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DESCRIPCION
Compuestos de piridacina para el control de plagas de invertebrados

La presente invencion se refiere a nuevos compuestos de piridacina que son (tiles para combatir o controlar plagas
de invertebrados, en particular plagas de artrépodos. La invencién se refiere ademas a un procedimiento para con-
trolar plagas de invertebrados mediante el uso de estos compuestos. La invencion se refiere ademas a un procedi-
miento para la proteccion de material de propagacion de plantas y/o las plantas que crecen a partir del mismo me-
diante el uso de estos compuestos. La presente invencion se refiere ademas a material de propagacién de plantas y
a una composicion agricola o veterinaria que comprende dichos compuestos.

Las plagas de invertebrados, y en particular artrépodos y nematodos, destruyen el crecimiento y los cultivos recolec-
tados y atacan viviendas de madera y estructuras comerciales, causando, de esta forma, grandes pérdidas econ6-
micas al suministro de alimentos y a la propiedad. Aunque se conocen un gran nimero de agentes pesticidas, debi-
do a la capacidad de las plagas diana para desarrollar resistencia a dichos agentes, existe una necesidad creciente
de nuevos agentes para combatir plagas de invertebrados tales como insectos, aracnidos y nematodos. Por ello, es
un objeto de la presente invencién el proporcionar compuestos que tengan una buena actividad pesticida y que
muestren un amplio espectro de actividad contra a un gran niumero de diferentes plagas de invertebrados, especial-
mente contra insectos, aracnidos y nematodos dificiles de controlar.

El Documento WO 2009/027393 A2 describe N-piridil amidas obtenidas de un &cido carboxilico que contiene un
resto pirazol, las cuales son Utiles para el control de plagas de invertebrados.

Los Documentos WO 2007/068373, WO 2007/068375 y WO 2007/068377, describen derivados N-aril- y N-
hetarilamidas, obtenidas de é&cidos carboxilicos que comprenden un carbociclo o heterociclo de 5 6 6 atomos. Se
menciona que estos compuestos son Utiles para el control de microorganismos.

Los Documentos WO 2005/074686 y WO 2005/075411, describen derivados de N-arilamidas, las cuales se mencio-
nan que son utiles en el control de microorganismos tales como hongos, bacterias en la fito-proteccion.

Los Documentos WO 2003/106427, WO 2004/046129 y JP 2007-77106, descrtiben derivados de N-arilamidas, ob-
tenidos de acidos piracino carboxilicos. Se menciona que estos compuestos son Utiles para combatir plagas de in-
vertebrados.

El Documento WO 2001/00575 describe derivados de N-aril- y N-hetarilamidas, obtenidos de &cidos carboxilicos que
comprenden un heterociclo de 5 6 6 atomos que porta una funciébn amido-derivada en posicion orto. Se menciona
que estos compuestos son Utiles como insecticidas.

El Documento WO 2005/073165 describe derivados de N-aril- o N-hetarilamidas, obtenidos de &cidos carboxilicos
que comprenden fenilo o un heterociclo, en el que el ciclo unido a N porta una funcién amido-derivada adicional en
posicidon meta. Se menciona que estos compuestos son Utiles como insecticidas.

El Documento EP 0606175 describe compuestos 2-ciano-3-hidroxi-propenamidas obtenidos de los compuestos
isoxazoles correspondientes y su uso en composiciones farmacéuticas.

El Documento EP 0573883 describe derivados isoxazoles y su uso veterinario y médico.

El Documento WO 2000/29398 describe derivados de acidos isotiazoles-carboxilicos y se menciona su uso como
biocida.

Es un objeto de la presente invencion el proporcionar compuestos que tienen una buena actividad pesticida, en
particular actividad insecticida, y que muestren un amplio espectro de actividad contra un gran nimero de diferentes
plagas de invertebrados, especialmente contra insectos dificiles de controlar.

Se ha encontrado que estos objetivos pueden lograrse mediante compuestos de las formulas | y Il, tal como se defi-
nen mas adelante, y mediante sus sales y N-6xidos, en particular sus sales aceptables agricola o veterinariamente.

En un primer aspecto, la presente invencion se refiere a compuestos de piridacina de las férmulas 1 y Il y las sales y
N-6xidos de los mismos,
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en las que

A es un radical isoxazol o isotiazol de las férmulas A1, A2 o A3,
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en las que

# indica un sitio de union al resto de las formulas | 6 11, y en las que R*, R*), R*® y R estan independien-
temente entre si seleccionados entre hidrégeno, halégeno, CN, NO-, alquilo de C1-C1o, alquenilo de C,-Cio
y alquinilo de C»-Ciq, en las que los 3 ultimos radicales mencionados pueden estar no substituidos, pueden
estar parcial o completamente halogenados 0 pueden llevar 1, 2 6 3 substituyentes idénticos o diferentes
R*, o0 en las que R¥, R*, R® y R* estan ademas seleccionados entre OR?, C(Y)R®, C(Y)ORS, S(O)mR",
NR°R', heterociclilo, heteroarilo, cicloalquilo de C3-Cio, cicloalquenilo de Cs-Cqo Yy fenilo, en las que los cinco
ultimos radicales mencionados pueden estar no substituidos o pueden llevar 1, 2, 3, 4 é 5 substituyentes
idénticos o diferentes R, en las que mes 0, 1, 2 y en las que

RSZ, R estan seleccionados entre hidrégeno, halégeno, CN, NO», alquilo de C;1-Cio, alquenilo de C2-Cyo y
alquinilo de C2-Ci9, en las que los 3 ultimos radicales mencionados pueden estar no substituidos, pueden
estar parcial o comg)letamente halogenados o pueden llevar 1, 2 6 3 substituyentes idénticos o diferentes
R*, o en las que R*, R* estan ademas seleccionados entre OR?, C(Y)R®, C(Y)OR®, S(O)nR’, NR°R', hete-
rociclilo, heteroarilo, cicloalquilo de Cs-Cio, cicloalquenilo de Cs-Cio y fenilo, en las que los cinco ultimos ra-
dicales mencionados pueden estar no substituidos o pueden llevar 1, 2, 3, 4 6 5 substituyentes idénticos o
diferentes R, enlas que mes 0, 1, 2 y en las que

ZesOo0S;
VesC(RY)oN;

Wes C(RYoN;

con la condicion de que si Vo W es N;

R, R", R"y R" estan independientemente entre si seleccionados entre hidrégeno, halégeno, alquilo de C;-
C., haloalquilo de C1-C3, alcoxi de C;1-C4, haloalcoxi de C1-Cs, alquiltio de C1-Ca4, haloalquiltio de C1-Cs, al-
quilsulfinilo de C;1-Ca, haloalquilsulfinilo de C;-Cs, alquilsulfonilo de C1-C4, haloalquilsulfonilo de C;-Cs, ciclo-
alquilo de Cs-Cs, halocicloalquilo de C3-Cg, alquenilo de C,-C4, haloalquenilo de C,-C4, alquinilo de C»-C4 0
alcoxi de C1-Cy,-alquilo de C1-Ca;

X! es S,00 NRla, en la que R'? esta seleccionado entre hidrégeno, alquilo de C1-Ci9, haloalquilo de C1-Ca,
cicloalquilo de C3-Ciy, cicloalquilmetilo de C3-Ci0, halocicloalquilo de C3-Cio, alquenilo de C,-Cyo, haloalque-
nilo de C,-Cyyo, alquinilo de C,-Co, alcoxi de C;-Csp-alquilo de C1-Ca, OR?, fenilo, hetarilo, heterociclilo, fenil-
alquilo de C1-C4, hetaril-alquilo de C1-C4, heterociclil-alquilo de C1-C4, en los que el anillo en los seis Ultimos
radicales mencionados puede estar no substituido o puede llevar 1, 2, 3, 4 o substituyentes, los cuales, in-
dependientemente entre si, estan seleccionados entre halégeno, ciano, nitro, alquilo de C;-C4, haloalquilo
de C;1-Cy4, alcoxi de C1-C4 y haloalcoxi de C;1-Cy;
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X2 es OR%, NR?R%, S(0)nR*, enlaque mes 0,16 2, en la que

R* esta seleccionado entre alquilo de C;1-C4, haloalquilo de C;-C4, cicloalquilo de C3-Cg, halocicloalquilo de
C3-Cs, alquenilo de C,-C4, haloalquenilo de C»-C4, alquinilo de C»-Ca, alcoxi de C1-Cy-alquilo de C1-Ca, feni-
lo, hetarilo, heterociclilo, fenil-alquilo de Ci-Ca, hetaril-alquilo de C1-C4, heterociclil-alquilo de C1-C4, en los
que el anillo en los seis Ultimos radicales mencionados puede estar no substituido o puede llevar 1, 2, 3, 4 o
substituyentes, los cuales, independientemente entre si, estan seleccionados entre halégeno, ciano, nitro,
alquilo de C1-C4, haloalquilo de C;-Cy4, alcoxi de C1-C4 y haloalcoxi de C;-C4, y en las que

R?®, R% estan seleccionados, independientemente entre si, entre hidrégeno, alquilo de C1-C4, haloalquilo de
C1-Cy4, cicloalquilo de C3-Cs, halocicloalquilo de C3-Cg, alquenilo de C,-C4, haloalquenilo de C,-C4, alquinilo
de C,-C4, alcoxi de C;-Cs-alquilo de C;1-C4, alquilcarbonilo de C;-C4, haloalquilcarbonilo de C1-C4, alquilsul-
fonilo de C;-C4, haloalquilsulfonilo de Ci-Ca, fenilo, fenilcarbonilo, fenilsulfonilo, hetarilo, hetarilcarbonilo,
heteroarilo, hetarilsulfonilo, heterociclilo, heterociclilcarbonilo, heterociclilsulfonilo, fenil-alquilo de Ci-Ca,
hetaril-alquilo de C;-C4 y heterociclil-alquilo de C1-Ca, en los que el anillo en los doce ultimos radicales men-
cionados puede estar no substituidos o puede llevar 1, 2, 3, 4 6 5 substituyentes, los cuales, independien-
temente entre si, estan seleccionados entre halégeno, ciano, nitro, alquilo de C1-Ca4, haloalquilo de C1-Ca,
alcoxi de C1-C4 y haloalcoxi de C1-C4, 0

R? y R* conjuntamente con el &tomo de 4tomo de nitrégeno al cual estan unidos forman un heterociclo sa-
turado o no saturado, de 5 6 6 atomos, el cual puede portar un heteroatomo adicional seleccionado entre O,
S y N como un &tomo de anillo y en el que el heterociclo puede estas no substituido o puede portar 1, 2, 3,
4 06 5 substituyentes, los cuales, independientemente entre si, estan seleccionados entre halégeno, ciano,
nitro, alquilo de C1-C4, haloalquilo de C;1-C4, alcoxi de C1-C4 y haloalcoxi de C1-Cg4, y en las que

R?® esta seleccionado entre alquilo de C1-Cy4, haloalquilo de C1-C4, cicloalquilo de C3-Cg, halocicloalquilo de
C3-Cs, alquenilo de C,-C4, haloalquenilo de C»-C4, alquinilo de C»-C4, alcoxi de C1-Cy-alquilo de C1-Ca, feni-
lo, hetarilo, heterociclilo, fenil-alquilo de C;-Ca, hetaril-alquilo de C1-C4 y heterociclil-alquilo de C;1-C4, en los
que el anillo en los seis Ultimos radicales mencionados puede estar no substituido o puede llevar 1, 2, 3,4 6
5 substituyentes, los cuales, independientemente entre si, estan seleccionados entre halégeno, ciano, nitro,
alquilo de C1-Ca4, haloalquilo de C1-Cy4, alcoxi de C1-C4 y haloalcoxi de C1-Cy;

R' es hidrégeno, CN, alquilo de C;-Co, haloalquilo de C1-Cijo, cicloalquilo de C3-Cio, halocicloalquilo de Cs-
Cio, alquenilo de C»-Cio, haloalquenilo de C,-Cio, alquinilo de C»-Cjo, haloalquinilo de C,-Cio, OR?, C(Y)Rb,
C(Y)OR®, S(0)2R’, NR°R', C(Y)NRYR", S(0)nNR°R', C(Y)NR'NR®R', fenilo, hetarilo, heterociclilo, alquileno
de C;-Cs-OR?, alquileno de C;-Cs-CN, fenil-alquilo de C1-Cs, hetaril-alquilo de C1-Cs, heterociclil-alquilo de
C1-Cs, cicloalquilo de C3-Cip-alquilo de C;-Cs, alquileno de Cl-Cs-C(Y)Rb, alquileno de C;-Cs-C(Y)ORS, al-
quileno de C1-Cs-NR°R', alquileno de Cl-Cs-C(Y)NRth, alquileno de Cl-Cs-S(O)zNRd, alquileno de C;-Cs-
S(O)mNReRf, alquileno de Cl-Cs-C(Y)NReRf, en el que los dieciseis Ultimos radicales mencionados pueden
estar no substituidos o puede llevar 1, 2, 3, 4 6 5 substituyentes idénticos o diferentes R* o R’ y en las que
mes0,162;

YesOo0S;

R? R®, R estan seleccionados, independientemente entre si, entre hidrégeno, alquilo de C;-C4, haloalquilo
de C;1-Cy4, cicloalquilo de C3-Cs, cicloalquilometilo de C3-Cg, halocicloalquilo de Cs-Cs, alquenilo de Cz-Cy,
haloalquenilo de C,-C4, alquinilo de C,-C4, alcoxi de C1-Cs-alquilo de C;1-Cy, fenilo, hetarilo, heterociclilo, fe-
nil-alquilo de C1-Ca, hetaril-alquilo de C1-C4 y heterociclil-alquilo de C1-Ca, en los que el anillo en los seis
ultimos radicales mencionados puede estar no substituido o puede llevar 1, 2, 3, 4 o substituyentes, los cua-
les, independientemente entre si, estan seleccionados entre halégeno, ciano, nitro, alquilo de C1-Cj, haloal-
quilo de C1-Cy4, alcoxi de C1-C4 y haloalcoxi de C1-Cy;

RY esta seleccionado entre alquilo de C1-C4, haloalquilo de C1-C4, cicloalquilo de C3-Cg, cicloalquilometilo de
Cs3-Cs, halocicloalquilo de C3-Cg, alquenilo de C»-Ca, haloalquenilo de C»-Ca, alquinilo de C,-C4, alcoxi de
C;1-Cs-alquilo de C1-C4, fenilo, hetarilo, heterociclilo, fenil-alquilo de C1-C4, hetaril-alquilo de C1-C4 y hetero-
ciclil-alquilo de C1-C4, en los que el anillo en los seis ultimos radicales mencionados puede estar no substi-
tuido o puede llevar 1, 2, 3, 4 6 5 substituyentes, los cuales, independientemente entre si, estan selecciona-
dos entre halégeno, ciano, nitro, alquilo de C;1-C,, haloalquilo de C1-C4, alcoxi de C1-C4 y haloalcoxi de C;-
Cy;

RS, R' estan seleccionados, independientemente entre si, entre hidrégeno, alquilo de C1-C4, haloalquilo de
C1-Cy4, cicloalquilo de C3-Cg, cicloalquilometilo de C3-Cg, halocicloalquilo de C3-Cs, alquenilo de C»-Ca, halo-
alquenilo de C»-C4, alquinilo de C-C4, alcoxi de C1-Cy-alquilo de C1-C4, alquilcarbonilo de C1-C4, haloalquil-
carbonilo de C3-C4, alquilsulfonilo de C;-C4, haloalquilsulfonilo de C1-Ca,fenilo, fenilcarbonilo, fenilsulfonilo,
hetarilo, hetarilcarbonilo, hetarilsulfonilo, heterociclilo, heterociclilcarbonilo, heterociclilsulfonilo, fenil-alquilo
de C1-Cy4, hetaril-alquilo de C1-C4 y heterociclil-alquilo de C1-Ca4, en los que el anillo en los doce ltimos radi-
cales mencionados puede estar no substituido o puede llevar 1, 2, 3, 4 6 5 substituyentes, los cuales, inde-
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pendientemente entre si, estan seleccionados entre halégeno, ciano, nitro, alquilo de C;-C4, haloalquilo de
C1-Cy4, alcoxi de C;-C4 y haloalcoxi de C1-Cy4; 0

R®y R' conjuntamente con el atomo de nitrégeno al cual estan unidos, forman un heterociclo saturado o no
saturado, de 5 6 6 atomos, el cual puede portar un heteroatomo adicional seleccionado entre O, Sy N como
un atomo de anillo y en el que el heterociclo puede estas no substituido o puede portar 1, 2, 3, 4 6 5 substi-
tuyentes, los cuales, independientemente entre si, estan seleccionados entre halégeno, ciano, nitro, alquilo
de C;1-Cy4, haloalquilo de C;-C4, alcoxi de C1-C4 y haloalcoxi de C1-Cy;

RY, R" estan seleccionados, independientemente entre si, entre hidrogeno, alquilo de C1-C4, haloalquilo de
C1-Cy4, cicloalquilo de C3-Cs, halocicloalquilo de C3-Cg, alquenilo de C,-C4, haloalquenilo de C,-C4, alquinilo
de C,-C4, alcoxi de C1-Cs-alquilo de C1-Cy, fenilo, hetarilo, heterociclilo, fenil-alquilo de C1-Cay hetaril-alquilo
de C;-C4, heterociclil-alquilo de C1-C4, en los que el anillo en los seis Ultimos radicales mencionados puede
estar no substituido o puede llevar 1, 2, 3, 4 o substituyentes, los cuales, independientemente entre si,
estan seleccionados entre halégeno, ciano, nitro, alquilo de C;-C4, haloalquilo de C1-C4, alcoxi de C1-Cs y
haloalcoxi de C1-Cy;

R' esta seleccionado entre hidrégeno, alquilo de C;-C4, haloalquilo de C1-Cg, cicloalquilo de C3-Cs, cicloal-
quilometilo de Cs-Cs, halocicloalquilo de Cs-Cs, alquenilo de C»-C4, haloalquenilo de C,-Cy, alquinilo de C»-
C4, alcoxi de C1-Cy-alquilo de C1-Cy4, fenilo y fenil-alquilo de C1-C4, en los que el anillo fenilo en los dos dlti-
mos radicales mencionados puede estar no substituido o puede llevar 1, 2, 3, 4 6 5 substituyentes, los cua-
les, independientemente entre si, estan seleccionados entre halégeno, ciano, nitro, alquilo de C1-Ca, haloal-
quilo de C1-Cy4, alcoxi de C1-C4 y haloalcoxi de C1-Cy;

R* estan seleccionados, independientemente entre si, entre ciano, nitro, alcoxi de C;-Cy4, haloalcoxi de C;-
C., alquiltio de C1-C4, haloalquiltio de C1-Ca, alquilsulfinilo de C1-C4, haloalquilsulfinilo de C1-Ca, alquilsulfo-
nilo de C;-C4, haloalquilsulfonilo de C1-C4, alquilcarbonilo de C1-Cio, cicloalquilo de C3-Cg, heterociclilo de 5
a 7 atomos, fenilo, cicloalcoxi de Cs3-Cg, heterocicliloxi de 3 a 6 atomos y fenoxi, en los que los seis Ultimos
radicales mencionados puede estar no substituido o puede llevar 1, 2, 3, 4 6 5 radicales R; y en la que

RY esta seleccionado entre halégeno, ciano, nitro, alquilo de C1-C4, haloalquilo de C1-C4, alcoxi de C1-Ca,
haloalcoxi de C;-Cg, S(O)de, S(O)mNReR', alquilcarbonilo de C;-C4, haloalquilcarbonilo de C;-Ca, alcoxi-
carbonilo de C;-C4, haloalcoxicarbonilo de C;-C,, cicloalquilo de C3-Cs, halocicloalquilo de C3-Cs, alquenilo
de C,-C4, haloalquenilo de C,-C4, alquinilo de C»-C4 y alcoxi de C1-Cs-alquilo de C;-Ca.

Un aspecto adicional de la presente invencion se refiere a un procedimiento para el control de plagas de invertebra-
dos, cuyo procedimiento comprende el tratamiento de las plagas, su suministro de alimento, su habitat o su terreno
de reproduccién o una planta, semilla, suelo, area, material o medioambiente en el cual las plagas crecen o pueden
crecer, o los materiales, plantas, semillas, suelos, superficies o espacios a proteger del ataque o infestacion de pla-
gas con una cantidad eficaz pesticidamente de un compuesto de piridacina de las formulas | o 1l de acuerdo con la
presente invencion o una sal o un N-6xido del mismo.

Un aspecto adicional de la presente invencion se refiere a un procedimiento para la proteccion de material de propa-
gacién de plantas y/o las plantas que crecen a partir del mismo, cuyo procedimiento comprende el tratamiento del
material de propagacién de plantas con una cantidad eficaz pesticidamente de un compuesto de piridacina de las
férmulas | o Il de acuerdo con la presente invencién o una sal aceptable agricolamente o un N-6xido del mismo.

Un aspecto adicional de la presente invencion se refiere a material de propagacion de plantas, que comprende al
menos un compuesto de las formulas | o Il de acuerdo con la presente invencion o una sal aceptable agricolamente
o un N-Oxido del mismo.

Un aspecto adicional de la presente invencion se refiere a compuestos para uso en un procedimiento para el trata-
miento o proteccion de un animal de infestacion o infeccién por parasitos, especialmente ectoparasitos, que com-
prende la puesta en contacto del animal con una cantidad eficaz parasiticidamente de un compuesto de las férmulas
I o Il de acuerdo con la presente invencion o una sal aceptable veterinariamente o un N-6xido del mismo. La puesta
en contacto del animal con el compuesto | o Il, su sal o la composicion veterinaria de la invencion significa su aplica-
cién o administracion al animal.

Un aspecto adicional de la presente invencion se refiere a una composicién agricola que contiene al menos un com-
puesto de las formulas | o Il de acuerdo con la presente invencion y/o una sal aceptable agricolamente o un N-6xido
del mismo y al menos un vehiculo liquido o sélido.

Los radicales unidos a la cadena principal de los compuestos de las férmulas | o Il pueden contener uno o mas cen-
tros de quiralidad. En este caso, los compuestos de las férmulas | o Il estan presentes en la forma de enatiomeros o
diasteredmeros diferentes, dependiendo de los substituyentes. Los compuestos de férmula Il existen adicionalmente
como isémeros cis o0 trans con respecto al eje N=C. La presente invencion se refiere a cada posible esterecisomero
de los compuestos de las férmulas | o Il, es decir, a enatibmeros o diastereémeros individuales, asi como a mezclas
de los mismos.
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Los compuestos de las formulas | o Il pueden ser amorfos o pueden existir en uno o0 mas estados cristalinos diferen-
tes (polimorfos), los cuales pueden tener propiedades macroscopicas diferentes, tales como estabilidad o mostrar
propiedades biolégicas diferentes tales como actividades. La presente invencion se refiere a compuestos amorfos y
cristalinos de los formulas i o 1l, mezclas de estados cristalinos diferentes del compuesto | o Il respectivo, asi como a
sales amorfas o cristalinas de los mismos.

Las sales de los compuestos de las formulas | o Il son preferiblemente sales aceptables agricola y veterinariamente.
Pueden formarse de una manera usual, por ejemplo, mediante reaccion del compuesto con un &cido del anién en
cuestion si el compuesto de las férmulas | o 1l tiene funcionalidad basica.

Las sales utiles agricolamente de los compuestos de las férmulas | y Il abarcan especialmente las sales de adicion
de acido de aquellos acidos cuyos cationes y aniones, respectivamente, no tengan efecto adverso sobre la accion
pesticida de los compuestos de las formulas | o II.

Los aniones de sales de adicién de &cido utiles son fundamentalmente cloruro, bromuro, fluoruro, bisulfato, sulfato,
bifosfato, monofosfato, fosfato, nitrato, bicarbonato, carbonato, hexafluorosilicato, hexafluorofosfato, benzoato, y los
aniones de acidos alcandicos de Ci-C4, preferiblemente formiato, acetato, propionato y butirato. Pueden formarse
mediante la reaccion de compuestos de las formulas | y Il con un &cido del anién correspondiente, preferiblemente
de &cido clorhidrico, acido bromhidrico, acido sulfdrico, acido fosférico o acido nitrico.

Las sales aceptables veterinariamente de los compuestos de las formulas | y Il abarcan especialmente las sales de
adicion de acido que son conocidas y aceptadas en la técnica para la formacion de sales de uso veterinario. Las
sales de adicion de &cido adecuadas, por ejemplo, formadas por compuestos de las formulas | y Il conteniendo un
atomo de nitrdgeno bésico, por ejemplo un grupo amino, incluyen sales con &cidos inorganicos, por ejemplo cloru-
ros, sulfatos, fosfonatos y nitratos, y sales de &cidos orgénicos, por ejemplo acido acético, acido maléico, por ejem-
plo las sales monoécidas o las sales diacidas de &cido maléico, adico dimaléico, acido fumérico, por ejemplo las
sales monoécidas o las sales diacidas de &cido fumérico, &cido difumérico, 4cido metano sulfénico, acido metano
sulfénico, y acido succinico.

El término “N-6xido” incluye cualquier compuesto de las formulas | 6 Il que tenga al menos un atomo de nitrégeno
terciario que esta oxidado a un resto N-oOxido.

El 'termino “plaga de invertebrados” tal como se usa en la presente invencién, abarca poblaciones animales, tales
como insectos, aracnidos y nematodos, los cuales pueden atacar plantas, ocasionando, de esta forma, dafio subs-
tancial a las plantas atacadas, asi como ectoparasitos que pueden infestar a animales, en particular animales de
sangre caliente, tales como, por ejemplo, mamiferos o pajaros, u otros animales superiores tales como reptiles,
anfibios o peces, ocasionando, de esta forma, dafio substancial a los animales infestados.

El término “material de propagacién de planta” tal como se usa en la presente invencion, incluye todas las partes
generativas de la planta, tales como semillas y materiales de planta vegetativos, tales como cortes y tubérculos (por
ejemplo, patatas), los cuales pueden usarse para la multiplicacion de la planta. Estos incluyen semillas, raices, fru-
tos, tubérculos, bulbos, rizomas, vastagos, brotes y otras partes de las plantas. Los semilleros y plantas jévenes, los
cuales han de ser trasplantados después de la germinacion o después de emerger del suelo, pueden igualmente ser
incluidos. Estos materiales de propagacion de plantas pueden ser tratados profilacticamente con un compuesto de
proteccion de plantas tanto antes como después de plantarlos o de trasplantarlos.

El término “plantas” comprende todo tipo de plantas incluyendo las “plantas no cultivadas” y, en particular, las “plan-
tas cultivadas”.

El término “plantas no cultivadas” se refiere a cualquier tipo de especie salvaje o especies relacionadas o géneros
relacionados de una planta cultivada.

El término “plantas cultivadas™ tal como se usa en la presente invencion, incluye plantas que han sido modificadas
por seleccién, mutagénesis o ingenieria genética. Las plantas genéticamente modificadas son plantas, cuyo material
genético ha sido modificado de tal manera, mediante el uso de técnicas de ADN recombinantes, que mediante otras
circunstancias naturales no pueden facilmente obtenerse por seleccion cruzada, mutaciones o recombinacion natu-
ral. Tipicamente, uno o mas genes han sido integrados dentro del material genético de una planta genéticamente
modificada con el fin de mejorar ciertas propiedades de la planta. Dichas modificaciones genéticas pueden incluir
también, pero sin limitarse a ellas, modificaciones post-traduccion dirigidas de poli proteina(s) (oligo- o plipéptidos),
por ejemplo mediante glucosilacién o adiciones de polimeros tales como restos prenilados, acetilados o farnesilados
o restos PEG (por ejemplo, tal como se divulga en Biotecnol. Prog., vol. 17 (n°. 4) pags. 720-4, (Jul-Aug. 2001);
Protein Eng. Des. Sel., vol. 17, (n°. 1), pags. 57-66, (Jan. 2004); Nat. Protoc., vol. 2, (n°. 5), pags. 1225-35, (2007);
Curr. Opin. Chem. Biol., vol. 10, (n°. 5), pags. 487-91, (Oct. 2006); Epub., vol. 28, (Aug. 2006); Biomaterials, vol. 22,
(n°, 5), pags. 405-17, (Mar. 2001); Bioconjug. Chem., vol. 16, (n°. 1), pags. 113-21, (Jan-Feb. 2005).

El término “plantas cultivadas” tal como se usa en la presente invencion, incluye ademas plantas que han sido
hechas tolerantes a las aplicaciones de clases especificas de herbicidas, tales como inhibidores hidroxi-fenilpiruvato
dioxigenasa (HPPD); inhibidores acetolactato sintasa (ALS), tales como sulfonil ureas (véanse, por ejemplo Docu-
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mentos de EE.UU. 6.222.100, WO 01/82685, WO 00/26390, WO 97/41218, WO 98/02526, WO 98/02527, WO
04/106529, WO 05/20673, WO 03/14357, WO 03/13225, WO 03/14356, WO 04/16073) o imidazolinonas (véanse,
por ejemplo, los Documentos de EE.UU. 6.222.100, WO 01/82685, WO 00/26390, WO 97/41218, WO 98/02526, WO
98/02527, WO 04/106529, WO 05/20673, WO 03/14357, WO 03/13225, WO 03/14356, WO 04/16073); inhibidores
enolpiruvilshikamato-3-fosfato sintasa (EPSPS), tal como glifosato (véase, por ejemplo, Documento WO 92/00377);
inhibidores glutamino sintetasa (GS), tal como glufosinato (véanse, por ejemplo Documentos EP-A-0242236, EP-A-
242246) o herbicidas oxinil (véase, por ejemplo Documento de EE.UU. 5.559.024) como un resultado de procedi-
mientos convencionales de seleccién o ingenieria genética. Diversas plantas cultivadas han sido convertidas en
tolerantes a herbicidas mediante procedimientos convencionales de seleccién (mutagénesis), por ejemplo la colza
de verano Clearfield® (Canola) se ha hecho tolerante a imidazolinonas, por ejemplo, imazamox. Los procedimientos
de ingenieria genética se han usado para hacer que plantas cultivadas, tales como soja, algodén, maiz, remolacha y
colza, sean tolerantes a herbicidas, tales como glifosato y glufosinato, algunos de los cuales se encuentran comer-
cialmente disponibles bajo los nombres comerciales RoundupReady® (glifosato) y LibertyLink® (glufosinato).

El término “plantas cultivadas” tal como se usa en la presente invencion, incluye ademas plantas que, mediante el
uso de técnicas de ADN recombinante, son capaces de sintetizar una o mas proteinas insecticidas, especialmente
las conocidas procedentes del género bacteriano bacillus, particularmente del Bacillus thuringiensis, tales como a-
endotoxinas, por ejemplo, CrylA(b), CrylA(c), CrylF, CrylF(a2), CryllA(b), CrylllA, CryllIB(b1) o Cry9c; proteinas insec-
ticidas vegetativas (VIP), por ejemplo, VIP1, VIP2, VIP3 o VIP3A; proteinas insecticidas de bacterias colonizantes de
nematodos, por ejemplo Photorhabdus spp o Xenorhabdus spp; toxinas producidas por animales, tales como toxinas
de escorpiones, toxinas de aracnidos, toxinas de avispas, u otras neurotoxinas especificas de insectos, toxinas pro-
ducidas por hongos, tales como toxinas de Estreptomicetos, lectinas de plantas, tales como lectinas de guisantes o
cebada; aglutininas; inhibidores de proteinasa, tales como inhibidores de tripsina, inhibidores de serina proteasa,
inhibidores patatina, cistatina o papaina; proteinas inactivantes de ribosomas (RIP), tales como ricino, RIP de maiz,
abrina, luffina, saporina o briodina; enzimas de metabolismo de esteroides, tales como 3-hidroxiesteroide oxidasa,
ecdiesteroide-IDP-glicosil-transferasa, colesterol oxidasas, inhibidores de ecdisona o HMG-CoA-reductasa; bloquea-
dores del canal de iones, tales como blogueadores de canales de sodio y potasio; esterasa de hormona juvenil;
receptores de hormonas diuréticas (receptores de helicoquinina); estibel sintasa, bibencil sintasa, quitinasas o glu-
canasas. En el contexto de la presente invencion, estas toxinas o proteinas insecticidas se entiende expresamente
incluidas también las pre-toxinas, proteinas hibridas, proteinas truncadas o modificadas de cualquier otra forma. Las
proteinas hibridas se caracterizan por una nueva combinacion de dominios de proteinas (véase, por ejemplo, Docu-
mento WO 02/15701). Ejemplos adicionales de dichas toxinas o plantas genéticamente modificadas capaces de
sintetizar dichas toxinas, se encuentran divulgados, por ejemplo, en los Documentos EP-A-374 753, WO 93/007278,
WO 95/34656, EP-A 427 529, EP-A 451 878, WO 03/018810 y WO 03/052073. Los procedimientos para la produc-
cion de dichas plantas genéticamente modificadas son generalmente conocidos para las personas expertas en la
técnica y se encuentran descritos, por ejemplo, en las publicaciones anteriormente mencionadas. Estas proteinas
insecticidas contenidas en las plantas genéticamente modificadas imparten a las plantas que producen estas prtei-
nas proteccion de plagas perjudiciales procedentes de ciertos grupos taxonémicos de insectos artrépodos, particu-
larmente a escarabajos (Coledpteros), moscas (Dipteros), y mariposas y polillas (Lepiddpteros) y a nematodos paréa-
sitos de plantas (Nematodos).

