialquilo Cs-Cip, trialcoxialquilo Ca-Cio, haloalcoxialquilo C»-Cio, alcoxihaloalquilo
C»2-C1o, haloalcoxihaloalquilo C3-Cio, hidroxialquilo Ci-Cio, cianoalquilo C;-Cio, alquiltioalquilo C3-Cio,
alquilsulfinilalquilo C»-Cso, alquilaminoalquilo Cs-Ci9, haloalquilaminoalquilo Cs-Cio, cicloalquilaminoalquilo Cs-
Cio0, dialquilaminoalquilo C4-Ci0, halodialquilaminoalquilo C4-C10, cicloalquil(alquil)aminoalquilo Ce-Cio,
alquilcarbonilo  C,-Cio, haloalquilcarbonilo C»-Cig, cicloalquilcarbonilo Cs-Cio, alcoxicarbonilo C»-Cig,
haloalcoxicarbonilo C,-Cio, cicloalcoxicarbonilo C4-C1o, alcoxialquilcarbonilo Cs-Cso, alcoxialcoxicarbonilo C3-Cig,
(alquiltio)carbonilo C»-Cig, alcoxi(tiocarbonilo) C»-Cig, alquil(tiocarbonilo) C,-Cio, alquiltio(tiocarbonilo) C;-Cio,
alguilaminocarbonilo C,-Cyyo, cicloalquilaminocarbonilo C4-Cio, dialquilaminocarbonilo C3-Cio,
alguilamino(tiocarbonilo) C,-Ci1o, dialquilamino(tiocarbonilo) Cs-Cio, alquilsulfonilaminocarbonilo  C,-Cig,
haloalquilsulfonilaminocarbonilo C»-Cio, alcoxi(alquil)aminocarbonilo C3-Ci, alcoxi C1-Cio, haloalcoxi C;i-Cio,
cicloalcoxi  Cs3-Cio, alquilsulfonilo  C;-Ci09, haloalquilsulfonilo  C4-Ci0, cicloalquilsulfonilo  C3-Cio,
alquilaminosulfonilo C;-Ci, dialquilaminosulfonilo C2-C10 0 -(CR™*R™?),R™;

cada R® y R independientemente H, alquilo C;1-Cio, alquenilo C»-Cio, alquinilo C»-Cio, haloalquilo C3-Cio,

haloalquenilo C»-C1g, haloalquinilo C2-Cip, alcoxialquilo C2-Cio, alcoxialcoxialquilo Cs-Cig, alcoxialquenilo C3-Cio,
alcoxialquinilo C3-Cjq, dialcoxialquilo Cs-Cio, trialcoxialquilo Cs-C1o, haloalcoxialquilo C»-Cio, alcoxihaloalquilo Co-
Ci0, haloalcoxihaloalquilo C,-Cio, hidroxialquilo C;-Cio, cianoalquilo C,-Cio, alquiltioalquilo C»-Cio,
alquilsulfinilalquilo C,-C1o, alquilaminoalquilo C3-Cip, haloalquilaminoalquilo C3-Cio, cicloalquilaminoalquilo Cs-
Cio0, dialquilaminoalquilo C4-Cy0, halodialquilaminoalquilo C4-Ci0, cicloalquil(alquil)aminoalquilo Ce-Cio,
alquilcarbonilo  C»-Ci, haloalquilcarbonilo C»-Cig, cicloalquilcarbonilo Cs-Cio, alcoxicarbonilo Cy-Cig,
haloalcoxicarbonilo C»-C1p, cicloalcoxicarbonilo C4-Co, alcoxialquilcarbonilo C3-Cio, alcoxialcoxicarbonilo C3-Cjo,
(alquiltio)carbonilo C»-Ci, alcoxi(tiocarbonilo) C»-Cio, alquil(tiocarbonilo) C,-Cyo, alquiltio(tiocarbonilo) C,-Cio,
alquilaminocarbonilo C2-Cp, cicloalquilaminocarbonilo C4-Cap, dialquilaminocarbonilo C3-Cip,
alquilamino(tiocarbonilo) C,-Cy0, dialquilamino(tiocarbonilo) Cs3-Cio, alquilsulfonilaminocarbonilo  C»-Cio,
haloalquilsulfonilaminocarbonilo  C»-Ci10,  alcoxi(alquil)aminocarbonilo  C3-Cio,  alquilsulfonilo  C;1-Cio,
haloalquilsulfonilo C1-Ciyo, cicloalquilsulfonilo Cs-Cio, alquilaminosulfonilo C1-Cio, dialquilaminosulfonilo C»-Cig0 -
(CR15aR15b)mR16; o

cada pareja de R*y R®, o pareja de R™* y R se toma independientemente junto con el nitrégeno al que esta
unida formando un anillo de 3 a 6 miembros que contiene miembros de anillo seleccionados de carbono y
heteroatomos, incluyendo dicho anillo opcionalmente miembros de anillo seleccionados del grupo que consiste
en NR®, C(=0), C(=S), C(=NR%, SiR®R™ y S(=0),(=NR"),, y opcionalmente sustituido en los miembros de anillo
carbono con 1 a 4 sustituyentes seleccionados del grupo que consiste en haldégeno, -CN, alquilo C;-C- y alcoxi
Ci-Cy;

RY% esH, alquilo C1-Cio, alquenilo C,-Cg, alquinilo C»-Cip, haloalquilo C1-C10, haloalquenilo C,-C10, haloalquinilo
C,-Cio, alcoxialquilo C»-Cip, alcoxialcoxialquilo Cs3-Cig, alcoxialquenilo Cs-Cip, alcoxialquinilo Csz-Cio,
dialcoxialquilo  C3-Cio, trialcoxialquilo Cs-Ci0, haloalcoxialquilo C»-Cip, alcoxihaloalquilo  C»-Cio,
haloalcoxihaloalquilo C»-C1p, hidroxialquilo C»-Cio, cianoalquilo C,-Cig, alquiltioalquilo C2-Cio, alquilsulfinilalquilo
C2-Cio, alquilaminoalquilo  C3-Ci9, haloalquilaminoalquilo  C3-Ci0, cicloalquilaminoalquilo  Cs-Cio,
dialquilaminoalquilo Cs-Ci0, halodialguilaminoalquilo C4-Cio, cicloalquil(alquil)aminoalquilo Ce-C1o, alquilcarbonilo
C»-C1o, haloalquilcarbonilo C»-C1o, cicloalquilcarbonilo C4-Co, alcoxicarbonilo C,-Cio, haloalcoxicarbonilo C>-Cio,
cicloalcoxicarbonilo Cs-Cio, alcoxialquilcarbonilo C3-Cio, alcoxialcoxicarbonilo C3-Cio, (alquiltio)carbonilo C»-Cio,
alcoxi(tiocarbonilo) C»-Cio, alquil(tiocarbonilo) C,-C1q, alquiltio(tiocarbonilo) C,-C1o, alquilaminocarbonilo C»-Cio,
cicloalquilaminocarbonilo  C4-Ci9,  dialquilaminocarbonilo  C3-Cip,  alquilamino(tiocarbonilo)  C»-Cio,
dialquilamino(tiocarbonilo) Cs-Cio, alquilsulfonilaminocarbonilo C,-Cio, haloalquilsulfonilaminocarbonilo C,-Cig,
alcoxi(alquil)aminocarbonilo C3-Cio 0 -(CR™*R™),R*®;

15 15b
a y R

cadaR es independientemente H, hal6geno, alquilo C1-Cs, haloalquilo C;-Cs 0 alcoxi C1-Cs; 0

una pareja geminal de R™® y R™" se toma junto con el atomo de carbono al que esta unida formando -C(=0)- o
un anillo cicloalquilo C3-Cs 0 halocicloalquilo Cs-Cs; 0
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R y R™ unidos a atomos de carbono adyacentes se toman junto con los atomos de carbono a los que estan
unidos formando un anillo cicloalquilo C3-Cs 0 halocicloalquilo C3-Cs;

cada R'® es independientemente fenilo, cicloalquilo C3-Cg, cicloalquenilo Cs-Cs, cicloalcoxi Cs-Csg,
cicloalqueniloxi C3-Cg, anillo heteroaromatico de 5 o 6 miembros o sistema de anillos biciclico naftalenilo o
heteroaromatico de 8, 9 o 10 miembros; o un anillo no aromatico heterociclico de 5 o 6 miembros, que
opcionalmente incluye miembros de anillo seleccionados del grupo que consiste en C(=0), C(=S), C(=NR4),
SiR%*R™ y S(:O)p(:NR4)q: cada anillo o sistema de anillos opcionalmente sustituido con hasta 5 sustituyentes
seleccionados independientemente de R* en miembros de anillo atomo de carbono y R® en miembros de anillo
atomo de nitrégeno; con la condicién de que cuando R*? es -(CR™*R™"),R*® y m es 0, entonces R*® es distinto
de cicloalcoxi C3-Cg o cicloalqueniloxi C3-Cs;

cada R' es independientemente halégeno, alquilo C1-Cs, alquenilo C,-Cg, alquinilo C,-Cs, cicloalquilo Cs-Cs,
alquilcicloalquilo C4-C1o, halocicloalquilo Cs-Cs, haloalquilo C1-Cs, haloalquenilo C,-Cg, ciano, nitro, alcoxi C1-Cs,
cicloalcoxi Cs-Cg, halocicloalcoxi Cs-Cs, haloalcoxi C1-Cs, alquiltio C1-Cs, alquilsulfinilo C1-Cs, alquilsulfonilo C;-
Cs, haloalquiltio C1-Cs, haloalquilsulfinilo C1-Cs, haloalquilsulfonilo C1-Cs, alquilamino C1-Cg, dialquilamino C»-Cs,
alquilcarbonilo C-Cg, alcoxicarbonilo C,-Cs, alquilaminocarbonilo C,-Cs, dialquilaminocarbonilo Cs-Cs,
trialquilsililo C3-Cs, fenilo, naftalenilo o un anillo heteroaromatico de 5 o 6 miembros;

cada m es independientemente 0, 1 o0 2;

cada R es independientemente H, alquilo Ci:-Cs, alquenilo C;-Cs, alquinilo C»-Cs, cicloalquilo C3-Cs,
halocicloalquilo C3-Cg, haloalquilo C;-Cs, haloalquenilo C;-Cs, haloalquinilo C»-Cs, alcoxialquilo C-Cs,
alquilcarbonilo C»-Cs o alcoxi C1-Cs;

cada R™ y R™ es independientemente H, -CN, -C(=0)OR™, alquilo C1-Cs, alquenilo C,-Cs, alquinilo C,-Cs,
cicloalquilo C3-Cs, halocicloalquilo C3-Cs, cicloalquenilo Cs-Csg, cicloalquilalquilo Cs-Cio, alquilcicloalquilo Cs-Cio,
alquilcicloalquilalquilo  Cs-Cio, alquilamino  C3-Ce, dialquilamino  C,-Cs,  alquilaminoalquilo  C,-Cs,
haloalquilaminoalquilo C-Cs, cicloalquilaminoalquilo C4-Cs, dialquilaminoalquilo C3-Cs, halodialquilaminoalquilo
C3-Cs, cicloalquil(alquil)aminoalquilo Cs-C1o, alcoxi C1-Cg, haloalcoxi C;1-Cs, cicloalcoxi C3-Cio, alquiltio C1-Cio,
haloalquiltio C1-Cio, cicloalquiltio C3-Cio, trialquilsililo Cs-Cio 0 halotrialquilsililo Cs-Ci0; 0 un anillo fenilo o
heteroaromético de 5 o 6 miembros, un sistema de anillos biciclico heteroaromatico de 8, 9 o 10 miembros, o un
anillo no aroméatico heterociclico de 5 o 6 miembros que opcionalmente incluye miembros de anillo
seleccionados del grupo que consiste en NR®, C(=0), C(=S), C(=NR*), SiR*R® y S(=0),(=NR*),, cada anillo o
sistema de anillos opcionalmente sustituido en miembros de anillo carbono con 1 a 5 sustituyentes
seleccionados del grupo que consiste en alquilo C;-Cs, halégeno, -CN y alcoxi C1-Cs; 0