El término “plantas cultivadas” tal como se usa en la presente invencién, incluye ademas plantas que, mediante el
uso de técnicas de ADN recombinante, son capaces de sintetizar una o mas proteinas para incrementar la resisten-
cia o tolerancia de dichas plantas a patdgenos bacterianos, viricos o fangicos. Los ejemplos de dichas proteinas son
las denominadas “proteinas relacionadas con la patogénesis” (Proteinas PR, véase, por ejemplo el Documento EP-A
0 392 225), genes de resistencia a enfermedades de plantas (por ejemplo, cultivares de patatas, los cuales expresan
genes de resistencia que actian contra infestantes Phytophora procedentes de la patata mexicana salvaje Solanum
bulbocastanum) o lisozima T4 (por ejemplo, cultivares de patatas capaces de sintetizar estas proteinas con resisten-
cia incrementada contra bacterias tal como Erwinia amylvora). Los procedimientos para la produccion de dichas
plantas genéticamente modificadas son generalmente conocidos para las personas expertas en la técnica y se en-
cuentran descritos, por ejemplo, en las publicaciones anteriormente mencionadas.

El término “plantas cultivadas” tal como se usa en la presente invencion, incluye ademas plantas que, mediante el
uso de técnicas de ADN recombinante, son capaces de sintetizar una 0 mas proteinas para incrementar la producti-
vidad (por ejemplo, produccion de biomasa, rendimiento de grano, contenido en almidén, contenido en aceite o con-
tenido en proteina), tolerancia a la sequia, salinidad u otros factores medioambientales limitantes del crecimiento o
tolerancia a plagas y patégenos flingicos, bacterianos o viricos de dichas plantas.

El término “plantas cultivadas” tal como se usa en la presente invencion, incluye ademas plantas que, mediante el
uso de técnicas de ADN recombinante, contienen una cantidad modificada de substancias de contenido o nuevas
substancias de contenido, especificamente para mejorar la nutricion humana o animal, por ejemplo, cosechas de
aceite que producen acidos omega 3 de cadena larga o acidos grasos omega 9 insaturados promotores de salud
(por ejemplo, colza Nexera®).

El término “plantas cultivadas” tal como se usa en la presente invencion, incluye ademas plantas que, mediante el
uso de técnicas de ADN recombinante, contienen una cantidad modificada de substancias de contenido o nuevas
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substancias de contenido, especificamente para mejorar la produccién de materias primas, por ejemplo, patatas que
producen cantidades incrementadas de amilopectina (por ejemplo, patata Amflora®).

Los restos organicos mencionados en las definiciones anteriores de las variables son, al igual que el término hal6-
geno, términos colectivos para listados individuales de los miembros de grupos individuales. El prefijo C,-Cr indica
en cada caso el nimero posible de &tomos de carbono en el grupo.

El término halégeno indica en cada caso fltor, bromo, cloro o yodo, en particular fldor, cloro o bromo.

El término “alquilo” tal como se usa en la presente invencién y en los restos alquilo de alcoxi, alquilcarbonilo, alquil-
tio, alquilsulfinilo, alquilsulfonilo y alcoxialquilo indica en cada caso un grupo alquilo de cadena recta o ramificada
que tiene usualmente desde 1 hasta 10 atomos de carbono, frecuentemente desde 1 hasta 6 atomos de carbono,
preferiblemente desde 1 hasta 4 atomos de carbono y, en particular, desde 1 hasta 3 atomos de carbono. Los ejem-
plos de un grupo alquilo son metilo, etilo, n-propilo, iso-propilo, n-butilo, 2-butilo, iso-butilo, terc-butilo, n-pentilo, 1-
metilbutilo, 2-metilbutilo, 3-metilbutilo, 2,2-dimetilpropilo, 1-etilpropilo, n-hexilo, 1,1-dimetilpropilo, 1,2-dimetilpropilo,
1-metilpentilo, 2-metilpentilo, 3-metilpentilo, 4-metilpentilo, 1,1-dimetilbutilo, 1,2-dimetilbutilo, 1,3-dimetilbutilo, 2,2-
dimetilbutilo, 2,3-dimetilbutilo, 3,3-dimetilbutilo, 1-etilbutilo, 2-etilbutilo, 1,1,2-trimetilpropilo, 1,2,2-trimetilpropilo, 1.etil-
1-metilpropilo, 1-etil-2-metilpropilo, n-heptilo, 1-metilhexilo, 2-metilhexilo, 3-metilhexilo, 4-metilhexilo, 5-metilhexilo, 1-
etilpentilo, 2-etilpentilo, 3-etilpentilo, 1-propilpentilo, n-octilo, 1-metiloctilo, 2-metilheptilo, 1-etilhexilo, 2-etilhexilo, 1,2-
dimetilhexilo, 1-propilpentilo y 2-propilpentilo.

El término “alquileno” (o alcanodiilo) tal como se usa en la presente invencién, indica en cada caso un radical alquilo
tal como se ha definido anteriormente, en el que un atomo de hidrégeno en cualquier posicion de la cadena principal
de carbono esta reemplazado por un sitio de unién adicional, formando, de esta forma, un resto bivalente.

El término “haloalquilo” tal como se usa en la presente invencioén y en los restos haloalquilo de haloalcoxi, haloalquil-
tio, haloalquilcarbonilo, haloalquilsulfonilo y haloalquilsulfinilo, indica en cada caso un grupo alquilo de cadena recta
o ramificada que tiene usualmente desde 1 hasta 10 atomos de carbono, frecuentemente desde 1 hasta 6 4&tomos de
carbono, en el que los atomos de hidrogeno de este grupo estan parcial o totalmente reemplazados con atomos de
halégeno. Los restos haloalquilo preferidos estan seleccionados entre haloalquilo de C1-C4, mas preferiblemente
entre haloalquilo de C;-Cy, en particular entre fluoroalquilo de C;-C,, tales como fluorometilo, difluorometilo, trifluo-
rometilo, 1-fluoroetilo, 2-fluoroetilo, 2,2-difluoroetilo, 2,2,2-trifluoroetilo, pentafluoroetilo, y similares.

El término “alcoxi” tal como se usa en la presente invencion, indica en cada caso un grupo alquilo de cadena recta o
ramificada que estd unido mediante un atomo de oxigeno y que usualmente tiene desde 1 hasta 10 atomos de car-
bono, frecuentemente desde 1 hasta 6 atomos de carbono, preferiblemente desde 1 hasta 4 atomos de carbono. Los
ejemplos de un grupo alcoxi son metoxi, etoxi, n-propoxi, iso-propoxi, n-butiloxi, 2-butiloxi, isobutiloxi, terc-butiloxi, y
similares.

El término “haloalcoxi” tal como se usa en la presente invencién, indica en cada caso un grupo alcoxi de cadena
recta o ramificada que tiene desde 1 hasta 10 atomos de carbono, frecuentemente desde 1 hasta 4 atomos de car-
bono, preferiblemente desde 1 hasta 3 atomos de carbono, en el que los d&tomos de hidrogeno de este grupo estan
parcial o totalmente reemplazados con atomos de halégeno, en particular &tomos de flor. Los restos haloalcoxi
preferidos incluyen haloalcoxi de C1-C4, en particular fluoroalcoxi de C1-Cy, tales como fluorometoxi, difluorometoxi,
trifluorometoxi, 1-fluoroetoxi, 2-fluoroetoxi, 2,2-difluoroetoxi, 2,2,2-trifluoroetoxi, 2-cloro-2-fluoroetoxi, 2-cloro-2,2-
difluoroetoxi, 2,2-dicloro-2-fluoroetoxi, 2,2,2-tricloroetoxi, pentafluoroetoxi, y similares.

El término “cicloalquilo” tal como se usa en la presente invencion y en los restos cicloalquilo de cicloalcoxi y cicloal-
quilmetilo, indica en cada caso un radical cicloalifatico mono- o biciclico que tiene usualmente desde 3 hasta 10
atomos de carbono o 3 a 6 atomos de carbono, tales como ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo, ciclohexilo, ciclohep-
tilo, ciclooctilo, biciclo[2.1.1]hexilo, biciclo[3.1.1]heptilo, biciclo[2.2.1]heptilo, y biciclo[2.2.2]octilo.

El término “halocicloalquilo” tal como se usa en la presente invencion y en los restos halocicloalquilo de halocicloal-
quilmetilo, indica en cada caso un radical cicloalifatico mono- o biciclico que tiene usualmente desde 3 hasta 10
atomos 0 3 a 6 atomos de crbono, en el que al menos uno, por ejemplo 1, 2, 3, 4 6 5 de los atomos de hidrégeno
estan reemplazados por haldégeno, en particular por fltor o cloro. Los ejemplos son 1- y 2-fluorociclopropilo, 1,2-, 2,2-
y 2,3-difluorociclopropilo, 1,2,2-trifluorociclopropilo, 2,2,3,3-tetrafluorociclopropilo, 1- y 2-clorociclopropilo, 1,2-, 2,2-y
2,3-diclorociclopropilo, 1,2,2-triclorociclopropilo, 2,2,3,3-tetraclorociclopropilo, 1- y 2-clorociclopropilo, 1,2-, 2,2-y 2,3-
diclorociclopropilo, 1,2,2-triclorociclopropilo, 2,2,3,3-tetraclorociclopropilo, 1-, 2- y 3-fluorociclopentilo, 1,2-, 2,2-, 3,3-,
3,4-, 2,5-difluorociclopentilo, 1-, 2- y 3-clorociclopentilo, 1,2-, 2,2-, 2,3-, 3,3-, 3,4-, 2,5-diclorociclopentilo y similares.

El término “alquenilo” tal como se usa en la presente invencién, indica en cada caso un radical hidrocarburo insatu-
rado individual que tiene usualmente 2 a 10, preferiblemente 2 a 4 atomos de carbono, por ejemplo vinilo, alilo (2-
propen-1-ilo), 1-propen-1-ilo, 2-propen-2-ilo, metalilo (2-metilprop-2-en-1-ilo), 2-buten-1-ilo, 3-buten-1-ilo, 2-penten-1-
ilo, 3-penten-1-ilo, 4-penten-1-ilo, 1-metilbut-2-en-1-ilo, 2-etilprop-2-en-1-ilo y similares.

El término “alquinilo” tal como se usa en la presente invencion, indica en cada caso un radical hidrocarburo insatura-
do individual que tiene usualmente 2 a 10, preferiblemente 2 a 4 &tomos de carbono, por ejemplo etinilo, propargilo
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(2-propin-1-ilo), 1-propin-1-ilo, 1-metilprop-2-in-1-ilo), 2-butin-1-ilo, 3-butin-1-ilo, 1-pentin-1-ilo, 3-pentin-1l-ilo, 4-
pentin-1-ilo, 1-metilbut-2-in-1-ilo, 2-etilprop-2-in-1-ilo y similares.

El término “alcoxialquilo” tal como se usa en la presente invencion se refiere a alquilo que usualmente comprende 1
a 4 atomos de carbono, en el que 1 atomo de carbono porta un radical alcoxi, usualmente comprende 1 a 10, en
particular 1 a 4 atomos de carbono tal como se ha definido anteriormente. Los ejemplos son CH,OHCH3;, CH;-
OC3Hs, n-propoximetilo, CH>-OCH(CHs)2, n-butoximetilo, (1-metilpropoxi)metilo, (2-metilpropoxi)metilo, CHo-
OC(CH3)3, 2-(metoxi)etilo, 2-(etoxi)etilo, 2-(n-propoxi)etilo, 2-(1-metiletoxi)etilo, 2-(n-butoxi)etilo, 2-(1-
metilpropoxi)etilo, 2-(2-metilpropoxi)etilo,  2-(1,1-dimetiletoxi)etilo, 2-(metoxi)propilo, 2-(etoxi)propilo, 2-(n-
propoxi)propilo, 2-(1-metiletoxi)propilo, 2-(n-butoxi)propilo, 2-(1-metilpropoxi)propilo, 2-(2-metilpropoxi)propilo, 2-(1,1-
dimetiletoxi)propilo,  3-(metoxi)propilo,  3-(etoxi)propilo,  3-(n-propoxi)propilo,  3-(1-metiletoxi)propilo,  3-(n-
butoxi)propilo, 3-(1-metilpropoxi)propilo, 3-(2-metilpropoxi)propilo, 3-(1,1-dimetiletoxi)propilo, 2-(metoxi)butilo, 2-
(etoxi)butilo, 2-(n-propoxi)butilo, 2-(1-metiletoxi)butilo, 2-(n-butoxi)butilo,2-(1-metilpropoxi)butilo, 2-(2-
metilpropoxi)butilo, 2-(1,1-dimetiletoxi)butilo, 3-(metoxi)butilo, 3-(etoxi)butilo, 3-(n-propoxi)butilo, 3-(1-metiletoxi)butilo,
3-(n-butoxi)butilo, 3-(1-metilpropoxi)butilo, 3-(2-metilpropoxi)butilo, 3-(1,1-dimetiletoxi)butilo, 4-(metoxi)butilo, 4-
(etoxi)butilo,  4-(n-propoxi)butilo,  4-(1-metiletoxi)butilo,  4-(n-butoxi)butilo,  4-(1-metilpropoxi)butilo,  4-(2-
metilpropoxi)butilo, 4-(1,1-dimetiletoxi)butilo y similares.

El término “alquilcarbonilo” (alquil-C(=0)-) tal como se usa en la presente invencion se refiere a un grupo alquilo de
cadena recta o ramificada tal como se ha definido anteriormente, que comprende 1 a 10 atomos de carbono (= al-
quilcarbonilo de C1-Cio), preferiblemente 1 hasta 4 &tomos de carbono (= alquilcarbonilo de C1-Cy), unido a través de
un 4tomo de carbono del grupo carbonilo en cualquier posicién en el grupo alquilo.

El término “haloalquilcarbonilo” tal como se usa en la presente invencién se refiere a un grupo alquilcarbonilo tal
como se ha definido anteriormente, en el que los atomos de hidrégeno estan parcial o completamente substituidos
por fltor, cloro, bromo y/o yodo.

El término “alquiltio” (también alquilsulfinilo o alquil-S-) tal como se usa en la presente invencion se refiere a un gru-
po alquilo saturado de cadena recta o ramificada que comprende 1 a 10 atomos de carbono (= alquiltio de C;1-Cig),
preferiblemente 1 a 4 4&tomos de carbono (= alquiltio de C;-C,), tal como se ha definido anteriormente, que esta
unido mediante un atomo de azufre en cualquier posicién en el grupo alquilo.

El término “haloalquiltio” tal como se usa en la presente invencion se refiere a un grupo alquiltio tal como se ha defi-
nido anteriormente, en el que los a&tomos de hidrégeno estan parcial o completamente substituidos por fltor, cloro,
bromo y/o yodo.

El término “alquilsulfinilo” (también alquilsulfoxilo o alquil-S(=0)-) tal como se usa en la presente invencion se refiere
a un grupo alquilo saturado de cadena recta o ramificada tal como se ha definido anteriormente que comprende 1 a
10 atomos de carbono (= alquilsulfinilo de C1-Cig), preferiblemente 1 a 4 atomos de carbono (= alquilsulfinilo de C;-
C.), unido mediante el atomo de azufre del grupo sulfinilo en cualquier posicion en el grupo alquilo.

El término “haloalquilsulfinilo” tal como se usa en la presente invencion se refiere a un grupo alquilsulfinilo tal como
se ha definido anteriormente, en el que los a&tomos de hidrégeno estan parcial o completamente substituidos por
flaor, cloro, bromo y/o yodo.

El término “alquilsulfonilo” (también alquil-S(=0),-) tal como se usa en la presente invencion se refiere a un grupo
alquilo saturado de cadena recta o ramificada que comprende 1 a 10 atomos de carbono (= alquilsulfonilo de Cs-
Cao), preferiblemente 1 a 4 atomos de carbono (= alquilsulfonilo de C;-C,), tal como se ha definido anteriormente,
gue esta unido mediante el atomo de azufre del grupo sulfonilo en cualquier posicidn en el grupo alquilo.

El término “haloalquilsulfonilo” tal como se usa en la presente invencion se refiere a un grupo alquilsulfonilo tal como
se ha definido anteriormente, en el que los atomos de hidrogeno estan parcial o completamente substituidos por
flaor, cloro, bromo y/o yodo.

El término “heterociclilo” incluye en general radicales heterociclicos monociclicos de 5-, 6-, 7- 6 8 &tomos y radicales
heterociclicos biciclicos de 8 a 10 atomos, pudiendo estar los radicales mono- y biciclicos saturados, parcialmente
insaturados o insaturados. Los radicales heterociclicos mono- y biciclicos usualmente comprenden 1, 2, 3 6 4 hete-
roatomos seleccionados entre N, O y S como atomos de anillos.

Los ejemplos de radicales heterociclicos de 5 6 6 atomos saturados o insaturados comprenden anillos heterociclicos
no aromaticos saturados o insaturados, tales como pirrolidinilo, pirazolinilo, imidazolinilo, pirrolinilo, pirazolinilo, imi-
dazolinilo,tetrahidrofuranilo, dihidrofuranilo, 1,3-dioxolanilo, dioxolenilo, tiolanilo, dihidrotienilo, oxazolidinilo, isoxazo-
linidilo, oxazolinilo,isoxazolinilo, tiazolinilo, isotiazolinilo, tiazolidinilo, isotiazolidinilo, oxatiolanilo, piperidinilo, pipera-
cinilo, piranilo,pirazolidinilo, dihidropiranilo, tetrahidropiranilo, 1,3- y 1,4-dioxanilo, tiopiranilo, dihidrotiopiranilo, te-
trahidrotiopiranilo, morfolinilo, tiacinilo y similares. Los ejemplos para anillo heterociclico que comprenden también 1
6 2 grupos carbonilo como atomos de anillo, comprenden pirrolidin-2-onilo, pirrolidin-2,5-dionilo, imidazolidin-2-onilo,
oxazolidin-2-onilo, tiazolidin-2-onilo y similares.
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El término “hetarilo” incluye radicales heteroaromaticos de 5 6 6 atomos monociclicos que comprenden como ato-
mos de anillo 1, 2, 3 6 4 heteroatomos seleccionados entre N, O y S. Los ejemplos de radicales heteroaromaticos de
5 6 6 atomos incluyen piridilo, es decir, 2-, 3- 6 4-piridilo, pirimidinilo, es decir, 2-, 4- 6 5-pirimidinilo, piracinilo, pirida-
cinilo, es decir 3- 6 4-piridacinilo, tienilo, es decir 2- 6 3-tienilo, furilo, es decir 2- 6 3-furilo, pirrolilo, es decir 2- 6 3-
pirrolilo, oxazolilo, es decir 2-, 3- 6 5-oxazolilo, isoxazolilo, es decir, 3-, 4- 6 5-isoxazolilo, tiazolilo, es decir, 2-, 3- 6 5-
tiazolilo, isotiazolilo, es decir, 3-, 4- 6 5-isotiazolilo, pirazolilo, es decir, 1-, 3-, 4- 6 5-pirazolilo, imidazolilo, es decir, 1-,
2-, 4- 6 5-imidazolilo, oxadiazolilo, por ejemplo, 2- 6 5-[1.3.4]oxadiazolilo, 4- 6 5-(1,2,3-oxadiazol)ilo, 3- 6 5-(1,2,4-
oxadiazol)ilo, 2- 6 5-(1,3,4-tiadiazol)ilo, tiadiazolilo, por ejemplo 2- 6 5-(1,3,4-tiadiazol)ilo, 4- 6 5-(1,2,3-tiadiazol)ilo, 3-
6 5-(1,2,4-tiadiazol)ilo, triazolilo, por ejemplo 1H-, 2H- o 3H-1,2,3-triazol-4-ilo, 2H-triazol-3-ilo, 1H-, 2H-, 0 4H-1,2,4-
triazolilo y tetrazolilo, es decir, 1H- o 2H-tetrazolilo.

El término “hetarilo” incluye también radicales heteroaromaticos de 8 a 10 atomos biciclicos que comprenden como
atomos de anillo 1, 2 6 3 heteroatomos seleccionados entre N, O y S, en los que un anillo heteroaromatico de 5 6 6
atomos estéa fusionado a un anillo fenilo o a un radical heteroaromatico de 5 6 6 atomos. Los ejemplos de anillos
heteroaromaticos de 5 6 6 atomos fusionados a un anillo fernilo o a un radical heteroaromético de 5 6 6 atomos
incluyen benzofuranilo, benzotienilo, indolilo, indazolilo, bencimidazolilo, benzoxadiazolilo, benzotiadiazolilo, ben-
zoxacinilo, quinolinilo, isoquinolinilo, purinilo, 1,8-naftiridilo, pteridilo, pirido[3,2-d]pirimidilo o piridoimidazolilo y simi-
lares. Estos radicales hetarilo fusionados pueden estar unidos al resto de la molécula mediante cualquier atomo de
anillo del anillo heteroaromético de 5 6 6 &tomos o mediante un atomo de carbono del resto fenilo fusionado.

Los términos “fenilalquilo” y “fenoxialquilo” se refieren a fenilo o fenoxi, respectivamente, los cuales estan unidos
mediante un grupo alquilo, en particular un grupo metilo (= hetarilmetilo), al resto de la molécula, incluyendo los
ejemplos bencilo, 1-feniletilo, 2-feniletilo, 2-fenoxietilo y similares.

Los términos “heterocicloalquilo” y “hetarilalquilo” se refieren a heterociclilo o hetarilo, respectivamente, tal como se
han definido anteriormente, los cuales estan unidos mediante un grupo alquilo, en particular un grupo metilo (= hete-
rociclilmetilo o hetarilmetilo, respectivamente), al resto de la molécula.

Las observaciones hechas mas adelante como a realizaciones preferidas de las variables de los compuestos de las
férmulas | o 1l son vélidas por si mismas, asi como, preferiblemente, en combinacion entre si. Las observaciones
hechas més adelante referentes a realizaciones preferidas de las variables son ademés vélidas en lo referente a los
compuestos de las formulas | o Il asi como a lo referente a los usos y procedimientos de acuerdo con la invencién y
las composiciones de acuerdo con la presente invencion.

Una primera realizacion preferida de la invencion se refiere a los compuestos de piridacina de la férmula I, a sus
sales y a sus N-oxidos.

Entre los compuestos de la formula |, se da preferencia a aquellos compuestos en los que X es oxigeno. A estos
compuestos se hace igualmente referencia en adelante en la presente invencién como compuestos de férmula I'.

Entre los compuestos de la férmula |, se da preferencia a aquellos compuestos en los que Z es O.
Entre los compuestos de la féormula |, se da preferencia a aquellos compuestos en los que Z es S.

Entre los compuestos de la formula |, se da preferencia ademas a aquellos compuestos en los que R' es hidrégeno,
CN, alquilo de C1-C1p, haloalquilo de C1-Ci0, alquenilo de C,-C1o, haloalquenilo de C»-Cio, alquinilo de C»>-Cip, alcoxi
de C;-Cio-alquilo de C;-Cy, alquileno de C;-C4-CN, OR?, C(Y)Rb, C(Y)ORS, S(O)sz. Preferiblemente, R* es hidrége-
no, alquilo de C;-Cio, haloalquilo de C1-Cio, alquileno de C;-Cs-CN, alquileno de C;3-Cs-OR?, hetaril-alquilo de C1-Cs,
heterociclil-alquilo de C;-Cs o cicloalquilo de C3-Cip-alquilo de C1-Cs. Mas preferiblemente, R' es hidrégeno, alquilo
de C1-Cy4, haloalquilo de C;1-Cy4, 0 alcoxi de C1-Cy-alquilo de C1-Ca. En particular, R'es hidrégeno o alquilo de C1-Cs.

Otra realizacion de la invencion se refiere a compuestos de piridacina de la férmula 11, a las sales y N-0xidos de los
mismos y a los procedimientos y usos de dichos compuestos. En los compuestos de la formula Il, se da preferencia
a aquellos compuestos en los que X? en la formula Il es OR?® 0 SR?®. En estos compuestos, R% es preferiblemente
alquilo de C1-Cs, alquenilo de C3-Cg, alquinilo de C3-Cs, cicloalquilmetilo o alcoxi de C1-Cs-alquilo de C1-Cio.

Otra realizacién de la invencion se refiere a compuestos de piridacina de la formula 11, en los que X? es NR®R”. En
estos compuestos R?®, R* estan preferiblemente seleccionados, indeEendientemente entre si, entre alquilo de Ci-
Ce, cicloalquilmetilo de C3-Cg 0 alcoxi de C;-Cy-alquilo de C1-C10 0 R? R* conjuntamente con el &tomo de nitrége-
no al cual estan unidos, forman un heterociclo de 5 6 6 &tomos unidos a nitrogeno, que puede comprender un hete-
roatomos adicional seleccionado entre O, S y N, por ejemplo, siendo NR*R* 1-pirrolidinilo, 1-piperacinilo, 4-

morfolinilo o 4-tiomorfolinilo.

Entre los compuestos de las férmulas | y Il se da preferencia a aquellos compuestos en los que R" esta seleccionado
entre hidrégeno, halégeno, alquilo de C;-C4, haloalquilo de C;-Cs, cicloalquilo de C3-Csg, halocicloalquilo de Cs-Cs,
alguenilo de C,-C4, haloalquenilo de C,-C4, alquinilo de C,-Cy4, y alcoxi de C;-Cs-alquilo de C;-Ca.
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Entre los compuestos de las férmulas | y Il se da preferencia a aquellos compuestos en los que R' esta seleccionado
entre hidrégeno, halégeno, alquilo de C;-C4, haloalquilo de C;-Cs, cicloalquilo de C3-Cg, halocicloalquilo de Cs-Cs,
alquenilo de C,-C4, haloalquenilo de C,-C4, alquinilo de C»-Ca, y alcoxi de C1-Cy-alquilo de C1-Ca.

Entre los compuestos de las formulas | y 1l se da preferencia a aquellos compuestos en los que W es un grupo
C(R"). Los ejemplos de dichos compuestos son compuestos de las férmulas |1 o Il en los que el heterociclo que com-
prende los grupos V y W es piridacin-4-ilo.

Entre los compuestos de las formulas | y Il se da preferencia ademas a aquellos compuestos seleccionados entre
compuestos 4-piridacino substituidos de las férmulas I.A o I1L.A

W w
v R /N\IN /’fz\ R /N\IN
~ N i
AJ\N o R' A N R
r|?1 R ‘
(.A) (ILA)

en los que A, Xl, XZ, Rl, R, RY y R” independientemente entre si, son tal como se han definido en la presente inven-
cion.

Entre los compuestos de las formulas | y Il se da preferencia ademéas a aquellos compuestos en los que W es CR",
siendo R hidrégeno, es decir, W es CH.

Entre los compuestos de las formulas | y Il se da preferencia ademas a aquellos compuestos en los que R, R, R'y
R", si estan presentes, estan seleccionados, independientemente entre si, entre hidrégeno, metilo, difluorometilo,
trifluorometilo, metoxi, difluorometoxi o trofluorometoxi. Mas preferiblemente, se da preferencia a aquellos compues-
tos en los que al menos dos de los radicales R, R, RY 0 R, si estan presentes, son hidrégeno.

Una realizacion particular de la invencion se refiere a compuestos de las formulas | o 1l en los que V y W estan se-
leccionados entre N 'y CH. Lo mas particularmente, R', R", R' y R", si estan presentes, son hidrégeno.

Otra realizacion preferida de la invencién se refiere a compuestos de piridacina de las formulas | y Il, a las sales y N-
Oxidos de los mismos y a los procedimientos y usos de dichos compuestos, en los que A es un radlcal Al Entre los
compuestos en los que A es Al, se da preferencia a los compuestos de la formula | en los que x', RY, R, R, RY y
R" son tal como se han definido anteriormente y, en particular, tienen uno de los significados preferldos.

Entre los compuestos de las férmulas 1 y 1l en los que A es A1, se da preferencia ademas a aquellos compuestos en
los que R* esta seleccionado entre hidrogeno, halégeno, CN, alquilo de C;-C4 y alquenilo de C,-Cio en los que los
dos ultimos radicales mencionados pueden estar no substituidos, pueden estar parcial o totalmente halogenados o
pueden portar 1, 2 ¢ 3 substituyentes idénticos o diferentes seleccionados entre alcoxi de C1-Ca, haloalcoxi de C1-Cg,
cicloalquilo de Cs-Cs, hetarilo, fenilo y fenoxi, en los que los tres Ultimos radicales mencionados pueden estar no
substituidos o pueden portar 1, 2, 3, 4 6 5 radicales seleccionados entre halégeno, alquilo de C1-C4, haloalquilo de
C1-C3, alcoxi de C;1-C4, haloalcoxi de C1-C4, alquisulfonilo de C;-C4, y haloalquilsulfonilo de C,-C4, 0 en los que R*
esta seleccionado ademas entre cicloalquilo de C3-Cg, hetarilo de Cs-Cs y fenilo, en los que los tres uUltimos radicales
mencionados pueden estar no substituidos o pueden portar 1, 2, 3, 4 6 5 substituyentes idénticos o diferentes selec-
cionados entre halégeno, alquilo de C1-C4, haloalquilo de C;-C4, alcoxi de C1-C4, haloalcoxi de C1-C4, alquisulfonilo
de C;-C4 y haloalquilsulfonilo de C»-Ca.

Preferiblemente, R** esta seleccionado entre hidrégeno, halégeno, CN, alquilo de C1-C,, haloalquilo de C;-C4, ciclo-
alquilo de C3-Cg, halocicloalquilo de C3-Cs y fenilo, en el que fenilo puede estar no substituido o puede portar 1, 2, 3,
4 6 5 radicales selecuonados entre halégeno, alquilo de C1-C4, haloalquilo de C1-C3, alcoxi de C1-C4 y haloalcoxi de
C1-C4. Preferiblemente, R** esta seleccionado entre hidrégeno, halogeno CN alquilo de C1-C4, haloalquilo de C1-Cy,
cicloalquilo de C3-Cs y halocicloalquilo de C3-Cs. Mas preferiblemente, R* esta seleccionado entre hidrégeno, halé-
geno anU|Io de C;-C4, haloalquilo de C;-C4, cicloalquilo de C3-Cg y halocicloalquilo de C3-Ce. Lo mas preferlblemen-
te, R* esta selecmonado entre hidrégeno, alquilo de C1-Cs, haloalquno de C;-Cs y cicloalquilo de C3-Cs. Incluso mas
preferiblemente, R*" es hidrogeno o alquilo de C1-Cs. En particular, R*" es hidrégeno.

Entre los compuestos de las férmulas 1 y 1l en los que A es Al, se da preferencia ademas a aquellos compuestos en
los que R®! esta seleccionado entre hidrégeno, halégeno, CN, alquilo de C1-Cyo y alquenilo de C»-Cyo en los que los
dos ultimos radicales mencionados pueden estar no substituidos, pueden estar parcial o totalmente halogenados o
pueden portar 1, 2 6 3 substituyentes idénticos o diferentes seleccionados entre alcoxi de C;1-C4, haloalcoxi de C;-Cy,
cicloalquilo de C3-Cs, hetarilo, fenilo y fenoxi, en los que los tres ultimos radicales mencionados pueden estar no
substituidos o pueden portar 1, 2, 3, 4 6 5 radicales seleccionados entre haldgeno, alquilo de C;-C,, haloalquilo de
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C1-C4, alcoxi de C31-C4, haloalcoxi de C1-C4, alquisulfonilo de C1-C4 y haloalquilsulfonilo de C»-Ca4, 0 en los que R*

esta seleccionado ademas entre cicloalquilo de C3-Cs, hetarilo de Cs-Cg y fenilo, en los que los tres Gltimos radicales
mencionados pueden estar no substituidos o pueden portar 1, 2, 3, 4 6 5 substituyentes idénticos o diferentes selec-
cionados entre halégeno, alquilo de C1-C4, haloalquilo de Cl C., alcoxi de C1-Cy4, haloalcoxi de C1-Ca, alquisulfonilo
de C;:-C4 y haloalquilsulfonilo de C,-Ca. Preferiblemente, R*! esta seleccionado entre hidrégeno, halégeno, CN, alqui-
lo de C;-Cs4, haloalquilo de C3-C4, cicloalquilo de Cs-Cs, halocicloalquilo de C3-Cs y fenilo, en el que fenilo puede
estar no substituido o puede portar 1, 2, 3, 4 6 5 radicales selecmonados entre halégeno, alquilo de C;1-C4, haloalqui-
lo de C;1-C3, alcoxi de C1-C3 y haloalcoxi de C1-Ca4. Preferiblemente, R esta seleccionado entre hidrégeno, haldége-
no CN, alquilo de C1-C4, haloalquilo de C1-Cy4, cicloalquilo de C3-Cs y halocicloalquilo de C3-Cs. Mas preferiblemente,
R®>! esta seleccionado entre hidrégeno, halégeno, anU|Io de C1-C4, haloalquilo de C1-Cy4, cicloalquilo de C3-Cg y halo-
cicloalquilo de C3-Cs. Lo mas preferlblemente R>! esta selecuonado entre hidrogeno, alquilo de C;-Cs, haloalquno
de C;-Cs y cicloalquilo de Cs-Cs. Incluso mas preferiblemente, R*' es hidrégeno o alquilo de C1-Cs. En particular, R o
es hidroégeno.

Los ejemplos de radicales adecuados Al son los radicales de las formulas Al.a, Alb, Al.c, Al.d, Al.e, Alf, Al.g,
Al.h, Al., Alk AlI Al.m, Al.n, Al.o, Al.p, Al,q, Al.r, Als, Alt, Al.u, Al,v, Al.w, Al.x, Aly y Al.z, en los que
Z es Oy R*™, R* es un radical tal como se define en una linea de la Tabla A.(radicales Al.al — Al.a81 a Al.z1 -
Al.z81):

# FH,C #  F,HC # F,C #
By
/—i }1 QLZX\RM N\Z R% N\Z RS
Al.a A1.b Al.c Ald Ale
NC # F # Cl # Br # [ #
I\?\j\Rm N\Z RS N'\Z RY N\Z RS N\Z\ R®’
Atlf Alg A1l.h Al A1k
A1l Al.m Al.n Al.0 Al.p
R41 # R41 # R41 # R41 # R41 #
/A W 7 \S ) \S R
E\?\ZX\CHFZ NagseR Mo pn. R ahion . Mg
Al.q Alr Al.s Al.t Al.u
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R4 # 41 41 4 R4 # R4 #
I VB I TN R
~,~ F N~ Cl N N, N7 CN
Alv Alw A1.x Aly Alz
Tabla A
Linea Radical R™/R™/R>*/R> Linea | Radical R*/R*/R*/R>
1 H 28 5-tiazolilo
2 CHs 29 4-trifluorometil-tiazol-2-ilo
3 CH2CH> 30 4-metiltiazol-2-ilo
4 CH2CH2CH> 31 4-feniltiazol-2-ilo
5 CH(CHs3)2 32 5-triazolilo
6 CH.CFs 33 3-metil-triazol-5-ilo
7 C(CHs)3 34 4-clorobencilo
8 CeHs 35 4-nitro-1-pirazol-metilo
9 4-Cl-CgHg4 36 2-imidazolilo
10 4-F-CgH4 37 4-imidazolilo
11 2,4-Cl,-CgH3 38 5-imidazolilo
12 4-(CH30)-CsHq 39 2-oxazolilo
13 2-piridilo 40 4-oxazolilo
14 5-cloro-2-piridilo 41 5-oxazolilo
15 CH,-CgHs 42 3-isoxazolilo
16 4-(OCF3)-CsH4 43 4-isoxazolilo
17 4-(SCF3)-CsHa 44 5-isoxazolilo
18 4-(OCHF)-CgHa 45 3-metilisoxazol-5-ilo
19 4-(CF(CF3)2)-CsHa 46 5-metilisoxazol-3-ilo
20 4-(SO,CH3)-CeHa 47 3-pirazolilo
21 2,6-Cl-4-CF3-CgH2 48 [1.3.4]tiadiazol-2-ilo
22 3-cloro-4-trifluoro-metilpiridin-2-ilo 49 5-tetrazolio
23 3-piridilo 50 4-NO2-CeHa
24 4-piridilo 51 4-CF3-CeHa
25 2-tiazolilo 52 2,4-F»-CeH3
26 4,5-dimetil-tiazol-2-ilo 53 3,5-Cl»-CgH3
27 4-tiazolilo 54 3,4-Cl>-CeH3
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Tabla A (Cont.)

Linea Radical R*/R*/R*/R> Linea | Radical R*/R*/R*/R>
55 4-C(CHs3)3-CeHa4 70 2,4,6-Cl3-CgH2
56 3-Cl-CgHg4 71 2,3,4-Cl3-CgH2
57 3-F-CgHa 72 2,6-F2-CsH3
58 2-F-CgHa 73 CH2F
59 2-CF3-CgHg 74 CHF>
60 2-CH30-CgHg4 75 CF3
61 3-CH30-CgHa4 76 CH>CHF2
62 3-Cl-4-F-C¢H3 77 CHCI
63 3-NO2-CgHas 78 CHCl;

64 2-CH3-CgH4 79 CCls
65 3-CH3-CsHa 80 CH2CHCI;
66 4-CH3-CsHa 81 CH2CCls
67 2-fenil-CgHs 82 F

68 3-fenil-CeH4 83 Cl

69 2-F-4-Cl-CgH3 84 Br

Los analogos de las estructuras listadas anteriormente, ejemplos de los radicales Al, son los radicales de las formu-
las Al.a’, Alb’, Al.c, Al.d’, Al.e’, ALf, Al.g’, Al.h’, Al.i, A1k, ALl, Al.m’, Al.n’, Al.o, Al.p’, Al,q, Al.r, Al.s,
ALY, Alu’, ALV, Alw, ALX, Aly y Al.Z, en los que Z es O y R*!, R* es un radical tal como se define en una
linea de la Tabla A.(radicales Al.a’l — A1.2’81 a A1.z’1 — A1.z’81).

HC. ~ # FHC

# " # FHC # FC #
Nd\Rsn @R51 @Rm @RM @wn

Z
Al.a' Al1.b' . A1l.c' Al.d Al.e'

- NC # F # Cl # Br # | #
[\?:;ﬁ\an N\Z RS N\Z RS N\Z RY N\Z RS
A1.f Al.g' : A1.h' At.i' A1k
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A1l Al.m’ A1l.n' A1.0' Al.p'
R41 # R41 # R41 # R41 # R41 #
/ / / / /
MCHF NS ) cr, Ns ) CH,cH, N~ ) CH(CH.), N~ )
zZ 2 7 3 Z 2%°03 Z 3)2 Z
Alq INES Als' A1t Al.U
R41 # R41 # R41 # R41 # P41 . #
i / / / /
z z 7 r 2 z* TGN
A1V Alw' Alx Aty Al.Z'

Una realizacion adicional de la invencion se refiere a compuestos de piridacina de las formulas | y Il, a las sales y N-
Oxidos de los mismos y a los procedimientos y usos de dichos compuestos, en los que A es un radical A2. Entre los
compuestos de las formula 1 y 11, en los que A es un radical A2, se da preferencia a los compuestos de las férmulas |
o Il en los que Xl, Rl, R, RY, R' y R" son tal como se han definido anteriormente y, en particular, tienen uno de los
significados preferidos.

Entre los compuestos de las formulas 1y Il en los que A es A2, se da preferencia ademéas a compuestos en los que
R*? esta seleccionado entre hidrégeno, halégeno, CN, alquilo de C1-C4 y alquenilo de C2-Cyo en los que los dos ulti-
mos radicales mencionados pueden estar no substituidos, pueden estar parcial o totalmente halogenados o pueden
portar 1, 2 6 3 substituyentes idénticos o diferentes seleccionados entre alcoxi de C1-C,4, haloalcoxi de C1-Ca, cicloal-
quilo de C3-Cs, hetarilo, fenilo y fenoxi, en los que los tres ultimos radicales mencionados pueden estar no substitui-
dos o pueden portar 1, 2, 3, 4 6 5 radicales seleccionados entre halégeno, alquilo de C1-Ca, haloalquilo de C1 Ca,
alcoxi de C31-Cg4, haloalcoxi de C;1-C4, alquisulfonilo de C1-C4 y haloalquilsulfonilo de C»-C4, 0 en los que R* esta
seleccionado ademas entre cicloalquilo de Cs-Cg, hetarilo de Cs-Cs y fenilo, en los que los tres Ultimos radicales
mencionados pueden estar no substituidos o pueden portar 1, 2, 3, 4 6 5 substituyentes idénticos o diferentes selec-
cionados entre halégeno, alquilo de C1-C4, haloalquilo de C;-C4, alcoxi de C1-C4, haloalcoxi de Ci1-C4, alquisulfonilo
de C;-C4 y haloalquilsulfonilo de C;-Ca. Entre los compuestos de las formulas 1 y Il en los que A es A2, se da prefe-
rencia a aquellos compuestos en los que R*? esta seleccionado entre hidrégeno, halégeno, CN, alquilo de C1-C3y
alquenilo de C,-C;3 en los que los 2 Ultimos radicales mencionados pueden estar no substituidos, pueden estar par-
cial o totalmente halogenados o pueden portar 1, 2 6 3 substituyentes idénticos o diferentes seleccionados entre
alcoxi de C1-Cs, haloalcoxi de C;-Cs, cicloalquilo de Cs-Cs, heterarilo de Cs-Cs, fenilo y fenoxi, en los que los tres
ultimos radicales mencionados pueden estar no substituidos o pueden portar 1, 2, 3, 4 6 5 radicales seleccionados
entre halégeno, alquilo de C;-Cs, haloalquno de C1-Cs, alcoxi de C1-Cs, haloalcoxi de C;-Cs, alquisulfonilo de C1-C3z y
haloalquilsulfonilo de C;-Cg, 0 en los que R* esta seleccionado ademas entre cicloalquilo de Cs-Cs, hetarilo de Cs-Cg
y fenilo, en los que los tres ultimos radicales mencionados pueden estar no substituidos o pueden portar 1, 2, 3, 4 6
5 substituyentes idénticos o diferentes seleccionados entre halégeno, alquilo de C1-Cs, haloalquilo de C;- C3, a|COXI
de C;1-Cs, haloalcoxi de C1-Cs, alquisulfonilo de C1-C3 y haloalquilsulfonilo de C1-Cs. Mas preferiblemente, R* esta
seleccionado entre hidrégeno, halégeno, CN, alquilo de C1-Cs, haloalquilo de C1-C3, cicloalquilo de C3-Cg, halociclo-
alquilo de C3-Cs Yy fenilo, en el que fenilo puede estar no substituido o puede portar 1, 2, 3, 4 4 5 radicales seleccio-
nados entre halégeno, alquilo de C1-Cs, haloalquilo de C1-Cs, alcoxi de C1-C3 y haloalcoxi de C1-Cs, en particular, R*
esta seleccionado entre hidrogeno, halégeno, CN, alquilo de C;-Cs, haloalquilo de C;-Cs, cicloalquilo de C3-Cs y
halocicloalquilo de C3-Ce.
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Preferiblemente, R* esta seleccionado entre hidrégeno, halégeno, CN, alquilo de C1-C4, haloalquilo de C;-C4, ciclo-
alquilo de C3-Cs, halocicloalquilo de C3-Cs y fenilo, en el que fenilo puede estar no substituido o puede portar 1, 2, 3,
4 6 5 radicales selecuonados entre halégeno, alquilo de C1-C4, haloalquilo de C;1-C4, alcoxi de C1-C4 y haloalcoxi de
C1-Ca. Preferiblemente, R*? esta seleccionado entre hidrégeno, halogeno CN alquilo de C1-Cy4, haloalquilo de C1-Cy,
cicloalquilo de C3-Cs y halocicloalquilo de Cs-Cs. Mas preferiblemente, R** esta seleccionado entre hidrégeno, halo-
geno anU|Io de C1-Cs, haloalquilo de C;-Ca, cicloalquilo de Cs-Cs y halocicloalquilo de C3-Cg. Lo méas preferiblemen-
te, R* esta selecmonado entre hidrégeno, alquilo de C1-Cs, haloalquno de C1-C; y cicloalquilo de C3-Cs. Incluso mas
preferiblemente, R* es hidrégeno o alquilo de C1-Cs. En particular, R* es hidrégeno.

Entre los compuestos de las férmulas | y Il en los que A es A2, se da preferencia ademas a aquellos compuestos en
los que R*? esta seleccionado entre hidrégeno, halégeno, CN, alquilo de C1-Cio y alquenilo de C>-Cyo en los que los
dos ultimos radicales mencionados pueden estar no substituidos, pueden estar parcial o totalmente halogenados o
pueden portar 1, 2 6 3 substituyentes idénticos o diferentes seleccionados entre alcoxi de C;-C,, haloalcoxi de C1-Cy,
cicloalquilo de Cs-Cs, hetarilo, fenilo y fenoxi, en los que los tres Ultimos radicales mencionados pueden estar no
substituidos o pueden portar 1, 2, 3, 4 6 5 radicales seleccionados entre halégeno, alquilo de C1-C4, haloalquilo de
C1-C4, alcoxi de C1-C4, haloalcoxi de C1-Ca, alquisulfonilo de C1-C4 y haloalquilsulfonilo de C»-Ca4, 0 en los que R*
esta seleccionado ademas entre cicloalquilo de C3-Cs, hetarilo de Cs-Cs y fenilo, en los que los tres Ultimos radicales
mencionados pueden estar no substituidos o pueden portar 1, 2, 3, 4 6 5 substituyentes idénticos o diferentes selec-
cionados entre haldgeno, alquilo de C1-C4, haloalquilo de C;-C4, alcoxi de C1-C4, haloalcoxi de C1-C4, alquisulfonilo
de C1-C4 y haloalquilsulfonilo de C;-Ca.

Preferiblemente, R*? esta seleccionado entre hidrégeno, halégeno, CN, alquilo de C1-Ca, haloalquilo de C1-C4, ciclo-
alquilo de C3-Cs, halocicloalquilo de Cs-Cs y fenilo, en el que fenilo puede estar no substituido o puede portar 1, 2, 3,
4 6 5 radicales selecuonados entre halégeno, alquilo de C1-C4, haloalquilo de C1-C4, alcoxi de C1-C4 y haloalcoxi de
C1-C4. Preferiblemente, R>® esta seleccionado entre hidrégeno, halogeno alquilo de C;-C4, haloalquilo de C1-Ca,
cicloalquilo de C3-Cs y halocicloalquilo de C3 Ce Mas preferiblemente, R*? es hidrégeno, anuno de C1-C4 0 haloalqui-
lo de C1-Ca. Incluso més preferiblemente, R* es hidrégeno o alquilo de C1-Cs. En particular, R** es hidrégeno.

Los ejemplos de radicales adecuados A2 son los radicales de las formulas A2. aa, A2.ab, A2.ac, A2.ad, A2.ae, A2.af,
A2a.g, A2.ah, A2.ai, A2.ak, A2.al, A2.am, A2.an y A2.a0, en los que Z es O y R* es un radical tal como se define en
una linea de la Tabla A (radicales A2.aal — A2.aa81 a A2.a0l — A2.a081):

RSZ\_A\ R% CH, R% CH,F R% CHF, R% CF,
B 5/—& 5/—& 5/—& 5/1
Moo g . Nty Moo “Reisy My oty

A2.aa A2.ab . A2.ac A2.ad A2.ae
R% S - cl R% Br R% | R%A CN
\Z # \Z # \Z # \Z # \Z #
A2.af A2.ag A2.ah A2.ai A2.ak
52 52 52 52

R CH.CH, R CH,),CH, R CH(CH,), R

N/\ N/\ N/\ N/\
-l -l il s
A2.al A2.am A2.an A2.a0
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Los analogos de las estructuras anteriormente listadas, ejemplos de radicales adecuados A2 son los radicales de las
férmulas A2.aa’, A2.ab’, A2.ac’, A2.ad’, A2.ae’, A2.af, A2a.g’, A2.ah’, A2.ai’, A2.ak’, A2.al', A2.am’, A2.an’ y A2.a0’,
enlosque ZesSy R®? es un radical tal como se define en una linea de la Tabla A (radicales A2.aa’1 — A2.aa’81 a
A2.a0’1l — A2.a0’'81).

R% R CH, R% CH,F R% CHF, R% CF,
/ )‘ﬁ\ ] / ]
z z z z z

A2.aa' A2.ab' A2.ac' A2.ad’ A2.ae'
R F R Gl - B Br R% T - CN
/ / / / /
Dj\# M# N\ \ # N\ \ # N\ \ #
Z Z Z z Z
A2.af' A2.ag’ A2.ah' A2.ai' A2.ak'
5 5 52 52
R% CH,CH, R% CH,),CH, R CH(CH,), R
N/ \ N/ \ |\I/ \ N/ \
\Z # \Z # \Za # \Z' #
A2.al A2.am’ A2.an' - A2.a0'

Una realizacion adicional de la invencion se refiere a compuestos de piridacina de las formulas 1 y I, a las sales y N-
Oxidos de los mismos y a los procedimientos y usos de dichos compuestos, en los que A es un radical A3. Entre los
compuestos de las formula | y Il en los que A es un radical A3, se da preferencia a los compuestos de las férmulas |
o Il en los que Xl, Rl, R', RY, RY y R" son tal como se han definido anteriormente y, en particular, tienen uno de los
significados preferidos.

Entre los compuestos de las férmulas | y Il en los que A es A3, se da preferencia a compuestos en los que R* esta
seleccionado entre hidrogeno, halégeno, CN, alquilo de C;-C4 y alquenilo de C2-Cyo en los que los 2 dltimos radica-
les mencionados pueden estar no substituidos, pueden estar parcial o totalmente halogenados o pueden portar 1, 2
6 3 substituyentes idénticos o diferentes seleccionados entre alcoxi de C;-C4, haloalcoxi de C1-Ca, cicloalquilo de Cs-
Ce, hetarilo, fenilo y fenoxi, en los que los tres ultimos radicales mencionados pueden estar no substituidos o pueden
portar 1, 2, 3, 4 6 5 radicales seleccionados entre halégeno, alquilo de C;-C4, haloalquilo de C;-C4, alcoxi de C1-Cy,
haloalcoxi de C;-C4, alquisulfonilo de C:-C4 y haloalquilsulfonilo de C»-C4, 0 en los que R*® esta seleccionado
ademas entre cicloalquilo de C3-Cs, hetarilo de Cs-Cg y fenilo, en los que los tres Gltimos radicales mencionados
pueden estar no substituidos o pueden portar 1, 2, 3, 4 6 5 substituyentes idénticos o diferentes seleccionados entre
halégeno, alquilo de C1-C4, haloalquilo de C1-C4, alcoxi de C;1-Ca, haloalcoxi de C1-C4, alquisulfonilo de C1-C4 y halo-
alquilsulfonilo de C;1-Ca.

Preferiblemente, R*® esta seleccionado entre hidrégeno, halégeno, CN, alquilo de C1-Ca, haloalquilo de C;-C4, ciclo-
alquilo de C3-Cs, halocicloalquilo de Cs-Cs y fenilo, en el que fenilo puede estar no substituido o puede portar 1, 2, 3,
4 ¢ 5 radicales seleccionados entre halégeno, alquilo de C1-C4, haloalquilo de C1-C4, alcoxi de C1-C4 y haloalcoxi de
C1-C4. Preferiblemente, R* esta seleccionado entre hidrégeno, halégeno, CN, alquilo de C1-C4, haloalquilo de C1-Cy,
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cicloalquilo de C3-Cs y halocicloalquilo de C3-Cs. Mas preferiblemente, R* esta seleccionado entre hidrégeno, halé-
geno alquno de C1-C4, haloalquilo de C;-C4, cicloalquilo de C3-Cs y halocicloalquilo de C3-Cs. Lo mas preferiblemen-
te, R® esta seleccmnado entre hidrégeno, alquilo de C1-Cs, haloalquno de C;-Cs y cicloalquilo de Cs-Cs. Incluso mas
preferiblemente, R®es hidrégeno o alquilo de C;1-Cs. En particular, R”es hidrégeno.

Entre los compuestos de las formulas | y Il en los que A es A3, se da preferencia ademas a aquellos compuestos en
los que R*® est4 seleccionado entre hidrégeno, halégeno, CN, alquilo de C1-C1o y alquenilo de C»-Cyo en los que los
2 ultimos radicales mencionados pueden estar no substituidos, pueden estar parcial o totalmente halogenados o
pueden portar 1, 2 6 3 substituyentes idénticos o diferentes seleccionados entre alcoxi de C1-Cg, haloalcoxi de C;-Cy,
cicloalquilo de C3-Cs, hetarilo, fenilo y fenoxi, en los que los tres Ultimos radicales mencionados pueden estar no
substituidos o pueden portar 1, 2, 3, 4 6 5 radicales seleccionados entre halégeno, alquilo de C1-C4, haloalquilo de
C1-C4, alcoxi de C1-C,4, haloalcoxi de C1-Ca, alquisulfonilo de C1-C4 y haloalquilsulfonilo de C»-Ca4, 0 en los que R5?
esté seleccionado ademas entre cicloalquilo de C3-Cs, hetarilo de Cs-Cg y fenilo, en los que los tres Gltimos radicales
mencionados pueden estar no substituidos o pueden portar 1, 2, 3, 4 6 5 substituyentes idénticos o diferentes selec-
cionados entre haldgeno, alquilo de C1-C4, haloalquilo de C1-C4, alcoxi de C1-Ca4, haloalcoxi de C1-C4, alquisulfonilo
de C1-C4 y haloalquilsulfonilo de C1-Ca.

Preferiblemente, R esta seleccionado entre hidrégeno, halégeno, CN, alquilo de C1-C4, haloalquilo de C;1-C4, ciclo-
alquilo de Cs-Cs, halocicloalquilo de C3-Cg y fenilo, en el que fenilo puede estar no substituido o puede portar 1, 2, 3,
4 6 5 radicales selecmonados entre halégeno, alquilo de C1-C4, haloalquilo de C;1-Ca, alcoxi de C1-C4 y haloalcoxi de
C1-Ca. Preferiblemente, R* esta seleccionado entre hidrégeno, halogeno CN alquilo de C1-Cg4, haloalquilo de C1-Ca,
cicloalquilo de C3-Cs y halocicloalquilo de C3-Cs. Mas preferiblemente, R esta seleccionado entre hidrégeno, halo-
geno alquﬂo de C1-C4, haloalquilo de C;-C4, cicloalquilo de Cs-Cs y halocicloalquilo de Cs-Cs. Lo més preferiblemen-
te, R esta seleccmnado entre hidrégeno, alquilo de C1-Cs, haloalquno de C1-C; y cicloalquilo de C3-Cs. Incluso més
preferiblemente, R>®es hidrégeno o alquilo de C1-Cs. En particular, R>®es hidrégeno.

Los ejemplos de radicales adecuados A3 son los radicales de las férmulas A3. aa, A3.ab, A3.ac, A3.ad, A3.ae, A3.af,
A3a.g, A3.ah, A3.ai, A3.ak, A3.al, A3.am, A3.an y A3.ao, en los que Z es O y R* es un radical tal como se define en
una linea de la Tabla A (radicales A3.aal — A3.aa81 a A3.a0l — A3.a081):

# H3C # FHZC # FZHC # F3C #
Rsa/CZ/<N R%3 Z/N R Z/N R52 Z/N R52 Z/N
A3.aa A3.ab A3.ac A3.ad A3.ae

CH,CH,  # CH,(CH,), # (CH,),CH

25 # # NC #
T /[‘( /Z_Q/ /I /Z_(
Rsa/z——/{\l R53 Z/N Rss Z/N Rsa Z/N Rsa Z/N

y4
A3.af A3.ag A3.ah A3.ai A3.ak
E # Cl # Br # I #
5:I§\l 53 N 53 N 53 N
R R 27 R o R 5
A3.al A3.am A3.an A3.ao
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Los analogos de las estructuras anteriormente listadas, ejemplos de radicales adecuados A3 son los radicales de las
férmulas A3.aa’, A3.ab’, A3.ac’, A3.ad’, A3.ae’, A3.af, A3a.g’, A3.ah’, A3.ai", A3.ak’, A3.al', A3.am’, A3.an’ y A3.a0’,
en los que Z es Sy R*® es un radical tal como se define en una linea de la Tabla A (radicales A3.aa’1 — A3.aa’81 a
A3.a0’1 — A3.a0'81).

# H,C # FHC # F,HC # F.C #
et n
53/(:<N 53 _N 53 _N 53 _N 53 _N
ks A z R B z i z

A3.aa’ A3.ab' A3.ac' A3.ad' A3.ae'
CH,CH, # CH,(CH,), # (CH,),CH # # NC #
P e R T, T
53 N 53 N = 53 N 53 N 453 N
A3.af' A3.ag' A3.ah' A3.ai' A3.ak'
5
E # Cl # Br # I #
Rss/ZZ—/{\J R Z/N R Z/N R52 Z/N
A3.al' A3.am’ A3.an’ A3.a0’
Una realizacién muy E)referida de la invencién se refiere a compuestos de la formula | y a sales y N-6xidos de los
mismos, en los que X es O. A estos compuestos se hace referencia igualmente méas adelante en la presente inven-
cién como compuestos I'.
_N
o w \lv
/U\ N I
X 'T' R ()
R" R
10

En la formula I', las variables A, Rl, R, R",V y W son tal como se definen en la presente invencion.

Entre los compuestos de la férmula I, se da preferencia a aquellos compuestos en los que al menos uno de los
radicales R', R, R", V y W, preferiblemente al menos dos de los radicales RY, R, RY, V y W, y mas preferiblemente al
menos todos los radicales R, R', R", V y W tienen uno de los significados preferidos.

15 Entre los compuestos de la férmula I, se da preferencia ademas a aquellos compuestos en los que A es un radical
A1, por ejemplo, un radical seleccionado entre los radicales isoxazol Al.al a A1.z81.

Entre los compuestos de la formula I, se da preferencia ademas a aquellos compuestos en los que A es un radical
A1, por ejemplo, un radical seleccionado entre los radicales isotiazol A1.a’1 a A1.2’81.

Una realizacion particularmente preferida de la invencion se refiere a compuestos de la férmula I''A y a sales y N-
20 Oxidos de los mismos, en los que
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RY _N_
8e
I,
A N SN RY (_A)
5'2' R

A es un radical A1, tal como se define en la presente invencion, en particular Al, en el que R*, R* tienen

los significados preferidos, en particular un radical isoxazol de las férmulas Al.a a Al.z, por ejemplo un ra-
dical seleccionado entre los radicales isoxazol Al.al a A1.z81;

R' es hidrégeno, alquilo de C1-C4 0 alcoxi de C1-Cs-alquilo de C1-C, lo mas preferiblemente hidrégeno, me-
tilo o etilo;

R' es ademas lo mas preferiblemente propilo, iso-propilo, butilo, iso-butilo, terc-butilo, CH>C(CHs)s,
CH2CH:CH, CH2CH:CC|2, CH2CH:CBI'2, CHzCzF, CH2C2C|, CHzCzBr, CHzCHFz, CHzCHC|2, CHzCHBrz,
CH,CF3, CH2CN, CH,0CHj3;, CH,OCH,CHj3, CH,CH,CN, CH,CHCN,, CH,CH,OCH3, CH,CH,OCH,CHz3, etil-
ciclopropano, etil-ciclobutano, 2-metil-oxelano, 3-etil-oxelano, 3-metiltietano, 3-metiltietano, 1,1-didxido, etil-
ciclopentano, 2-etil-tetrahidrofurano, 3-etil-tetrahidrofurano, metil-ciclopropano, metil-ciclobutano, 2-metil-
oxetano, 3-metil-oxetano, 3-metil-tietano, 3-tietano, 1,1-didxido, ciclopentano, 2-metil-tetrahidrofurano, te-
trahidrofurano, tolueno, 2-metil-furano, 3-metil-furano, 2-etil-tiofeno, 3-metil-tiofeno, 5-etil-tiofeno, 5-etil-
isotiazol, 4-etil-isotiazol, 3-metil-isotiazol, 3-metil-isoxazol, 5-metil-oxazol, 2-etil-oxazol, 5-etil-tiazol, 2-etil-
tiazol, 4-etil-tiazol, 5-metil-1H-pirazol, 4-etil-1H-pirazol, 3-metil-1H-pirazol, 5-etil-1-metil-1H-pirazol, 4-etil-1-
metil-1H-pirazol, 3-etil-1-metil-1H-pirazol, 5-metil-1H-imidazol, 4-etil-1H-imidazol, 2-metil-1H-imidazol, 5-etil-
1-metil-1H-imidazol, 2-etil-1-metil-1H-imidazol, 1,4-dimetil-1H-imidazol, 2-metil-4,5-dihidro-oxazol, 2-etil-4,5-
dihiro-tiazol, 2-etil-4,5-dihidro-1H-imidazol, 2-etil-1-metil-4,5-dihidro-1H-imidazol,

R', R", y R" estéan seleccionados, independientemente entre si, entre hidrogeno, metilo, difluorometilo, tri-
fluorometilo, metoxi, difluorometoxi y trifluorometoxi; y en los que preferiblemente al menos uno, mas prefe-
riblemente 2 6 3, de los radicales R', R", y R" son hidrégeno.

Los ejemplos de compuestos de esta realizacion particularmente preferida son los compuestos dados en las Tabla 1
a 50 siguientes.

Tabla 1: Compuestos de la formula I'.A y las sales y N-6xidos de los mismos, en los que RY, R, RY, y R" son hidro-
geno y en los que A esta seleccionada entre los radicales Al.al a Al.a81.

Tabla 2: Compuestos de la formula I'.A y las sales y N-6xidos de los mismos, en los que R! es metilo, R, R", y R"
son hidrégeno y en los que A esta seleccionada entre los radicales Al.al a Al.a81.

Tabla 3: Compuestos de la formula I''A y las sales y N-6xidos de los mismos, en los que R! R RY, y R" son hidro-
genoy en los que A esta seleccionada entre los radicales Al.b1l a A1.b81.

Tabla 4: Compuestos de la formula I'.A y las sales y N-6xidos de los mismos, en los que R! es metilo, R, R", y R"
son hidrégeno y en los que A esté seleccionada entre los radicales Al.b1 a A1.b81.

Tabla 5: Compuestos de la formula I''A y las sales y N-6xidos de los mismos, en los que RY, R, RY, y R" son hidro-
geno y en los que A esta seleccionada entre los radicales Al.c1 a Al.c81.

Tabla 6: Compuestos de la formula I'.A y las sales y N-0xidos de los mismos, en los que R' es metilo, R, R", y R"
son hidrégeno y en los que A esta seleccionada entre los radicales Al.cl a Al.c81.

Tabla 7: Compuestos de la formula I'.A y las sales y N-6xidos de los mismos, en los que Rl, R', RY, y R" son hidro-
genoy en los que A esta seleccionada entre los radicales Al.d1 a A1.d81.

Tabla 8: Compuestos de la formula I'.A y las sales y N-6xidos de los mismos, en los que R! es metilo, R, R", y R"
son hidrégeno y en los que A esta seleccionada entre los radicales Al.d1 a A1.d81.

Tabla 9: Compuestos de la formula I''A y las sales y N-6xidos de los mismos, en los que RY, R, RY, y R" son hidro-
genoy en los que A esta seleccionada entre los radicales Al.el a Al.e81.

Tabla 10: Compuestos de la férmula I''A y las sales y N-6xidos de los mismos, en los que R! es metilo, R, R", y RY
son hidrégeno y en los que A esta seleccionada entre los radicales Al.el a Al.e81.

20



ES 2461618713

Tabla 11: Compuestos de la formula I'.A y las sales y N-6xidos de los mismos, en los que RY, R, RY, y R" son hidro-
geno y en los que A esta seleccionada entre los radicales A1.f1 a A1.f81.

Tabla 12: Compuestos de la férmula I'.A y las sales y N-6xidos de los mismos, en los que R' es metilo, R, R", y R
son hidrégeno y en los que A esta seleccionada entre los radicales A1.f1 a A1.f81.

Tabla 13: Compuestos de la formula I’ A y las sales y N-éxidos de los mismos, en los que R*, R, R", y R" son hidré-
geno y en los que A esta seleccionada entre los radicales Al.gl a A1.g81.

Tabla 14: Compuestos de la formula I'A y las sales y N-6xidos de los mismos, en los que R! es metilo, R, R", y RY
son hidrégeno y en los que A esta seleccionada entre los radicales Al.gl a A1.g81.

Tabla 15: Compuestos de la formula I'.A y las sales y N-6xidos de los mismos, en los que RY, R, RY, y R" son hidro-
geno y en los que A esta seleccionada entre los radicales A1.hl a A1.h81.

Tabla 16: Compuestos de la férmula I''A y las sales y N-6xidos de los mismos, en los que R' es metilo, R, R", y R"
son hidrégeno y en los que A esté seleccionada entre los radicales A1.hl a A1.h81.

Tabla 17: Compuestos de la féormula I'A y las sales y N-0xidos de los mismos, en los que RY, R, RY, y R" son hidré-
geno y en los que A esté seleccionada entre los radicales Al.il a A1.i81.

Tabla 18: Compuestos de la férmula I''A y las sales y N-6xidos de los mismos, en los que R! es metilo, R, R", y R"
son hidrégeno y en los que A esta seleccionada entre los radicales Al.il a A1.i81.

Tabla 19: Compuestos de la formula I'.A y las sales y N-6xidos de los mismos, en los que Rl, R, RY, y R” son hidréo-
geno y en los que A esta seleccionada entre los radicales Al.k1 a A1.k81.

Tabla 20: Compuestos de la férmula I'.A y las sales y N-6xidos de los mismos, en los que R es metilo, R, R", y R
son hidrégeno y en los que A esté seleccionada entre los radicales A1.k1 a A1.k81.

Tabla 21: Compuestos de la férmula I''A y las sales y N-6xidos de los mismos, en los que RY, R, RY, y R" son hidré-
geno y en los que A esté seleccionada entre los radicales Al.11 a A1.181.

Tabla 22: Compuestos de la férmula I''A y las sales y N-6xidos de los mismos, en los que R! es metilo, R, R", y R"
son hidrégeno y en los que A esta seleccionada entre los radicales Al.11 a A1.181.

Tabla 23: Compuestos de la formula I'.A y las sales y N-6xidos de los mismos, en los que R R, RY y R" son hidré-
geno y en los que A esta seleccionada entre los radicales A1.m1 a A1.m81.

Tabla 24: Compuestos de la formula I''A y las sales y N-6xidos de los mismos, en los que R' es metilo, R, R", y R
son hidrégeno y en los que A esté seleccionada entre los radicales A1.m1 a A1.m81.

Tabla 25: Compuestos de la féormula I'.A y las sales y N-6xidos de los mismos, en los que RY, R, RY, y R" son hidré-
geno y en los que A esté seleccionada entre los radicales A1.n1 a A1.n81.

Tabla 26: Compuestos de la férmula I''A y las sales y N-6xidos de los mismos, en los que R! es metilo, R, R", y R"
son hidrégeno y en los que A esta seleccionada entre los radicales A1.n1 a A1.n81.

Tabla 27: Compuestos de la férmula I''A y las sales y N-6xidos de los mismos, en los que Rl, R', RY, y R" son hidré6-
genoy en los que A esta seleccionada entre los radicales Al.01 a A1.081.