R y R se toman junto con el carbono al que estan unidos formando un anillo de 3 a 6 miembros, incluyendo
dicho anillo ogcionalmente miembros de anillo seleccionados del grupo que consiste en NR?, C(=0), C(=9),
C(:NR4), SIR™R* o S(=O)p(:NR4)q y opcionalmente sustituidos en miembros de anillo carbono con 1 a 4
sustituyentes seleccionados del grupo que consiste en alquilo C1-C, haldgeno, - CN y alcoxi C1-Cy;

cada Ry R™ es independientemente H, -CN, -C(=0)OR™, alquilo C1-Cs, alquenilo C2-Cs, alquinilo C,-Cs,
cicloalquilo C3-Cs, halocicloalquilo C3-Cg, cicloalquenilo Cs-Csg, cicloalquilalquilo Ca-Cio, alquilcicloalquilo Cs-Cio,
alquilcicloalquilalquilo  Cs-Cio, alquilamino  C3-Ce, dialquilamino  C,-Cs,  alquilaminoalquilo  C,-Cs,
haloalquilaminoalquilo C»-Cs, cicloalquilaminoalquilo C4-Cs, dialquilaminoalquilo C3-Cs, halodialquilaminoalquilo
C3-Cs, cicloalquil(alquil)aminoalquilo Cs-Cio, alcoxi C1-Ce, haloalcoxi C1-Cs, cicloalcoxi C3-Cig, alquiltio C1-Cio,
haloalquiltio C1-Cip, cicloalquiltio C3-Cqo, trialquilsililo Cs-Cio 0 halotrialquilsililo Cs-Ci0; 0 un anillo fenilo o
heteroaromético de 5 o 6 miembros, un sistema de anillos biciclico heteroaromatico de 8, 9 o 10 miembros, o un
anillo no aromatico heterociclico de 5 o 6 miembros, que opcionalmente incluye miembros de anillo
seleccionados del grupo que consiste en NR®, C(=0), C(=S), C(=NR*), SIR**R*® 0 S(=0)y(=NR*),, cada anillo o
sistema de anillos opcionalmente sustituido en miembros de anillo carbono con 1 a 5 sustituyentes
seleccionados del grupo que consiste en alquilo C;-Cs, halégeno, -CN y alcoxi C1-Cs; 0

Ry R™ se toman junto con el carbono al que estan unidos formando un anillo de 3 a 6 miembros, incluyendo
dicho anillo oEcionaImente miembros de anillo seleccionados del grupo que consiste en NR?, C(=0), C(=9),
C(:NR4), SiR**R* o S(=O)p(:NR‘°’)q y opcionalmente sustituido en los miembros de anillo carbono con 1 a 4
sustituyentes seleccionados del grupo que consiste en alquilo C1-C, halégeno, - CN y alcoxi C1-Cy;

p y g son independientemente 0, 1 0 2, en cada caso de S(:O)p(:NR4)q, con la condicién de que la suma de py
ges0,102;y

cada R es independientemente alquilo C1-Cs, haloalquilo C1-Cs, cicloalquilo Cs-Cs, cicloalquilalquilo C4-C7 o
alquilcicloalquilo C4-Cs.

2. Un compuesto de la reivindicacién 1 en el que
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Y se toma junto con los atomos de nitrégeno y carbono enlazantes contiguos formando un anillo heterociclico no
aromatico condensado de 5 a 7 miembros, incluyendo los miembros de anlllo ademas de los atomos de
nitrégeno y carbono enlazantes seleccionados del grupo que consiste en C(R )2, 0, S, NR?, C(R )= C(R )-,
C(=0), C(=S), y S(=0)p(=NR");;

cada R% es independientemente H, halégeno, ciano, hidroxi, -CHO, alquilo C;-C3 o alcoxi C;-Cs;

R® es independientemente H, -CN, -C(=0)NH,, -C(=O)NHCN, -CHO, -C(=0)OR?®, -C(=O)NHOR®?, alquilo C;1-Cs,
alquilcarbonilo C»-C4, haloalquilcarbonilo C»-C4, alcoxicarbonilo C2-C4 0 haloalcoxicarbonilo C2-Cy;

J es un anillo fenilo o heteroaromatico de 5 o 6 miembros, un sistema de anillos naftalenilo, o un anillo
carbociclico o heterociclico no aromatico de 5 o 6 miembros, que opcionalmente incluye miembros de anillo
seleccionados del grupo que consiste en C(=0) o C(=S), cada anillo o S|stema de anillos opcionalmente
sustituido con 1 a 5 sustituyentes seleccionados independientemente de R’ en miembros de anillo atomo de
carbono y R® en miembros de anillo atomo de nitrégeno;

cada R’ es independientemente halégeno, alquilo C1-C3 0 alcoxi C1-Cs;

R" es -NR¥R®, -NR'’-NR™?R'"* 0 -OR™;
cada R*®y R™ es independientemente H, alquilo C1-Cio, alquenllo C2-Cyo, alquinilo C2-Cyo, haloalquilo C1-Cio,
alcoxialquilo C2-C1o, hidroxialquilo C1-C1o 0 -(CR**R**")nR"®;

cadalSR 1¥b R » es independientemente H, alquilo C1-Cio, alquenilo Co-Cio, alquinilo Cz-Cio, haloalquilo C1-Cio 0
-(CR™R

R es H, alquilo Ci-Cio, alquenilo C»-Cio, alquinilo C,-Cio, haloalquilo C1-Cio, haloalquenilo C»-Cip 0 -
(CRISaRISb)leﬁ

15 15b
a y R

cadaR es independientemente H, halégeno o alquilo C1-Cs;

cada R es independientemente fenilo, cicloalquilo C3-Cg, cicloalquenilo Cs-Cs, anillo heteroaromatico de 5 0 6
miembros o sistema de anillos biciclico naftalenilo o heteroaromético de 8, 9 o 10 miembros; o un anillo no
aromatico heterociclico de 5 o 6 miembros, que opC|onaImente incluye mlembros de anillo seleccionados del
grupo que consiste en C(=0), C(=S), C(=NR ) SiR**R* y S(=0)p(=NR )q, cada anillo o S|stema de anillos
opcionalmente sustituido con hasta 3 sustituyentes seleccionados independientemente de R’ en miembros de
anillo atomo de carbono y R® en miembros de anillo atomo de nitrogeno;

mes0o01;

cada RY es independientemente halégeno, alquilo C1-Cg, alquenilo C,-Cs, alquinilo C»-Ce, cicloalquilo Cs-Ce,
alquilcicloalquilo Cs-C1o, halocicloalquilo C3-Cs, haloalquilo C1-Cs 0 ciano; o fenilo o anillo heteroaromético de 5 o
6 miembros; y

RYesH, alquilo C1-Cs 0 haloalquilo C1-Cs.

3. Un compuesto de la reivindicacion 2 en el que

Y se toma junto con los atomos de nitrégeno y carbono enlazantes contiguos (que estan identificados con "1" y
"5" respectivamente) formando un anillo heterociclico no aromatico condensado de 5 a 7 miembros, incluyendo
los miembros de anillo, ademas de los atomos de nitrégeno y carbono enlazantes contiguos, seleccionados del
grupo que consiste en C(R )2,0,Sy NR?;

R® es independientemente H, -C(=O)NH,, -CHO, -C(=O)OR® -C(=O)NHOR®, alquilcarbonilo C»-Cs 0
alcoxicarbonilo C»-Cs;

J es un anillo fenilo o heteroaromatico de 5 o 6 mlembros cada anillo opcionalmente sustituido con hasta 2
sustituyentes seleccionados independientemente de R’ en miembros de anillo atomo de carbono y R® en
miembros de anillo &tomo de nitrégeno;

cadaR’ es independientemente halégeno o alquilo C1-Cs;

R! es -NR%R® o -NR-NR?R1?P:

cada R® y R"® es independientemente alquilo Ci-Cs, alcoxialquilo C»-Ce, hidroxialquilo C1-Cs 0 -
15a15b: 16,

(CR™R™)mR™;

cada R® y R™" es independientemente H, alquilo C1-Cao, haloalquilo C1-C1o 0 -(CR™*R*"),R*®:;

m es 0O;
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cada R es independientemente cicloalquilo C3-Cg o fenilo, cada uno opcionalmente sustituido con hasta 2

sustituyentes seleccionados independientemente de RY:
R'" es halégeno, alquilo C1-Cs 0 ciano; y
R'® es H o metilo.

4. Un compuesto de la reivindicacion 3 en el que

R? es H;

J es un anillo fenilo o tiofeno opcionalmente sustituido con hasta 2 sustituyentes seleccionados

independientemente de R’;

cadaR’ es independientemente F o CHg;

R" es -NR¥R";

R* es independientemente isopropilo o ciclopropilo; y
R% es independientemente H.

5. Un compuesto de la reivindicacion 4 en el que

Y se toma junto con los atomos de nitrégeno y carbono enlazantes contiguos formando un anillo heterociclico no

aromatico condensado de 5 a 7 miembros, incluyendo los miembros de anillo, ademas de los atomos
nitrégeno y carbono enlazantes, seleccionados del grupo que consiste en C(R%),y O; y

J es un anillo fenilo o tiofeno opcionalmente sustituido con hasta 1 sustituyente seleccionado de F y CHs.
6. El compuesto de la reivindicacion 1 que se selecciona del grupo:
4-[2-(4-fluorofenil)-4,5,6,7-tetrahidropirazolo[1,5-a]piridin-3-il]-N-(1-metiletil)-2-pirimidinamina,
N-ciclopropil-4-[2-(4-fluorofenil)-6,7-dihidro-4H-pirazolo[5,1-c][1,4]oxazin-3-il]-2-pirimidinamina,
4-[2-(4-fluorofenil)-6,7-dihidro-4H-pirazolo[5,1-c][1,4]oxazin-3-il]-N-(1-metiletil)-2-pirimidinamina,
2-[[4-[2-(4-fluorofenil)-6,7-dihidro-4H-pirazolo[5,1-c][1,4]oxazin-3-il]-2-pirimidinilJamino]-1-propanol,
2-[[4-[2-(4-fluorofenil)-4,5,6,7-tetrahidropirazolo[5,1-a]piridin-3-il]-2-pirimidiniljJamino]-1-propanol,
N-ciclopropil-4-[2-(4-fluorofenil)-4,5,6,7-tetrahidropirazolo[1,5-a]piridin-3-il]-2-pirimidinamina,
N-(1-metiletil)-4-(4,5,6,7-tetrahidro-2-fenilpirazolo[1,5-a]piridin-3-il)-2-pirimidinamina,
N-ciclopropil-4-(4,5,6,7-tetrahidro-2-fenilpirazolo[1,5-a]piridin-3-il)-2-pirimidinamina,
(2S)-2-[[4-(4,5,6,7-tetrahidro-2-fenilpirazolo[1,5-a]piridin-3-il)-2-pirimidinillamino]-1-propanol,
4-(6,7-dihidro-2-fenil-4H-pirazolo[5,1-c][1,4]oxazin-3-il)-N-(1-metiletil)-2-pirimidinamina,
N-ciclopropil-4-(6,7-dihidro-2-fenil-4H-pirazolo[5,1-c][1,4]oxazin-3-il)-2-pirimidinamina,
N-ciclopropil-4-[6,7-dihidro-2-(3-tienil)-4H-pirazolo[5,1-c][1,4]oxazin-3-il]-2-pirimidinamina,

7. Un procedimiento para la preparacion de un compuesto de Formula 1, N-6xidos y sales del mismo,
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en la que

Y se toma junto con los atomos de nitrégeno y carbono enlazantes contiguos formando un anillo heterociclico no
aromatico condensado de 5 a 7 miembros, incluyendo los miembros de anillo, ademas de los atomos de
nltrogeno y carbono enlazantes contiguos, selecmonados del grupo que con5|ste en C(R )2, O, S, NR?,
C(R®)=C(R%-, - C(R%)=N-, -N=N-, C(=0), C(=S), C(=NR%), S(=0)p(=NR%q y SiR® AR

cada R’ es independientemente H, halogeno ciano, hidroxi, -CHO, -NHCHO, -N3, - N=C=0, -N=C=S, -SH, -
C(=O)NH2, -C(=O)NHCN, -C(= O)OR -C(= O)NHORGal alquilo C;-Cs, alquenilo C2-Cs, alquinilo C,-Cs,
cicloalquilo C3-Cs, halocicloalquilo C3-Cs, cicloalquenilo C3-Cg, haloalquilo C1-Cs, alcoxi C1-Cs, haloalcoxi C1-Cs,
cicloalcoxi Cs3-Cs, alqueniloxi C»-Cs, haloalqueniloxi C3-Cs, alquiniloxi C»-Cs, alquilcarbonilo C,-Cs,
alquilcarboniloxi C,-Cs, haloalquilcarboniloxi C»-Cs, alcoxicarbonilalcoxi Cs3-Cs, alquiltio C1-Cs, haloalquiltio C1-Cs,
cicloalquiltio C3-Ce, alquil(tiocarbonilo) C»-Cs, alquiltio(tiocarbonilo) C»-Cs, alquilsulfinilo C1-Cs, haloalquilsulfinilo
C1-Cs, cicloalquilsulfinilo C3-Cg, alquilsulfonilo C;-Cs, haloalquilsulfonilo C1-Cs, cicloalquilsulfonilo Cs-Ce,
trialquilsililo Cs3-Cs, halotrialquilsililo C3-Cs, alquilamino C;1-Cs, haloalquilamino C,-Cs, cicloalquilamino Cs-Cs,
dialquilamino C»-Cs o0 halodialquilamino C3-Cs; 0