Tabla 28: Compuestos de la formula I''A y las sales y N-6xidos de los mismos, en los que R' es metilo, R, R", y R"
son hidrégeno y en los que A esta seleccionada entre los radicales Al.01 a A1.081.

Tabla 29: Compuestos de la férmula I''A y las sales y N-6xidos de los mismos, en los que RY, R, RY, y R" son hidré-
geno y en los que A esta seleccionada entre los radicales Al.pl a A1.p81.

Tabla 30: Compuestos de la férmula I''A y las sales y N-6xidos de los mismos, en los que R' es metilo, R, R", y R"
son hidrégeno y en los que A esta seleccionada entre los radicales Al.pl a A1.p81.

Tabla 31: Compuestos de la férmula I''A y las sales y N-6xidos de los mismos, en los que Rl, R', RY, y R" son hidré6-
genoy en los que A esta seleccionada entre los radicales Al.ql a A1.q81.

Tabla 32: Compuestos de la formula I''A y las sales y N-6xidos de los mismos, en los que R es metilo, R, R", y R"
son hidrégeno y en los que A esté seleccionada entre los radicales Al.ql a A1.q81.

Tabla 33: Compuestos de la férmula I''A y las sales y N-6xidos de los mismos, en los que RY, R, RY, y R" son hidré-
geno y en los que A esta seleccionada entre los radicales A1.rl a A1.r81.
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Tabla 34: Compuestos de la formula I''A y las sales y N-6xidos de los mismos, en los que R! es metilo, R, R", y RY
son hidrégeno y en los que A esta seleccionada entre los radicales Al.rl a A1.r81.

Tabla 35: Compuestos de la formula I’ A y las sales y N-éxidos de los mismos, en los que R*, R, R", y R" son hidré-
geno y en los que A esta seleccionada entre los radicales Al.s1 a A1.s81.

Tabla 36: Compuestos de la formula I'.A y las sales y N-6xidos de los mismos, en los que R' es metilo, R, R", y R
son hidrégeno y en los que A esta seleccionada entre los radicales Al.s1 a A1.s81.

Tabla 37: Compuestos de la formula I'.A y las sales y N-6xidos de los mismos, en los que RY, R, RY, y R" son hidro-
geno y en los que A esta seleccionada entre los radicales Al1.t1 a A1.t81.

Tabla 38: Compuestos de la formula I''A y las sales y N-6xidos de los mismos, en los que R! es metilo, R, R", y RY
son hidrégeno y en los que A esta seleccionada entre los radicales Al.t1 a A1.t81.

Tabla 39: Compuestos de la féormula I'.A y las sales y N-0xidos de los mismos, en los que RY, R, RY, y R" son hidré-
geno y en los que A esté seleccionada entre los radicales Al.ul a A1.u81.

Tabla 40: Compuestos de la férmula I''A y las sales y N-6xidos de los mismos, en los que R! es metilo, R, R", y R"
son hidrégeno y en los que A esté seleccionada entre los radicales Al.ul a A1.u81.

Tabla 41: Compuestos de la féormula I''A y las sales y N-0xidos de los mismos, en los que RY, R, RY, y R" son hidré-
geno y en los que A esta seleccionada entre los radicales Al.vl a A1.v81.

Tabla 42: Compuestos de la formula I'A y las sales y N-6xidos de los mismos, en los que R!es metilo, R, R", y RY
son hidrégeno y en los que A esta seleccionada entre los radicales Al.vl a A1.v81.

Tabla 43: Compuestos de la formula I'.A y las sales y N-6xidos de los mismos, en los que Rl, R, RY, y RY son hidréo-
geno y en los que A esté seleccionada entre los radicales A1.wl a A1.w81.

Tabla 44: Compuestos de la férmula I''A y las sales y N-Oxidos de los mismos, en los que R! es metilo, R, R", y R"
son hidrégeno y en los que A esté seleccionada entre los radicales A1.wl a A1.w81.

Tabla 45: Compuestos de la féormula I''A y las sales y N-6xidos de los mismos, en los que RY, R, RY, y R" son hidré-
genoy en los que A esta seleccionada entre los radicales Al.x1 a A1.x81.

Tabla 46: Compuestos de la formula I'.A y las sales y N-6xidos de los mismos, en los que R es metilo, R, R", y R
son hidrégeno y en los que A esta seleccionada entre los radicales Al.x1 a A1.x81.

Tabla 47: Compuestos de la formula I''A y las sales y N-6xidos de los mismos, en los que R R, RY y R" son hidré6-
geno y en los que A esta seleccionada entre los radicales Al.yl a A1.y81.

Tabla 48: Compuestos de la férmula I''A y las sales y N-Oxidos de los mismos, en los que R! es metilo, R, R", y R"
son hidrégeno y en los que A esté seleccionada entre los radicales Al.yl a Al.y81.

Tabla 49: Compuestos de la férmula I''A y las sales y N-6xidos de los mismos, en los que RY, R, RY, y R" son hidré-
geno y en los que A esta seleccionada entre los radicales Al.z1 a A1.z81.

Tabla 50: Compuestos de la formula I'.A y las sales y N-6xidos de los mismos, en los que R es metilo, R, R", y R
son hidrégeno y en los que A esta seleccionada entre los radicales Al.z1 a A1.z81.

Los ejemplos adicionales de esta realizacion particularmente preferida son los compuestos en analogia a los com-
puestos listados en la Tabla 1 a 50, en los que R es un radical representado por cada linea individual (85 a 160) de
la Tabla B siguiente:

Tabla B
Linea Radical R* Linea Radical R*
85 CH>CH3 90 terc-butilo
86 Propilo 91 CH2C(CHs3)s
87 iso-propilo 92 CH2CH=CH;
88 Butilo 93 CH2CH=CCl;
89 iso-butilo 94 CH>CH=CBr>
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Tabla B (Cont.)

Linea Radical R Linea Radical R
95 CH,CHzF 128 2-furilmetilo
96 CH,CHCI 129 3-furfurilmetilo
97 CH2CHBr 130 2-tienilmetilo
98 CH2CHF; 131 3-tienilmetilo
99 CH>CHCI2 132 isotiazol-3-ilmetilo
100 CH2CHBr2 133 isotiazol-4-ilmetilo
101 CH2CF3 134 isotiazol-5-ilmetilo
102 CH2CN 135 isoxazol-3-ilmetilo
103 CH,OCH3 136 oxazol-2-ilmetilo
104 CH20CH2CH3 137 oxazol-5-ilmetilo
105 CH2CH2CN 138 oxazol-4-ilmetilo
106 CH(Me)CH2CN 139 tiazol-2-ilmetilo
107 2-metoxietilo 140 tiazol-4-ilmetilo
108 2-etoxietilo 141 tiazol-5-ilmetilo
109 Ciclopropilmetilo 142 1H-pirazol-3-ilmetilo
110 Ciclobutilmetilo 143 1H-pirazol-4-ilmetilo
111 Ciclopentilmetilo 144 2H-pirazol-3-ilmetilo
112 oxetan-2-ilmetilo 145 1-metil-1H-pirazol-3-ilmetilo
113 oxetan-3-ilmetilo 146 1-metil-1H-pirazol-4-ilmetilo
114 oxolan-2-ilmetilo 147 2-metil-2H-pirazol-3-ilmetilo
115 oxolan-3-ilmetilo 148 1H-imidazol-2-ilmetilo
116 tietan-3-ilmetilo 149 1H-imidazol-4-ilmetilo
117 1,1-dioxatietan-3-ilmetilo 150 1H-imidazol-5-ilmetilo
118 Ciclopropilo 151 1-metil-1H-imidazol-2-ilmetilo
119 Ciclobutilo 152 1-metil-1H-imidazol-4-ilmetilo
120 Ciclopentilo 153 1-metil-1H-imidazol-5-ilmetilo
121 oxetan-2-ilo 154 oxozolin-2-ilmetilo
122 oxetan-3-ilo 155 tiazolin-2-iimetilo
123 oxolan-2-ilo 156 1H-imidazolin-2-ilmetilo
124 oxolan-3-ilo 157 1-metil-1H-imidazolin-2-ilmetilo
125 tietan-3-ilo 158 1-fenilpirazol-4-ilmetilo
126 1,1-dioxatietan-3-ilo 159 5-metilfuran-2-ilmetilo
127 Bencilo 160 5,5-dimetiltetrahidrofuran-2-ilmetilo
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Otra realizacion preferida particular se refiere a compuestos de la féormula I''A y a las sales y N-6xidos de los mis-
mos, en los que

A es un radical A1, tal como se define en la presente invencion, en particular un radical Al, en el que R‘u,
R*! tienen los significados preferidos, en particular un radical isotiazol de las formulas A1.a’ a A1.z', por
ejemplo un radical seleccionado entre los radicales isotiazol A1.a’1 a A1.2’81;

R'es hidrégeno, alquilo de C1-C4 0 alcoxi de C1-Cg-alquilo de C1-C2, lo mas preferiblemente hidrégeno, me-
tilo o etilo;

R! esta ademas lo mas preferiblemente representado por un radical tal como se define en cada linea de la
Tabla B;

R! RY, y R" estan seleccionados, independientemente entre si, entre hidrégeno, metilo, difluorometilo, tri-
fluorometilo, metoxi, difluorometoxi y trifluorometoxi; y en los que preferiblemente al menos uno, mas prefe-
riblemente 2 6 3, de los radicales R', R", y R" son hidrogeno.

Otra realizacion preferida particular se refiere a compuestos de la formula I''A 'y a sales y N-6xidos de los mismos, en

los que

A es un radical A2, tal como se define en la presente invencion, en particular un radical A2, en el que R%,
R>? tienen los significados preferidos, en particular un radical isoxazol de las formulas A2.aa a A2.do, por
ejemplo un radical seleccionado entre los radicales isoxazol A2.aal — A2.aa81 a A2.dol a A2.do81;

R' es hidrégeno, alquilo de C1-C4 0 alcoxi de C1-Cs-alquilo de C1-C,, lo mas preferiblemente hidrégeno, me-
tilo o etilo;

R! esta ademas lo mas preferiblemente representado por un radical tal como se define en cada linea de la
Tabla B;

R, RY, y R" estan seleccionados, independientemente entre si, entre hidrégeno, metilo, difluorometilo, tri-
fluorometilo, metoxi, difluorometoxi y trifluorometoxi; y en los que preferiblemente al menos uno, mas prefe-
riblemente dos o tres, de los radicales R, RY, y R" son hidrégeno.

Otra realizacion preferida particular se refiere a compuestos de la formula I'.A y a sales y N-0xidos de los mismos, en

los que

A es un radical A2, tal como se define en la presente invencion, en particular un radical A2, en el que R42,
R® tienen los significados preferidos, en particular un radical isotiazol de las férmulas A2.aa’ a A2.do’, por
ejemplo un radical seleccionado entre los radicales isotiazol A2.aa’1 — A2.aa’'81 a A2.do’1 a A2.do’81;

R'es hidrégeno, alquilo de C1-C4 0 alcoxi de C1-Cs-alquilo de C1-Cy, lo mas preferiblemente hidrégeno, me-
tilo o etilo;

R esta ademas lo mas preferiblemente representado por un radical tal como se define en cada linea de la
Tabla B;

R', R", y R" estéan seleccionados, independientemente entre si, entre hidrogeno, metilo, difluorometilo, tri-
fluorometilo, metoxi, difluorometoxi y trifluorometoxi; y en los que preferiblemente al menos uno, mas prefe-
riblemente dos o tres, de los radicales R', R", y R“ son hidrégeno.

Otra realizacion preferida particular se refiere a compuestos de la formula I''A y a sales y N-6xidos de los mismos, en

los que

A es un radical A3, tal como se define en la presente invencion, en particular un radical A3, en el que R*,
R*? tienen los significados preferidos, en particular un radical isoxazol de las formulas A3.aa a A3.do, por
ejemplo un radical seleccionado entre los radicales isoxazol A3.aal - A3.aa81 a A3.dol — A3.do81;

R'es hidrégeno, alquilo de C1-C4 0 alcoxi de C1-Cg-alquilo de C1-C,, lo mas preferiblemente hidrégeno, me-
tilo o etilo;

R! esta ademas lo mas preferiblemente representado por un radical tal como se define en cada linea de la
Tabla B;

R RY, y R" estan seleccionados, independientemente entre si, entre hidrégeno, metilo, difluorometilo, tri-
fluorometilo, metoxi, difluorometoxi y trifluorometoxi; y en los que preferiblemente al menos uno, mas prefe-
riblemente 2 6 3, de los radicales R', R", y R" son hidrégeno.

Otra realizacion preferida particular se refiere a compuestos de la formula I''A'y a sales y N-0xidos de los mismos, en

los que
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A es un radical A3, tal como se define en la presente invencion, en particular un radical A3, en el que R*,
R*? tienen los significados preferidos, en particular un radical isotiazol de las férmulas A3.aa’ a A3.do’, por
ejemplo un radical seleccionado entre los radicales isotiazol A3.aa’1 - A3.aa’81 a A3.do’1 - A3.do’81;

R'es hidrégeno, alquilo de C1-C4 0 alcoxi de C1-Cg-alquilo de C1-C2, lo mas preferiblemente hidrégeno, me-
tilo o etilo;

R! esta ademas lo mas preferiblemente representado por un radical tal como se define en cada linea de la
Tabla B;

R' RY, y R" estan seleccionados, independientemente entre si, entre hidrégeno, metilo, difluorometilo, tri-
fluorometilo, metoxi, difluorometoxi y trifluorometoxi; y en los que preferiblemente al menos uno, mas prefe-
riblemente 2 6 3, de los radicales R', R", y R" son hidrogeno.

Otra realizacién particularmente preferida se refiere a compuestos de la férmula I'.B y a sales y N-6xidos de los mis-
mos, en los que

~N__R'
O N
I'B
DG -
t1 t
R R

AS?S un radical A1, tal como se define en la presente invencién, en particular un radical Al, en el que R*,
R>" tienen los significados preferidos, en particular un radical isoxazol de las féormulas Al.a a Al.z, por
ejemplo un radical seleccionado entre los radicales isoxazol Al.al a A1.z81;

R'es hidrégeno, alquilo de C1-C4 0 alcoxi de C1-Cg-alquilo de C1-Cy, lo mas preferiblemente hidrégeno, me-
tilo o etilo;

R esta ademas lo mas preferiblemente representado por un radical tal como se define en cada linea de la
Tabla B;

R, RY, y R’ estan seleccionados, independientemente entre si, entre hidrégeno, metilo, difluorometilo, tri-
fluorometilo, metoxi, difluorometoxi y trifluorometoxi; y en los que preferiblemente al menos uno, mas prefe-
riblemente 2 6 3, de los radicales R', R", y R" son hidrogeno.

Otra realizacion preferida particular se refiere a compuestos de la formula I'’.B y a sales y N-6xidos de los mismos, en

los que

A es un radical A1, tal como se define en la presente invencion, en particular un radical Al, en el que R41,
R tienen los significados preferidos, en particular un radical isotiazol de las formulas Al.a’ a Al.Z', por
ejemplo un radical seleccionado entre los radicales isotiazol Al.a’l a A1.2'81;

R' es hidrégeno, alquilo de C1-C4 0 alcoxi de C1-Cs-alquilo de C1-Cy, lo mas preferiblemente hidrégeno, me-
tilo o etilo;

R! esta ademas lo mas preferiblemente representado por un radical tal como se define en cada linea de la
Tabla B;

R, RY, y R" estan seleccionados, independientemente entre si, entre hidrégeno, metilo, difluorometilo, tri-
fluorometilo, metoxi, difluorometoxi y trifluorometoxi; y en los que preferiblemente al menos uno, mas prefe-
riblemente 2 6 3, de los radicales R', R", y R" son hidrégeno.

Otra realizacion preferida particular se refiere a compuestos de la formula I'.B y a sales y N-0xidos de los mismos, en

los que

A es un radical A2, tal como se define en la presente invencién, en particular un radical A2, en el que R*,
R® tienen los significados preferidos, en particular un radical isoxazol de las féormulas A2.aa a A2.do, por
ejemplo un radical seleccionado entre los radicales isoxazol A2.aal — A2.aa81 a A2.hal - A2.ha81;

R'es hidrégeno, alquilo de C1-C4 0 alcoxi de C1-Cy-alquilo de C1-C,, lo mas preferiblemente hidrégeno, me-
tilo o etilo;
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R! esta ademas lo mas preferiblemente representado por un radical tal como se define en cada linea de la
Tabla B;

R', RY, y R" estan seleccionados, independientemente entre si, entre hidrégeno, metilo, difluorometilo, tri-
fluorometilo, metoxi, difluorometoxi y trifluorometoxi; y en los que preferiblemente al menos uno, mas prefe-
riblemente dos o tres, de los radicales R, RY, y R" son hidrégeno.

Otra realizacion preferida particular se refiere a compuestos de la férmula I'.B y a sales y N-6xidos de los mismos, en

los que

A es un radical A2, tal como se define en la presente invencion, en particular un radical A2, en el que R*,
R*? tienen los significados preferidos, en particular un radical isotiazol de las férmulas A2.aa’ a A2.do’, por
ejemplo un radical seleccionado entre los radicales isotiazol A2.aa’1 - A2.aa’81 a A2.ha’'1 - A2.ha’81;

R'es hidrégeno, alquilo de C1-C4 0 alcoxi de C1-Cs-alquilo de C1-Cy, lo mas preferiblemente hidrégeno, me-
tilo o etilo;

R! esta ademas lo mas preferiblemente representado por un radical tal como se define en cada linea de la
Tabla B;

R, RY, y R’ estan seleccionados, independientemente entre si, entre hidrégeno, metilo, difluorometilo, tri-
fluorometilo, metoxi, difluorometoxi y trifluorometoxi; y en los que preferiblemente al menos uno, mas prefe-
riblemente dos o tres, de los radicales R', R", y R" son hidrégeno.

Otra realizacion preferida particular se refiere a compuestos de la formula I'.B y a sales y N-Oxidos de los mismos, en

los que

A es un radical A3, tal como se define en la presente invencidn, en particular un radical A3, en el que R®,
R*® tienen los significados preferidos, en particular un radical isoxazol de las férmulas A3.aa a A3.do, por
ejemplo un radical seleccionado entre los radicales isoxazol o isotiazol A3.aal — A3.aa81 a A3.dol —
A3.do81;

R'es hidrégeno, alquilo de C1-C4 0 alcoxi de C1-Cg-alquilo de C1-Cy, lo mas preferiblemente hidrégeno, me-
tilo o etilo;

R esta ademas lo mas preferiblemente representado por un radical tal como se define en cada linea de la
Tabla B;

RY, R", y R' estan seleccionados, independientemente entre si, entre hidrégeno, metilo, difluorometilo, tri-
fluorometilo, metoxi, difluorometoxi y trifluorometoxi; y en los que preferiblemente al menos uno, mas prefe-
riblemente 2 6 3, de los radicales R", R", y R" son hidrogeno.

Otra realizacion preferida particular se refiere a compuestos de la formula I'’.B y a sales y N-6xidos de los mismos, en

los que

A es un radical A3, tal como se define en la presente invencion, en particular un radical A3, en el que R43,
R*? tienen los significados preferidos, en particular un radical isotiazol de las férmulas A3.aa’ a A3.do’, por
ejemplo un radical seleccionado entre los radicales isotiazol A3.aa’1 — A3.aa’81 a A3.do’1 — A3.do’81;

R' es hidrégeno, alquilo de C1-C4 0 alcoxi de C1-Cs-alquilo de C1-Cy, lo mas preferiblemente hidrégeno, me-
tilo o etilo;

R! esta ademas lo mas preferiblemente representado por un radical tal como se define en cada linea de la
Tabla B;

RY, R", y R' estan seleccionados, independientemente entre si, entre hidrogeno, metilo, difluorometilo, tri-
fluorometilo, metoxi, difluorometoxi y trifluorometoxi; y en los que preferiblemente al menos uno, mas prefe-
riblemente 2 6 3, de los radicales R", R", y R" son hidrégeno.

Los compuestos de la férmula I, en los que X'es0Oo0S (compuestos I'), pueden prepararse, por ejemplo, de acuer-
do con el procedimiento representado en el Esquema 1, mediante la reaccién de un derivado de acido isoxazol o
isotiazol carboxilico activado Il con un compuesto 3- 0 4-aminopiridacino, compuesto Il (véase, por ejemplo, Hou-
ben-Weyl: Metoden der Organische Chemie, vol. E5, pags. 941-1045, (1985), Georg-Thieme-Verlag, Stuttgart, New
York). Los derivados Il de acido isoxazol o isotiazol carboxilico activados son, por ejemplo, haluros de acilo, ésteres
activados, anhidridos, azidas de acilo, en los que X es, por ejemplo, cloruro, bromuro, para-nitrofenoxi, pentafluoro-

fenoxi, N-hidroxisuccinimidas, hidroxibenzotriazol-1-ilo. En el Esquema 1, los radicales A, Rl, R, R" V y W tienen los

significados mencionados anteriormente y, en particular, siendo preferidos los significados mencionados.
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Esquema 1:
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Los compuestos de la férmula |, en los que x'esO0S (compuestos I'), pueden igualmente prepararse, por ejemplo,
mediante la reaccion del acido isoxazol o isotiazol carboxilico IV y el compuesto 3- 6 4-aminopiridacino lll, en la
presencia de un agente de acoplamiento de acuerdo con el Esquema 2. En el Esquema 2, los radicales A, R', RY, V
y W tienen los significados mencionados anteriormente y, en particular, siendo preferidos los significados menciona-
dos.

Esquema 2:
/N:\\ agente de ,N{\
e I acoplamiento o | v
J\ N e A)LN Z g
A H |
O R1 Rt F|?.1 Rt
(V) (1 ()

Los agentes de acoplamiento adecuados son, por ejemplo:

. agentes de acoplamiento a base de carbodiimidas, por ejemplo N,N’-diciclohexilcarbodiimida [J.C. Shee-
han, G.P. Hess, J. Am. Chem. Soc., vol. 77, pag. 1067, (1955)], N-(3-dimetilaminopropil)-N’-etilcarbodiimida;

. agentes de acoplamiento que forman anhidridos mezclados con ésteres carbonicos, por ejemplo 2-etoxi-1-
etoxicarbonil-1,2-dihidroquinoleina [B. Belleau, G. Malek, J. Amer. Chem. Soc., vol. 90, pag. 1651, (1968)],
2-isobutiloxi-1-isobutiloxicarbonil-1,2-dihidroquinoleina [Y. Kiso, H. Yajima, J. Chem. Soc. Chem. Commun.,
pag. 942, (1972)];

. agentes de acoplamiento a base de sales de fosfonio, por ejemplo hexafluorofosfato de (benzotriazol-1-
iloxi)tris(dimetilamino)fosfonio [B. Castro, J.R. Domoy, G. Evin, C. Selve, Tetrahedron Lett., vol. 14, pag.
1219, (1975)], hexafluorofosfato de (benzotriazol-1-iloxi)tripirrolidinofosfonio [J. Coste y otros, Tetrahedron
Lett., vol. 31, pag. 205, (1990)];

. agentes de acoplamiento a base de sales de uronio o que tienen una estructura de N-6xido guanidinio, por
ejemplo hexafluorofosfato de N,N,N’,N’-tetrametil-O-(1H-benzotriazol-1-il)uronio [R. Knorr, A. Trzeciak, W.
Bannwarth, D. Gillesen, Tetrahedron Lett., vol. 30, pag. 1927, (1989)], tetrafluoroborato de N,N,N’,N’-
tetrametil-O-(1H-benzotriazol-1-il)uronio, hexafluorofosfato de (benzotriazol-1-il)dipiperidinocarbenio [S.
Chen, J. Xu, Tetrahedron Lett., vol. 33, pag. 647, (1992)];

. agentes de coplamiento que forman cloruros, por ejemplo cloruro bis-(2-oxo-oxazolidinil)fosfinico [J. Diago-
Mesequer, Synthesis, pag. 547, (1980)].

Los compuestos de la férmula |, en los que x'es O (compuestos I') y R! es diferente de hidrégeno, pueden igual-
mente prepararse mediante la alquilacion de las amidas | (en las cuales R'es hidrégeno y que pueden obtenerse de
acuerdo con el Esquema 1 6 2) usando agentes de alquilacion adecuados en la presencia de bases.

27



10

15

20

25

30

35

40

45

ES 2461618713

Esquema 3:
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Los acidos isoxazol o isotiazol carboxilicos IV y sus derivados activados Il, asi como los compuestos 3- 6 4-
aminopiridacino Ill, son conocidos en la técnica o se encuentran comercialmente disponibles o pueden prepararse
mediante procedimientos conocidos en la literatura.

Los compuestos de la formula I, en los que X" es diferente de oxigeno, pueden prepararse a partir de los compues-
tos de la formula I’ mediante procedimientos convencionales:

Los compuestos de la formula I, en los que X' es S, pueden prepararse, por ejemplo, mediante la reaccion
de un compuesto de formula I’ con 2,4-bis(4-metoxifenil)-1,3,2,4-ditiadifosfetano-2,4-disulfuro o pentasulfuro
de fosforo, de acuerdo con el procedimiento decritos por M. Jesberger y otros, en Synthesis, pag. 1929,
(2003).

Los compuestos de la formula |, en los que X' es NR™, pueden prepararse, por ejemplo, mediante la reaccion de un
compuesto I’ con 2,4-bis(4- metoxn‘eml) 1,3,2,4-ditiadifosfetano-2,4-disulfuro para obtener la tioamida correspondien-
te (compuesto I, en el que X' es S), la cual, a continuacion, reacciona con una amina apropiada de acuerdo con el
procedimiento descrito por V. Glushkov y otros, en Pharmaceutical Chemistry Journal, vol. 39, (n°. 10), pags. 533-
536, (2005).

Los compuestos de la formula Il, en los que X% = SR*, pueden prepararse mediante la alquilacién de la tioamida
correspondiente (compuesto |, en el que X' es S) mediante reaccion con un agente de alquilaciéon de acuerdo con el
procedimiento descrito por V. Gluskov y otros, en Pharmaceutical Chemistry Journal vol. 39, (n0 10), pags 533-536,
(2005). De una manera similar, pueden obtenerse los compuestos |, en los que X* = SOR*® 0 SO;R*® mediante la
oxidacion de los compuestos Il con X? = SR®

Los N-oxidos de los compuestos de las formulas | y Il pueden prepararse mediante la oxidaciéon de los compuestos |,
de acuerdo conprocedimientos convencionales de preparacion de N-6xidos heteroaromaticos, por ejemplo, mediante
el procedimiento descrito por C. Botteghi y otros, en Journal of Organometallic Chemistry, vol. 370, pags. 17-31,
(1989).

Como regla, los compuestos de las formulas | y Il pueden prepararse mediante los procedimientos descritos ante-
riormente. Si un compuesto individual no puede prepararse mediante las vias anteriormente descritas, estos pueden
prepararse derivando otros compuestos | o Il o mediante modificaciones usuales de las vias de sintesis descritas.
Por ejemplo, en casos individuales, ciertos compuestos | o Il pueden prepararse de manera ventajosa a partir de
otros compuestos | o Il mediante hidrolisis del éster, amidacion, esterificacion, escisién con éter, olefinacion, reduc-
cion, oxidacion y similares.

Las mezclas de reaccién se preparan de una manera usual, por ejemplo, mediante mezclado con agua, separacion
de las fases, y, en casos apropiados, purificacion de los productos brutos mediante cromatografia, por ejemplo,
sobre alimina o sobre gel de silice. Algunos de los compuestos intermedios y productos finales pueden obtenerse
en la forma de aceites viscosos incoloros o de color pardo claro, los cuales son liberados o purificados de los com-
ponentes volatiles bajo presion reducida y a temperatura relativamente elevada. Si los compuestos intermedios y
productos finales se obtienen en la forma de sélidos, estos pueden purificarse mediante recristalizacién o trituracion.

Debido a su excelente actividad, los compuestos de las férmulas generales | o 1l pueden usarse para el control de
plagas de invertebrados.

De acuerdo con ello, la presente invencion proporciona igualmente un procedimiento para el control de plagas de
invertebrados, cuyo procedimiento comprende el tratamiento de las plagas, su suministro alimentario, su habitat o su
terreno de reproduccion o una planta cultivada, materiales de propagacién de plantas (tales como semillas), suelo,
area, material o medioambiente en el cual las plagas crecen o pueden crecer, o los materiales, plantas cultivadas,
materiales de propagacién de plantas (tal como semillas), superficies o espacios a proteger del ataque o infestacion
de la plaga con una cantidad eficaz pesticidamente de un compuesto de las féormulas (1) o (Il) o una sal o N-éxido de
los mismos o una composicion tal como se ha definido anteriormente.

Preferiblemente, el procedimiento de la invencion sirve para la proteccion del material de protecciéon de plantas (tal
como semillas) y la planta que crece a partir del mismo del ataque o infestacion de plagas de invertebrados y com-
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prende el tratamiento del material de propagacion de plantas (tal como semillas) con una cantidad eficaz pesticida-
mente de un compuestos de las formulas (1) o (II) o una sal o N-6xido aceptable agricolamente tal como se ha defi-
nido anteriormente o con una cantidad eficaz pesticidamente de una composicion agricola tal como se ha definido
anteriormente y mas adelante. El procedimiento de la invencion no esta limitado a la proteccién del “substrato” (plan-
ta, materiales de propagacion de plantas, material del suelo, etc.) que ha sido tratado de acuerdo con la invencién,
sino que también tiene un efecto preventivo, asi, por ejemplo, de acuerdo con la proteccion a una planta que crece a
partir de unos materiales de propagacién de plantas tratados (tal como semillas), de la propia planta que no ha sido
tratada.

En el sentido de la presente invencion, las “plagas de invertebrados” estan seleccionadas preferiblemente entre
artropodos y nematodos, mas preferiblemente entre insectos, aracnidos y nematodos perjudiciales, e incluso mas
preferiblemente entre insectos, acaridos y nematodos.

La invencion proporciona ademas una composicién agricola para combatir dichas plagas de invertebrados, la cual
comprende dicha cantidad tal de al menos un compuesto de las formulas generales | o Il o al menos una sal o N-
Oxido util agricolamente del mismo y al menos un vehiculo aceptable agricolamente liquido y/o sélido inerte que
tiene una accion pesticida y, si se desea, al menos un tensioactivo.

Dicha composicion puede contener un Unico compuesto activo de las férmulas | o 1l o una sal o N-6xido del mismo, o
una mezcla de diversos compuestos activos | o 1l o sus sales de acuerdo con la presente invencion. La composicion
de acuerdo con la presente invencion puede comprender un isémero individual o0 mezclas de isbmeros, asi como
tautémeros individuales o mezclas de tautdmeros.

Los compuestos de las formulas | o li y las composiciones pesticidas que los comprenden, son agentes eficaces
para el control de plagas de artrépodos y nematodos. Las plagas de invertebrados controladas por los compuestos
de las formulas | o Il incluyen, por ejemplo

insectos del orden de los lepidopteranos (Lepiddpteros), por ejemplo Agrotis ypsilon, Agrotis segetum, Ala-
bama argillacea, Anticarsia gemmatalis, Argyresthia conjugella, Autographa gamma, Bupalus piniarius, Ca-
coecia murinana, Capua reticulana, Cheimatobia brumata, Choristoneura fumiferana, Chosistoneura occi-
dentalis, Cirphis unipuncta, Cydia pomonella, Dendrolimus pini, Diaphania nitidalis, Diatraea grandiosella,
Earias insulana, Elasmopalpus lignosellus, Eupoecilia ambiguella, Evetria bouliana, Feltia subterrdnea, Ga-
lleria mellonella, Grapholitha funebrana, Grapholitha molesta, Heliothis armigera, Heliothis virescens,
Heliothis zea, Hellula undalis, Hibernia defoliaria, Hyphantria cunea, Hyponomeuta malinellus, Keiferia lyco-
persicella, Lambdina fiscellaria, Laphygma exigua, Leucoptera coffeella, Leucoptera scitella, Lithocolletis
blancardella, Lobesia botrans, Loxostege stictalis, Lymantria dispar, Lymantria monacha, Lyonetia clerkella,
Malacosoma neustria, Mamestra brassicae, Orgyia pesudotsugata, Ostrinia nubilalis, Panolis flammea, Pec-
tinophora gossypiella, Peridroma saucia, Phaleria bucephala, Phthorimaea operculella, Phyllocnistis citrella,
Pieris brassicae, Plathypena scabra, Plutella xylostella, Psudoplusia includens, Rhyacionia frustrana, Scro-
bipalpula absoluta, Sitrotoga cerealella, Sparganothis pilleriana, Spodoptera frugiperda, Spodoptera littora-
lis, Spodoptera litura, Thaumatopoea pityocampa, Tortrix viridana, Trichoplusiani y Zeiraphera canadienses;

escarabajos (Coledpteros), por ejemplo Agrilus sinuatus, Agrilus lineatus, Agriotes obscurus, Amphimallus
solstitialis, Anisandrus dispar, Anthonomus grandis, Anthonomus pomorum, Atomaria linearis, Blastophagus
piniperda, Blitophaga undata, Bruchus rufimanus, Bruchus pisorum, Bruchus lentis, Byctiscus betulae, Cas-
sida nebulosa, Cerotoma trifurcata, Ceuthorrhynchus assimilis, Ceuthorrynchus napi, Chaetocnema tibialis,
Conoderus vespertinus, Crioceris asparagi, Diabrotica longicornis, Diabrotica 12-punctata,, Diabrotica virgi-
fera, Epilachna varivestis, Epitrix hirtipennis, Eutinobothrus brasiliensis, Hylobius abietis, Hypera brunnei-
pennis, Hypera postica, Ips typographus, Lema bilineata, Lema melanopus, Leptinotarse decemlineata, Li-
monius californicus, Lissohoptrus oryzophilus, Melanotus communis, Meligethes aeneus, Melolontha hippo-
castani, Melolontha melolonta, Oulema oryzae, Ortiorrhynchus sulcatus, Otiorrynchus ovatus, Phaedon
cochleariae, Phyllotreta chrysocephala, Phylophaga spp., Phyllopertha horticola, Phyllotreta nemorum, Phy-
llotreta striolata, Popillia japonica, Sitona lineatus y Sitophilus granaria;

dipteranos (Dipteros), por ejemplo Aedes aegypti, Aedes vexans, Anastrepha ludens, Anopheles maculi-
pennis, Ceratitis capilata, Chrysomya bezziana, Chrysomya hominivorax, Chrysomya macellaria, Contarinia
sorghicola, Cordylobia anthropophaga, Culex pipiens, Dacus cucurbitae, Dacus oleae, Dasineura brassicae,
Fannia canicularis, Gasterophilus intestinalis, Glossina morsitans, Haematobia irritans, Haplodiplosis eques-
tris,Hylemya platura, Hypoderma lineata, Liriomyza sativae, Liriomyza trifoli, Lucilia caprina, Lucilia cuprina,
Lucila sericata, Lycoria pectoralis, Mayetiola destructor, Musca domestica, Muscina stabulans, Oestrus ovis,
Oscinella frit, Pegomya hysocyami, Phorbia antiqua, Phorbia brassicae, Phorbia coarctata, Rhagoletis cera-
si, Rhagoletis pomonella, Tabanus bovinus, Tipula oleraceay Tipula paludosa;

trips (Tisano6pteros), por ejemplo Dichromothrips corbetti, Frankliniella fusca, Frankliniella occidentalis, Fran-
kliniella tritici, Scirtothrips citri, Thrips oryzae, Thrips palmi y Thrips tabaci;
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himenopteranos (Himenopteros), por ejemplo Athalia rosae, Atta cephalotes, Atta sexdens, Atta texana,
Hoplocampa minuta, Hoplocampa testudinea, Monomorium pharaonis, Solenopsis geminata y Solenopsis
invicta;

heteropteranos (Heterépteros), por ejemplo Acrosternum hilare, Blissus leucopterus, Cyrtopeltis notatus,
Dysdercus cingulatus, Dysdercus intermedius, Eurygaster integriceps, Euschistus impictiventris, Leptoglos-
sus phyllopus, Lygus lineolaris, Lygus pratensis, Nezara viridula, Piesma quadrata, Solubea insularis y
Thyanta perditor;

homopteranos (Homépteros), por ejemplo Acyrthosiphon onobrychis, Adelges laricis, Aphidula nasturtii, Ap-
his fabae, Aphis forbesi, Aphis pomi, Aphis gosyipii, Aphis grossulariae, Aphis schenideri, Aphis spiraecola,
Aphis sambici,Acyrthosiphon pisum, Aulacorthum solani, Bemisia argentifolia, Bemisia tabaco, Brachycau-
dus cardui, Brachycaudus helichrysi, Brachycaudus persicae, Brachycaudus prunicola, Brevicoryne brassi-
cae, Capitophorus horni, Cerosipha gossypii Chaetosiphon fragaefoli, Cryptomyzus ribis, Dreyfusia nord-
mannianae, Dreyfusia piceae, Dysaphis radicola, Dysaulacorthum pseudosolani, Dysaphis plantaguinea,
Dysaphis pyri, Empoasca fabae, Hyalopterus pruni, Hyperomyzus lactucae, Macrosiphum avenae, Macro-
siphum euphorbiae, Macrosiphum rosae, Megoura viciae, Melanaphis pyrarius, Metopolophium dirhodum,
Myzodes persicae, Myzus ascalonicus, Myzus cerasi, Myzus persicae, Myzus varians, Nasonovia ribis-nigri,
Nilaparvata lugens, Pemphigus bursarius, Perkinsiella saccharicida, Phorodon humili, Psylla mali, Psilla piri,
Rhopalomyzus ascalonicus, Rophalosiphum maidis, Rhopalosiphum padi,Rhopalosiphum insertum, Sapphis
mala, Sappahis mali, Schizaphis graminum, Schinoneura lanuginosa, Sitobion avenae, Sogatella furcifera,
Trialeurodes vaporariorum, Toxoptera aurianti y Viteus vitifoli;

termitas (Is6pteros) , por ejemplo Calotermes flavicollis, Leucotermes flavipens, Reticulitermes flavipes, Re-
ticulitermes lucifugus y Termes natalensis;

ortopteranos (Ortépteros), por ejemplo Acheta domestica, Blatta orientalis, Blatella germanica, Foficula au-
ricularia, Gryllotalpa grillotalpa, Locusta migratoria, Melanoplus bivittatus, Melanoplus femurrubrum, Mela-
noplus mexicanus, Melanopus sanguinipes, Melanoplus spretus, Nomadacris septemfasciata, Periplaneta
americana, Schistocerca americana, Schistocerca peregrina, Stauronotus maroccanus y Tachycines asy-
namorus;

aracnoideos, tales como aracnidos (Acaros), por ejemplo de las familias Argasidos, Ixddidos y Sarcoptidos,
tales como Amblyomma americanum, Amblyomma variegatum, Argas persicus, Boophilus annulatus, Boop-
hilus decoloratus, Boophilus microplus, Dermacentor silvarum, Hyalomma truncatum, Ixodes ricinus, Ixodes
rubicundus, Ornithodorus moubata, Otobius megnini, Dermanyssus gallinae, Psoroptes ovis, Rhipicephalus
appendiculatus, Rhipicephalus evertsi, Sarcoptes scabiei, y Eriophyidae spp, tales como Aculus Schlech-
tendali, Phyllocoptrata oleivora y Eriophyes sheldoni; Tarsonemidae spp. tal como Phytonemus pallidus y
Polyphagotarsonemus latus; Tenuipalpidae spp. tal como Brevipalpus phoenicis; Tetranychidae spp. tal co-
mo Tetranychus cinnabarinus, Tetranichus kanzawui, Tetranychus pacificus, Tetranychus telarius y Tetra-
nychus urticae, Panonychus ulmi, Panonychus citri, y Oligonychus pratensis;

sifonapteros, por ejemplo Xenopsylla cheopsis, Cerotophyllus spp.

Las composiciones ycompuestos de las férmulas | o Il son utiles para el control de nematodos, especialmente nema-
todos parasitarios de plantas tales como nematodos de las raices, Meloidogyne hapla, Meloidogyne incognita, Me-
loidogyne javanica, y otras especies Meloidogyne;

nematodos formadores de quistes, Globodera rostochiensis y otras especies Glododera; Heterodera avenae, Hete-
rodera glycines, Heterodera schachtii, Heterodera trifolii, y otras especies Heterodera; nematodos de agallas de
semillas, especies Anguina; nematodos del tallo y hojas, especies Aphelenchoides; nematodos de aguijon, Belono-
laimus longicaudatus y otras especies Belonolaimus; nematodos del pino, Bursaphelenchus xylophilus y otras espe-
cies Bursaphelenchus; nematodos de anillo, especies Criconema, especies Criconemella, especies Criconemoides,
especies Mesocriconema; nematodos del tallo y bulbo, Ditylenchus destructor, Ditylenchus dipsaci y otras especies
Ditylenchus; nematodos punzdén, especies Dolichodorus,; nematodos en espiral, Heliocotylenchus multicintus y otras
especies Helycotinenchus; nematodos de vaina y envainados, especies Hemicycliophora y especies Hemicricone-
moides; especies Hirsmanniella; nematodos lanza, especies Hoplaimus,; nematodos de falsa raiz, especies Nacco-
bus; nematodos de aguja, Longidorus elanogatus y otras especies Longidorus; nematodes del pino, especies Paraty-
lenchus; nematodos lesion, Pratilenchus neglectus, Pratylenchus penetrans,Pratylenchus curvitatus, Pratylenchus
goodeyl y otras especies Pratylenchus; nematodos barrenadores, Radopholus similis y otras especies Radopholus;
nematodos reniforme, Rotylenchus robustus y otras especies Rotylenchus; especies Scutellonema; nematodos de-
formadores de raices, Trichodorus primitivus y otras especies Trichodorus, especies Paratrichodorus; nematodos
achaparrados, Tylenchorhynchus Clayton, Tylenchorhynchus dubius y otras especies Tylenchorhynchus; nematodos
de citricos, especies Tylenchulus; nematodos daga, especies Xiphinema; y otras especies de nematodos parasitos
de plantas.
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En una realizacion preferida de la invencion, los compuestos de las formulas | o Il se usan para el control de insectos
0 aracnidos, en particular insectos de los 6rdenes Lepidopteros, Coledpteros, Tisanopteros y Homépteros y aracni-
dos del orden Acaros. Los compuestos de las formulas | o Il de acuerdo con la presente invencién son particular-
mente (tiles para el control de insectos del orden Tisandpteros y Homopteros.

Los compuestos de las férmula | o 1l o las composiciones pesticidas que los comprenden, pueden usarse para prote-
jer el crecimiento de plantas y cultivos del ataque o infestacion por plagas de invertebrados, especialmente insectos,
acaros o aracnicos, mediante el contacto de la planta/cultivo con una cantidad eficaz pesticidamente de compuestos
de las férmulas | o Il. El término “cultivo” se refiere tanto a cultivos en crecimiento como recolectados.

Los compuestos de las formulas | o Il pueden convertirse en las formulaciones usuales, por ejemplo soluciones,
emulsiones, suspensiones, polvos, pastas y granulos. La forma de uso depende del fin particular deseado; en cada
caso, debe asegurarse una distribucion fina y uniforme del compuesto de acuerdo con la invencién.

Las formulaciones se preparan de una manera conocida (véanse, por ejemplo, para revision la Patente de EE.UU.
3.060.084, el Documento EP-A 707 445 (para concentrados liquidos), Browning, “Agglomeration”, Chemical Engi-
neering, Dec. 4, pags. 147-48, (1967), Perry’'s Chemical Engineer's Handbook, 4th Ed., McGraw-Hill, New York,
pags.. 8-57 y siguientes, (1963), Documento WO 91/13546, Patentes de EE.UU. 4.172.714, 4.144.050, 3.920.442,
5.180.587, 5.232.701, 5.208.030, GB 2.095.558, Patente de EE.UU. 3.299.566, Klingman, Weed Control as a Sci-
ence, John Wiley and Sons, Inc., New York, (1961), Hance y otros, Weed Control Handbook, 8th Ed., Blackwell Sci-
entific Publications, Oxford, (1989), y Mollet, H., Grubemann, A., Formulation technology, Wiley VCH Verlag GmbH,
Weinheim (Alemania), (2001), 2. D. A. Knowles, Chemistry and Technology of Agrochemical Formulations, Kluwer
Academic Publishers, Dordrecht, (1988)(ISBN 0-7514-0443-8), por ejemplo, extendiendo el compuesto activo con
compuestos auxiliares adecuados para la formulacion de productos agroquimicos, tales como disolventes y/o vehi-
culos, y si se desean, emulsificadores, tensioactivos y dispersantes, conservantes, agentes antiespumacion, agentes
anticongelacion, para formulaciones para el tratamiento de semillas también opcionalmente colorantes y/o agentes
aglomerantes y/o agentes gelificantes.

Los ejemplos de disolventes adecuados son agua, disolventes aromaticos (por ejemplo, productos Solvesso, xileno),
parafinas (por ejemplo fracciones de aceite mineral), alcoholes (por ejemplo metanol, butanol, pentanol, alcohol
bencilico), cetonas (por ejemplo ciclohexanona, gamma-butirolactona), pirrolidonas (N-metilpirrolidona [NMP], N-
octilpirrolidona [NOP]), acetatos (diacetato de glicol), glicoles, dimetilamidas de acido graso, acidos grasos y ésteres
de &cidos grasos. En principio, pueden usarse igualmente mezclas de disolventes.

Los emulsificadores adecuados son emulsificadores no iénicos y anionicos (por ejemplo éteres de alcoholes po-
lioxietileno grasos, alquilsulfonatos y arilsulfonatos).

Los ejemplos de dispersantes son licores residuales de lignino-sulfito y metilcelulosa.

Los tensioactivos adecuados usados son sales de metal alcalino, metal alcalinotérreo y amonio de acido lignosulfé-
nico, acido naftalenosulfénico, acido fenolsulfénico, acido dibutilnaftalenosulfénico, alquilarilsulfonatos, alquil sulfa-
tos, alquil sulfonatos, sulfatos de alcoholes grasos, acidos grasos y éteres glicol de alcoholes grasos sulfatados,
ademas de condensados de naftaleno sulfonado y derivados de naftaleno con formaldehido, condensados de nafta-
leno o de &cido naftalenosulfénico con fenol y formaldehido, polioxietileno octilfenol éter, isooctilfenol etoxilado, octil-
fenol, nonilfenol, alquilfenol poliglicol éteres, tributilfenil poliglicol éter, triestearilfenil poliglicol éter, alquilaril poliéter
alcoholes, alcohol y condensados de 6xido de etileno-alcohol graso, aceite de ricino etoxilado, polioxietileno alquil
éteres, polioxipropileno etoxilado, alcohol laurilico poliglicol éter acetal, ésteres de sorbitol, licores residulaes de
lignosulfito y metilcelulosa.

Las substancias que son adecuadas para la preparacién de soluciones directamente pulverizables, emulsiones,
pastas o dispersiones en aceite son fracciones de aceite mineral de punto de ebullicién medio a alto, tal como aceite
de keroseno o diesel, ademas de aceites de alquitran de carbon y aceites de origen vegetal y animal, hidrocarburos
alifaticos, ciclicos y arométicos, por ejemplo tolueno, xileno, parafina, tetrahidronaftaleno, naftalenos alquilados o sus
derivados, metanol, etanol, propanol, butanol, ciclohexanol, ciclohexanona, isoforona, disolventes altamente polares,
por ejemplo dimetil sulféxido, N-metilpirrolidona o agua.

Igualmente, pueden agregarse a la formulacién agentes anticongelantes tales como glicerina, etileno glicol, propileno
glicol y bactericidas.

Los agentes antiespumantes adecuados son, por ejemplo, agentes antiespumantes a base de silicio o estearato
magnésico.

Un agente conservante adecuado es, por ejemplo, diclorofeno.

Las formulaciones para el tratamiento de semillas pueden comprender adiconalmente aglomerantes y opcionalmente
colorantes.
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Los aglomerantes pueden agregarse para mejorar la adhesion de los materiales activos sobre las semillas después
del tratamiento. Los aglomerantes adecuados son copolimeros de bloque, tensioactivos EO/PO, pero también alco-
holes de polivinilo, polivinilpirrolidonas, poliacrilatos, polimetacrilatos, polibutenos, poliisobutilenos, poliestiereno,
poliestirenoaminas, polietilenoamidas, polietilenoiminas (Lupasol®, Polymin®), poliéteres, poliuretanos, acetato de
polivinilo, tilosa y copolimeros obtenidos a partir de estos polimeros.

Opcionalmente, pueden incluirse igualmente colorantes en la formulacién. Los colorantes o tintes adecuados para el
tratamiento de formulaciones de semillas son Rhodamin B, C.I. Pigment Red 112, C.I. Solvent Red 1, pigment blue
15:4, pigment blue 15:3, pigment blue 15:2, pigment blue 15:1, pigment blue 80, pigment yellow 1, pigment yellow
13, pigment red 112, pigment red 48:2, pigment red 48:1, pigment red 57:1, pigment red 53:1, pigment orange 43,
pigment orange 34, pigment orange 5, pigment green 36, pigment green 7, pigment white 8, pigment brown 25, basic
violet 10, basic violet 49, acid red 51, acid red 52, acid red 14, acid blue 9, acid yellow 23, basic red 10, basic red
108.

Un ejemplo de un agente gelificante es carrageenano (Satiagel®).

Los polvos, materiales para pulverizacién y productos espolvoreables pueden prepararse mezclando o moliendo
conjuntamente las substancias activas con un vehiculo sélido.

Los granulos, por ejemplo granulos recubiertos, granulos impregnados y granulos homogéneos, pueden prepararse
mezclando los compuestos activos con vehiculos sdlidos.

Los ejemplos de vehiculos sélidos son tierras minerales tales como geles de silice, silicatos, talco, caolin, piedra
caliza, cal, yeso, bole, loes, arcilla, dolomita, tierra de diatomeas, sulfato célcico, sulfato magnésico, 6xido de mag-
nesio, materiales sintéticos molidos, fertilizantes, tales como, por ejemplo, sulfato aménico, fosfato aménico, nitrato
amoénico, ureas, y productos de origen vegetal, tales como harina de cereales, harina de corteza de &rbol, harina de
madera y harina de cascarade nuez, polvos de celulosa y otros vehiculos sélidos.

En general, las formulaciones comprenden desde 0,01 hasta 95% en peso, preferiblemente desde 0,1 hasta 90% en
peso, del compuesto(s) activo. En este caso, el compuesto(s) activo se usa con una pureza de desde 90% hasta
100% en peso, preferiblemente 95% a 100% en peso (de acuerdo con el espectro de RMN).

Para fines de tratamiento de semillas, las formulaciones respectivas pueden diluirse 2 a 10 veces dando lugar a
concentraciones en la forma de preparaciones listas para su uso de 0,01 a 60% en peso de compuesto activo en
peso, preferiblemente 0,1 a 40% en peso.

Los compuestos de las formulas | o Il pueden usarse tal cual, en la forma de sus formulaciones o las formas de uso
preparadas a partir de los mismos, por ejemplo en la forma de soluciones, polvos, suspensiones o dispersiones,
emulsiones, dispersiones en aceite, pastas, productos espolvoreables, materiales para pulverizacién, o granulos,
directamente pulverizables, mediante pulverizacion, atomizacion, espolvoreado, dispersion o vertido. Las formas de
uso dependen totalmente de los fines deseados, estando estos destinados a asegurar en cada caso la distribucion la
mas fina posible del compuesto(s) activo de acuerdo con la invencion.

Las formas de uso acuosas pueden preprarse a partir de concentrados en emulsion, pastas o polvos humectables
(polvos, dispersiones en aceite pulverizables) mediante la adicion de agua. Para preparar emulsiones, pastas o
dispersiones en aceite, como tales o disueltas en un aceite o disolvente, pueden homogeneizarse en agua mediante
un agente humectante, pegajosificante, dispersante o emulsificador. No obstante, es igualmente posible preparar
concentrados compuestos de substancia activa, agente humectante, pegajosificante, dispersante o emulsificador y,
cuando sea apropiado, disolvente o aceite, y dichos concentrados son adecuados para dilucién con agua.

Las concentraciones de compuesto activo en las preparaciones lista para usar pueden variar dentro de intervalos
relativamente amplios. En general, estas son desde 0,0001 hasta 10%, preferiblemente desde 0,01 hasta 1% en
peso.

El compuesto(s9 activo puede usarse igualmente con éxito en el procedimiento de ultrabajo volumen (ULV),siendo
posible aplicar formulaciones que comprenden por encima del 95% en peso de compuesto activo, o incluso aplicar el
compuesto activo sin aditivos.

Lo que sigue a continuacion son ejemplos de formulaciones:

1. Productos para diluciéon con agua para aplicaciones foliares. Para fines de tratamiento de semillas, dichos
productos pueden aplicarse a las semillas diluidos o no diluidos.

A) Concentrados solubles en agua (SL, LS)

Se disuelven 10 partes en peso del compuesto(s) activo en 90 partes en peso de agua o un disol-
vente soluble en agua. Como una alternativa, se agregan agentes humectantes u otros productos
auxiliares. El compuesto(s) activo se disuelve tras dilucion con agua, obteniéndose, de esta forma,
una formulacion con 10% (p/p) de compuesto(s) activo.
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B) Concentrados dispersables (DC)

Se disuelven 20 partes en peso del compuesto(s) activo en 70 partes en peso de ciclohexanona
con adicion de 10 partes en peso de un dispersante, por ejemplo polivinilpirrolidona. La dilucién
con agua proporciona una dispersion, obteniéndose, de esta forma, una formulaciéon con 20% (p/p)
de compuesto(s) activo.

C) Concentrados emulsificables (EC)

Se disuelven 15 partes en peso del compuesto(s) activo en 7 partes en peso de xileno con adicién
de dodecilbencenosulfonato calcico y etoxilato de aceite de ricino (en cada caso 5 partes en peso).
La dilucién con agua proporciona una emulsion, obteniéndose, de esta forma, una formulacién con
15% (p/p) de compuesto(s) activo.

D) Emulsiones (EW, EO, ES)

Se disuelven 25 partes en peso del compuesto(s) activo en 35 partes en peso de xileno con adi-
cion de dodecilbencenosulfonato calcico y etoxilato de aceite de ricino (en cada caso 5 partes en
peso). Esta mezcla se introduce en 35 partes en peso de agua mediante una maquina emulsifica-
dora (por ejemplo, Ultrarax) y se transforma en una emulsiébn homogénea. La diluciéon con agua
proporciona una emulsion, obteniéndose, de esta forma, una formulacion con 25% (p/p) de com-
puesto(s) activo.

E) Suspensiones (SC, OD, FS)

En un molino de bolas en agitacién, se pulverizan 20 partes en peso del compuesto(s) activo con
adicion de 10 partes en peso de dispersantes, agentes humectantes y 70 partes en peso de agua o
un disolvente orgéanico, obteniéndose una suspension fina de compuesto(s) activo. La dilucién con
agua proporciona una suspension estable del compuesto(s) activo, obteniéndose, de esta forma,
una formulacion con 20% (p/p) de compuesto(s) activo.

F) Gréanulos dispersables en agua y granulos solubles en agua (WG, SG)

Se muelen finamente 50 partes en peso del compuesto(s) activo con adicion de 50 partes en peso
de dispersantes y agentes humectantes y se forman granulos dispersables en agua o granulos so-
lubles en agua mediante instrumentos técnicos (por ejemplo extrusion, torre de pulverizacion, lecho
fluidizado). La dilucién con agua proporciona una dispersion o solucién estable del compuesto(s)
activo, obteniéndose, de esta forma, una formulacién con 50% (p/p) de compuesto(s) activo.

G) Polvos dispersables en agua y polvos solubles en agua (WP, SP, SS, WS)

Se muelen finamente 75 partes en peso del compuesto(s) activo en un molino de rotor-estator con
adicion de 25 partes en peso de dispersantes, agentes humectantes y gel de silice. La dilucion con
agua proporciona una dispersion o solucion estable del compuesto(s) activo, obteniéndose, de esta
forma, una formulacién con 75% (p/p) de compuesto(s) activo.

H) Formulacion de gel (GF)

En un molino de bolas en agitacion, se pulverizan 20 partes en peso del compuesto(s) activo con
adicion de 10 partes en peso de dispersantes, 1 parte en peso de un agente gelificante, agentes
humectantes y 70 partes en peso de agua o un disolvente organico, obteniéndose una suspensiéon
fina de compuesto(s) activo. La dilucién con agua proporciona una suspensién estable del com-
puesto(s) activo, obteniéndose, de esta forma, una formulacién con 20% (p/p) de compuesto(s) ac-
tivo.

2. Productos a aplicar no diluidos para aplicaciones foliares. Para fines de tratamiento de semillas, dichos pro-
ductos pueden aplicarse a las semillas diluidos o no diluidos.

1) Polvos espolvoreables (DP, DS)

Se muelen finamente 5 partes en peso del compuesto(s) activo y se mezclan intimamente con 95
partes en peso de caolin finamente dividido. Esto proporciona un producto espolvoreable que tiene
5% (p/p) de compuesto(s) activo.

J) Granulos (GR, FG, GG, MG)
Se muelen finamente 0,5 partes en peso del compuesto(s) activo y se asocian con 95,5 partes en

peso de vehiculos, obteniéndose, de esta forma, una formulacién con 0,5% (p/p) de compuesto(s)
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activo. Los procedimientos usuales son extrusion, secado por pulverizacién o lecho fluidizado. Esto
proporciona granulos para aplicar no diluidos para uso foliar.

K) Soluciones ULV (UL)

Se disuelven 10 partes en peso del compuesto(s) activo en 90 partes en peso de un disolvente
orgénico, por ejemplo xileno. Esto proporcona un producto que tiene 10% (p/p) de compuesto(s)
activo, el cual se aplica no diluido para uso foliar.

Los compuestos de las formulas | o Il son igualmente adecuados para el tratamiento de materiales de propagacion
de plantas (tales como semillas). Las formulaciones para el tratamiento de semillas convencionales incluyen, por
ejemplo, concentrados fluibles FS, soluciones LS, polvos para trastamiento en seco DB, polvos dispersables en
agua para tratamiento pastoso WS, polvos solubles en agua SS y emulsiéon ES y EC y formulacion de gel GF. Estas
formulaciones pueden aplicarse a las semillas diluidas o no diliudas. La aplicacion a las semillas se lleva cabo antes
de la siembra, bien directamente sobre las semillas o bien después de haber pre-germinado estas Ultimas.

En una realizacion preferida, se usa una formulacién FS para el tratamiento de semillas. Tipicamente, una formula-
cion FS puede comprender 1 a 800 g/l de ingrediente activo, 1 a 200 g/l de tensioactivo, 0 a 200 g/I de agente anti-
congelante, 0 a 400 g/l de aglomerante, 0 a 200 g/l de un pigmento y hasta 1 litro de un disolvente, preferiblemente
agua.

Otras formulaciones FS preferidas de compuestos de las formulas | o Il para el tratamiento de semillas comprenden
0,5 a 80% en peso del ingrediente activo, desde 0,05 hasta 5% en peso de un agente humectante, desde 0,5 hasta
15% en peso de un agente dispersante, desde 0,1 hasta 5% en peso de un espesante, desde 5 hasta 20% en peso
de un agente anticongelante, desede 0,1 hasta 2% en peso de un agente anti-espuma, desde 1 hasta 20% en peso
de un pigmento y/o un colorante, desde 0 hasta 15% en peso de un espesante/agente de adhesién, desde 0 hasta
75% en peso de una cargal/vehiculo, y desde 0,01 hasta 1% en peso de un conservante.

Diversos tipos de aceites, agentes humectantes, adyuvantes, herbicidas, fungicidas, otros pesticidas, o bactericidas
pueden agregarse a los ingredientes activos, en caso de ser apropiado, justo inmediatamente antes de su uso (mez-
cla en tanque). Usualmente, estos agentes se mezclan con los agentes de acuerdo con la invencién en una relacion
en peso de 1:40 a 10:1.

Los compuestos de las formula | o 1l son eficaces tanto a través del contacto (via suelo, cristal, pared, mosquitero,
alfombra, partes de plantas o partes animales), como por ingestién (cebo, o parte de la planta).

Para uso frente a hormigas, termitas, avispas, moscas, mosquitos, grillos, o cucarachas, los compuestos de las
férmulas | o Il se usan preferiblemente en una composicion de cebo.

El cebo puede ser un sdlido, un liquido o una preparacion semisdlida (por ejemplo, un gel). Los cebos sélidos pue-
den conformarse en diversas formas adecuadas a la aplicacion respectiva, por ejemplo, granulos, bloques, basto-
nes, discos. Los cebos liquidos pueden usarse para rellenar diversos dispositivos para asegurar la apropiada aplica-
cion, por ejemplo, envases abiertos, dispositivos de pulverizacion, fuentes de goteo, o fuentes de evaporacion. Los
geles pueden estar basados en matrices acuosas o aceitosas y pueden formularse de acuerdo a necesidades parti-
culares en términos de pegajosidad, retencién de humedad o caracteristicas de envejecimiento.

El cebo usado en la composicion es un producto, que es lo sucientemente atractivo como para incitar a insectos
tales como hormigas, termitas, abejas, moscas, mosquitos, grillos, etc., o cucarachas a comerlo. El grado de atrac-
cion puede manipularse mediante el uso de estimulantes de la alimentacion o feromonas del sexo. Los estimulantes
de la alimentacion estan elegidos, por ejemplo, pero no exclusivamente, entre proteinas animales y/o de plantas
(harina de carne, pescado o sangre, partes de insectos, yema de huevo), entre grasas y aceites de origen animal y/o
de plantas, o mono-, oligo- o poli-organosacéridos, especialmente entre sacarosa, lactosa, fructosa, dextrosa, gluco-
sa, almidon, pectina o incluso melazas o miel. Las partes frescas o en descomposicién de frutos, cultivos, plantas,
animales, insectos o partes especificas de los mismos pueden servir igualmente como un estimulante de la alimen-
tacion. Las feromonas del sexo son conocidas por ser mas especificas de insectos.Las feromonas especificas esan
descritas en la literatura y son conocidas para los expertos en la técnica.

Las formulaciones de compuestos de las férmulas | o Il como aerosoles (por ejemplo, en envases de espray), es-
prays de aceite o esprays de bomba son altamente adecuados para el usuario no profesional para el control de pla-
gas tales como moscas, pulgas, garrapatas, mosquitos o cucarachas. Las recetas de aerosoles estan preferible-
mente compuestas del compuesto activo, disolventes tales como alcoholes de bajo peso molecular (por ejemplo,
metanol, etanol, propanol, butanol), cetonas (por ejemplo, acetona, metil etil cetona), hidrocarburos parafinicos (por
ejemplo, kerosenos) que tiene intervalos de ebullicion de aproximadamente 50 a 250°C, dimetilformamida, N-
metilpirrolidona, dimetil sulféxido, hidrocarburos aromaticos tales como tolueno, xileno, agua, ademas de compues-
tos auxiliares tales como emulsificadores tales como monooletato de sorbitol, etoxilato de oleilo conteniendo de 3 a 7
moles de 6xido de etileno, etoxilato de alcohol graso, aceites de perfumes tales como aceites etéreos, ésteres de
acidos grasos medios con alcoholes inferiores, compuestos carbonilo aromaticos, caso de ser apropiado estabiliza-
dores tales como benzoato sédico, tensioactivos anféteros, epoxidos inferiores, ortoformiato de trietilo y, caso de ser
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necesario propulsores tales como propano, butano, nitrégeno, aire comprimido, dimetil éter, dioxido de carbono,
6xido nitroso, 0 meazclas de estos gases.

Las formulaciones de espray de aceite difieren de las recetas de aerosoles en que no se usan propulsores.

Los compuestos de las férmulas | o 1l y sus respectivas composiciones pueden igualmente usarse en mosquiteros y
serpentines para fumigacion, cartuchos de humo, placas vaporizadoras o vaporizadores de larga duracién e igual-
mente en papeles para polillas, almohadillas para polillas u otros sistemas vaporizadores independientes de la tem-
peratura.

Los procedimientos para el control de enfermedades infecciosas transmitidas por insectos (por ejemplo, malaria,
denge y fiebra amarilla, filariasis linfatica, y leishmaniasis) con compuestos de las formulas | o 1l y sus composicio-
nes respectivas, comprenden igualmente el tratamiento de las superfcies de cabafias y casas, pulverizacion de aire
e impregnacion de cortinas, tiendas de campafia, prendas de vestir, colchas, trampas para moscas tse-tse o simila-
res. Las composiciones insecticidas para aplicacion a fibras, tejidos, prendas de punto, prendas no tejidas, material
tejido u hojas y material encerado comprenden, preferiblemente, una mezcla que incluye el insecticida, opcional-
mente un repelente y al menos un aglomerante. Los repelentes adecuados son, por ejemplo, N,N-dietil-meta-
toluamida (DEET), N,N-dietilfenilacetamida (DEPA), 1-(3-ciclohexa-1-il-carbonil)-2-metilpiperina, lactona del 4cido (2-
hidroximetilciclohexil)acético, 2-etil-1,3-hexanodiol, indalona, metilneodecanamida (MNDA), un piretroide no usado
para el control de insectos tal como {(+/-)-3-alil-2-metil-4-oxociclopent-2-(+)-enil-(+)-trans-crisantemato (Esbiothrin),
un repelente obtenido de, o indético a, extractos de plantas tipo limoneno, eugenol, (+)-Eucamalol (1), (-)-1-epi-
eucamalol, o extractos de plantas brutas procedentes de plantas tal como Eucalyptus maculata, Vitex rotundifolia,
Cymbopogan martinii, Cymbopogan citratus (lemon grass), Cymopogan nartdus (citronella). Los aglomerantes ade-
cuados estan seleccionados, por ejemplo, entre polimeros y copolimeros de ésteres de vinilo de acidos alifaticos
(tales como acetato de vinilo y versatato de vinilo), ésteres acrilicos y metacrilicos de alcoholes, tales como acrilato
de butilo, acrilato de 2-etilhexilo, y acrilato de metilo, hidrocarburos mono- y di-etilénicamente insaturados, tal como
estireno, y dienos alifaticos, tal como butadieno.

La impregnacion de cortinas y colchas se realiza generalmente sumergiendo el material textil dentro de emulsiones o
dispersiones de los compuestos activos de las férmulas | o Il o pulverizandolos sobre los mosquiteros.