dos R? unidos a atomos de carbono de anillo adyacentes se toman juntos formando un anillo carbociclico o
heterociclico condensado de 5 a 7 miembros, opcionalmente sustituido con 1-3 sustituyentes seleccionados de
alquilo C1-C4, haloalquilo C1-Ca, alcoxi C1-C4, haloalcoxi C1-C4, halégeno, hidroxi, amino, ciano y nitro;

cada R® es independientemente H, -CN, -C(=O)NH2, -C(=O)NHCN, -CHO, -NHCHO, -C(=O)OR®, -
C(=O)NHOR®, hidroxi, alquilo C31-Cs, alquenilo C»-Cs, alquinilo C2-Cs, cicloalquilo Cs-Cs, halocicloalquilo Cs-Cs,
cicloalquenilo Cs-Cs, cicloalquilalquilo C4-Cio, alquilcicloalquilo C4-C7, alquilcicloalquilalquilo Cs-C7, haloalquilo
C1-Cs, alquilcarbonilo C,-Cs, haloalquilcarbonilo C»-Cs, cicloalquilcarbonilo Cas-C7, alcoxicarbonilo C,-Ce,
haloalcoxicarbonilo C»-Cg, cicloalcoxicarbonilo C4-C7, alcoxialquilcarbonilo Cs-Cs, alcoxialcoxicarbonilo C3-Ce,
(alquiltio)carbonilo C,-Cg, alcoxi(tiocarbonilo) C»-Cs, alquil(tiocarbonilo) C»-Cs, alquiltio(tiocarbonilo) C»-Ce,
alguilaminocarbonilo C,-Ce, cicloalquilaminocarbonilo C4-Co, dialquilaminocarbonilo C3-Cs,
alquilamino(tiocarbonilo) C»-Cs, dialquilamino(tiocarbonilo) C3-Cs, alcoxi(alquillaminocarbonilo C3-Cs, alcoxi C;-
Cs, haloalcoxi C;-Cs, alquiltio C1-Cs, haloalquiltio C1-Cs, cicloalquiltio Cs3-Cg, alquilaminosulfonilo C;-Cs,
trialquilsililo Cs-Cs o halotrialquilsililo C3-Cs;

cada R’ es independientemente H, ciano, amino, hidroxi, alquilo C1-Cs, cicloalquilo C3-C1o, alquilcarbonilo C-Ce,
haloalquilcarbonilo C»-Cs, alcoxi C1-Cs, fenilo o benzoilo;

cada R® y R es independientemente alquilo C;-Cs, alquenilo C,-Cs, alquinilo C,-Cs, cicloalquilo C3-Cs,
halocicloalquilo C3-Cs, cicloalquilalquilo Cs-Cio, alquilcicloalquilo C4-C, alquilcicloalquilalquilo Cs-C7, haloalquilo
C1-Cs, alcoxi C;-Cs o haloalcoxi C1-Cs;

cada R® es independientemente H, alquilo C;-Ce, haloalquilo C1-Cs, cicloalquilo C3-Cg, cicloalquilalquilo C4-Cy,
alquilcicloalquilo C4-C7 o bencilo;

cada R® es independientemente alquilo C1-Cs, haloalquilo C1-Cs, cicloalquilo Cs-Cs, cicloalquilalquilo C4-C7 o
alquilcicloalquilo C4-C7;

J es un anillo fenilo o heteroaromético de 5 o0 6 miembros o un sistema de anillos biciclico naftalenilo o
heteroaroméatico de 8 a 10 miembros, cada anillo o S|stema de anillos opcionalmente sustituido con hasta 5
sustituyentes seleccionados independientemente de R’ en miembros de anillo atomo de carbono y R® en
miembros de anillo &tomo de nitrégeno; o

J es un anillo carbociclico o heterociclico no aromatico de 5 0 6 mlembros que opuonalmente |ncluye miembros
de anillo seleccionados del grupo que consiste en C(=0), C(=S), C(=NR ) SiR**R y S(=O0)p(=NR )q, cada anillo
opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituyentes seleccionados independientemente de R’ en miembros de
anillo atomo de carbono y R® en miembros de anillo atomo de nitrégeno;

cada R’ es independientemente haldgeno, alquilo C1-Ce, alquenilo C»-Cs, alquinilo C»-Cs, cicloalquilo C3-Ce,
halocicloalquilo C3-Cs, alquilcicloalquilo Cs-C+, haloalquilo C1-Cg, haloalquenilo C»-Cs, ciano, nitro, alcoxi C1-Cs,
haloalcoxi C1-Cs, alquiltio C1-Cs, alquilsulfinilo C1-Cs, alquilsulfonilo C1-Cs, haloalquiltio C1-Cs, haloalquilsulfinilo
C1-Cs, haloalquilsulfonilo C1-Cs, alquilamino C1-Cs, dialquilamino C31-Cs, alquilcarbonilo C»-Cs, alcoxicarbonilo
C,-Cs, alquilaminocarbonilo C,-Cs, dialquilaminocarbonilo C3-Cg 0 trialquilsililo Cs-Cs;

R%es alquilo C;-Cg;
Rl es H, _NRQaRQb’ -NRlO-NRllaRllb, -OR12, _N:CRl3aR13b o _NRION:CRl4aRl4b;

cada R® y R'? es independientemente H, alquilo C1-Cjo, alquenilo C,-C1o, alquinilo C»-Cso, haloalquilo C1-Cio,
haloalquenilo C,-Cig, haloalquinilo C»-Cio, alcoxialquilo C,-Cig, alcoxialcoxialquilo C3-Cig, alcoxialquenilo C3-Cio,
alcoxialquinilo C3-Cjo, dialcoxialquilo C3-Cig, trialcoxialquilo C4-C1p, haloalcoxialquilo C2-Cio, alcoxihaloalquilo Co-
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Ci0, haloalcoxihaloalquilo C,-Ci0, hidroxialquilo C;-Ci0, cianoalquilo C,-Cio, alquiltioalquilo Cz-Cio,
alquilsulfinilalquilo C2-C10, alquilaminoalquilo C3-Cio, haloalquilaminoalquilo C3-Cio, cicloalquilaminoalquilo Cs-
Cio0, dialquilaminoalquilo C4-Ci0, halodialquilaminoalquilo C4-C10, cicloalquil(alquil)aminoalquilo Ce-Cio,
alquilcarbonilo  C,-C19, haloalquilcarbonilo C»-Cio, cicloalquilcarbonilo Cas-Ci, alcoxicarbonilo C»-Cio,
haloalcoxicarbonilo C»-C1o, cicloalcoxicarbonilo C4-Cjo, alcoxialquilcarbonilo C3-Cjo, alcoxialcoxicarbonilo C3-Cio,
(alquiltio)carbonilo C»-Cio, alcoxi(tiocarbonilo) C»-Cio, alquil(tiocarbonilo) C,-Cio, alquiltio(tiocarbonilo) C,-Cio,
alquilaminocarbonilo C2-Cao, cicloalquilaminocarbonilo C4-Cao, dialquilaminocarbonilo C3-Cio,
alquilamino(tiocarbonilo) C»-Ci0, dialquilamino(tiocarbonilo) Cs3-Cio, alquilsulfonilaminocarbonilo  C»-Cio,
haloalquilsulfonilaminocarbonilo C,-Ci0, alcoxi(alquil)aminocarbonilo C3-Cio, alcoxi C;-Cio, haloalcoxi Ci-Cio,
cicloalcoxi C3-Cip, alquilsulfonilo  C;-Ci0, haloalquilsulfonilo  C;-Ci0,  cicloalquilsulfonilo  C3-Cio,
alquilaminosulfonilo C1-Cyo, dialquilaminosulfonilo C,-C1o 0 -(CR*?R™?)R™;

cada R y R’ es independientemente H, alquilo C1-Cjo, alquenilo C,-Cyo, alquinilo C»-Co, haloalquilo C1-Cio,
haloalquenilo C,-C19, haloalquinilo C»-C1o, alcoxialquilo C,-C1g, alcoxialcoxialquilo C3-Cio, alcoxialquenilo C3-Cio,
alcoxialquinilo C3-Cg, dialcoxialquilo C3-Cip, trialcoxialquilo Cs-C1o, haloalcoxialquilo C2-Cio, alcoxihaloalquilo Co-
Ci0, haloalcoxihaloalquilo C;-Ci0, hidroxialquilo C;i-Ci0, cianoalquilo C,-Cio, alquiltioalquilo C»-Cio,
alquilsulfinilalquilo C2-C1o, alquilaminoalquilo C3-Cip, haloalquilaminoalquilo C3-Cip, cicloalquilaminoalquilo Cs-
Cio, dialquilaminoalquilo Cs-Cy0, halodialquilaminoalquilo C4-Cio, cicloalquil(alquil)aminoalquilo Ces-Cio,
alquilcarbonilo  C,-Cio, haloalquilcarbonilo C»-Cig, cicloalquilcarbonilo Cs-Cio, alcoxicarbonilo C»-Cig,
haloalcoxicarbonilo C,-Ciyo, cicloalcoxicarbonilo C4-C1o, alcoxialquilcarbonilo C3-Cig, alcoxialcoxicarbonilo C3z-Cig,
(alquiltio)carbonilo C»-Cio, alcoxi(tiocarbonilo) C»-Cio, alquil(tiocarbonilo) C,-Cio, alquiltio(tiocarbonilo) C;-Cio,
alquilaminocarbonilo C2-Cao, cicloalquilaminocarbonilo C4-Cao, dialquilaminocarbonilo C3-Cio,
alguilamino(tiocarbonilo) C,-Cio, dialquilamino(tiocarbonilo) Cs-Cio, alquilsulfonilaminocarbonilo  C»-Cig,
haloalquilsulfonilaminocarbonilo  C»-Ci10,  alcoxi(alquil)aminocarbonilo  C3-Cio,  alquilsulfonilo  C1-Cio,
haloalquilsulfonilo C1-Cijo, cicloalquilsulfonilo Cs-Cio, alquilaminosulfonilo C1-Cio, dialquilaminosulfonilo C2-Cig 0 -
(CRlsaRlsb)lefi; o

cada pareja de R* y R, o pareja de R™® y R se toma independientemente junto con el nitrégeno al que esta
unida formando un anillo de 3 a 6 miembros que contiene miembros de anillo seleccionados de carbono y
heterodtomos, incluyendo dicho anillo ogncionalmente miembros de anillo seleccionados del grupo que consiste
en NR?, C(=0), C(=S), C(=NR?), SIR**R* y S(=0),(=NR"),, y opcionalmente sustituido en los miembros de anillo
carbono con 1 a 4 sustituyentes seleccionados del grupo que consiste en halégeno, -CN, alquilo C1-C; y alcoxi
C1-Cy;

R es H, alquilo C1-Cjo, alquenilo C,-Cg, alquinilo C>-C1,, haloalquilo C1-C19, haloalquenilo C,-C1q, haloalquinilo
C>-Cio, alcoxialquilo C»-Ci, alcoxialcoxialquilo Cs3-Cio, alcoxialquenilo Cs-Cio, alcoxialquinilo Csz-Cio,
dialcoxialquilo  C3-Cio, trialcoxialquilo Cs-Ci0, haloalcoxialquilo C,-Cyo, alcoxihaloalquilo  C»-Cio,
haloalcoxihaloalquilo C,-C1o, hidroxialquilo C»-Cjo, cianoalquilo C»-C1q, alquiltioalquilo C2-Cso, alquilsulfinilalquilo
C2-C1o, alquilaminoalquilo  C3-Ci0, haloalquilaminoalquilo  C3-Ci0, cicloalquilaminoalquilo  Cs-Cio,
dialquilaminoalquilo C4-C1o, halodialquilaminoalquilo C4-C1o, cicloalquil(alquil)aminoalquilo Ce-C1o, alquilcarbonilo
C»-C1o, haloalquilcarbonilo C»-Cio, cicloalquilcarbonilo C4-Co, alcoxicarbonilo C,-Cio, haloalcoxicarbonilo C»-Cio,
cicloalcoxicarbonilo Cs-Cio, alcoxialquilcarbonilo C3-Cio, alcoxialcoxicarbonilo Cs-Cio, (alquiltio)carbonilo C2-Cig,
alcoxi(tiocarbonilo) C»-Cio, alquil(tiocarbonilo) C,-C1q, alquiltio(tiocarbonilo) C,-C1q, alquilaminocarbonilo C»-Cio,
cicloalquilaminocarbonilo  Cs4-Cy9,  dialquilaminocarbonilo  Cs-Cy0,  alquilamino(tiocarbonilo)  C»-Cio,
dialquilamino(tiocarbonilo) Cs-Ci, alquilsulfonilaminocarbonilo C,-Ci9, haloalquilsulfonilaminocarbonilo C,-Cio,
alcoxi(alquiljaminocarbonilo C3-Cio 0 -(CR™*R""),R*®;

1 1
SayR 5b

cadaR es independientemente H, halégeno, alquilo C1-Cs, haloalquilo C;-Cs 0 alcoxi C1-Cs; 0

una pareja geminal de R*™®y R™ se toma junto con el atomo de carbono al que esta unida formando -C(=O)- o

un anillo cicloalquilo C3-Cs 0 halocicloalquilo C3-Cs; 0

R'%? y R™ unidos a atomos de carbono adyacentes se toman junto con los atomos de carbono a los que estan
unidos formando un anillo cicloalquilo C3-Cs 0 halocicloalquilo C3-Cs;

cada R es independientemente fenilo, cicloalquilo C3-Cg, cicloalquenilo Cs-Cs, cicloalcoxi Cs-Csg,
cicloalqueniloxi C3-Cg, anillo heteroaromatico de 5 o 6 miembros o sistema de anillos biciclico naftalenilo o
heteroaromatico de 8, 9 o 10 miembros; o un anillo no aromatico heterociclico de 5 o 6 miembros, que
opcionalmente incluye miembros de anillo seleccionados del grupo que consiste en C(=0), C(=S), C(:NR4),
SIR¥R® y S(=O)p(=NR4)q; cada anillo o sistema de anillos opcionalmente sustituido con hasta 5 sustituyentes
seleccionados independientemente de R*" en miembros de anillo atomo de carbono y R® en miembros de anillo
atomo de nitrégeno; con la condicién de que cuando R*? es -(CR™*R™"),R*® y m es 0, entonces R*® es distinto
de cicloalcoxi C3-Csg o cicloalqueniloxi C3-Cs;

cada R' es independientemente halégeno, alquilo C1-Cs, alquenilo C,-Cg, alquinilo C,-Cs, cicloalquilo Cs-Cs,

alquilcicloalquilo C4-C1o, halocicloalquilo Cs-Cs, haloalquilo C1-Cs, haloalquenilo C,-Cg, ciano, nitro, alcoxi C1-Cs,
cicloalcoxi Cs3-Cg, halocicloalcoxi Cs-Cs, haloalcoxi C1-Cs, alquiltio C1-Cs, alquilsulfinilo C1-Ce, alquilsulfonilo C;-
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Ce, haloalquiltio C1-Cs, haloalquilsulfinilo C1-Cs, haloalquilsulfonilo C1-Cs, alquilamino C;-Cg, dialquilamino C»-Cs,

alquilcarbonilo  C»-Cg,
trialquilsililo C3-Cs, fenilo, naftalenilo o un anillo heteroaromatico de 5 o 6 miembros;

alcoxicarbonilo C2-Cs,

cada m es independientemente 0, 1 0 2;

alquilaminocarbonilo C,-Cs,

dialquilaminocarbonilo C3-Cs,

cada RY es independientemente H, alquilo Ci-Cs, alquenilo C»-Cs, alquinilo C,-Cs, cicloalquilo C3-Ce,
halocicloalquilo C3-Cs,
alquilcarbonilo C»-Cs 0 alcoxi C1-Cs;

haloalquilo C;-Cs,

haloalquenilo C»-Cs,

haloalquinilo C»-Cs,

alcoxialquilo C»-Cs,

cada R™ y R™ es independientemente H, -CN, -C(=0)OR™, alquilo C1-Cs, alquenilo C2-Cs, alquinilo C,-Cs,
cicloalquilo C3-Cs, halocicloalquilo C3-Cg, cicloalquenilo Cs-Cs, cicloalquilalquilo C4-Cio, alquilcicloalquilo Cs-Cio,
alquilcicloalquilalquilo
haloalquilaminoalquilo C»-Cs, cicloalquilaminoalquilo C4-Cs, dialquilaminoalquilo C3-Cs, halodialquilaminoalquilo
C3-Cs, cicloalquil(alquil)aminoalquilo Cs-Cio, alcoxi C1-Ce, haloalcoxi C1-Cs, cicloalcoxi C3-Cig, alquiltio C1-Cio,
haloalquiltio C1-Cio, cicloalquiltio Cs-Cio, trialquilsillo Cs-Ci0 0 halotrialquilsililo Cs-Ci0; 0 un anillo fenilo o
heteroaromatico de 5 0 6 miembros, un sistema de anillos biciclico heteroaromético de 8, 9 o 10 miembros, o un
anillo no aromético heterociclico de 5 o 6 miembros que opcionalmente incluye miembros de anillo
seleccionados del grupo que consiste en NR®, C(=0), C(=S), C(=NR"), SiR®R* y S(=0),(=NR")q, cada anillo o
sistema de anillos opcionalmente sustituido en miembros de anillo carbono con 1 a 5 sustituyentes
seleccionados del grupo que consiste en alquilo C1-Cs, halégeno, -CN y alcoxi C1-Cs; 0

Cs-Cao,

alquilamino  C1-Cs,

dialquilamino

C2-Ce,

alquilaminoalquilo

C2-Cs,

R™?y R™" se toman junto con el carbono al que estan unidos formando un anillo de 3 a 6 miembros, incluyendo
dicho anillo oEcionaImente miembros de anillo seleccionados del grupo que consiste en NR?, C(=0), C(=9),

C(=NR%, SiR

sustituyentes seleccionados del grupo que consiste en alquilo C;-C, halégeno, - CN y alcoxi C1-Cy;

R o S(=0),=NR"), y opcionalmente sustituidos en miembros de anillo carbono con 1 a 4

cada Ry R es independientemente H, -CN, -C(=0)OR™, alquilo C1-Cs, alquenilo C,-Cs, alquinilo C,-Cs,
cicloalquilo C3-Cg, halocicloalquilo Cs3-Cs, cicloalquenilo Cs-Cs, cicloalquilalquilo C4-Cip, alquilcicloalquilo Cs-Cio,
alquilcicloalquilalquilo
haloalquilaminoalquilo C»-Cs, cicloalquilaminoalquilo Cs-Cs, dialquilaminoalquilo C3-Ce, halodialquilaminoalquilo
C3-Cs, cicloalquil(alquil)aminoalquilo Cs-Cyo, alcoxi C1-Ce, haloalcoxi C1-Cs, cicloalcoxi C3-Cig, alquiltio C1-Cio,
haloalquiltio C1-Cio, cicloalquiltio Cs-Cio, trialquilsillo Cs-Cio 0 halotrialquilsililo Cs-Cio; 0 un anillo fenilo o
heteroaromatico de 5 o 6 miembros, un sistema de anillos biciclico heteroaromatico de 8, 9 0 10 miembros, o un
anillo no aromatico heterociclico de 5 o 6 miembros, que opcionalmente incluye miembros de anillo
seleccionados del grupo que consiste en NR®, C(=0), C(=S), C(=NR*), SIR**R*® 0 S(=0)y(=NR"),, cada anillo o
sistema de anillos opcionalmente sustituido en miembros de anillo carbono con 1 a 5 sustituyentes
seleccionados del grupo que consiste en alquilo C1-Cs, halégeno, -CN y alcoxi C1-Cs; 0

Cs-Cao,

alquilamino  C3-Cs,

dialquilamino

C2-Ce,

alquilaminoalquilo

C2-Cs,

R y R se toman junto con el carbono al que estan unidos formando un anillo de 3 a 6 miembros, incluyendo
dicho anillo ogcionalmente miembros de anillo seleccionados del grupo que consiste en NR?, C(=0), C(=9),

o] S(=O)p(:NF23)q y opcionalmente sustituido en los miembros de anillo carbono con 1 a 4
sustituyentes seleccionados del grupo que consiste en alquilo C;1-Cp, halégeno, - CN y alcoxi C1-Cy;

C(=NR%, SiR**R*

p Y q son independientemente 0, 1 0 2, en cada caso de S(:O)p(:NR4)q, con la condicién de que la suma de py

ges0,102;y

cada R™ es independientemente alquilo C1-Cs, haloalquilo C1-Cs, cicloalquilo C3-Cs, cicloalquilalquilo C4-C7 o
alquilcicloalquilo Cs-C7,

que comprende:

poner en contacto un compuesto de Férmula 1a

con un compuesto de Férmula 2

R'H

2

1

/\N/

/zm
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0 un agente reductor:
en la que
Rla es halc')geno, -SCH3, -S(:O)CH3, -S(:O)2CH3, -OS(:O)2CH3, -OS(:O)2CF3 (o] -OS(:O)zph-p-CHs; Yy

(a) cuando R' es distinto de hidrégeno, entonces el compuesto de Férmula 1a se pone en contacto con el
compuesto de Férmula 2 en presencia de una base; y

(b) cuando R' es hidrégeno, entonces R es halégeno y el compuesto de Férmula la es pone en
contacto con el agente reductor.

8. Un compuesto seleccionado de la Férmula 1a, N-6xidos y sales del mismo,

en la que

Rla es halégeno, -SCHjs, -S(=0)CHjs, -S(=0)2CHs, -OS(=0)2CHjs, -OS(=0),CF3 0 -OS(=0),Ph-p-CHg;

Y se toma junto con los atomos de nitrégeno y carbono enlazantes contiguos formando un anillo heterociclico no
aromético condensado de 5 a 7 miembros, incluyendo los miembros de anillo, ademas de los atomos de
nltrogeno y carbono enlazantes contiguos, seIecuonados del grupo que conS|ste en C(R )2, 0, S, NR?,
C(R®=C(R%-, - C(R®=N-, -N=N-, C(=0), C(=S), C(=NR%), S(= 0)p(=NR%*q y SIR® 2R

cada R? es independientemente H, halogeno ciano, hidroxi, -CHO, -NHCHO, -N3, - N=C=0, -N=C=S, -SH, -
C(=O)NHz, -C(=O)NHCN, -C(=O)OR® - C(=O)NHOR®®, alquilo C;-Cs, alquenilo C,-Cs, alquinilo C,-Cs,
cicloalquilo Cs-Cs, halocicloalquilo C3-Cs, cicloalquenilo C3-Cg, haloalquilo C1-Cs, alcoxi C1-Cs, haloalcoxi C1-Cs,
cicloalcoxi C3-Ce, alqueniloxi C»-Cs+, haloalqueniloxi C3-Cs, alquiniloxi C,-Cs, alquilcarbonilo C»-Cs,
alquilcarboniloxi C,-Cs, haloalquilcarboniloxi C»-Cs, alcoxicarbonilalcoxi Cs-Cs, alquiltio C1-Cs, haloalquiltio C1-Cs,
cicloalquiltio C3-Ce, alquil(tiocarbonilo) C»-Cs, alquiltio(tiocarbonilo) C,-Cs, alquilsulfinilo C1-Cs, haloalquilsulfinilo
C1-Cs, cicloalquilsulfinilo C3-Ce, alquilsulfonilo C;-Cs, haloalquilsulfonilo Ci-Cs, cicloalquilsulfonilo Cs-Cs,
trialquilsililo C3-Cs, halotrialquilsililo C3-Cs, alquilamino C;-Cs, haloalquilamino C,-Cs, cicloalquilamino Cs-Cs,
dialquilamino C»-Cs o0 halodialquilamino C3-Cs; 0

dos R? unidos a atomos de carbono de anillo adyacentes se toman juntos formando un anillo carbociclico o
heterociclico condensado de 5 a 7 miembros, opcionalmente sustituido con 1-3 sustituyentes seleccionados de
alquilo C;1-C4, haloalquilo C1-C4, alcoxi C1-Ca, haloalcoxi C1-Ca, halégeno, hidroxi, amino, ciano y nitro;

cada R® es independientemente H, -CN, -C(=O)NHz, -C(=O)NHCN, -CHO, -NHCHO, -C(= O)OR -
C(=O)NHOR®, hidroxi, alquilo C31-Cs, alquenilo C»-Cs, alquinilo C2-Cs, cicloalquilo Cs-Cs, halocicloalquilo Cs-Cs,
cicloalquenilo Cs-Cs, cicloalquilalquilo C4-Cio, alquilcicloalquilo C4-C7, alquilcicloalquilalquilo Cs-C7, haloalquilo
C1-Cs, alquilcarbonilo C,-Cs, haloalquilcarbonilo C»-Cs, cicloalquilcarbonilo Cas-C7, alcoxicarbonilo C,-Cs,
haloalcoxicarbonilo C»-Cg, cicloalcoxicarbonilo C4-C7, alcoxialquilcarbonilo Cs3-Cs, alcoxialcoxicarbonilo C3-Ce,
(alquiltio)carbonilo C-Ce, alcoxi(tiocarbonilo) C,-Cs, alquil(tiocarbonilo) C»-Cs, alquiltio(tiocarbonilo) C»-Ce,
alquilaminocarbonilo C2-Ce, cicloalquilaminocarbonilo C4-Cy, dialquilaminocarbonilo C3-Cs,
alguilamino(tiocarbonilo) C,-Cs, dialquilamino(tiocarbonilo) C3-Cs, alcoxi(alquillaminocarbonilo C3-Cs, alcoxi C;-
Cs, haloalcoxi C;-Cs, alquiltio C;-Cs, haloalquiltio C1-Cs, cicloalquiltio Cs-Cs, alquilaminosulfonilo C1-Cs,
trialquilsililo C3-Cs o halotrialquilsililo C3-Cs;

cada R* es independientemente H, ciano, amino, hidroxi, alquilo C;-Cs, cicloalquilo C3-C1o, alquilcarbonilo C-Ce,
haloalquilcarbonilo C,-Cs, alcoxi C1-Cs, fenilo o benzoilo;

cada R™ y R es independientemente alquilo C;-Cs, alquenilo C,-Cs, alquinilo C,-Cs, cicloalquilo C3-Cs,

halocicloalquilo C3-Cs, cicloalquilalquilo Cs-Cio, alquilcicloalquilo C4-C, alquilcicloalquilalquilo Cs-C7, haloalquilo
C;1-Cs, alcoxi C1-Cs 0 haloalcoxi C1-Cs;
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cada R® es independientemente H, alquilo C;-Cs, haloalquilo C1-Cs, cicloalquilo C3-Cs, cicloalquilalquilo C4-Co,
alquilcicloalquilo C4-C7 o bencilo;

cada R* es independientemente alquilo C1-Cs, haloalquilo C1-Cs, cicloalquilo Cs-Cs, cicloalquilalquilo C4-C7 o
alquilcicloalquilo Cs-Cy7;