Los procedimientos que pueden usarse para el tratamiento de la semilla son, en principio, todo tratamiento adecua-
do para semillas y, especialmente, las técnicas de abonado de semillas conocidos en la técnica, tales como recubri-
miento de semillas (por ejemplo, granulacion de semillas), espolvoreado de semillas e inhibicion de semillas (por
ejemplo, remojado de semillas). En la presente invencion, “tratamiento de semillas” se refiere a todos los procedi-
mientos que ponen en contacto las semillas y los compuestos de las formulas | o Il entre si, y “abonado de semillas”
a procedimientos de tratamiento de semillas que proporcionan a las semillas una cantidad de los compuestos de las
férmulas 1 o Il, es decir, que generan una semilla que comprende el compuesto de las férmulas | o Il. En principio, el
tratamiento puede aplicarse a la semilla en cualquier momento a partir de la recoleccion de la semilla hasta la siem-
bra de la semilla. La semilla puede tratarse inmediatamente antes, o durante, la plantacion de la semilla, por ejem-
plo, usando el procedimiento del “cajéon plantador’. No obstante, el tratamiento puede igualmente llevarse a cabo
durante varias semanas 0 meses, por ejemplo, hasta 12 meses, antes de la plantacién de la semilla, por ejmplo, en
la forma de un tratamiento de abonado de semillas, sin haberse observado una eficacia significativamente reducida.

De manera conveniente, el tratamiento se aplica a semillas no sembradas. Tal como se usa en la presente inven-
cion, el término “semilla no sembrada” se entiende que incluye semillas en cualquier perido desde la recoleccion de
la semilla hasta la siembra en el suelo con el fin de germinacion y crecimiento de la planta.

Especificamente, se sigue un procedimiento en el tratamiento, en el cual, la semilla se mezcla, en un dispositivo
adecuado, por ejemplo un dispositivo de mezclado para asociaciones de solidos o sélidos/liquidos, con la cantidad
deseada de formulaciones para el tratamiento de semillas, bien como tales o bien después de dilucion previa con
agua, hasta que la composicion se distribuye uniformemente sobre la semilla. Cuando sea apropiado, esto es segui-
do por una etapa de secado.

Los compuestos de las férmulas | o Il o los enantiomeros o0 sales aceptables veterinariamente de los mismos, son,
en particular, igualmente adecuados para ser usados para combatir parasitos en y sobre animales.

Por ello, un objeto adicional de la presente invencién es proporcionar el uso de nuevos procedimientos para el con-
trol de parasitos en y sobre animales. Otro objeto de la invencién es proporcionar pesticidas mas seguros para ani-
males. Otro objeto de la invencién es proporcionar ademas pesticidas para animales que puedan usarse en dosis
mas bajas que las de los pesticidas existentes. Y otro objeto de la invencién es proporcionar pesticidas para anima-
les, que proporcionen un control residual duradero de los parasitos.

La invencion se refiere igualmente a composiciones que contienen una cantidad eficaz parasiticamente de compues-
tos de las férmulas | o 1l 0 los enantidmeros o sales aceptables veterinariamente de los mismos y un vehiculo acep-
table, para combartir parasitos en o sobre animales.
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La presente invencién proporciona igualmente compuestos para uso en un procedimiento para tratar, controlar, pre-
venir y proteger a los animales contra la infestacion e infeccién por parasitos, el cual comprende la administracion o
aplicacién oralmente, tépica o parenteralmente a los animales de una cantidad eficaz parasiticamente de compues-
tos de las férmulas | o Il o los enantiémeros o sales aceptables veterinariamente de los mismos y un vehiculo acep-
table o composicién que los comprende.

La presente invencién proporciona igualmente un procedimiento no terapéutico para tratar, controlar, prevenir y
proteger a los animales contra la infestacién e infeccién por parasitos, el cual comprende la administracion a un
locus-P de una cantidad eficaz parasiticamente de compuestos de las formulas | o Il 0 los enantiémeros o sales
aceptables veterinariamente de los mismos y un vehiculo aceptable o composicién que los comprende.

La invencién proporciona igualmente un procedimiento para la preparacién de una composicién para tratar, contro-
lar, prevenir o proteger a los animales contra la infestacion e infeccién por parasitos, el cual comprende la inclusion
de una cantidad eficaz parasiticamente de compuestos de las féormulas | o Il o los enantidmeros o sales aceptables
veterinariamente de los mismos y una vehiculo aceptable o composicion que los comprende.

La invencion se refiere ademas a compuestos de la formula | para tratar, controlar, prevenir o proteger a los anima-
les contra la infestacién e infeccion por parasitos. La invencién se refiere igualmente al uso de un compuesto de las
férmulas | o 1l o los enantidmeros o sales aceptables veterinariamente de los mismos y un vehiculo aceptable o
composicion que los comprende, para la fabricacion de un medicamento para el tratamiento terapéutico de animales
contra infecciones o infestaciones por parasitos.

La actividad de compuestos contra plagas agricolas no sugiere su adecuabilidad para el control de endo- y ecto-
parasitos en y sobre animales que requieren, por ejemplo, dosificaciones noeméticas, bajas, en el caso de aplicacion
oral, compatibilidad metabdlica con el animal, baja toxicidad, y una manipulacién segura.

De manera sorprendente, se ha encontrado que los compuestos de las férmulas | o 1l son adecuados para combatir
endo- y ectoparasitos en y sobre animales.

Los compuestos de las formulas | o 1l o los enantiémeros o sales aceptables veterinariamente de los mismos y com-
posiciones que los comprenden, son preferiblemente usados para controlar y prevenir infestaciones e infecciones de
animales, incluyendo animales de sangre caliente (incluyendo seres humanos) y peces. Por ejemplo, son adecuados
para controlar y prevenir infestaciones e infecciones en mamiferos tales como ganado vacuno, ganado ovino, gana-
do porcino, camellos, venados, caballos, cerdos, aves de corral, conejos, cabras, perros y gatos, bufalo de agua,
burros, gamos y renos, y también animales de piel tales como vison, chinchilla y mapache, aves tales como gallinas,
gansos, pavos y patos y peces tales como peces de agua salada y corriente tales como truchas, carpas y anguilas.

Los compuestos de las férmulas | o Il o los enantibmeros o sales aceptables veterinariamente de los mismos y com-
posiciones que los comprenden, son preferiblemente usados para controlar y prevenir infestaciones e infecciones en
animales domésticos, tales como perros y gatos.

Las infestaciones en animales de sangre caliente y peces incluyen pero sin limitarse a ellos, piojo, piojo mordedor,
garrapata, estros nasales, moscas meléfagas, moscas mordedoras, moscas muscoides, moscas, larvas de moscas
miasiticas, acaros, mosquito hipelate, mosquitos y pulgas.

Los compuestos de las férmulas | o Il o los enantibmeros o sales aceptables veterinariamente de los mismos y com-
posiciones que los comprenden, son adecuados para el control sistémico y/o no sistémico de ecto- y/o endoparasi-
tos. Son activos frente a todas o algunas de las fases del desarrollo.

Los compuestos de las formulas | o Il son especialmente Utiles para combatir ectoparasitos.

Los compuestos de las formulas | o Il son especialmente Utiles para combatir parasitos de los siguientes 6rdenes y
especies, respectivamente.

pulgas (Sifonapteros), por ejemplo Ctenocephalides felis, Ctenocephalides canis, Xenopsylla cheopis, Pulex
irritans, Tunga penetrans, y Nosopsyllus fasciatus.

cucarachas (Blatarios - Blatoideos), por ejemplo Blatella germanica, Blatella asahinae, Periplaneta america-
na, Periplaneta japonica, Periplaneta brunnea, Periplaneta fuligginosa, Periplaneta australasiae, y Blatta
orientalis;

moscas, mosquitos (Dipteros), por ejemplo Aedes aegypti, Aedes albopictus, Aedes vexans, Anastrepha lu-
dens, Anopheles maculipennis, Anopheles crucians, Anopheles albimanus, Anopheles gambiae, Anopheles
freeborni, Anopheles leucosphyrus, Anopheles minimus, Anopheles quadrimaculatus, Calliphora vicina,
Chrysomya bezziana, Chrysomya hominivorax, Chrysomya macellaria, Chrysops discalis, Chrysops silacea,
Chrysops atlanticus, Cochliomyia hominovorax, Cordylobia anthropophaga, Culicoides furens, Culex pi-
piens, Culex nigripalpus, Culex quinquefasciatus, Culex tarsalis, Culiseta inornata, Culiseta melanura, Der-
matobia hominis, Fannia canicularis, Gasterophilus intestinalis, Glossina morsitans, Glossina palpalis, Glos-
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sina fuscipes, Glossina tachinoides, Haematobia irritans, Haplodiplosis equestris, Hippelates spp., Hypo-
derma lineata, Lectoconops torrens, Lucilia caprina, Lucilia cuprina, Lucila sericata, Lycoria pectoralis, Man-
sonia spp.Musca domestica, Muscina stabulans, Oestrus ovis, Phlbotomus argentipes, Psorophora colum-
biae, Psorophora discolor, Prosimulium mixtum, Sarcophaga hemorrhoidalis, Sarcophaga sp., Simulium vit-
tatum, Stomoxys calcitrans, Tabanus bovinus, Tabanus atratus, Tabanus lineola, y Tabanus similis,

piojos (Ftirapteros), por ejemplo Pediculus humanus capitis, Pediculus humanus corporis, Pthirus pubis,
Haematopinus eurysternus, Haematopinus suis, Linognathus vituli, Bovicola bovis, Menopon gallinae, Me-
nechanthus stramineus,y Solenopotes capillatus;

garrapatas y acaros parasitos (Parasitiformes): garrapatas (Ixédidos), por ejemplo Ixodes scapularis, Ixodes
holocyclus, Ixodes pacificus, Rhipicephalus sanguineus, Dermaceptor variabilis, Amblyomma americanum,
Amblyomma maculatum, Ornithodorus hermsi, Ornithodorus turicata y acaros parasitos (Mesostigmata), por
ejemplo, Omithonyssus bacoti y Dermanyssus gallinae,

actinedidos (Prostigmata) y Acarididos (Astigmata), por ejemplo Acarapis spp., Cheyletiella spp., Omit-
hocheyletia spp., Myobia spp., Psorergates spp., Demodex spp., Trombicula spp., Listrophorus spp., Acarus
spp., Tyrophagus spp., Caloglyphus spp., Hypodectes spp., Pterolichus spp., Psoroples spp., Chorioples
spp., Otodectes spp., Sarcoptes spp., Notoedres spp., Knemidocoptes spp., Cytodites spp., y Laminosioptes

spp.,

chinches (Heteropteros): Cimex lectularius, Cimex hemipterus, Reduvius senilis, Triatoma spp., Rhodnius
spp., Panstrogylus spp. y Arilus critatus,

Anopluridos, por ejemplo Haematopinus spp., Pediculus spp., Phtirus spp. y Solenopotes spp.,

Mal6fagos (subdérdenes Ambliceros e Isnéceros), por ejemplo Trimenopon spp., Menopon spp., Trinoton
spp., Bovicola spp., Werneckiella spp., Lepikentron spp., Trichodectes spp., y Felicola spp.,

Lombrices cilindricas nematodos:

Gusano de alambre y Triquinosis (Tricosiringidos), por ejemplo Trichinellidae (Trichinella spp.),
(Trichuridae) Trichuris spp., Capillaria spp,

Rabditidos, por ejemplo Rhabditis spp., Strongyloides spp., Helicephalobus spp.,

Estrongilidos, por ejemplo Strongylus spp., Ancylostoma spp., Necator americanus, Bunostomum
spp. (Gusano gancho), Trichostrongylus spp., Haemonchus contortus, Ostertagia spp., Coperia
spp., Nematodirus spp., Dyctiocaulus spp., Cyathostoma spp., Oesophagostomum spp., Stephano-
rus dentatus, Ollulanus spp., Chabertia spp., Stephanorus dentatus, Syngamus trachea, Ancylos-
toma spp., Uncinaria spp., Globocephalus spp., Necator spp., Metastrongylus spp., Muellerius capi-
llaris, Protostrongylus spp., Angiostringylus spp., Parelaphostrongylus spp., Aleurostrongylus abs-
trusus, y Dioctophyma renale,

Lombrices cilindricas intestinales (Ascéridos), por ejemplo Ascaris lumbricoides, Ascaris suum, As-
caris galli, Parascarisequorum, Enterobius vermicularis (Lombriz de los nifios), Toxocara canis,
Toxascaris leonine, Skjabinema spp., y Oxyuris equi,

Camallanidos, por ejemplo Dracunculus medinensis (lombriz de guinea)

Filaridos, por ejemplo Thelazia spp., Wuchereria spp., Brugia spp., Onchocerca spp., Dilofilari
spp.a, Dipetalonema spp., Setaria spp., Elaeophora spp., Spirocerca lupi, y Habronema spp,

Lombrices de cabeza espinosa (Acantocéfalos), por ejemplo Acanthocephalus spp., Macracant-
horhynchus hirudinaceus y Oncicola spp.,

Planarianos (Platelmintos):

Lombrices (Trematodos), por ejemplo Faciola spp., Fascioloides magna, Paragonimus spp., Dicro-
coelium spp., Fasciolopsis buski, Clonorchis sinensis, Schistosoma spp., Trichobilharzia spp., Ala-
ria alata, Paragonimus spp., y Nanocytes spp.,

Cercomeromorfos, en particular Cestodos (Tenias), por ejemplo, Diphyllobothrium spp., Tenia spp.,
Echinococcus spp., Dipylidium caninum, Multiceps spp., Hymenolepsis spp., Mesocestoides spp.,
Vampirolepsis spp., Moniezia spp., Anoplocephala spp., Sirometra spp., Anoplocephala spp.y Hy-
menolepsis spp.

Los compuestos de las formulas i o Il y composiciones que los contienen son particularmente Utiles para el control
de plagas de los 6rdenes Dipteros, Sifonapteros e Ixédidos.
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Mas aun, el uso de las formulas | o Il y composiciones que los contienen para combatir mosquitos es especialmente
preferido.

El uso de las formulas | o Il y composiciones que los contienen para combatir moscas es una realizacién preferida
adicional de la presente invencion.

Ademas, el uso de las férmulas | o Il y composiciones que los contienen para combatir pulgas es especialmente
preferido.

El uso de las féormulas | o Il y composiciones que los contienen para combatir garrapatas es una realizacion preferida
adicional de la presente invencion.

Los compuestos de las formulas | o Il y composiciones que los contienen son también especialmente (tiles para
combatir endoparasitos (lombrices cilindricas nematodos, lombrices de cabeza espinosa y planarios).

Los compuestos de las formulas | o Il y composiciones que los contienen pueden ser eficaces a través tanto del
contacto (via suelo, cristal, pared, colcha, alfombra, mantas o partes animales) como por ingestion (por ejemplo,
cebos).

La presente invencion se refiere al uso terapéutico y no terapéutico de compuestos de las formulas | o 1l y composi-
ciones que los contienen para controlar y/o combatir parasitos en y/o sobre animales.

Los compuestos de las férmulas | o 1l y composiciones que los contienen pueden usarse para proteger a los anima-
les del ataque o infestacion por parasitos, mediante el contacto de los mismos con una cantidad eficaz parasitica-
mente de compuestos de las formulas | o Il y composiciones que los contienen. Como tal, el “contacto” incluye tanto
el contacto directo (aplicacion de la mezcla/composiciones pesticidas directamente sobre el parasito, lo cual puede
incluir un contacto indirecto en su locus-P, y opcionalmente también la administracion de las mezclas/composicion
pesticidas directamente sobre el animal) como el contacto indirecto (aplicacion dede los compuestos/composiciones
al locus del parésito). El contacto del parésito a través de la aplicacién a su locus es un ejemplo de un uso no terap-
éutico de la formula I.

“Locus-P” tal como se define anteriormente, significa el habitat, suministro alimenticio, terreno de reproduccion, area,
material o medioambiente en el cual un parasito esta creciendo o puede crecer fuera del animal. Los compuestos de
la invencion pueden aplicarse igualmente de manera preventiva a los lugares en los cuales es de esperar la presen-
cia de las plagas o parasitos.

La administracion puede llevarse a cabo tanto profilacticamente como terapéuticamente.

La administracién de los compuestos activos se lleva a cabo tanto directamente como en la forma de preparaciones
adecuadas, oralmente, topicamente/dérmica o parenteralmente.

Para administracion oral a animales de sangre caliente, los compuestos de las formulas i o Il pueden formularse
como piensos animales, premezclas de piensos animales, concentrados de piensos animales, pildoras, soluciones,
pastas, suspensiones, purgantes, geles, comprimidos, bolos y capsulas. Ademas, los compuestos de las formulas | o
Il pueden administrarse a los animales en su agua de bebida. Para administracion oral, la forma de dosificacién
elegida deberia suministrar al animal de 0,01 mg/kg a 100 mg/kg de peso corporal del animal por dia de los com-
puestos de las férmulas | o 1l, preferiblemente 0,5 mg/kg a 100 mg/kg de peso corporal del animal por dia.

Como alternativa, los compuestos de las férmulas | o Il pueden administrarse a los animales parenteralmente, por
ejemplo, mediante inyeccidn intrarumial, intramuscular, intravenosa o subcutanea. Los compuestos de las férmulas |
o Il pueden dispersarse o disolverse en un vehiculo aceptable fisologicamente para inyeccién subcutanea. Como
alternativa, los compuestos de las férmulas | o 1l pueden formularse dentro de un implante para administracién sub-
cutanea. Ademas, los compuestos de las férmulas | o Il pueden administrarse transdérmicamente a los animales.
Para administracion parenteral, la forma de dosificaciéon elegida deberia suministrar al animal de 0,01 mg/kg a 100
mg/kg de peso corporal del animal por dia de los compuestos de las formulas | o II.

Los compuestos de las férmulas | o Il pueden igualmente aplicarse tépicamente a los animales en la forma de in-
mersiones, espolvoreados, polvos, medallones, esprays, champus, formulaciones para aplicar localmente y en un-
glentos o en emulsiones de aceite en agua 0 agua en aceite. Para aplicacion tépica, las inmersiones y esprays
usualmente contienen 0,5 ppm a 5.000 ppm y preferiblemente 1 ppm a 3.000 ppm de los compuestos de las formu-
las | o Il. Ademas, los compuestos de las féormulas | o Il pueden formularse como marcadores para las orejas para
animales, particularmente cuadripedos tales como ganado vacuno y ovino.

Las preparaciones adecuadas son:

Soluciones tales como soluciones orales, concentrados para administracion oral después de diluscién, solu-
ciones para uso sobre la piel o en cavidades corporales, formulaciones para verter, geles;

Emulsiones y suspensiones para administracién oral o dérmica; preparaciones semi-sélidas;
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Formulaciones en las cuales el compuesto activo ha sido procesado en una base de ungiiento o en una ba-
se de emulsidn de aceite en agua o0 agua en aceite;

Preparaciones sélidas tales como polvos, premezclas o concentrados, granulos, granza, comprimidos, bo-
los, capsulas aerosoles e inhalantes, y articulos conformados conteniendo el compuesto activo.

Las composiciones adecuadas para inyeccion se preparan disolviendo el ingrediente activo en un disolvente ade-
cuado y, opcionalmente, agregando ademas ingredientes tales como acidos, bases, sales tamp6n, conservantes, y
solubilizadores. Las soluciones se filtran y se rellenan de manera eséril.

Los disolventes adecuados son disolventes tolerables fisiolégicamente tales como agua, alcanoles tales como eta-
nol, butanol, alcohol bencilico, glicerol, propileno glicol, polietileno glicoles, N-metilpirrolidona, 2-pirrolidona, y mez-
clas de los mismos.

Los compuestos activos pueden opcionalmente disolverse en aceites vegetales o sintéticos tolerables fisiolégica-
mente que sean adecuasos para inyeccion.

Los solubilizadores adecuados son disolventes que promueven la disolucién del compuesto activo en el didsolvente
principal o que previenen su precipitacion. Los ejemplos son polivinilpirrolidona, alcohol polivinilico, aceite de ricino
polioxietilado, y éster de sorbitano polioxietilado.

Los conservantes adecuados son alcohol bencilico, triclorobutanol, ésteres de &cido p-hidroxibenzéico, y n-butanol.

Las soluciones orales se administran directamente. Los concentrados se administran directamente después de dilu-
cion previa a la concentracion de uso. Las soluciones orales y los concentrados se preparan de acuerdo con el esta-
do de la técnica y tal como se ha descrito anteriormente para soluciones para inyeccion, no siendo necesarios pro-
cedimientos estériles.

Las soluciones para uso sobre la piel se aplican localmente, esparcen, frotan, espolvorean o pulverizan sobre ella.

Las soluciones para uso sobre la piel se preparan de acuerdo con el estado de la técnica y de acuerdo con lo descri-
to anteriormente para soluciones para inyeccion, no siendo necesarios procedimientos estériles.

Otros disolventes adecuados son polipropileno glicol, fenil etanol, fenoxi etanol, éster tal como acetato de etilo o
butilo, benzoato de bencilo, éteres tales como alquilenoglicol alquiléter, por ejemplo, dipropilenoglicol monometiléter,
cetonas tales como acetona, metil etil cetona, hidrocarburos aromaticos, aceites vegetales y sintéticos, dimetilfor-
mamida, dimetilacetamida, transcutol, solketal, propilencarbonato, y mezclas de los mismos.

Puede ser ventajoso agregar espesantes durante la preparacion. Los espesantes adecuados son espesantes in-
orgéanicos tales como bentonita, acido silicico coloidal, monoestearato de aluminio, espesantes organicos tales como
derivados de celulosa, alcoholes polivinilicos y sus copolimeros, acrilatos y metacrilatos.

Los geles se aplican o se pulverizan sobre la piel o se introducen dentro de cavidades corporales. Los geles se pre-
paran tratando soluciones que han sido preparadas tal como se describe en el caso de las soluciones para inyeccion
con suficiente espesante como para lograr un material transparente que tenga una consistencia tipo ungiiento. Los
espesantes usados son los espesantes anteriormente mencionados.

Las formulaciones para verter se vierten o pulverizan sobre areas limitadas de la piel, penetrando el compuesto
activo la piel y actuando sistémicamente.

Las prepraciones para verter se preparan disolviendo, suspendiendo o emulsificando el compuesto activo en disol-
ventes 0 mezclas de disolventes adecuados compatibles con la piel. En caso de ser apropiado, pueden agregarse
otros compuestos auxiliares tales como colorantes, substancias promotoras de bioabsorcion, antioxidantes, estabili-
zadores de la luz, adhesivos.

Los disolventes adecuados son agua, alcanoles, glicoles, polietileno glicoles, polipropileno glicoles, glicerol, alco-
holes aromaticos tales como alcohol bencilico, fenil etanol, ésteres tales como acetato de etilo, acetato de butilo,
benzoato de etilo, éteres tales como alquileno glicol alquil éteres, tales como dipropileno glicol monometil éter, dieti-
leno glicolmonobutil éter, cetanoas tales como acetona, metil etil cetona, carbonatos ciclicos tales como carbonato
de propileno, carbonato de etileno, hidrocarburos aromaticos y/o alifaticos, aceites vegetales o sintéticos, DMF, di-
metilacetamida, N-alquilpirrolidonas tales como N-metilpirrolidona, N-butilpirrolidona o N-octilpirrolidona, 2-
pirrolidona, 2,2-dimetil-4-oxi-metileno-1,3-dioxolano y glicerol formal.

Los colorantes adecuados son todos los colorantes permitidos para uso sobre animales y que puedan disolverse o
suspenderse.

Las substancias promotoras de absorcion adecuadas son, por ejemplo, DMSO, aceites de dispersion tales como
miristato de isopropilo, pelargonato de dipropileno glicol, aceites de silicona y copolimeros de los mismos con polié-
teres, ésteres de acidos grasos, triglicéridos, alcoholes grasos.
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Los antioxidantes adecuados son sulfitos o metabisulfitos tal como metabisulfito potasico, acido ascorbico, butil-
hidroxitolueno, butilhidroxianisol, tocoferol.

Los estabilizadores de la luz adecuados son, por ejemplo, acido novantisélico.

Los adhesivos adecuados son, por ejemplo, derivados de celulosa, derivados de almidén, poliacrilatos, polimeros
naturales tales como alginatos, gelatina.

Las emulsiones pueden administrarse oralmente, dérmica o como inyecciones.
Las emulsiones son o bien del tipo de agua en aceite o bien de aceite en agua.

Se preparan disolviendo el compuesto activo o bien en la fase hidr6foba o bien en la hidréfila y homogeneizando
esta con el disolvente u la otra fase con la ayuda de emulsificadores adecuados y, caso de ser apropiado, otros
compuestos auxiliares tales como colorantes, substancias promotoras de absorcién, conservantes, antioxidantes,
estabilizadores de la luz, substancias potenciadoras de la viscosidad.

Las fases hidrofobas (aceites) adecuadas son:

Parafinas liquidas, aceites de silicona, aceites vegetales naturales tales como aceite de sésamo, aceite de
almendra, aceite de ricino, triglicéridos sintéticos tales como biglicérido caprilico/caprico, mezcla de triglicé-
ridos con aceites grasos vegetales de longitud de cadena de Cs—Ci» U otros acidos grasos naturales espe-
cialmente seleccionados, mezclas de glicéridos parciales de &cidos grasos saturados o no saturados conte-
niendo posiblemente también grupos hidroxilo, mono- y diglicéridos de acidos grasos de Cg-Cio, €steres de
acidos grasos tales como estearato de etilo,adipato de di-n-butirilo, laurato de hexilo, pelargonato de dipro-
pileno glicol, ésteres de un &cido graso ramificado de longitud de cadena media con alcoholes grasos satu-
rados de longitud de cadena de Cis-c1s, miristato de isopropilo, palmitato de isopropilo, ésteres de acido
caprilico/caprico de alcoholes grasos saturados de longitud de cadena de C1,-Cig, estearato de isopropilo,
oleato de oleilo, oleato de decilo, oletato de etilo, lactato de etilo, ésteres de acidos grasos cerosos tales
como grasa de glandula coccigea de pato sintética, ftalato de dibutilo, adipato de diisopropilo, y mezclas de
ésteres relacionadas con el dltimo, alcoholes grasos tales como alcohol isotridecilo, 2-octildodecanol, alco-
hol cetilestearilico, alcohol oleilico, y acidos grasos tal como &cido oléico y mezclas de los mismos.

Las fases hidrdfilas adecuadas son: agua, alcoholes tales como propileno glicol, glicerol, sorbitol y mezclas de los
mismos.

Los emulsificadores adecuados son:

Tensioactivos no iénicos, por ejemplo aceite de ricino polietoxilado, monooleato de sorbitano polietoxilado,
monoestearato de sorbitano, monoestearato de glicerol, estearato de polioxietilo, alquilfenol poliglicol éter;
tensioactivos anfoliticos tales como N-lauril-p-iminodipropionato disddico o lecitina; tensioactivos anionicos,
tal como lauril sulfato sédico, éter sulfatos de alcoholes grasos, sal monoetanolamina de mono/dialquil poli-
glicol éter de éster de &cido ortofosforico; tensioactivos de carbon activo, tal como cloruro de cetiltrimetila-
monio.

Los compuestos auxiliares adicionales adecuados son: substancias que potencian la viscosidad y estabilizan la
emulsién, tales como carboximetilcelulosa, metilcelulosa y otras celulosas y derivados de almidén, poliacrilatos,
alginatos, gelatina, goma arabiga, polivinilpirrolidona, alcohol polivinilico, copolimeros de metil vinil éter y anhidrido
maléico, polietileno glicoles, ceras, acido silicico coloidal o mezclas de las substancias anteriormente mencionadas.

Las suspensiones pueden administrarse oral o topicamente/dérmicamente. Se preparan suspendiendo el compuesto
activo en un agente de suspension, y en los casos apropiados, con adicion de otros compuestos auxiliares tales
como agentes humectantes, colorantes, substancias promotoras de bioabsorcién, conservantes, antioxidantes, esta-
bilizadores de la luz.

Los agentes de suspension liquidos son todos ellos disolventes homogéneos y mezclas de disolventes.
Los agentes humectantes (dispersantes) adecuados son los emulsificadores anteriormente indicados.
Otros compuestos auxiliares que pueden mencionarse son los anteriormente indicados.

Las preparaciones semi-sélidas pueden administrarse oral o topicamente/dérmicamente. Difieren de las suspensio-
nes y emulsiones anteriormente descritas Unicamente en su mayor viscosidad.

Para la produccion de preparaciones soélidas, el compuesto activo se mezcla con excipientes adecuados, y en casos
apropiados, con adicion de compuestos auxiliares, y se transforma a la forma deseada.

Los excipientes adecuados son todos ellos substancias inertes solidas tolerables fisiologicamente. Los usados son
substancias inorganicas y organicas. Las substancias inorganicas son, por ejemplo, cloruro sédico, carbonatos tales
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como carbonato célcico, bicarbonatos, 6xidos de aluminio, éxido de titanio, acidos silicicos, tierras arcillosas, silice
coloidal o precipitada, o fosfatos. Las substancias organicas son, por ejemplo, azlcar, celulosa, alimentos y piensos
tal como leche en polvo, harina animal, harinas y trozos de granos, almidones.

Los compuestos auxiliares adecuados son conservantes, antioxidantes, y/o colorantes que han sido mencionados
anteriormente.

Otros compuestos auxiliares adecuados son lubricantes y deslizantes tales como estearato magnésico, acido estea-
rico, talco, bentonitas, substancias promotoras de la desintegracién tal como almidén o polivinilpirrolidona reticulada,
aglomerantes tal como almidén, gelatina o polivinilpirrolidona linear, y aglomerantes secos tal como celulosa micro-
cristalina.

En general, “cantidad eficaz parasiticamente” significa la cantidad de ingrediente activo necesaria para lograr un
efecto observable sobre el crecimiento, incluyendo los efectos de necrosis, muerte, retardo, prevencion, y elimina-
cion, destruccidn, o disminucion de cualquier otra forma de la incidencia y actividad del organismo diana. La cantidad
eficaz parasiticamente puede variar para los diversos compuestos/composiciones usados en la invencién. Una can-
tidad eficaz parasiticamente de las composiciones variard igualmente de acuerdo con las condiciones prevalentes
tales como efecto parasitico deseado y duracion, especies diana, modo de aplicacién, y similares.

Las composicio nes que pueden usarse en la invencion pueden comprender generalmente desde aproximadaamen-
te 0,001 hasta 95% del compuesto de las féormulas | o 11

Generalmente, es favorable aplicar los compuestos de las férmulas | o 1l en cantidades totales de 0,5 mg/kg a 100
mg/kg por dia, preferiblemente 1 mg/kg a 50 mg/kg por dia.

Las preparaciones listas para usar contienen el compuestos que actlian contra parasitos, preferiblemente ectoparéa-
sitos, en concentraciones de 10 ppm a 80 por ciento en peso, preferiblemente desde 0,1 hasta 65 por ciento en
peso, mas preferiblemente desde 1 hasta 50 por ciento en peso, lo més preferiblemente desde 5 hasta 40 por ciento
en peso.

Las preparaciones que se diluyen antes de su uso contienen los compuestos que actian contra los ectoparasitos en
concentraciones de 0,5 a 90 por ciento en peso, preferiblemente de 1 a 50 por ciento en peso.

Ademas, las preparaciones comprenden los compuestos de las férmulas | o Il contra ectoparasitos en concentracio-
nes de 10 ppm a 2 por ciento en peso, preferiblemente de 0,05 a 0,9 por ciento en peso, muy particularmente prefe-
riblemente de 0,00 a 0,25 por ciento en peso.

En una realizaciéon preferida de la presente invencion, las composiciones que comprenden los compuestos de las
férmulas | o Il se aplican dérmicamente/tépicamente.

En una realizacion preferida adicional, la aplicacion topica se lleva a cabo en la forma de articulos conformados que
contienen el compuesto tales como collares, medallones, marcadores para las orejas, bandas para fijacion en partes
del cuerpo, y tiras y laminas adhesivas.

Generalmente, es favorable aplicar las formulaciones sélidas que liberan compuestos de las formulas | o Il en canti-
dades totales de 10 mg/kg a 300 mg/kg, preferiblemente 20 mg/kg a 200 mg/kg, lo mas preferiblemente 25 mg/kg a
160 mg/kg de peso corporal del animal tratado en el curso de tres semanas.

Para la preparacion de los articulos conformados, se usan termoplasticos y plasticos flexibles asi como elastdmeros
y elastémeros termoplasticos. Los plasticos y elastomeros adecuados son resinas de polivinilo, poliuretano, poliacri-
lato, resinas epoxi, celulosa, derivados de celulosa, poliamidas y poliéster, los cuales son suficientemente compati-
bles con los compuestos de las formulas | y II. En el Documento WO 03/086075 se da una lista detallada de plasti-
cos y elastémeros, asi como los procedimientos de preparacion para los articulos conformados.

Las composiciones a usar de acuerdo con esta invencion pueden contener igualmente otros ingredientes activos,
por ejemplo otros pesticidas, insecticidas, herbicidas, fungicidas, otros pesticidas, o bactericidas, fertilizantes tales
como nitrato amonico, urea, potasa, y superfosfato, fitotoxicantes y reguladores del crecimiento de las plantas, pro-
tectores y nematicidas. Estos ingredientes adicionales pueden usarse secuencialmente o en combinacion con las
composiciones anteriormente descritas, y en casos apropiados, agregados también (nicamente inmediatamente
antes de su uso (mezcla en tanque). Por ejemplo, la planta(s) puede pulverizarse con una composicién de esta in-
vencion tanto antes como después de haber sido tratada con otros ingredientes activos.