J es un anillo fenilo o heteroaromatico de 5 o 6 miembros o un sistema de anillos biciclico naftalenilo o
heteroaromatico de 8 a 10 miembros, cada anillo o sistema de anillos opcionalmente sustituido con hasta 5
sustituyentes seleccionados independientemente de R’ en miembros de anillo atomo de carbono y R® en
miembros de anillo &tomo de nitrégeno; o

J es un anillo carbociclico o heterociclico no aromatico de 5 0 6 miembros, que opcionalmente incluye miembros
de anillo seleccionados del grupo que consiste en C(=0), C(=S), C(=NR%), SiR¥R® y S(=0),(=NR*), cada anillo
opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituyentes seleccionados independientemente de R’ en miembros de
anillo &tomo de carbono y R® en miembros de anillo atomo de nitrégeno;

cada R’ es independientemente haldgeno, alquilo C1-Ce, alquenilo C»-Cs, alquinilo C»-Cs, cicloalquilo C3-Ce,
halocicloalquilo C3-Cs, alquilcicloalquilo Cs-C+, haloalquilo C1-Ce, haloalquenilo C,-Cs, ciano, nitro, alcoxi C1-Cs,
haloalcoxi C1-Cs, alquiltio C1-Cs, alquilsulfinilo C1-Cs, alquilsulfonilo C1-Csg, haloalquiltio C1-Cs, haloalquilsulfinilo
C1-Cs, haloalquilsulfonilo C1-Cg, alquilamino C;1-Cs, dialquilamino C,-Cs, alquilcarbonilo C»-Cs, alcoxicarbonilo
C,-Cs, alquilaminocarbonilo C;-Cs, dialquilaminocarbonilo Cs-Cs o trialquilsililo Cs-Cs; R® es alquilo C1-Cs; y

p y q son independientemente 0, 1 0 2, en cada caso de S(:O)p(:NRS)q, con la condicién de que la suma de py
ges0,102.

9. Un compuesto de la reivindicacion 8 en el que

R'? es halégeno o0 -S(=0),CHs.

10. Un compuesto de la reivindicacion 9 en el que

R'? es Cl 0-S(=0),CHs.

11. El compuesto de la reivindicacion 8 que se selecciona del grupo:

2-(4-fluorofenil)-4,5,6,7-tetrahidro-3-[2-(metilsulfonil)-4-pirimidinil]pirazolo[1,5-a]piridina,
3-(2-cloro-4-pirimidinil)-2-(4-fluorofenil)-4,5,6,7-tetrahidropirazolo[1,5-a]piridina,
3-(2-cloro-4-pirimidinil)-2-(4-fluorofenil)-4,5,6,7-tetrahidropirazolo[1,5-b]piridazina, y

2-(4-fluorofenil)-4,5-dihidro-3-[2-(metilsulfonil)-4-pirimidinil]-7H-pirazolo[1,5-c][1,3]oxazina.

12. Una composicion fungicida que comprende (a) un compuesto de Formula 1, N-6xidos y sales del mismo,

en la que

Y se toma junto con los atomos de nitrégeno y carbono enlazantes contiguos formando un anillo heterociclico no
aromatico condensado de 5 a 7 miembros, incluyendo los miembros de anillo, ademas de los atomos de
nitrégeno y carbono enlazantes contiguos, seleccionados del grupo que consiste en C(Rz)z, 0, S, NR?, -
C(RY)=C(R?)-, - C(R%=N-, -N=N-, C(=0), C(=S), C(=NR"), S(=0)p(=NR%)q y SIiR*R*;

cada R? es independientemente H, halégeno, ciano, hidroxi, -CHO, -NHCHO, -N3, - N=C=0, -N=C=S, -SH, -
C(=O)NH;, -C(=O)NHCN, -C(=O)OR6, -C(=O)NHOR6a, alquilo C;-Cs, alquenilo C3-Cs, alquinilo C,-Cs,
cicloalquilo Cs-Cs, halocicloalquilo C3-Cs, cicloalguenilo C3-Cg, haloalquilo C1-Cs, alcoxi C1-Cs, haloalcoxi C1-Cs,
cicloalcoxi Cs3-Cs, alqueniloxi C»-Cs, haloalqueniloxi C3-Cs, alquiniloxi C»-Cs, alquilcarbonilo C»-Cs,

109



10

15

20

25

30

35

40

45

50

55

ES 2398 677 T3

alquilcarboniloxi C,-Cs, haloalquilcarboniloxi C»-Cs, alcoxicarbonilalcoxi C3-Cs, alquiltio C1-Cs, haloalquiltio C1-Cs,
cicloalquiltio C3-Cs, alquil(tiocarbonilo) C»-Cs, alquiltio(tiocarbonilo) C»-Cs, alquilsulfinilo C1-Cs, haloalquilsulfinilo
C1-Cs, cicloalquilsulfinilo C3-Cg, alquilsulfonilo C;-Cs, haloalquilsulfonilo C1-Cs, cicloalquilsulfonilo Cs-Ce,
trialquilsililo C3-Cs, halotrialquilsililo C3-Cs, alquilamino C;-Cs, haloalquilamino C,-Cs, cicloalquilamino Cs-Cs,
dialquilamino C»-Cs o halodialquilamino C3-Cs; 0

dos R? unidos a atomos de carbono de anillo adyacentes se toman juntos formando un anillo carbociclico o
heterociclico condensado de 5 a 7 miembros, opcionalmente sustituido con 1-3 sustituyentes seleccionados de
alquilo C;-C4, haloalquilo C1-C4, alcoxi C1-C4, haloalcoxi C1-C4, halégeno, hidroxi, amino, ciano y nitro;

cada R® es independientemente H, -CN, -C(=O)NH;, -C(=O)NHCN, -CHO, -NHCHO, -C(= O)OR -
C(= O)NHORGa hidroxi, alquilo C1-Cs, alquenilo C,-Cs, alquinilo C,-Cs, cicloalquilo C3-Cs, halocicloalquilo C3-Cs,
cicloalquenilo Cs-Cs, cicloalquilalquilo C4-Cio, alquilcicloalquilo C4-C7, alquilcicloalquilalquilo Cs-C;, haloalquilo
C1-Cs, alquilcarbonilo C,-Cs, haloalquilcarbonilo C»-Cs, cicloalquilcarbonilo Cas-C7, alcoxicarbonilo C,-Ce,
haloalcoxicarbonilo C»-Cg, cicloalcoxicarbonilo C4-C7, alcoxialquilcarbonilo Cs-Cs, alcoxialcoxicarbonilo C3-Ce,
(alquiltio)carbonilo C,-Ce, alcoxi(tiocarbonilo) C»-Cs, alquil(tiocarbonilo) C»-Cs, alquiltio(tiocarbonilo) C;-Cse,
alquilaminocarbonilo C2-Ce, cicloalquilaminocarbonilo C4-Cy, dialquilaminocarbonilo C3-Ce,
algquilamino(tiocarbonilo) C»-Cs, dialquilamino(tiocarbonilo) C3-Cs, alcoxi(alquillaminocarbonilo C3-Cs, alcoxi C;-
Cs, haloalcoxi C;-Cs, alquiltio C1-Cs, haloalquiltio C1-Cs, cicloalquiltio Cs3-Cg, alquilaminosulfonilo C;-Cs,
trialquilsililo C3-Cs o halotrialquilsililo C3-Cs;

cada R* es independientemente H, ciano, amino, hidroxi, alquilo C1-Cs, cicloalquilo C3-Cio, alquilcarbonilo C,-Cs,
haloalquilcarbonilo C»-Cs, alcoxi C1-Cs, fenilo o benzoilo;

cada R® y R es independientemente alquilo C;-Cs, alquenilo C,-Cs, alquinilo C,-Cs, cicloalquilo C3-Cs,
halocicloalquilo C3-Cs, cicloalquilalquilo Cs-Cio, alquilcicloalquilo C4-C, alquilcicloalquilalquilo Cs-C, haloalquilo
C;1-Cs, alcoxi C1-Cs 0 haloalcoxi C1-Cs;

cada R® es independientemente H, alquilo C1-Cs, haloalquilo C1-Cs, cicloalquilo Cs-Cs, cicloalquilalquilo Cu-Cs,
alquilcicloalquilo C4-C7 0 bencilo;

cada R® es independientemente alquilo C1-Cs, haloalquilo C1-Cs, cicloalquilo Cs-Cs, cicloalquilalquilo C4-C7 o
alquilcicloalquilo Cs-Cy7;

J es un anillo fenilo o heteroaromético de 5 o0 6 miembros o un sistema de anillos biciclico naftalenilo o
heteroaroméatico de 8 a 10 miembros, cada anillo o S|stema de anillos opcionalmente sustituido con hasta 5
sustituyentes seleccionados independientemente de R’ en miembros de anillo atomo de carbono y R® en
miembros de anillo &tomo de nitrégeno; o

J es un anillo carbociclico o heterociclico no aromatico de 5 0 6 mlembros que opuonalmente |ncluye miembros
de anillo seleccionados del grupo que consiste en C(=0), C(=S), C(=NR ) SiR**R* y S(=0)p(=NR )q, cada anillo
opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituyentes seleccionados independientemente de R’ en miembros de
anillo atomo de carbono y R® en miembros de anillo atomo de nitrogeno;

cada R’ es independientemente haldgeno, alquilo C1-Ce, alquenilo C»-Cs, alquinilo C»-Cs, cicloalquilo C3-Ce,
halocicloalquilo C3-Cs, alquilcicloalquilo Cs-C+, haloalquilo C1-Cg, haloalquenilo C,-Cs, ciano, nitro, alcoxi C1-Cs,
haloalcoxi C1-Cs, alquiltio C1-Cs, alquilsulfinilo C1-Cs, alquilsulfonilo C1-Csg, haloalquiltio C1-Cs, haloalquilsulfinilo
C1-Cs, haloalquilsulfonilo C1-Cs, alquilamino C1-Cs, dialquilamino C»-Cs, alquncarbonllo C»-Cs, alcoxicarbonilo
C,-Cs, alquilaminocarbonilo C,-Cs, dialquilaminocarbonilo C3-Cg 0 trialquilsililo Cs-Cs; R%es alquilo C;-Cg;

R es H, -NRgaRgb, _NRlo_NRllaRle’ -OR12, _N=CR32R%® o _NRlON:CRMaRMb;
cada R*® y R es independientemente H, alquilo C1-Cio, alquenilo C,-C1g, alquinilo C»-Cso, haloalquilo C1-Cio,
haloalquenilo C,-C19, haloalquinilo C»-C1o, alcoxialquilo C,-C1q, alcoxialcoxialquilo C3-Cio, alcoxialquenilo C3-Cio,
alcoxialquinilo C3-Cjo, dialcoxialquilo C3-Cig, trialcoxialquilo C4-C1p, haloalcoxialquilo C2-Cio, alcoxihaloalquilo Co-
Ci0, haloalcoxihaloalquilo C;-Ci0, hidroxialquilo C;i-Ci0, cianoalquilo C,-Cio, alquiltioalquilo Cx-Cio,
alquilsulfinilalquilo C»-C1p, alquilaminoalquilo C3-Ci0, haloalquilaminoalquilo Cs-Cip, cicloalquilaminoalquilo Cs-
Cio0, dialquilaminoalquilo C4-Cy0, halodialquilaminoalquilo C4-Ci0, cicloalquil(alquil)aminoalquilo Ce-Cio,
alquilcarbonilo  C,-Ci, haloalquilcarbonilo C»-Cig, cicloalquilcarbonilo Cs-Cio, alcoxicarbonilo Cy-Cig,
haloalcoxicarbonilo C»-C1o, cicloalcoxicarbonilo C4-Cjo, alcoxialquilcarbonilo C3-Cjo, alcoxialcoxicarbonilo C3-Cig,
(alquiltio)carbonilo C»-Cso, alcoxi(tiocarbonilo) C»-Cio, alquil(tiocarbonilo) C,-Cio, alquiltio(tiocarbonilo) C,-Cio,
alquilaminocarbonilo C2-Cp, cicloalquilaminocarbonilo C4-Cp, dialquilaminocarbonilo C3-Cip,
alquilamino(tiocarbonilo) C,-Cy0, dialquilamino(tiocarbonilo) Cs3-Cio, alquilsulfonilaminocarbonilo  C»-Cio,
haloalquilsulfonilaminocarbonilo C,-Ci0, alcoxi(alquil)aminocarbonilo C3-Cio, alcoxi C;-Cio, haloalcoxi Ci-Cio,
cicloalcoxi  Cs3-Cip, alquilsulfonilo  C;1-Cio, haloalqullsulfonllo C1-C1o, cicloalquilsulfonilo  C3-Cio,
alquilaminosulfonilo C1-Cyo, dialguilaminosulfonilo C,-C1o 0 -(CR***R™?),R™;
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cada R* y R™ es independientemente H, alquilo C1-Cio, alquenilo C2-Cio, alquinilo C2-Cio, haloalquilo C1-Cao,

haloalquenilo C,-Ci9, haloalquinilo C»-Cio, alcoxialquilo C,-Ci9, alcoxialcoxialquilo C3-Cig, alcoxialquenilo C3-Cio,
alcoxialquinilo C3-Cg, dialcoxialquilo Cs-Cip, trialcoxialquilo C4-C1p, haloalcoxialquilo C2-Cio, alcoxihaloalquilo Cp-
Ci0, haloalcoxihaloalquilo C;-Cio, hidroxialquilo C;i-Cio, cianoalquilo C,-Cio, alquiltioalquilo C»-Cio,
alquilsulfinilalquilo C»-C1o, alquilaminoalquilo C3-Ci9, haloalquilaminoalquilo Cs-Cip, cicloalquilaminoalquilo Cs-
Cio, dialquilaminoalquilo C4-Ci0, halodialquilaminoalquilo C4-Ci0, cicloalquil(alquil)aminoalquilo Ce-Cio,
alquilcarbonilo C,-Ci0, haloalquilcarbonilo C»-Cio, cicloalquilcarbonilo Cas-Ci, alcoxicarbonilo C3-Cio,
haloalcoxicarbonilo C»-C1, cicloalcoxicarbonilo C4-Co, alcoxialquilcarbonilo C3-Cjo, alcoxialcoxicarbonilo C3-Cio,
(alquiltio)carbonilo C»-Cio, alcoxi(tiocarbonilo) C»-Cio, alquil(tiocarbonilo) C,-Cio, alquiltio(tiocarbonilo) C,-Cio,
alquilaminocarbonilo C2-Cao, cicloalquilaminocarbonilo C4-Cao, dialquilaminocarbonilo C3-Cio,
alquilamino(tiocarbonilo) C,-Cy0, dialquilamino(tiocarbonilo) Cs-Cio, alquilsulfonilaminocarbonilo  C»-Cio,
haloalquilsulfonilaminocarbonilo  C»-Ci0,  alcoxi(alquil)aminocarbonilo  C3-Cio,  alquilsulfonilo  C;1-Cio,
haloalquilsulfonilo C1-Cio, cicloalquilsulfonilo C3-Ci9, alquilaminosulfonilo C1-Co, dialquilaminosulfonilo C2-Cip0 -
(CR15aR15b)mR16; o

cada pareja de R*y R™, o pareja de R™ y R*'” se toma independientemente junto con el nitrégeno al que esta
unida formando un anillo de 3 a 6 miembros que contiene miembros de anillo seleccionados de carbono y
heteroatomos, incluyendo dicho anillo o‘?cionalmente miembros de anillo seleccionados del grupo que consiste
en NR®, C(=0), C(=S), C(=NR%), SiR®R™ y S(=0),(=NR"),, y opcionalmente sustituido en los miembros de anillo
carbono con 1 a 4 sustituyentes seleccionados del grupo que consiste en halégeno, -CN, alquilo C;-C, y alcoxi
C1-Cy;

RY%esH, alquilo C1-Cjo, alquenilo C,-Cig, alquinilo C,-C1o, haloalquilo C1-Cio, haloalquenilo C,-Cio, haloalquinilo
C2-Cio, alcoxialquilo C»-Cip, alcoxialcoxialquilo Cs3-Cig, alcoxialquenilo Cs-Cip, alcoxialquinilo Cs-Cio,
dialcoxialquilo  C3-Cio, trialcoxialquilo Cs4-Ci0, haloalcoxialquilo C»-Cio, alcoxihaloalquilo  C»-Cio,
haloalcoxihaloalquilo C,-Cio, hidroxialquilo C,-Cip, cianoalquilo C,-Cio, alquiltioalquilo C2-Cio, alquilsulfinilalquilo
C,-Cy0, alquilaminoalquilo  C3-Ci9, haloalquilaminoalquilo  C3-Cio,  cicloalquilaminoalquilo  Cs-Cig,
dialquilaminoalquilo C4-C1o, halodialquilaminoalquilo C4-C1g, cicloalquil(alquil)aminoalquilo Ce-C1o, alquilcarbonilo
C,-Co, haloalquilcarbonilo C»-C1, cicloalquilcarbonilo C4-Cio, alcoxicarbonilo C,-Cio, haloalcoxicarbonilo C»-Cig,
cicloalcoxicarbonilo Cs-Cio, alcoxialquilcarbonilo C3-Cio, alcoxialcoxicarbonilo Cs-Cio, (alquiltio)carbonilo C2-Cio,
alcoxi(tiocarbonilo) C2-Cio, alquil(tiocarbonilo) C,-C1g, alquiltio(tiocarbonilo) C,-C1o, alquilaminocarbonilo C»-Cio,
cicloalquilaminocarbonilo  C4-Ci9,  dialquilaminocarbonilo  C3-Cio,  alquilamino(tiocarbonilo)  C»-Cio,
dialquilamino(tiocarbonilo) Cs-Cio, alquilsulfonilaminocarbonilo C,-Cio, haloalquilsulfonilaminocarbonilo C,-Cig,
alcoxi(alquiljaminocarbonilo C3-Cio 0 -(CR™*R™"),R*®;

15a 15b

cada Ry R™ es independientemente H, haldgeno, alquilo C1-Cs, haloalquilo C1-Cs 0 alcoxi C1-Cs; 0

una pareja geminal de R y R™" se toman junto con el atomo de carbono al que esta unida formando -C(=0)- o

un anillo cicloalquilo C3-Cs 0 halocicloalquilo Cs-Cs; 0

R'*? y R™ unidos a atomos de carbono adyacentes se toman junto con los a&tomos de carbono a los que estan
unidos formando un anillo cicloalquilo C3-Cs 0 halocicloalquilo C3-Cs;

cada R™ es independientemente fenilo, cicloalquilo C3-Cg, cicloalquenilo Cs-Cs, cicloalcoxi Cs-Csg,
cicloalqueniloxi C3-Cg, anillo heteroaromatico de 5 o 6 miembros o sistema de anillos biciclico naftalenilo o
heteroaromatico de 8, 9 o 10 miembros; o un anillo no aromatico heterociclico de 5 o 6 miembros, que
opcionalmente incluye miembros de anillo seleccionados del grupo que consiste en C(=0), C(=S), C(:NR4),
SiR**R* y S(:O)p(:NR4)q; cada anillo o sistema de anillos opcionalmente sustituido con hasta 5 sustituyentes
seleccionados independientemente de R*" en miembros de anillo &tomo de carbono y R® en miembros de anillo
atomo de nitrégeno; con la condicién de que cuando R*? es -(CR™*R™"),R*® y m es 0, entonces R*® es distinto
de cicloalcoxi C3-Csg o cicloalqueniloxi C3-Cs;

cada RY es independientemente halégeno, alquilo C1-Cs, alquenilo C,-Cs, alquinilo C2-Cg, cicloalquilo Cs-Cs,
alquilcicloalquilo C4-Cio, halocicloalquilo Cs-Cs, haloalquilo C1-Cs, haloalquenilo C,-Cs, ciano, nitro, alcoxi C1-Cs,
cicloalcoxi Cs-Cg, halocicloalcoxi Cs-Cs, haloalcoxi C1-Cs, alquiltio C1-Cs, alquilsulfinilo C1-Cs, alquilsulfonilo C;-
Cs, haloalquiltio C1-Cs, haloalquilsulfinilo C1-Cs, haloalquilsulfonilo C1-Cs, alquilamino C1-Cg, dialquilamino C,-Cs,
alquilcarbonilo C»-Cg, alcoxicarbonilo C,-Cs, alquilaminocarbonilo C,-Cs, dialquilaminocarbonilo Cs-Cs,
trialquilsililo C3-Cs, fenilo, naftalenilo o un anillo heteroaromatico de 5 0 6 miembros;

cada m es independientemente 0, 1 0 2;

cada R™ es independientemente H, alquilo Ci-Cs, alquenilo C»-Cs, alquinilo C»-Cs, cicloalquilo C3-Ce,
halocicloalquilo C3-Cs, haloalquilo C;-Cs, haloalquenilo C»-Cs, haloalquinilo C»-Cs, alcoxialquilo C,-Cs,
alquilcarbonilo C»-Cs 0 alcoxi C1-Cs;

cada R™ y R™ es independientemente H, -CN, -C(=0)OR™, alquilo C1-Cs, alquenilo C2-Cs, alquinilo C,-Cs,

cicloalquilo C3-Cs, halocicloalquilo C3-Csg, cicloalquenilo Cs-Csg, cicloalquilalquilo Cs-Cio, alquilcicloalquilo Cs-Cio,
alquilcicloalquilalquilo  Cs-Cio, alquilamino  C;-Ce, dialquilamino  C;-Ce,  alquilaminoalquilo  C,-Cs,
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haloalquilaminoalquilo C»-Cs, cicloalquilaminoalquilo C4-Cs, dialquilaminoalquilo C3-Cs, halodialquilaminoalquilo
C3-Cs, cicloalquil(alquil)aminoalquilo Cs-Cio, alcoxi C1-Cs, haloalcoxi C1-Cs, cicloalcoxi C3-Cio, alquiltio C1-Cio,
haloalquiltio C1-Cip, cicloalquiltio C3-Cio, trialquilsililo Cs-Cio 0 halotrialquilsililo Cs-Ci; 0 un anillo fenilo o
heteroaromaético de 5 o 6 miembros, un sistema de anillos biciclico heteroaromético de 8, 9 o 10 miembros, o un
anillo no aromatico heterociclico de 5 o 6 miembros que opcionalmente incluye miembros de anillo
seleccionados del grupo que consiste en NR®, C(=0), C(=S), C(=NR"), SiR®R® y S(=0),(=NR"),, cada anillo o
sistema de anillos opcionalmente sustituido en miembros de anillo carbono con 1 a 5 sustituyentes
seleccionados del grupo que consiste en C;-Cjz alquilo, halégeno, -CN y C;-Cz alcoxi; o