Estos agentes pueden mezclarse con los agentes usados de acuerdo con la invencion en una relacién en peso de
1:10 a 10:1. El mezclado de los compuestos de las formulas | o Il o de las composiciones que los comprenden en la
foma de uso como pesticidas con otros pesticidas frecuentemente da como resultado un espectro de accion pestici-
da mas amplio.
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La lista M siguiente de pesticidas conjuntamente con los cuales pueden usarse los compuestos de las férmuklas | o
Il de la invencién y con los cuales podrian producirse efectos sinérgicos potenciales, esta destinada a ilustrar las
combinaciones posibles, pero no impone ninguna limitacion:
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M.1. Organo(tio)fosfatos: acephate, azamethiphos, azinphos-ethyl, azinphosmethil, chlorethoxyfos, chlor-
fenvinphos, chlorpyrifos, chlorpyrifosmethyl, coumaphos, cyanophos, demeton-S-methyl, diazinon, dichlor-
vos/DDVP, dicrotophos, dimethoate, dimethylvinphos, disulfoton, EPN, ethion, ethoprophos, famphur, fena-
miphos, fenitrothion, fenthion, flupyrazophos, fosthiazate, heptenophos, isoxathion, malathion, mecarbam,
methamidophos, methidathion, mevinphos, monocrotophos, naled, omrthoate, oxydemeton-methyl, parat-
hion, parathion-methyl, phenthoate, phorate, phosalone, phosmet, phosphamidon, phoxim, pirimiphos-
methyl, profenofos, propetamphos, prothiofos, pyraclofos, pyridaphenthion, quinalphos, sulfotep, tebupirim-
fos, temephos, terbufos, tetrachlorvinphos, thiometon, triazophos, trichlorfon, vamidothion;

M.2. Carbamatos: aldicarb, alanycarb, bendiocarb, benfuracarb, butocarboxim, butoxycarboxim, carbaryl,
carbofuran, carbosulfan, ethiofencarb, fenobucarb, formetanate, furathiocarb, isoprocarb, methiocarb, met-
homyl, metolcarb, oxamyl, pirimicarb, propoxur, thiodicarb, thiofanox, trimethacarb, XMC, xylilcarb, triazama-
te;

M.3. Piretroides: acrinathrin, allethrin, d-cis-trans allethrin, d-trans allethrin, bifentrhin, bioallethrin, bioalleth-
rin S-cyclopentenyl, bioresmethrin, cycloprothrin, cyfluthrin, betacyfluthrin, cyhalothrin, lambda-cyhalothrin,
gamma-cyhalothrin, cypermethrin, alphacypermethrin, beta-cypermethrin, theta-cypermethrin, zeta-
cypermethrin, cyphenothrin, deltamethrin, empenthrin, esfenvalerate, etofenprox, fenpropathrin, fenvalerate,
flucythrinate, flumethrin, tau-fluvalinate, halfenprox, imiprothrin, metofluthin, permethrin, phenothrin, pralleth-
rin, profluthrin, pyrethrin (pyrethrum), resmethrin, RU 15525, silafluofen, tefluthrin, tetramethrin, tralomethrin,
transfluthrin, ZXI 8901;

M.4. Imitadores de hormonas juveniles: hydropene, kinoprene, methoprene, fenoxycarb, pyryproxyfen:

M.5. Compuestos agonistas/antagonistas del receptor nicotinico: acetamiprid, bensultap, cartap hydrochlo-
ride, clothianidin, dinotefuran, imidacloprid, thiamethoxam, nitenpyram, nicotina, spinosad (agonista alostéri-
co), spinetoram (agonista alostérico), thiacloprid, thiocyclam, thiosultp-sodium y AKD 1022;

M.6. Compuestos antagonistas del canal cloruro cerrado GABA: chlordane, endosulfan, gamma-HCH (lin-
dane); acetoprole, ethioprole, pyrafluprole, pyriprole, vaniliprole, el compuesto fenilpirazol de formula M6.1

g s
CF;~S NH,
/R
N
H,N N (Ms-1)
Cl Cl
CF,

’
M.7. Activadores del canal cloruro: abamectin, emamectin benzoate, milbeme ctin, lepimectin;

M.8. compuestos METI i: fenazaquin, fenpyroximate, pyrimidifen, pyridaben, tebufenpyrad, tolfenpyrad, flu-
fenerim, rotenone;

M.9. Compuestos METI Il y Ill: acequinocyl, fluacyprim, hydramethylnon;
M.10. Desacopladores de fosforilacion oxidativa: chlorfenapyr, DNOC;

M.11. Inhibidores de fosforilacién oxidativa: azocyclotin, cyhexatin, diafenthiuron, fenbutatin oxide, propargi-
te, tetradifon;

M.12. Interruptores de la muda: cyromazine, chromafenozide, halofenozide, methoxyfenozide, tebufenozide;
M.13. Sinergistas: butoxido de piperonilo, tribufos;

M.14. Compuestos bloqueadores del canal de sodio: indoxacarb, metaflomizone;

M.15. Fumigantes: bromuro de metilo, sulfuril fluoruro de cloropicrina;
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M.16. Bloqueadores de alimentacion selectiva: crylotie, pymetrozine, flonicamid;
M.17. Inhibidores del crecimiento de acaros:clofentezine, hexithiazox, etoxazole;

M.18. Inhibidores de la sintesis de quitina: buprofezin, bistrifluron, chlorfluazuron, diflubenzuron, flucycloxu-
ron, flufenoxuron, hexaflumuron, lufenuron, novaluron, noviflumuron, teflubenzuron, triflumuron;

M.19. Inhibidores de la sintesis de lipidos: spirodiclofen, spiromesifen, spirotetramat;
M.20. Agonistas octapaminérgicos: amitraz;

M.21. Moduladores del receptor rianodina: flubendiamide: (R)-, (S)-3-cloro-N1-{2-metil-4-[1,2,2,2-tetrafluor-
1-(trifluormetil)etil]fenil}-N2-(1-metil-2-metilsulfoniletil)ftalamida (M21.1);

M.22. Varios: fosfuro de aluminio, amidoflumet, benclothiaz, benzoximate, bifenazate, bérax, bromopropila-
to, cianuro, cyenopyrafen, cyflumetofen, chinometionate, dicofol, fluoroacetato, fosfina, piridalilo, pyrifluqui-
nazon, azufre, compuestos de azufre organicos, tartaro emético, sulfoxaflor, 4-but-2-iniloxi-6-(3,5-dimetil-
piperidin-1-il)-2-fluoropirimidina, (M22.1) 3-benzoilamino N-[2,6-dimetil-4-(1,2,2,2tetrafluoro-1-trifluorometil-
etil)-fenil]-2-fluoro-benzamina, (M.22.2), 4-[5-(3,5-dicloro-fenil)-5-trifluorometil-4,5-dihidro-isoxazol-3-il]-2-
metil-N-piridin-2-ilmetil-benzamida (M22.3), 4-[5-(3,5-dicloro-fenil)-5-trifluorometil-4,5-dihidro-isoxazol-3-il]-2-
metil-N-(2,2,2-trifluoroetil)-benzamida (M22.4), 4-[5-(3,5-dicloro-fenil)-5-trifluorometil-4,5-dihidro-isoxazol-3-
il]-2-metil-N-tiazol-2-ilmetil-benzamida (M22.5), 4-[5-(3,5-dicloro-fenil)-5-trifluorometil-4,5-dihidro-isoxazol-3-
il]-2-metil-N-(tetrahidrofuran-2-ilmetil)-benzamida  (M22.6), 4-{[(6-bromopirid-3-il)metil](2-fluoroetil)amino}-
furan-2(5H)-on (M.22.7), 4-{[(6-bromopirid-3-il)metil](2,2-difluoroetil)amino}furan-2(5H)-on (M.22.8), 4-{[(2-
cloro-1,3-tiazolo-5-il)metil](2-fluoroetil)amino}furan-2(5H)-on (M.22.9), 4-{[(6-cloropirid-3-il)metil](2-fluoroetil)-
amino}furan-2(5H)-on (M.22.10), 4-{[(6-cloropirid-3-il)metil](2,2-difluoroetil)amino}furan-2(5H)-on (M.22.11),
4-{[(6-cloro-5-fluoropirid-3-il)metil}(metil)amino}furan-2(5H)-on  (M.22.12), 4-{[(5,6-dicloropirid-3-il)metil](2-
fluoroetilyamino}furan-2(5H)-on (M.22.13), 4-{[(6-cloro-5-fluoropirid-3-il)metil](ciclopropil)amino}furan-2(5H)-
on (M.22.14), 4-{[(6-cloropirid-3-il)metil](ciclopropil)amino}furan-2(5H)-on (M.22.15), 4-{[(6-cloropirid-3-il)-
metil](metil)amino}furan-2(5H)-on (M.22.16), éster 1,1’-[(3S,4R,4aR,6S,6aS,12R,12aS,12bs)-4-[[(2-ciclopro-
pilacetil)oxi]metil]-1,3,4,4a,5,6,6a,12,12a,12b-decahidro-12-hidroxi-4,6a,12b-trimetil-11-0x0-9-(3-piridinil)-
2H,1H-nafto[2.1-b]bipirano[3.4-e]piran-3,6-dillo del acido ciclopropanoacético(M.22.17), 8-(2-ciclopropil-
metoxi-4-metil-fenoxi)-3-(6-metil-piridacin-3-il)-3-azabiciclo[3.2.1]octano (M.22.18);

M.23. N-R’-2,2-dihalo-1-R”-ciclopropanocarboxamida-2-(2,6-dicloro-a,a,a-trifluoro-p-tolil)hidrazona o N-R’-
2,2-di(R”’)propionamida-2-(2,6-dicloro-a,a,a-trifluoro-p-tolil)hidrazona, en la que R’ es metilo o etilo, halo es
cloro o bromo, R” es hidrégeno o metilo y R” es metilo o etilo;

M.24. Antranilamidas: clorantraniliprol, ciantraniliprol, [4-ciano-2-(1-ciclopropil-etilcarbamoil)-6-metil-fenil]-
amida del &cido 5-bromo-2-(3-cloro-piridin-2-il)-2H-pirazolo-3-carboxilico (M.24.1), [2-cloro-4-ciano-6-(1-
ciclopropil-etilcarbamoil)-6-metil-fenillamida del acido 5-bromo-2-(3-cloro-piridin-2-il)-2H-pirazolo-3-car-
boxilico (M.24.2), [2-bromo-4-ciano-6-(1-ciclopropil-etilcarbamoil)-6-metil-feniljamida del acido 5-bromo-2-(3-
cloro-piridin-2-il)-2H-pirazolo-3-carboxilico (M.24.3), [2-bromo-4-cloro-6-(1-ciclopropil-etilcarbamoil)-6-metil-
fenillamida del &cido 5-bromo-2-(3-cloro-piridin-2-il)-2H-pirazolo-3-carboxilico (M.24.4), [2,4-dicloro-6-(1-
ciclopropil-etilcarbamoil)-6-metil-fenillamida del acido 5-bromo-2-(3-cloro-piridin-2-il)-2H-pirazolo-3-car-
boxilico (M.24.5), [4-cloro-2-(1-ciclopropil-etilcarbamoil)-6-metil-fenillamida del acido 5-bromo-2-(3-cloro-
piridin-2-il)-2H-pirazolo-3-carboxilico (M.24.6);

M.25. Compuestos malononitrilo: CF,HCF,CF,CF,CH,C(CN).CH,CH,CF3, (2-(2,2,3,3,4,4,5,5,-octafluoro-
pentil)-2-(3,3,3-trifluoropropil)malononitrilo), CF3(CH2).C(CN).CH>(CF2)sCFH, (2-(2,2,3,3,4,4,5,5,6,6,7,7-
dodecafluoroheptil)-2-(3,3,3-trifluoropropil)malononitrilo),  CF3(CH.)2C(CN)2(CH2).C(CF2)sF,  (2-(3,4,4,4-
tetrafluoro-3-trifluorometil-butil)-2-(3,3,3-trifluoropropil)malononitrilo), CF2H(CF2)3CH2C(CN)2CH,(CF)-
FsCFH  (2,2-bis-(2,2,3,3,4,4,5,5,-octafluoropentil)malononitrilo),  CF3(CH2)2C(CN)2CH2(CF,)3,CFs  (2-
(2,2,3,3,4,4,5,5-nonafluoropentil)-2-(3,3,3-trifluoropropil)malononitrilo), CF3(CF2)2CH>C(CN),CHx(CF2)sCFH
(2-(2,2,3,3,4,4-heptafluorobutil)-2-(2,2,3,3,4,4,5,5-octafluoropropil)malononitrilo), CF3CF2CH2C(CN)2CH»-
(CF2)3CFH (2-(2,2,3,3,4,4,5,5-octafluoropentil)-2-(2,2,3,3,3-pentafluoropropil)malononitrilo), CF,HCF,CF»-
CF2CH2C(CN)2CH>CH,CF,CF3 (2-(2,2,3,3,4,4,5,5-octafluoropentil)-2-(3,3,4,4,4-pentafluorobutil)malono-
dinitrilo), CF3(CH3)2C(CN).CH>(CF2)sCFH (2-(2,2,3,3,4,4,5,5-octafluoropentil)-2-(3,3,3-trifluorobutil)malono-
nitrilo);

M.26. Interruptores microbianos: Bacillus thuringiensis sbsp. Israelensi, Bacillus sphearicus, Bacillus
thuringiensis sbsp. Aizawai, Bacillus thuringiensis sbsp. Kurstaki, Bacillus thuringiensis sbsp. Tenebrionis

Los compuestos comercialmente disponibles del grupo M pueden encontrarse en The Pesticide Manual, 14th Edi-
tion, British Crop Protection Council (2006), entre otras publicaciones.

Las tioamidas de férmula M.6.1 y su preparacion han sido descritas en el Documento WO 98/28279. La Lepimectina
se la conoce del Agro Project, PJB Publications Ltd., (Noviembre 2004). El Benclothiaz y su preparacién ha sido
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descrito en el Documento EP-A1 454621. El Methidathion y Paraoxon y su preparcion ha sido descrita en el Farm
Chemical Handbook, vol. 88, Meister Publishing Company, (2001). El Acetoprol y su preparacién ha sido descrito en
el Documento WO 98/28277. El Metaflumizone y su preparacion ha sido descrito en el Documento EP-A1 462 456.
El Flupyrazofos ha sido descrito en Pesticide Science, vol. 54, pag. 237-243, (1988) y en la Patente de EE.UU. 4 822
779. El Pyrafluprole y su preparacién ha sido descrito en el Documento JP 2002193709 y en el Documento WO
01/00614. El Pyriprole y su preparacion ha sido descrito en el Documento WO 98/45274 y la Patente de EE.UU. 6
335 357. El Amidoflumet y su preparacion ha sido descrito en la Patente de EE.UU. 6 221 890 y JP 21010907. El
Flufenerim y su preparacion ha sido descrito en los Documentos WO 03/007717 y WO 03/007718.El AKD 1022 y su
preparacion ha sido descrito en la Patente de EE.UU. 6 300 348.EIl Chloranthraniliprole ha sido descrito en los Do-
cumentos WO 01/70671, WO 03/015519 y WO 05/118552. El Cyantraniliprole ha sido descrito en los Documentos
WO 01/70671, WO 04/067528 y WO 05/118552. Las antranilamidas M.24.1 a M.24.8 han sido descritas en los Do-
cumentos WO 2008/72743 y WO 2008/72783. La ftalamida M.21.1 se la conoce del Documento WO 2007/101540.
El Cyflumetofen y su preparacion ha sido descrito en el Documento WO 04/080180. El compuesto aminoquinazoli-
nona Pyrifluquinazon ha sido descrito en el Documento EP-A 109 7932. La sulfoximina Sulfoxaflor ha sido descrita
en los Documentos WO 2006/060029 y WO 2007/149134. EI compuesto alquiniléter M.22.1 se describe, por ejem-
plo, en el Documento JP 2006131529. Los compuestos de azufre organicos han sido descritos en el Documento WO
2007060839. El compuesto carboxamida M.22.2 se conoce del Documento WO 2007/83394. Los compuestos oxa-
zolino M.22.3 a M.22.6 han sido descritos en el Documento WO 2007/074789. Los compuestos furanona M.22.7 a
M.22.16 han sido descritos, por ejemplo, en el Documento WO 2007/115644. El derivado piripropeno M.22.17 ha
sido descrito en los Documentos W02008/66153 y WO 2008/108491. El compueswto piridacina M.22.18 ha sido
descrito en el Documento JP 2008/115155. Los compuestos malononitrilos han sido descritos en los Documentos
WO 02/089579, WO 02/090320, WO 02/090321, WO 04/006677, WO 05/068423, WO 05/068432 y WO 05/063694.

Las parejas de mezclas fungicidas son, en particular, las seleccionadas entre el grupo que coniste en acilalaninas
tales como benalaxyl, metalaxyl, ofurace, oxadixyl, derivados de amina tales como aldimorph, dodine, dodemorph,
fenpropimorph, fenpropimorph, fenpropidin, guazatine, iminoctadine, spiroxamin, tridemorph, anilinopirimidinas tales
como pyrimethanil, mepanipyrim, o cyrodinil, antibidticos tales como cycloheximid, griseofulvin, kasugamycin, nata-
mycin, polyoxin o estreptomicina, azoles tales como bitertanol, bromoconazole, cyproconazole, difenoconazole,
diniconazole, epoxiconazole, fenbuconazole, fluquiconazole, flusilazole, hexaconazole, imazalil, metconazole, my-
clobutanil, penconazole, propioconazole, prochloraz, prothioconazole, tebuconazole, triadimefon, triadimenol, triflu-
mizol, triticonazol, flutiafol, dicarboximidas tales como iprodion, myclozolin, procymidon, vinclozolin, ditiocarbamatos
tales como ferbam, nabam, maneb, mancozeb, metam, metiram, propineb, polycarbamate, thiram, ziram, zineb,
compuestos heterociclicos tales como anilazine, benomyl, boscalid, carbendazim, carboxin, oxycarboxin, cyazoma-
mid, dazomet, dithianon, famoxadon, fenamidon, fenarimol, fuberidazole, flutolanil, furametpyr, isoprothiolane, me-
pronil, nuarimol, probenazole, proquinazid, pyrifenox, pyroquilon, quinoxifen, silthiofam, thiabendazole, thifluzamid,
thiophanate-methyl, tiadinil, tricyclazole, triforine, fungicidas de cobre tales como mezcla de Burdeos, acetato de
cobre, oxicloruro de cobre, sulfato de cobre béasico, derivados de nitrofenilo tales como binapacryl,dinocap, dinobu-
ton, nitroftalisopropilo, fenilpirroles tales como fenpiclonil o fludioxonil, azufre, otros fungicidas tales como acibenzo-
lar-S-methyl, benthiavalicarb, carpropamid, chlorothalonil, cyflufenamid, cymoxanil, diclomezin, diclocymet, diet-
hofencarb, edifenphos, ethaboxam, fenhexamid, fentin-acetate, fenoxanil, ferimzone, fluazinam, fesetyl, fosetyl-
aluminum, iprovalicarb, hexaclorobenceno, metrafenon, pencycuron, propamocarb, ftalida, tolclofos-methyl, quinto-
zene, zoxamid, estrobilurinas tales como azostrobin, dimoxystrobin, enestroburin, floxastrobin, kresoximmethyl, me-
tominostrobin, orysastrobin, picoxystrobin, pyraclostrobin, pyrebencrab o trifloxystrobin, derivados de &cidos sulfeni-
co tales como captafol, captan, dichlofluanid, folpet, tolyfluanid, cinnemamidas y analogos tales como dimethomorph,
flumetover oflumorph.

La plaga de invertebrados, es decir, artropodos y nematodos, la planta, suelo o agua en el cual esta creciendo la
planta, puede estar en contacto con el compuesto(s) de las férmulas | o Il 0 composicién(es) que les contienen me-
diante cualquier procedimiento de aplicacion conocido en la técnica. Como tal, “contacto” incluye tanto contacto
directo (aplicacion de los compuestos/composiciones directamente sobre la plaga de invertebrados o planta, tipica-
mente al follaje, tallo, o raices de la planta) como contacto indirecto (aplicacion de los compuestos/composiciones al
locus de la plaga de invertebrados o planta).

Ademas, las plagas de invertebrados pueden controlarse poniendo en contacto la plaga diana, su suministro alimen-
tico, habitat, terreno de reproduccion o su locus, con una cantidad eficaz pesticidamente de compuestos de las
férmulas | o Il. Como tal, la aplicacién puede llevarse a cabo antes o después de la infeccién del locus, de cultivos en
crecimiento, o de cultivos recolectados por la plaga.

“Locus” en general, significa un habitat, terreno de reproduccion, plantas cultivadas, material de propagacion de
plantas (tal como semillas), suelo, &reas, material o medioambiente, en el cual una plaga o parasito esta creciendo o
puede crecer.

En general “cantidad eficaz pesticidamente” significa la cantidad de ingrediente activo necesario para lograr un efec-
to observable sobre el crecimiento, incluyendo los efectos de necrosis, muerte, retardo, prevencion, o eliminacion,
destruccion, o de cualquier otra forma que disminuya la incidencia y actividad del organismo diana. La cantidad efi-
caz pesticidamente puede variar por los diversos compuestos/composiciones usados en la invencién. Una cantidad
eficaz pesticidamente de las composiciones variara igualmente de acuerdo con las condiciones prevalentes tales
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como el efecto y duracion del pesticida deseado, tiempo metereoldgico, especies diana, locus, modo de aplicacion y
similares.

Los compuestos de las férmulas | o 1l y las composiciones de comprenden dichos compuestos, pueden usarse para
la proteccion de materiales de madera tales como arboles, cercos de madera, travesarios, etc., y construcciones
tales como casas, dependencias accesorias, fabricas, pero también para materiales de construccion, muebles, cue-
ros, fibras, articulos de vinilo, hilos y cables eléctricos, etc., de hormigas y/o termitas, y para el control de hormigas y
termitas del dafio a los cultivos o los seres humanos (por ejemplo, cuando las plagas invaden las viviendas e instala-
ciones publicas). Los compuestos se aplican no solamente a la superficie del suelo circundante o dentro del subsue-
lo con el fin de proteger los materiales de madera, sino que ademas pueden aplicarse a articulos de madera de
construccién tales como superficies del cemento del subsuelo, retretes, vigas, contrachapados, muebles, etc., articu-
los de madera, tales como aglomerados, tableros, etc., y articulos de vinilo tales como hilos eléctricos recubiertos,
laminas de vinilo, material aislante eléctrico tales como espumas de estireno, etc. En el caso de aplicacién contra
hormigas dafiinas para los cultivos o seres humanos, el controlador de hormigas de la presente invencion se aplica a
los cultivos o al suelo circundante, o se aplica directamente al hormiguero o similar.

Los compuestos de las férmulas | o Il pueden igualmente aplicarse de manera preventiva a lugares en los cuales es
de esperar la incidencia de las plagas.

Los compuestos de las formulas i o Il pueden igualmente usarse para proteger a las plantas en crecimiento del ata-
gue o infestacion por plagas mediante el contacto de la planta con una cantidad eficaz pesticidamente de compues-
tos de las formulas | o Il. Como tal, “contacto” incluye tanto el contacto directo (aplicacion de los compues-
tos/composiciones directamente sobre la plaga y/o la planta, tipicamente al follaje, tallo, o raices de la planta) como
el contacto indirecto (aplicaciéon de los compuestos/composiciones al locus de la plaga y/o planta).

En el caso del tratamiento del suelo o de aplicacion al Iug;ar en que habitan las plagas u hormigueros, la cantidad de
ingrediente activo varia desde 0,0001 a 500 g por 100 m*, preferiblemente desde 0,001 hasta 20 g por 100 m?.

Las proporciones de aplicaciéon usuales en la proteccion de materiales son, por ejemplo, desde 0,01 g hasta 1000 g
de compuesto activo por m? de material tratado, de manera deseable desde 0,1 g hasta 50 g por m.

Las composiciones insecticidas para uso en la impregnacion de materiales tipicamente contienen desde 0,001 hasta
95% en peso, preferiblemente desde 0,1 hasta 45% en peso, y més preferiblemente desde 1 hasta 25% en peso, de
al menos un repelente y/o insecticida.

Para uso en composiciones para cebo, el contenido tipico de ingrediente activo es desde 0,001% en peso hasta
15% en peso, de manera deseable desde 0,001% en peso hasta 5% en peso de compuesto activo.

Para uso en composiciones para pulverizacion, el contenido tipico de ingrediente activo es desde 0,001 hasta 80%
en peso, preferiblemente desde 0,01 hasta 50% en peso y los més preferiblemente desde 0,01 hasta 15% en peso.

Para uso en el tratamiento de plantas de cultivo, la proporcién de aplicacién de los ingredientes activos de esta in-
vencion puede estar dentro del intervalo de 0,1 g hasta 4000 g por hectarea, de manera deseable desde 25 g hasta
600 g por hectarea, mas deseablemente desde 50 g hasta 500 g por hectéarea.

En el tratamiento de semillas, las proporciones de aplicacién de los ingredientes activos son generalmente desde 0,1
g hasta 10 kg por 100 kg de semillas, preferiblemente desde 1 g hasta 5 kg por 100 kg de semillas, en particular
desde 1 g hasta 200 g por 100 kg de semillas.

La presente invencion se ilustra a continuacién con mayor detalle mediante los ejemplos siguientes.
I.Ejemplos de preparacién

Los procedimientos descritos en los Ejemplos de preparacion siguientes se usaron para preparar compuestos adi-
cionales de las formulas | y Il mediante la apropiada modificacion del material de partida. Los compuestos resultan-
tes, conjuntamente con los datos fisicos, se listan en la Tabla C mas adelante.

Los productos se caracterizaron mediante HPLC (Cromatografia Liquida de Alta Eficacia).

Espectrometria de masa. La HPLC se llevo a cabo usando una columna RP-18 analitica (Chromolith Speed ROD de
Merck KgaA, Alemania), operada a 40°C. El acetonitrilo con 0,1% en volumen de una mezcla de acido trifluoroacéti-
co/aguay 0,1% en volumen de &cido trifluoroacético sirvié como fase mévil; velocidad de flujo: 1,8 ml/min y volumen
de inyeccion: 2 pl.

Ejemplo 1: Piridacin-4-ilamida del acido 3-ciclopropil-isoxazol-4-carboxilico (Ejemplo 4 en la Tabla C)

Acido 3-ciclopropil-isoxazol-4-carboxilico
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Se agregaron lentamente 5,6 g (31 mmol) de éster etilico del acido 3-ciclopropil-isoxazol-4-carboxilico a una solucion
de 6,1 g (93 mmol, 85% de pureza) de hidroxido potasico en etanol/agua (1:3, 100 ml) a 0°C. La mezcla de reaccién
se agitd a temperatura ambiente durante 16 horas, se diluyd con agua, se acidificé (pH = 2) con HCI acuoso al 20%
y se extrajo con diclorometano. Las capas organicas combinadas se secaron sobre sulfato sédico, se filtraron y el
disolvente se elimind, proporcionando 4,7 g (94%, 95% de pureza) del compuesto del epigrafe, el cual no necesité
purificacién adicional.

Piridacin-4-ilamida del &cido 3-ciclopropil-isoxazol-4-carboxilico

Se suspendieron 400 mg (2,6 mmol) de acido 3-ciclopropil-isoxazol-4-carboxilico en 10 ml de tolueno y a la mezcla
se agreg6 una gota de dimetilformamida. Se agregaron 0,24 ml de cloruro de tionilo (3,3 mmol) a temperatura am-
biente y la mezcla de reaccion se agité a 65°C durante dos horas. Después de la eliminacién del disolvente, se
agrego6 tolueno y se repitid la evaporacion. A continuacion, el residuo obtenido se disolvié en 5 ml de diclorometano y
la solucién se agreg6 gota a gota a una solucién que contenia 248 mg de piridazin-4-ilamina (2,6 mmol) y 0,45 ml de
trietilamina (3,3 mmol) en 5 ml de diclorometano. La mezcla se agitd a temperatura ambiente durante 16 horas y el
disolvente se elimind bajo vacio. El aceite de color pardo obtenido se purific6 mediante cromatografia de columna
ultrarripida (silice, gradiente de elucion ciclohexano — acetato de etilo — metanol) y el disolvente se elimind bajo
vacio. El residuo se disolvio en diclorometano, se lavo con agua, se seco sobre sulfato sédico, se filtrd y el disolven-
se te elimino, proporcionando 230 mg (29%, 95% de pureza) del compuesto del epigrafe.

Ejemplo 2: Metil-piridacin-4-ilamida del acido 3-ciclopropil-isoxazol-4-carboxilico (Ejemplo 5 en la Tabla C)

Se suspendieron 400 mg (2,6 mmol) de acido 3-ciclopropil-isoxazol-4-carboxilico en 10 ml de tolueno y a la mezcla
se agreg6 una gota de dimetilformamida. Se agregaron 0,24 ml de cloruro de tionilo (3,3 mmol) a temperatura am-
biente y la mezcla de reaccion se agité a 65°C durante dos horas. Después de la eliminacién del disolvente, se
agrego tolueno y se repitio la evaporacion. A continuacion, el residuo obtenido se disolvié en 5 ml de diclorometano y
la solucién se agreg6 gota a gota a una solucién que contenia 285 mg de metil-piridazin-4-ilamina (2,6 mmol) y 0,45
ml de trietilamina (3,3 mmol) en 5 ml de diclorometano. La mezcla se agit6 a temperatura ambiente durante 16 horas
y el disolvente se eliminé bajo vacio. El aceite de color pardo obtenido se purific6 mediante cromatografia de colum-
na ultrarrdpida (silice, gradiente de elucién ciclohexano — acetato de etilo — metanol), proporcionando 400 mg
(60%, 95% de pureza) del compuesto del epigrafe.

Ejemplo 3: 3-terc-butilamida 4-piridacin-4-ilamida del acido isoxazol-3,4-dicarboxilico (Ejemplo 6 en la Tabla C)

Se suspendieron 600 mg (2,8 mmol) de acido 3-terc-butilcarbamoil-isoxazol-4-carboxilico en 20 ml de tolueno y a la
mezcla se agregaron dos gotas de dimetilformamida. Se agregaron 0,26 ml de cloruro de tionilo (3,5 mmol) a tempe-
ratura ambiente y la mezcla de reaccion se agité a 65°C durante dos horas. Después de la eliminacion del disolven-
te, se agrego tolueno y se repitid la evaporacion. A continuacion, el residuo obtenido se disolvié en 10 ml de dicloro-
metano y la solucion se agregd gota a gota a una solucién que contenia 247 mg de piridazin-4-ilamina (2,6 mmol) y
0,43 ml de trietilamina (3,1 mmol) en 40 ml de diclorometano. La mezcla se agit6 a temperatura ambiente durante 16
horas y el disolvente se elimind bajo vacio. El residuo obtenido se purific6 mediante cromatografia de columna ul-
trarrapida (silice, gradiente de elucién ciclohexano — acetato de etilo — metanol), proporcionando 275 mg (32%,
95% de pureza) del compuesto del epigrafe.

Ejemplo 4: 3-terc-butilamida 4-(metil-piridacin-4-ilamida) del &cido isoxazol-3,4-dicarboxilico (Ejemplo 3 en la Tabla
C)

Se suspendieron 600 mg (2,8 mmol) de acido 3-terc-butilcarbamoil-isoxazol-4-carboxilico en 20 ml de tolueno y a la
mezcla se agregaron dos gotas de dimetilformamida. Se agregaron 0,26 ml de cloruro de tionilo (3,5 mmol) a tempe-
ratura ambiente y la mezcla de reaccion se agité a 65°C durante dos horas. Después de la eliminacion del disolven-
te, se agrego tolueno y se repitid la evaporacion. A continuacion, el residuo obtenido se disolvié en 10 ml de dicloro-
metano y la solucién se agregd gota a gota a una solucion que contenia 247 mg de metil-piridazin-4-ilamina (2,3
mmol) y 0,43 ml de trietilamina (3,1 mmol) en 40 ml de diclorometano. La mezcla se agitdé a temperatura ambiente
durante 16 horas y el disolvente se elimind bajo vacio. El residuo obtenido se purific6 mediante cromatografia de
columna ultrarrdpida (silice, gradiente de elucion ciclohexano — acetato de etilo — metanol), proporcionando 180
mg (20%, 95% de pureza) del compuesto del epigrafe.

Ejemplo 5: Piridacin-4-ilamida del acido 3,5-dimetil-isoxazol-4-carboxilico (Ejemplo 2 en la Tabla C)

Se suspendieron 600 mg (4,3 mmol) de acido 3,5-dimetil-isoxazol-4-carboxilico en 5 ml de tolueno y a la mezcla se
agregaron dos gotas de dimetilformamida. Se agregaron 0,39 ml de cloruro de tionilo (5,3 mmol) a temperatura am-
biente y la mezcla de reaccién se agitd a 65°C durante tres horas. Después de la eliminacién del disolvente, se
agrego tolueno y se repitio la evaporacion. A continuacion, el residuo obtenido se disolvié en 5 ml de diclorometano y
la solucién se agreg6 gota a gota a una solucion que contenia 367 mg de piridazin-4-ilamina (3,8 mmol) y 1,6 g (5,2
mmol) de diisopropil etil amina unida a polimero (resina PL-DIPAM, Polymer Laboratories) en 16 ml de diclorometa-
no. La mezcla se agité a temperatura ambiente durante 16 horas. A continuacion, el polimero se eliminé mediante
filtracion y se lavé con metanol. La solucion obtenida después del lavado contenia 600 mg (58%, 90% de pureza) del
compuesto del epigrafe, el cual no necesito purificacion adicional.
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Los compuestos de la férmula | y las sales o los N-6xidos de los mismos, en los que R', R"y W son CH, Ves Ny x*

es O, se denominan en la presente invencioén en adelante como compuestos I'.Aa.
)J\N N (I'Aa)

Los compuestos de la férmula I'.Aa preparados de acuerdo con el procedimiento anteriormente mencionado, conjun-
tamente con sus datos fisicoquimicos, estan recogidos en la Tabla C a continuacion. R* y A en cada caso tienen los
significados dados en la linea correspondiente de la Tabla C.