Ry R™" se toman junto con el carbono al que estan unidos formando un anillo de 3 a 6 miembros, incluyendo
dicho anillo oEcionaImente miembros de anillo seleccionados del grupo que consiste en NR?, C(=0), C(=9),
C(=NR4), SIR¥R® o S(:O)p(:NR“)q y opcionalmente sustituido en los miembros de anillo carbono con 1 a 4
sustituyentes seleccionados del grupo que consiste en alquilo C1-Cz, halégeno, - CN y alcoxi C1-Cy;

cada Ry R es independientemente H, -CN, -C(=0)OR™, alquilo C1-Cs, alquenilo C,-Cs, alquinilo C,-Cs,
cicloalquilo C3-Cs, halocicloalquilo C3-Cs, cicloalquenilo Cs-Csg, cicloalquilalquilo Cs-Cio, alquilcicloalquilo Cs-Cio,
alquilcicloalquilalquilo  Cs-Cio, alquilamino  C3;-Ce, dialquilamino  C;-Cs,  alquilaminoalquilo  C,-Cs,
haloalquilaminoalquilo C-Cs, cicloalquilaminoalquilo C4-Cs, dialquilaminoalquilo C3-Cs, halodialquilaminoalquilo
C3-Cs, cicloalquil(alquil)aminoalquilo Cs-C1o, alcoxi C1-Cg, haloalcoxi C;1-Cs, cicloalcoxi Cs-Cio, alquiltio C1-Cio,
haloalquiltio C1-Cio, cicloalquiltio C3-Cip, trialquilsililo C3-Cio 0 halotrialquilsilio C3-Cio; 0 un anillo fenilo o
heteroaromatico de 5 o 6 miembros, un sistema de anillos biciclico heteroaromatico de 8, 9 o 10 miembros, o un
anillo no aromatico heterociclico de 5 o 6 miembros, que opcionalmente incluye miembros de anillo
seleccionados del grupo que consiste en NR?, C(=0), C(=S), C(=NR%), SIiR¥R* 0 S(=0),(=NR"),, cada anillo o
sistema de anillos opcionalmente sustituido en miembros de anillo carbono con 1 a 5 sustituyentes
seleccionados del grupo que consiste en alquilo C1-Cs, halégeno, -CN y alcoxi C1-Cs; 0

Ry R se toman junto con el carbono al que estan unidos formando un anillo de 3 a 6 miembros, incluyendo
dicho anillo og)cionalmente miembros de anillo seleccionados del grupo que consiste en NR?, C(=0), C(=S),
C(=NR%, SIR**R*® 0 S(=0),(=NR®), y opcionalmente sustituido en los miembros de anillo carbono con 1 a 4
sustituyentes seleccionados del grupo que consiste en alquilo C1-C», halégeno, - CN y alcoxi C;-C- alcoxi;

py q son independientemente 0, 1 o 2, en cada caso de S(=0)p(=NR*)q, con la condicién de que la sumade py
ges0,102;y

cada R es independientemente alquilo C1-Cs, haloalquilo C1-Cs, cicloalquilo Cs-Cs, cicloalquilalquilo C4-C7 0
alquilcicloalquilo C4-C7; y (b) al menos otro fungicida.

13. Una composicion fungicida que comprende (a) una cantidad eficaz desde el punto de vista fungicida de un
compuesto de la reivindicacion 1; y (b) al menos otro componente adicional seleccionado del grupo que consiste en
tensioactivos, diluyentes sdlidos y diluyentes liquidos.

14. Un procedimiento para controlar enfermedades de las plantas causadas por patdgenos fungicos de plantas que
comprende aplicar a la planta o a una porcién de la misma, o a la semilla de la planta, una cantidad eficaz desde el
punto de vista fungicida de un compuesto de Férmula 1, N-6xidos y sales del mismo,

1 2

2 N’N\ 3

en la que

Y se toma junto con los atomos de nitrégeno y carbono enlazantes contiguos formando un anillo heterociclico no
aromatico condensado de 5 a 7 miembros, incluyendo los miembros de anillo, ademas de los atomos de
nitrégeno y carbono enlazantes contiguos, seleccionados del grupo que consiste en C(Rz)z, 0, S, NR®, -
C(RY)=C(R?)-, - C(R%=N-, -N=N-, C(=0), C(=S), C(=NR"), S(=0)p(=NR%), y SIiR*R*;

cada R? es independientemente H, halégeno, ciano, hidroxi, -CHO, -NHCHO, -N3, - N=C=0, -N=C=S, -SH, -
C(=O)NH;, -C(=O)NHCN, -C(=O)OR6, -C(=O)NHOR6a, alquilo C;-Cs, alquenilo C3-Cs, alquinilo C,-Cs,
cicloalquilo Cs-Cs, halocicloalquilo C3-Cs, cicloalquenilo C3-Cs, haloalquilo C1-Cs, alcoxi C1-Cs, haloalcoxi C1-Cs,
cicloalcoxi Cs3-Cs, alqueniloxi C»-Cs, haloalqueniloxi C3-Cs, alquiniloxi C»-Cs, alquilcarbonilo C»-Cs,
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alquilcarboniloxi C,-Cs, haloalquilcarboniloxi C»-Cs, alcoxicarbonilalcoxi C3-Cs, alquiltio C1-Cs, haloalquiltio C1-Cs,
cicloalquiltio C3-Cs, alquil(tiocarbonilo) C»-Cs, alquiltio(tiocarbonilo) C»-Cs, alquilsulfinilo C1-Cs, haloalquilsulfinilo
C1-Cs, cicloalquilsulfinilo C3-Cg, alquilsulfonilo C;-Cs, haloalquilsulfonilo C1-Cs, cicloalquilsulfonilo Cs-Ce,
trialquilsililo C3-Cs, halotrialquilsililo C3-Cs, alquilamino C;-Cs, haloalquilamino C,-Cs, cicloalquilamino Cs-Cs,
dialquilamino C»-Cs o halodialquilamino C3-Cs; 0

dos R? unidos a atomos de carbono de anillo adyacentes se toman juntos formando un anillo carbociclico o
heterociclico condensado de 5 a 7 miembros, opcionalmente sustituido con 1-3 sustituyentes seleccionados de
alquilo C;-C4, haloalquilo C1-C4, alcoxi C1-C4, haloalcoxi C1-C4, halégeno, hidroxi, amino, ciano y nitro;

cada R® es independientemente H, -CN, -C(=O)NH;, -C(=O)NHCN, -CHO, -NHCHO, -C(= O)OR -
C(= O)NHORGa hidroxi, alquilo C1-Cs, alquenilo C,-Cs, alquinilo C,-Cs, cicloalquilo C3-Cs, halocicloalquilo C3-Cs,
cicloalquenilo Cs-Cs, cicloalquilalquilo C4-Cio, alquilcicloalquilo C4-C7, alquilcicloalquilalquilo Cs-C;, haloalquilo
C1-Cs, alquilcarbonilo C,-Cs, haloalquilcarbonilo C»-Cs, cicloalquilcarbonilo Cas-C7, alcoxicarbonilo C,-Ce,
haloalcoxicarbonilo C»-Cg, cicloalcoxicarbonilo C4-C7, alcoxialquilcarbonilo Cs-Cs, alcoxialcoxicarbonilo C3-Ce,
(alquiltio)carbonilo C,-Ce, alcoxi(tiocarbonilo) C»-Cs, alquil(tiocarbonilo) C»-Cs, alquiltio(tiocarbonilo) C;-Cse,
alquilaminocarbonilo C2-Ce, cicloalquilaminocarbonilo C4-Cy, dialquilaminocarbonilo C3-Ce,
alquilamino(tiocarbonilo) C»-Cs, dialquilamino(tiocarbonilo) C3-Cs, alcoxi(alquillaminocarbonilo C3-Cs, alcoxi C;-
Cs, haloalcoxi C;-Cs, alquiltio C1-Cs, haloalquiltio C1-Cs, cicloalquiltio Cs3-Cg, alquilaminosulfonilo C;-Cs,
trialquilsililo C3-Cs o halotrialquilsililo C3-Cs;

cada R* es independientemente H, ciano, amino, hidroxi, alquilo C1-Cs, cicloalquilo C3-Cio, alquilcarbonilo C,-Cs,
haloalquilcarbonilo C»-Cs, alcoxi C1-Cs, fenilo o benzoilo;

cada R® y R es independientemente alquilo C;-Cs, alquenilo C,-Cs, alquinilo C,-Cs, cicloalquilo C3-Cs,
halocicloalquilo C3-Cs, cicloalquilalquilo Cs-Cio, alquilcicloalquilo C4-Cy, alquilcicloalquilalquilo Cs-C, haloalquilo
C;1-Cs, alcoxi C1-Cs 0 haloalcoxi C1-Cs;

cada R® es independientemente H, alquilo C1-Cs, haloalquilo C1-Cs, cicloalquilo Cs-Cs, cicloalquilalquilo Cu-Cs,
alquilcicloalquilo C4-C7 0 bencilo;

cada R® es independientemente alquilo C1-Cs, haloalquilo C1-Cs, cicloalquilo Cs-Cs, cicloalquilalquilo C4-C7 o
alquilcicloalquilo Cs-Cy7;

J es un anillo fenilo o heteroaromético de 5 o0 6 miembros o un sistema de anillos biciclico naftalenilo o
heteroaroméatico de 8 a 10 miembros, cada anillo o S|stema de anillos opcionalmente sustituido con hasta 5
sustituyentes seleccionados independientemente de R’ en miembros de anillo atomo de carbono y R® en
miembros de anillo &tomo de nitrégeno; o

J es un anillo carbociclico o heterociclico no aromético de 5 0 6 mlembros que opuonalmente |ncluye miembros
de anillo seleccionados del grupo que consiste en C(=0), C(=S), C(=NR ) SiR**R y S(=0)p(=NR )q, cada anillo
opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituyentes seleccionados independientemente de R’ en miembros de
anillo atomo de carbono y R® en miembros de anillo atomo de nitrégeno;

cada R’ es independientemente haldgeno, alquilo C1-Ce, alquenilo C»-Cs, alquinilo C»-Cs, cicloalquilo C3-Ce,
halocicloalquilo C3-Cs, alquilcicloalquilo Cs-C+, haloalquilo C1-Cg, haloalquenilo C,-Cs, ciano, nitro, alcoxi C1-Cs,
haloalcoxi C1-Cs, alquiltio C1-Cs, alquilsulfinilo C1-Cs, alquilsulfonilo C1-Csg, haloalquiltio C1-Cs, haloalquilsulfinilo
C1-Cs, haloalquilsulfonilo C1-Cs, alquilamino C;-Cs, dialquilamino C,-Cs, alquilcarbonilo C,-Cs, alcoxicarbonilo Cp-
Cs, alquilaminocarbonilo C,-Cs, dialquilaminocarbonilo C3-Cs 0 trialquilsililo Cs-Ce;

R%es alquilo C;-Cg;
R es H, -NRgaRgb, _NRlo_NRllaRllb’ -OR12, _N=CR32R%® o _NRlON:CRMaRMb;

cada R*® y R es independientemente H, alquilo C1-Cjo, alquenilo C,-C1g, alquinilo C»-Cso, haloalquilo C1-Cio,
haloalquenilo C,-Ci9, haloalquinilo C»-Cio, alcoxialquilo C,-C1g, alcoxialcoxialquilo Cs-Cig, alcoxialquenilo C3-Cio,
alcoxialquinilo C3-Cjo, dialcoxialquilo C3-Cig, trialcoxialquilo C4-C1p, haloalcoxialquilo C2-Cio, alcoxihaloalquilo Co-
Ci0, haloalcoxihaloalquilo C;-Ci0, hidroxialquilo C;i-Cio, cianoalquilo C,-Cio, alquiltioalquilo Cx-Cio,
alquilsulfinilalquilo C»-C1p, alquilaminoalquilo C3-Ci0, haloalquilaminoalquilo Cs-Cip, cicloalquilaminoalquilo Cs-
Cio, dialquilaminoalquilo C4-Cy0, halodialquilaminoalquilo C4-Ci0, cicloalquil(alquil)aminoalquilo Cg-Cio,
alquilcarbonilo C,-C10, haloalquilcarbonilo C»-Cio, cicloalquilcarbonilo Cas-Ci, alcoxicarbonilo C3-Cio,
haloalcoxicarbonilo C»-C1o, cicloalcoxicarbonilo C4-Cjo, alcoxialquilcarbonilo C3-Cs, alcoxialcoxicarbonilo C3-Cig,
(alquiltio)carbonilo C»-Ci, alcoxi(tiocarbonilo) C»-Cio, alquil(tiocarbonilo) C,-Cio, alquiltio(tiocarbonilo) C,-Cio,
alquilaminocarbonilo C2-Cyp, cicloalquilaminocarbonilo C4-Cp, dialquilaminocarbonilo C3-Cyp,
alquilamino(tiocarbonilo) C»-Cio, dialquilamino(tiocarbonilo) Cs3-Cio, alquilsulfonilaminocarbonilo  C»-Cio,
haloalquilsulfonilaminocarbonilo C»-Ci0, alcoxi(alquil)aminocarbonilo C3-Cio, alcoxi C;-Cio, haloalcoxi Ci-Cio,
cicloalcoxi  Cs3-Cip, alquilsulfonilo  C;1-Cio, haloalqunsulfonllo C1-C1o, cicloalquilsulfonilo  C3-Cio,
alquilaminosulfonilo C1-Cyo, dialquilaminosulfonilo C,-C10 0 -(CR***R™?),R™;
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cada R® y R™ es independientemente H, alquilo C1-Cio, alquenilo C2-Cio, alquinilo C,-Cio, haloalquilo C1-Cio,
haloalquenilo C,-Ci9, haloalquinilo C»-Cio, alcoxialquilo C,-Ci9, alcoxialcoxialquilo C3-Cig, alcoxialquenilo C3-Cio,
alcoxialquinilo C3-Cg, dialcoxialquilo C3-Cip, trialcoxialquilo C4-C1p, haloalcoxialquilo C2-Cio, alcoxihaloalquilo Cop-
Ci0, haloalcoxihaloalquilo C;-Cio, hidroxialquilo C;i-Cio, cianoalquilo C,-Cio, alquiltioalquilo C»-Cio,
alquilsulfinilalquilo C»-C1o, alquilaminoalquilo C3-Ci9, haloalquilaminoalquilo Cs-Cio, cicloalquilaminoalquilo Cs-
Cio, dialquilaminoalquilo C4-Ci0, halodialquilaminoalquilo C4-C10, cicloalquil(alquil)aminoalquilo Ce-Cio,
alquilcarbonilo C,-Ci0, haloalquilcarbonilo C»-Cio, cicloalquilcarbonilo Cas-Ci, alcoxicarbonilo C3-Cio,
haloalcoxicarbonilo C»-Cig, cicloalcoxicarbonilo C4-Co, alcoxialquilcarbonilo C3-Cjo, alcoxialcoxicarbonilo C3-Cio,
(alquiltio)carbonilo C»-Cio, alcoxi(tiocarbonilo) C»-Cio, alquil(tiocarbonilo) C,-Cio, alquiltio(tiocarbonilo) C,-Cio,
alquilaminocarbonilo C2-Cao, cicloalquilaminocarbonilo C4-Cao, dialquilaminocarbonilo C3-Cio,
alquilamino(tiocarbonilo) C,-Cy0, dialquilamino(tiocarbonilo) Cs-Cio, alquilsulfonilaminocarbonilo  C»-Cio,
haloalquilsulfonilaminocarbonilo  C»-Ci0,  alcoxi(alquil)aminocarbonilo  C3-Cio,  alquilsulfonilo  C;1-Cio,
haloalquilsulfonilo C1-Cio, cicloalquilsulfonilo C3-C10, alquilaminosulfonilo C1-Co, dialquilaminosulfonilo C2-Cip0 -
(CR15aR15b)mR15; o

cada pareja de R*y R®, o0 pareja de R™* y R se toma independientemente junto con el nitrégeno al que esta
unida formando un anillo de 3 a 6 miembros que contiene miembros de anillo seleccionados de carbono y
heteroatomos, incluyendo dicho anillo o‘?cionalmente miembros de anillo seleccionados del grupo que consiste
en NR®, C(=0), C(=S), C(=NR%, SiR®R™ y S(=0),(=NR"),, y opcionalmente sustituido en los miembros de anillo
carbono con 1 a 4 sustituyentes seleccionados del grupo que consiste en halégeno, -CN, alquilo C;-C, y alcoxi
C1-Cy;

R es H; alquilo C1-Cjo, alquenilo C,-Cig, alquinilo C,-C1o, haloalquilo C1-Cio, haloalquenilo C,-Cio, haloalquinilo
C2-Cio, alcoxialquilo C»-Cip, alcoxialcoxialquilo Cs3-Cio, alcoxialquenilo Cs-Cip, alcoxialquinilo Cs-Cio,
dialcoxialquilo  C3-Cio, trialcoxialquilo Cs4-Cio, haloalcoxialquilo C»-Cio, alcoxihaloalquilo  C»-Cio,
haloalcoxihaloalquilo C,-Cio, hidroxialquilo C,-Cip, cianoalquilo C,-Cio, alquiltioalquilo C2-Cio, alquilsulfinilalquilo
C,-Cy0, alquilaminoalquilo  C3-Ci9, haloalquilaminoalquilo  C3-Cio,  cicloalquilaminoalquilo  Cs-Cig,
dialquilaminoalquilo C4-C19, halodialquilaminoalquilo C4-C1g, cicloalquil(alquil)aminoalquilo Ce-Cio, alquilcarbonilo
C,-Co, haloalquilcarbonilo C»-C1, cicloalquilcarbonilo C4-Cio, alcoxicarbonilo C,-Cio, haloalcoxicarbonilo C»-Cig,
cicloalcoxicarbonilo Cs-Cio, alcoxialquilcarbonilo C3-Cio, alcoxialcoxicarbonilo Cs-Cio, (alquiltio)carbonilo C2-Cio,
alcoxi(tiocarbonilo) C2-Cio, alquil(tiocarbonilo) C,-C1g, alquiltio(tiocarbonilo) C,-C1o, alquilaminocarbonilo C»-Cio,
cicloalquilaminocarbonilo  C4-Ci9,  dialquilaminocarbonilo  C3-Cio,  alquilamino(tiocarbonilo)  C»-Cio,
dialquilamino(tiocarbonilo) Cs-Cio, alquilsulfonilaminocarbonilo C,-Cio, haloalquilsulfonilaminocarbonilo C,-Cig,
alcoxi(alquiljaminocarbonilo C3-Cio 0 -(CR™*R™"),R*®;

15a 15b

cada Ry R™" es independientemente H, haldgeno, alquilo C1-Cs, haloalquilo C1-Cs 0 alcoxi C1-Cs; 0

una pareja geminal de R y R™" se toma junto con el &tomo de carbono al que esté unida formando -C(=0)- o

un anillo cicloalquilo C3-Cs 0 halocicloalquilo Cs-Cs; 0

R'*? y R™ unidos a atomos de carbono adyacentes se toman junto con los atomos de carbono a los que estan
unidos formando un anillo cicloalquilo C3-Cs 0 halocicloalquilo C3-Cs;

cada R™ es independientemente fenilo, cicloalquilo C3-Cg, cicloalquenilo Cs-Cs, cicloalcoxi Cs-Csg,
cicloalqueniloxi C3-Cg, anillo heteroaromatico de 5 o 6 miembros o sistema de anillos biciclico naftalenilo o
heteroaromatico de 8, 9 o 10 miembros; o un anillo no aromatico heterociclico de 5 o 6 miembros, que
opcionalmente incluye miembros de anillo seleccionados del grupo que consiste en C(=0), C(=S), C(:NR4),
SiR**R* y S(:O)p(:NR4)q; cada anillo o sistema de anillos opcionalmente sustituido con hasta 5 sustituyentes
seleccionados independientemente de R*" en miembros de anillo &tomo de carbono y R® en miembros de anillo
atomo de nitrégeno; con la condicién de que cuando R*? es -(CR™*R™"),R*® y m es 0, entonces R*® es distinto
de cicloalcoxi C3-Csg o cicloalqueniloxi C3-Cs;

cada RY es independientemente halégeno, alquilo C1-Cs, alquenilo C,-Cs, alquinilo C2-Cg, cicloalquilo Cs-Cs,
alquilcicloalquilo C4-Cio, halocicloalquilo Cs-Cs, haloalquilo C1-Cs, haloalquenilo C,-Cs, ciano, nitro, alcoxi C1-Cs,
cicloalcoxi Cs-Cg, halocicloalcoxi Cs-Cs, haloalcoxi C1-Cs, alquiltio C1-Cs, alquilsulfinilo C1-Cs, alquilsulfonilo C;-
Cs, haloalquiltio C1-Cs, haloalquilsulfinilo C1-Cs, haloalquilsulfonilo C1-Cs, alquilamino C1-Cg, dialquilamino C,-Cs,
alquilcarbonilo C»-Cg, alcoxicarbonilo C,-Cs, alquilaminocarbonilo C,-Cs, dialquilaminocarbonilo Cs-Cs,
trialquilsililo C3-Cs, fenilo, naftalenilo o un anillo heteroaromatico de 5 o 6 miembros;

cada m es independientemente 0, 1 0 2;

cada R™ es independientemente H, alquilo Ci-Cs, alquenilo C»-Cs, alquinilo C»-Cs, cicloalquilo C3-Ce,
halocicloalquilo C3-Cs, haloalquilo C;-Cs, haloalquenilo C»-Cs, haloalquinilo C»-Cs, alcoxialquilo C,-Cs,
alquilcarbonilo C»-Cs 0 alcoxi C1-Cs;

cada R™ y R™ es independientemente H, -CN, -C(=0)OR™, alquilo C1-Cs, alquenilo C2-Cs, alquinilo C,-Cs,

cicloalquilo C3-Cs, halocicloalquilo C3-Csg, cicloalquenilo Cs-Csg, cicloalquilalquilo Cs-Cio, alquilcicloalquilo Cs-Cio,
alquilcicloalquilalquilo  Cs-Cio, alquilamino  C;-Ce, dialquilamino  C;-Ce,  alquilaminoalquilo  C,-Cs,
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haloalquilaminoalquilo C»-Cs, cicloalquilaminoalquilo C4-Cs, dialquilaminoalquilo C3-Cs, halodialquilaminoalquilo
C3-Cs, cicloalquil(alquil)aminoalquilo Cs-Cio, alcoxi C1-Cs, haloalcoxi C1-Cs, cicloalcoxi C3-Cio, alquiltio C1-Cio,
haloalquiltio C1-Cip, cicloalquiltio C3-Cio, trialquilsililo Cs-Cio 0 halotrialquilsililo Cs-Ci; 0 un anillo fenilo o
heteroaromaético de 5 o 6 miembros, un sistema de anillos biciclico heteroaromético de 8, 9 o 10 miembros, o un
anillo no aromatico heterociclico de 5 o 6 miembros que opcionalmente incluye miembros de anillo
seleccionados del grupo que consiste en NR®, C(=0), C(=S), C(=NR"), SiR®R> y S(=0),(=NR"), cada anillo o
sistema de anillos opcionalmente sustituido en miembros de anillo carbono con 1 a 5 sustituyentes
seleccionados del grupo que consiste en alquilo C;-Cs, halégeno, -CN y alcoxi C1-C3; 0

R™y R™" se toman junto con el carbono al que estan unidos formando un anillo de 3 a 6 miembros, incluyendo
dicho anillo oEcionaImente miembros de anillo seleccionados del grupo que consiste en NRZ, C(=0), C(=9),
C(=NR4), SIR¥R® o S(:O)p(:NR“)q y opcionalmente sustituido en los miembros de anillo carbono con 1 a 4
sustituyentes seleccionados del grupo que consiste en alquilo C1-Cz, halégeno, - CN y alcoxi C1-Cy;

cada Ry R es independientemente H, -CN, -C(=0)OR™, alquilo C1-Cs, alquenilo C,-Cs, alquinilo C,-Cs,
cicloalquilo C3-Cs, halocicloalquilo C3-Cs, cicloalquenilo Cs-Csg, cicloalquilalquilo Cs-Cio, alquilcicloalquilo Cs-Cio,
alquilcicloalquilalquilo  Cs-Cio, alquilamino  C3;-Ce, dialquilamino  C;-Cs,  alquilaminoalquilo  C,-Cs,
haloalquilaminoalquilo C-Cs, cicloalquilaminoalquilo C4-Cs, dialquilaminoalquilo C3-Cs, halodialquilaminoalquilo
C3-Cs, cicloalquil(alquil)aminoalquilo Cs-C1o, alcoxi C1-Cg, haloalcoxi C;1-Cs, cicloalcoxi Cs-Cio, alquiltio C1-Cio,
haloalquiltio C1-Cio, cicloalquiltio C3-Cip, trialquilsililo C3-Cio 0 halotrialquilsilio C3-Cio; 0 un anillo fenilo o
heteroaromatico de 5 o 6 miembros, un sistema de anillos biciclico heteroaromatico de 8, 9 o 10 miembros, o un
anillo no aromatico heterociclico de 5 o 6 miembros, que opcionalmente incluye miembros de anillo
seleccionados del grupo que consiste en NR?, C(=0), C(=S), C(=NR*), SIR¥R* 0 S(=0),(=NR"),, cada anillo o
sistema de anillos opcionalmente sustituido en miembros de anillo carbono con 1 a 5 sustituyentes
seleccionados del grupo que consiste en alquilo C1-Cs, halégeno, -CN y alcoxi C1-Cs; 0

Ry R se toman junto con el carbono al que estan unidos formando un anillo de 3 a 6 miembros, incluyendo
dicho anillo og)cionalmente miembros de anillo seleccionados del grupo que consiste en NR®, C(=0), C(=S),
C(=NR%, SIiR**R*® 0 S(=0),(=NR®), y opcionalmente sustituido en los miembros de anillo carbono con 1 a 4
sustituyentes seleccionados del grupo que consiste en alquilo C1-C, halégeno, - CN y alcoxi C1-Cy;

p Y q son independientemente 0, 1 0 2, en cada caso de S(:O)p(:NR4)q, con la condicién de que la suma de py
ges0,102;y

cada R es independientemente alquilo C1-Cs, haloalquilo C1-Cs, cicloalquilo Cs-Cs, cicloalquilalquilo C4-C7 0
alquilcicloalquilo C4-Cy.
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