Tabla C. Compuestos de formula I'.Aa preparados de acuerdo con el procedimiento anteriormente mencionado

Ejemplo R A Datos fisicoquimicos: t.r. [min]
1 H 3-metilisoxazol-4-ilo 1,331
2 H 3,5-dimetilisoxazol-4-ilo 1,339
3 metilo | 3-(N-terc-butilcarbamoil)isoxazol-4-ilo 1,792
4 H 3-ciclopropilisoxazol-4-ilo 1,712
5 metilo 3-ciclopropilisoxazol-4-ilo 1,613
6 H 3-(N-terc-butilcarbamoil)isoxazol-4-ilo 2,097
7 metilo 3-metilisoxazol-4-ilo 1,212
8 H 3-metil-5-fenilisoxazol-4-ilo 2,166
9 metilo 3-metil-5-fenilisoxazol-4-ilo 2,182
10 H 3-(4-fluorofenil)-5-metilisoxazol-4-ilo 2,361
11 metilo | 3-(4-fluorofenil)-5-metilisoxazol-4-ilo 2,201
12 H 3-etilisoxazol-4-ilo 1,647
13 metilo 3-etilisoxazol-4-ilo 1,559
14 H 3-trifluorometilisoxazol-4-ilo 1,776
15 Me 3-trifluorometilisoxazol-4-ilo 1,816
16 H 3-trifluorometilisotiazol-4-ilo 1,930
17 H 5-etilisotiazol-4-ilo 1,869
18 Me 5-etilisotiazol-4-ilo 1,744
19 H 5-metilisotiazol-4-ilo 1,494
20 Me 5-metilisotiazol-4-ilo 1,396
21 H 3-metilisotiazol-4-ilo 1,458
22 H 3-etilisotiazol-4-ilo 1,762
23 Me 3-etilisotiazol-4-ilo 1,676
24 Me 3-trifluorometilisotiazol-4-ilo 1,837
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25 Me 3-metilisotiazol-4-ilo 1,354

t.r. = tiempo de retencién de HPLC

II.Evaluacion de la actividad pesticida
I1.1 Actividad contra Afido del algodon (Aphis gossypti, fases de vida mezcladas)

Los com@;)uestos activos se formularon en ciclohexanona como una soluciéon de 10.000 ppm suministrada en tubos
ABgene™ de 1,3 ml. Estos tubos se insertaron dentro un pulverizador electrostatico automatico equipado con una
boquilla de atomizacién y se sirvieron en soluciones madre para las cuales se habian hecho diluciones inferiores en
acetona al 50%:agua al 50% (v/v). En la solucién se incluy6 un tensioactivo no iénico (Kinetic®) a un volumen del
0,01% (v/v).

Las plantas de algodon en la fase cotiledon se infestaron con afidos antes del tratamiento colocando una hoja alta-
mente infestada procedente de la colonia de &fidos principal sobre la parte superior de cada cotiledén. Se dej6é que
los é&fidos se transfirieran durante una noche a fin de lograr una infestacién de 80-100 afidos por planta y la hoja
huésped se retird. A continuacion, las plantas infestadas se pulverizaron mediante un pulverizador de plantas elec-
trostatico automatizado equipado con una boquilla de pulverizacion por atomizacién. Las plantas se secaron en la
campana extractora del pulverizador, se retiraron del pulverizador y, a continuaciéon, se mantuvieron en una camara
de crecimiento bajo luz fluorescente en un fotoperiodo de 24 horas a 25°C y 20-40% de humedad relativa. Después
de 5 dias, se determind la mortalidad de &fidos sobre las plantas tratadas, con relacion a la mortalidad de las plantas
de control no tratadas.

En este ensayo, los compuestos 1, 4, 5, 7, 8, 10, 12, 13, 14, 15, 17, 19, 20, 21, 22, 24 y 25 respectivamente, a 300
ppm, mostraron una mortalidad de al menos el 75% en comparacion con los controles no tratados.

11.2 Actividad contra el Afido del melocotonero (Myzus persicae, fases de vida mezcladas)

Los comé)uestos activos se formularon en ciclohexanona como una solucion de 10.000 ppm suministrada en tubos
ABgene™ de 1,3 ml. Estos tubos se insertaron dentro un pulverizador electrostatico automatizado equipado con una
boquilla de atomizacion y se sirvieron en soluciones madre para las cuales se habian hecho diluciones inferiores en
acetona al 50%:agua al 50% (v/v). En la solucién se incluyé un tensioactivo no iénico (Kinetic®) a un volumen del
0,01% (v/v).

Las plantas de pimiento en la fase de primera hoja real, se infestaron antes del tratamiento colocando hojas altamen-
te infestadas procedentes de la colonia principal sobre la parte superior de las plantas de tratamiento. Se dejé que
los afidos se transfirieran durante una noche a fin de lograr una infestacion de 30-50 &fidos por planta y las hojas
huéspedes se retiraron. A continuacion, las plantas infestadas se pulverizaron mediante un pulverizador de plantas
electrostatico automatizado equipado con una boquilla de pulverizacion por atomizacién. Las plantas se secaron en
la campana extractora del pulverizador, se retiraron y, a continuacion, se mantuvieron en una cdmara de crecimiento
bajo luz fluorescente en un fotoperiodo de 24 horas a 25°C y 20-40% de humedad relativa. Después de 5 dias, se
determiné la mortalidad de &fidos sobre las plantas tratadas, con relacién a la mortalidad de las plantas de control no
tratadas.

En este ensayo, los compuestos 1, 4, 5, 7, 8, 10, 12, 13, 14, 15, 16, 17, 19, 20, 21, 22, 23, 24 y 25 respectivamente,
a 300 ppm, mostraron una mortalidad de al menos el 75% en comparacién con los controles no tratados.

11.3 Actividad contra el Afido del caupi (Aphys craccivora)

Los compuestos activos se formularon en acetona:agua al 50:50 (v/v). La solucién de ensayo se preparo el dia de su
uso.

Las plantas del caupi en tiestos colonizadas con 100 -150 &fidos de diversas fases se pulverizaron después de
haberse contabilizado la poblacién de la plaga. La reduccién de la poblacion se comprobd después de 24, 72y 120
horas.

En este ensayo, los compuestos 1, 4, 5, 12, 13, 14 y 15 respectivamente, a 300 ppm, mostraron una mortalidad de al
menos el 90% en comparacion con los controles no tratados.

11.4 Actividad contra la Mosca blanca de hoja plateada (Bemisia argentifolii, adulta)

Los comé)uestos activos se formularon en ciclohexanona como una solucion de 10.000 ppm suministrada en tubos
ABgene” de 1,3 ml. Estos tubos se insertaron dentro un pulverizador electrostatico automatico equipado con una
boquilla de atomizacién y se sirvieron en soluciones madre para las cuales se habian hecho diluciones inferiores en
acetona al 50%:agua al 50% (v/v). En la solucién se incluyd un tensioactivo no iénico (Kinetic®) a un volumen del
0,01% (v/v).
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Las plantas de algoddn en la fase cotileddn (una planta por tiesto) se pulverizaron mediante un pulverizador de plan-
tas electrostatico automatizado equipado con una boquilla de pulverizacion por atomizacién. Las plantas se secaron
en la campana extractora del pulverizador y, a continuacion, se retiraron. Cada tiesto se coloc6 en una cubeta de
ensayo y se introdujeron 10 a 12 moscas blancas adultas (3-5 dias de edad, aproximadamente). Los insectos se
recolectaron usando un aspirador y una tuberia de Tygon® (R-3603) no tdxica, de 0,6 cm, conectada a una punta de
pipeta de barrera. A continuacion, la punta, conteniendo los insectos recolectados, se inserté suavemente dentro de
la tierra que contenia la planta tratada, dejando que los insectos se arrastraran fuera de la punta a fin de alcanzar el
follaje para alimentarse. Las cubetas se taparon con una cubierta apantallada reutilizable (pantalla de poliéster de
150 micrémetros de malla PeCap de Telko, Inc.). Las plantas de ensayo se mantuvieron en una camara de creci-
miento a 25°C y 20-40% de humedad relativa durante 3 dias, evitando la exposicion directa a la luz fluorescente
(fotoperiodo de 24 horas) a fin de prevenir la retencién de calor dentro de la cubierta. Tres dias después del trata-
miento, se determind la mortalidad, en comparacion con las plantas de control no tratadas.

En este ensayo, los compuestos 1, 4, 5, 12, 14, 15, 16 y 17 respectivamente, a 300 ppm, mostraron una mortalidad
de al menos el 75% en comparacion con los controles no tratados.

I1.5 Actividad contra Afido de la aveza (Megoura viciae)

Los compuestos activos se formularon en DMSO:agua una relacion 1:3 (v/v) con diferentes concentraciones de
compuestos formulados.

Los discos de hoja de judia se colocaron en microplacas rellenas con agar-agar al 0,8% y 2,5 ppm de OPUS™. Los
discos de hojas se pulverizaron con 2,5 pl de la solucién de ensayo y se colocaron 5 a 8 adultos dentro de las micro-
placas, las cuales, a continuacion, se cerraron y se mantuvieron a 23+1°C y 50+5% de humedad relativa bajo luz
fluorescente durante 6 dias. La mortalidad se comprobd en base de los &fidos reproducidos, vitales. A continacion,
se comprobo visualmente la mortalidad y fecundidad de los &fidos.

En este ensayo, los compuestos 1, 4, 5, 14, 15, 17, 19, 21 y 22 respectivamente, a una concentacion de la solucion
de ensayo de 2500 mg/l, mostraron una mortalidad de al menos el 90%.

11.6 Actividad contra el Afido del melocotero (Myzus persicae)

Para el control de evaluacién del afido de melocotonero (Myzus persicae) mediante medios sistémicos, la unidad de
control estaba formada de placas de microvaloracién de 96 pocillos que contenian dieta artificial liquida bajo una
membrana artificial.

Los compuestos se formularon usando una soluciéon que contenia 75% (v/v)de agua y 25% (v/v) de DMSO. Las
diferentes concentraciones de los compuestos formulados se pipetearon dentro de la dieta del &fido, usando un
pipeteador construido ex profeso, por duplicado. Después de la aplicacidon, se colocaron 5 a 8 &fidos adutos sobre la
membrana artificial dentro de los pocillos de la placa de microvaloracién. A continuacion, se dejo que los afidos chu-
paran la dieta de afido tratada y se incubaron a aproximadamente 23+1°C y aproximadamente 50+5% de humedad
relativa durante 3 dias. A continacion, se comprobé visualmente la mortalidad y fecundidad de los &fidos.

En este ensayo, los compuestos 1, 4, 5, 14, 15, 20, 22, 23, 24 y 25 respectivamente, a 2500 ppm, mostraron un
100% de mortalidad en comparacion con los controles no tratados.

11.7 Actividad contra Tripsa de Orquidea Vanda (Dichromothrips corbetti)

Los compuestos activos se formularon como una solucién de acetona:agua al 50:50 (v/v). Se agreg6 tensioactivo
(Alkamus EL 620) en una proporcién del 0,1% (v/v). Los pétalos de orquideas Vanda se limpiaron, se lavaron y se
secaron al aire antes de pulverizarlos. Los pétalos se sumergieron dentro de la solucion de ensayo durante 3 segun-
dos, se secaron al aire, se colocaron dentro de un plastico re-sellable y se inocularon con 20 adultos. Los pétalos
tratados se mantuvieron dentro de la cdmara de mantenimiento a 28-29°C y una humedad relativa de 50-60%. El
porcentaje de mortalidad se registré después de 72 horas.

En este ensayo, los compuestos 4, 5, 14 y 19 respectivamente, a 500 ppm, mostraron una mortalidad de al menos el
50% en comparacion con los controles no tratados.

11.7.1 Actividad en los ensayos hidroponicos contra Afido del melocotonero (Myzus persicae)

Las plantas de pimiento verde (Capsicum annuum L., variedad “California Wonder”) crecieron en el invernadero a
partir de la semilla hasta la fase segunda de hoja real (BBCH 12) en Scott’s Metro-Mix® 360 (1-2 plantas por 14,52
cm? de tiesto). Las hojas de cotiledones se eliminaron y las raices se lavaron con agua corriente hasta que estuvie-
ron libres de tierra. Las raices se mantuvieron himedas bajo una capa de toalla de papel himeda hasta que todas
las plantas se habian preparado.

Se preparé una solucion madre de 3.400 ppm de cada compuesto de ensayo usando acetona de grado reactivo

como el disolvente. A partir de esta solucién madre se prepararon las posteriores diluciones de 100 y 10 ppm con

diluciones finales en agua desionizada en botellas de cristal de color ambar de 100 ml. En cada botella se colocé
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una planta de raiz desnuda usando una seccion de tapén de espuma a fin de asegurar centralmente el tallo en el
cuello de la botella. Las raices desnudas se sumergieron completamente en las suspensiones de ensayo. Las plan-
tas huéspedes se colocaron en una camara de crecimiento de plantas bajo iluminacion fluorescente GroLux® conti-
nua (40 W), durante 24 horas a 25+2°C y 20-40% de humedad relativa.

Después de la exposicién de las raices desnudas a las suspensiones de ensayo, las piezas de plantas de pimiento
infestadas con afido del melocotonero (Myzus persicae) se colocaron sobre la parte superior del follaje de ensayo.
Se dejo que los insectos se transfirieran desde las hojas huéspedes a fin de lograr una infestacién de 40-50 insectos
por planta. El ensayo se dej6 que transcurriera durante 3 dias en la misma camara de crecimiento tal como se usé
previamente. Las comprobaciones incluyen estimados de reduccion de la densidad de poblacién de afidos con rela-
cion a la densidad promedio de afidos sobre las plantas de control no tratadas. Al mismo tiempo, se registraron tam-
bién las respuestas fitotoxicas de las plantas huéspedes.

En este ensayo, los compuestos 1, 4, 5, 14, 21 y 22 respectivamente, a 100 ppm, mostraron una mortalidad de al
menos el 75% en comparacion con los controles no tratados.

11.8 Actividad en los ensayos hidropénicos contra Afidos del algodon (Aphis gossypii)

Las plantas de algodén (Gossypium hirsutum, variedad “Sure Grow 747”) crecieron en el invernadero a partir de la
semilla hasta la fase sequnda de hoja real (BBCH 12) en Scott’s Metro-Mix® 360 (1-2 plantas por 14,52 cm? de ties-
to). Las hojas de cotiledones se eliminaron y las raices se lavacon agua corriente hasta que estuvieron libres de
tierra. Las raices se mantuvieron himedas bajo una capa de toalla de papel humeda hasta que todas las plantas se
habian preparado.

Se prepard una solucion madre de 3.400 ppm de cada compuesto de ensayo usando acetona de grado reactivo
como el disolvente. A partir de esta soluciébn madre se prepararon las posteriores diluciones de 100 y 10 ppm con
diluciones finales en agua desionizada en botellas de cristal de color ambar de 100 ml. En cada botella se coloco
una planta de raiz desnuda usando una seccién de tapon de espuma a fin de asegurar centralmente el tallo en el
cuello de la botella. Las raices desnudas se sumergieron completamente en las suspensiones de ensayo. Las plan-
tas huéspedes se colocaron en una camara de crecimiento de plantas bajo iluminacion fluorescente GroLux® conti-
nua (40 W), durante 24 horas a 25+2°C y 20-40% de humedad relativa.

Después de la exposicion de las raices desnudas a las suspensiones de ensayo, las piezas de plantas de algodon
infestadas con &fidos de algodén (Aphys gossypii) se colocaron sobre la parte superior del follaje de ensayo. Se dejo
que los insectos se transfirieran desde las hojas huéspedes a fin de lograr una infestacién de 40-50 insectos por
planta. El ensayo se dejé que transcurriera durante 3 dias en la misma camara de crecimiento tal como se usoé pre-
viamente. Las comprobaciones incluyen estimados de reduccion de la densidad de poblacion de afidos con relacion
a la densidad promedio de afidos sobre las plantas de control no tratadas. Al mismo tiempo, se registraron también
las respuestas fitotoxicas de las plantas huéspedes.

En este ensayo, los compuestos 1, 4, 5, 7, 12, 14, 21 y 22 respectivamente, a 100 ppm, mostraron una mortalidad
de al menos el 75% en comparacion con los controles no tratados.
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REIVINDICACIONES

Compuestos de piridacina de las formulas 1 o |l

1 W/’N\I /)E < N\'
>~ N u
A)LN X RY A N R
Fl21 Rt R

Ul (15

en las que

A es un radical isoxazol o isotiazol de las formulas A1, A2 o0 A3, en las que

R 4 R®2 R%2 4 R®
A o A
N\Z \ R51 N\Z 4 N\Z R53
A1l A2 A3

# indica un sitio de unidn al resto de las férmulas | ¢ I, y en las que
ZesOo0S;

R*, R*, R® y R* estan independientemente entre si seleccionados entre hidrégeno, halégeno, CN, NO,,
alquilo de C;-Cip, alquenilo de C,-Cyp y alquinilo de C,-Cio, en las que los 3 ultimos radicales mencionados
pueden estar no substituidos, pueden estar parcial o completamente halogenados o pueden llevar 1, 2 6 3
substituyentes idénticos o diferentes R,

o en las que R*, R*?, R® y R* estan ademas seleccionados entre OR?, C(Y)R, C(Y)OR®, S(O)nR®, NR°R,
heterociclilo, heteroarilo, cicloalquilo de C3-Ciy, cicloalquenilo de Cs-Cig Yy fenilo, en las que los cinco ultimos
radicales mencionados pueden estar no substituidos o pueden llevar 1, 2, 3, 4 6 5 substituyentes idénticos o
diferentes R;

RSZ, R estan seleccionados entre hidrégeno, halégeno, CN, NO>, alquilo de C;1-Cio, alquenilo de C2-Cyo y
alquinilo de C»-Cig, en las que los 3 ultimos radicales mencionados pueden estar no substituidos, pueden
estar parcial o comgletamente halogenados o pueden llevar 1, 2 6 3 substituyentes idénticos o diferentes
R*, o en las que R*, R* estan ademas seleccionados entre OR?, C(Y)R®, C(Y)OR®, S(O)nR®, NR°R', hete-
rociclilo, heteroarilo, cicloalquilo de Cs-Ciy, cicloalquenilo de Cs-Cio Y fenilo, en las que los cinco Ultimos ra-
dicales mencionados pueden estar no substituidos o pueden llevar 1, 2, 3, 4 6 5 substituyentes idénticos o
diferentes R* y en las que

VesC(R)oN;

Wes C(RYoN;

con la condicion de que si Vo W es N;

R, R, R'y R" estan independientemente entre si seleccionados entre hidrégeno, halégeno, alquilo de C;-
C., haloalquilo de C1-Cs, alcoxi de C;-C4, haloalcoxi de C1-Cs, alquiltio de C1-Ca, haloalquiltio de C;-Cs, al-
quilsulfinilo de C;1-Ca, haloalquilsulfinilo de C;-Cs, alquilsulfonilo de C1-C4, haloalquilsulfonilo de C;-Cs, ciclo-
alquilo de Cs-Cs, halocicloalquilo de C3-Cg, alquenilo de C,-C4, haloalquenilo de C,-C4, alquinilo de C»-C4 0
alcoxi de C;1-Cy,-alquilo de C1-Cy;

x'es 'S, O o NR™,
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en la que R'? esta seleccionado entre hidrégeno, alquilo de C1-Cip, haloalquilo de C1-Cy4, cicloalquilo de Cs-
Cio, cicloalquilmetilo de C3-Cio, halocicloalquilo de C3-Cio, alquenilo de C,-Ci0, haloalquenilo de C,-Cyg, al-
quinilo de C»-Cio, alcoxi de C31-Cio-alquilo de C;-C4, OR?, fenilo, hetarilo, heterociclilo, fenil-alquilo de C1-Ca,
hetaril-alquilo de C1-C4, heterociclil-alquilo de C1-C4, en los que el anillo en los seis Ultimos radicales men-
cionados puede estar no substituido o puede llevar 1, 2, 3, 4 o substituyentes, los cuales, independiente-
mente entre si, estan seleccionados entre haldgeno, ciano, nitro, alquilo de C;-C,4, haloalquilo de C;-C4, al-
coxi de C31-C4 y haloalcoxi de C;1-Cy;

X? es OR%, NR™R%, S(0)mR?*, R* esta seleccionado entre alquilo de C1-Cs, haloalquilo de C;1-Ca, cicloal-
quilo de C3-Cs, halocicloalquilo de C3-Cs, alquenilo de C»-C4, haloalquenilo de C»-Ca, alquinilo de C,-Cy, al-
coxi de C;-Cs-alquilo de C1-Cy4, fenilo, hetarilo, heterociclilo, fenil-alquilo de C1-C4, hetaril-alquilo de C1-Cy,
heterociclil-alquilo de C;-C4, en los que el anillo en los seis Ultimos radicales mencionados puede estar no
substituido o puede llevar 1, 2, 3, 4 o substituyentes, los cuales, independientemente entre si, estan selec-
cionados entre halogeno C|ano nitro, alquilo de C;1-C4, haloalquilo de C1-C4, alcoxi de C1-C4 y haloalcoxi de
C1-C4, y en las que R?, R estan seleccionados, independientemente entre si, entre hidrégeno, alquilo de
C1-C4, haloalquilo de Cl C.4, cicloalquilo de Cs-Cs, halocicloalquilo de Cs-Cs, alquenilo de C,-C4, haloalqueni-
lo de C2-C4, alquinilo de C2-C4, alcoxi de C1-Cy-alquilo de C1-C4, alquilcarbonilo de C1-C4, haloalquilcarboni-
lo de C1-C4, alquilsulfonilo de C1-C4, haloalquilsulfonilo de C;-Ca, fenilo, fenilcarbonilo, fenilsulfonilo, hetarilo,
hetarilcarbonilo, heteroarilo, hetarilsulfonilo, heterociclilo, heterociclilcarbonilo, heterociclilsulfonilo, fenil-
alquilo de C;-C,, hetaril-alquilo de C1-C4 y heterociclil-alquilo de C1-Ca, en las que el anillo en los doce dlti-
mos radicales mencionados puede estar no substituidos o puede llevar 1, 2, 3, 4 6 5 substituyentes, los cua-
les, independientemente entre si, estan seleccionados entre halégeno, ciano, nitro, alquilo de C1-C4, haloal-
quilo de C;1-C,, alcoxi de C;1-Cy4 y haloalcoxi de C1-Ca, 0

R? y R*® conjuntamente con el atomo de atomo de nitrégeno al cual estan unidos forman un heterociclo sa-
turado o no saturado, de 5 6 6 atomos, el cual puede portar un heteroatomo adicional seleccionado entre O,
S y N como un &tomo de anillo y en el que el heterociclo puede estas no substituido o puede portar 1, 2, 3,
4 6 5 substituyentes, los cuales, independientemente entre si, estan seleccionados entre halégeno, ciano,
nitro, alquilo de C1-C4, haloalquilo de C;-C4, alcoxi de C1-Cy4 y haloalcoxi de C1-C4, y en las que

R?® esta seleccionado entre alquilo de C;1-Cy4, haloalquilo de C;-C4, cicloalquilo de C3-Cg, halocicloalquilo de
C3-Cs, alquenilo de C,-C4, haloalquenilo de C»-C4, alquinilo de C»-C4, alcoxi de C1-Cy-alquilo de C1-Ca, feni-
lo, hetarilo, heterociclilo, fenil-alquilo de C:-Ca, hetaril-alquilo de C:-C4 y heterociclil-alquilo de C1-Ca, en el
que el anillo en los seis ultimos radicales mencionados puede estar no substituido o puede llevar 1, 2, 3,4 6
5 substituyentes, los cuales, independientemente entre si, estan seleccionados entre halégeno, ciano, nitro,
alquilo de C1-Ca4, haloalquilo de C1-Cy4, alcoxi de C1-C4 y haloalcoxi de C1-Cy;

R'es hidrogeno, CN, alquilo de C;-Cip, haloalquilo de C1-Ciyo, cicloalquilo de C3-Cio, haIO(:choanuno de C3-
C1o, alquenilo de C,- Clo, haloalquenllo de C»-Cio, alqumllo de Cp- Clo, haloalquinilo de C,-C1o, OR?, C(Y)R
C(Y)ORS, S(O)ZRd NR°R', C(Y)NRgR S(O)mNR® R', C(Y)NR'NR® R', fenilo, hetarilo, heterociclilo, alquneno
de C;-Cs-OR?, alquileno de C;-Cs-CN, fenil-alquilo de C1-Cs, hetaril- alquno de C;-Cs, heterociclil-alquilo de
C1-Cs, C|cI0anU|Io de C3 Cio-alquilo de C;-Cs, alquneno de C1-Cs- C(Y)R alquileno de C1-Cs-C(Y)ORS, al-
quileno de Cl Cs-NR°R', alquileno de C;- C5 (Y)NRgR alquileno de C1-Cs- S(O)ZNR alquileno de C;-Cs-
S(O)mNR® R', alquileno de C;-Cs-C(Y)NR® R, en los que los dieciseis Ultimos radicales mencionados pueden
estar no substituidos o puede llevar 1, 2, 3, 4 6 5 substituyentes idénticos o diferentes R* o R;

mes0,162;
YesOo0S;

R? R® R estan seleccionados, independientemente entre si, entre hidrégeno, alquilo de C;-C4, haloalquilo
de C;1-Cy4, cicloalquilo de C3-Cs, cicloalquilometilo de C3-Cg, halocicloalquilo de Cs-Cs, alquenilo de Cz-Cg,
haloalguenilo de C,-C,, alquinilo de C,-Cy, alcoxi de C;-Cs-alquilo de C1-Cy, fenilo, hetarilo, heterociclilo, fe-
nil-alquilo de C1-C4, hetaril-alquilo de C1-C4 y heterociclil-alquilo de C1-C4, en los que el anillo en los seis
ultimos radicales mencionados puede estar no substituido o puede llevar 1, 2, 3, 4 o substituyentes, los cua-
les, independientemente entre si, estan seleccionados entre halégeno, ciano, nitro, alquilo de C1-Cj, haloal-
quilo de C1-Cy4, alcoxi de C1-C4 y haloalcoxi de C1-Cy;

RY esta seleccionado entre alquilo de C1-C4, haloalquilo de C1-Ca, cicloalquilo de Cs-Cs, cicloalquilometilo de
Cs-Cs, halocicloalquilo de C3-Cg, alquenilo de C,-Ca, haloalquenilo de C»-Ca, alquinilo de C,-C4, alcoxi de
C;1-Cs-alquilo de C1-C4, fenilo, hetarilo, heterociclilo, fenil-alquilo de C1-C4, hetaril-alquilo de C1-C4 y hetero-
ciclil-alquilo de C1-C4, en los que el anillo en los seis ultimos radicales mencionados puede estar no substi-
tuido o puede llevar 1, 2, 3, 4 6 5 substituyentes, los cuales, independientemente entre si, estan selecciona-
dos entre halégeno, ciano, nitro, alquilo de C;-C4, haloalquilo de C1-C4, alcoxi de C1-C4 y haloalcoxi de Ci-
Cy;
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R®, R' estan seleccionados, independientemente entre si, entre hidrégeno, alquilo de C1-C4, haloalquilo de
C1-Cy4, cicloalquilo de C3-Cg, cicloalquilometilo de C3-Cg, halocicloalquilo de C3-Cs, alquenilo de C»-C4, halo-
alquenilo de C»-C4, alquinilo de C»-C4, alcoxi de C1-Cy-alquilo de C1-Ca, alquilcarbonilo de C1-C4, haloalquil-
carbonilo de C1-C,4, alquilsulfonilo de C1-C4, haloalquilsulfonilo de C1-Cy, fenilo, fenilcarbonilo, fenilsulfonilo,
hetarilo, hetarilcarbonilo, hetarilsulfonilo, heterociclilo, heterociclilcarbonilo, heterociclilsulfonilo, fenil-alquilo
de C1-Cy4, hetaril-alquilo de C1-C4 y heterociclil-alquilo de C1-Ca4, en los que el anillo en los doce ultimos radi-
cales mencionados puede estar no substituido o puede llevar 1, 2, 3, 4 6 5 substituyentes, los cuales, inde-
pendientemente entre si, estan seleccionados entre halégeno, ciano, nitro, alquilo de C;-C4, haloalquilo de
C1-Cy4, alcoxi de C;-C4 y haloalcoxi de C1-Cy4; 0

R®y R conjuntamente con el &tomo de nitrégeno al cual estan unidos, forman un heterociclo saturado o no
saturado, de 5 6 6 atomos, el cual puede portar un heteroatomo adicional seleccionado entre O, Sy N como
un atomo de anillo y en el que el heterociclo puede estas no substituido o puede portar 1, 2, 3, 4 6 5 substi-
tuyentes, los cuales, independientemente entre si, estan seleccionados entre halégeno, ciano, nitro, alquilo
de C;1-Cy4, haloalquilo de C1-Cg4, alcoxi de C1-Ca4 y haloalcoxi de C1-Cy;

RY, R" estan seleccionados, independientemente entre si, entre hidrogeno, alquilo de C1-C4, haloalquilo de
C1-C4, cicloalquilo de C3-Cs, halocicloalquilo de Cs-Cs, alquenilo de C»-C4, haloalquenilo de C,-Ca, alquinilo
de C,-C4, alcoxi de C1-Cs-alquilo de C1-Cy, fenilo, hetarilo, heterociclilo, fenil-alquilo de C1-Cay hetaril-alquilo
de C;-C4, heterociclil-alquilo de C1-Ca, en los que el anillo en los seis ultimos radicales mencionados puede
estar no substituido o puede llevar 1, 2, 3, 4 o substituyentes, los cuales, independientemente entre si,
estan seleccionados entre halégeno, ciano, nitro, alquilo de C;-C4, haloalquilo de C1-C4, alcoxi de C1-Cs y
haloalcoxi de C1-Cy;

R' esta seleccionado entre hidrégeno, alquilo de C;-C4, haloalquilo de C1-Cg, cicloalquilo de C3-Cs, cicloal-
quilometilo de Cs-Cs, halocicloalquilo de C3-Cg, alquenilo de C,-C4, haloalquenilo de C»-Ca, alquinilo de C»-
C4, alcoxi de C1-Cy-alquilo de C1-Cy4, fenilo y fenil-alquilo de C1-C4, en los que el anillo fenilo en los dos ulti-
mos radicales mencionados puede estar no substituido o puede llevar 1, 2, 3, 4 6 5 substituyentes, los cua-
les, independientemente entre si, estan seleccionados entre halégeno, ciano, nitro, alquilo de C1-Ca, haloal-
quilo de C;1-C4, alcoxi de C1-C4 y haloalcoxi de C1-Cy;

R* estan seleccionados, independientemente entre si, entre ciano, nitro, alcoxi de C;1-Cy4, haloalcoxi de C;-
C., alquiltio de C1-C4, haloalquiltio de C1-Ca, alquilsulfinilo de C1-C4, haloalquilsulfinilo de C1-Ca, alquilsulfo-
nilo de C;-C4, haloalquilsulfonilo de C1-C4, alquilcarbonilo de C1-Cio, cicloalquilo de C3-Cg, heterociclilo de 5
a 7 a&tomos, fenilo, cicloalcoxi de C3-Cs, heterocicliloxi de 3 a 6 atomos y fenoxi, en el que los seis ultimos
radicales mencionados puede estar no substituido o puede llevar 1, 2, 3, 4 6 5 radicales R;

R’ esta seleccionado entre halégeno, ciano, nitro, alquilo de C;1-C4, haloalquilo de C1-Cg4, alcoxi de C;1-Ca,
haloalcoxi de C;-Cg, S(O)de, S(O)mNReR', alquilcarbonilo de C;-C4, haloalquilcarbonilo de C;-Ca, alcoxi-
carbonilo de C;-C4, haloalcoxicarbonilo de C;-C4, cicloalquilo de C3-Cg, halocicloalquilo de Cs-Cs, alquenilo
de C,-Cy4, haloalquenilo de C»-C4, alquinilo de C»-C4 y alcoxi de C1-Cy-alquilo de C1-C4., enlas que mes 0, 1
6 2y R es tal como se ha definido anteriormente,

o0 sus sales, N-6xidos, enantidmeros o diasteredmeros de los mismos aceptables agricolal o veterinariamente.

2. Los compuestos tal como se reivindican en la reivindicacién 1, en los que el compuesto de piridacina es un
compuesto de la formula 1.

3. Los compuestos tal como se reivindican en la reivindicaciéon 1 6 2, en los que x'es oxigeno.

4. Los compuestos tal como se reivindican en cualquiera de las reivindicaciones 1 a 3, en los que R'es hidrégeno
o alquilo de C;-Cs.

5. Los compuestos tal como se reivindican en cualquiera de las reivindicaciones 1 a 4, en los que W es CR" sien-
do R" hidrégeno.

6. Los compuestos tal como se reivindican en cualquiera de las reivindicaciones precedentes 1 a 5, en los que R,
R"y R" son hidrégeno.

7. Los compuestos tal como se reivindican en cualquiera de las reivindicaciones 1 a 6, en los que A es un radical
Al.

8. Los compuestos tal como se reivindican en la reivindicacién 7, en los que R* esta seleccionado entre hidroge-
no, halégeno, alquilo de C1-C4, haloalquilo de C;-C4, cicloalquilo de Cs-Cs y halocicloalquilo de Cs-Ce.

9. Los compuestos tal como se reivindican en cualquiera de las reivindicaciones 7 a 8, en los que R°! esta selec-
cionado entre hidrégeno, halégeno, alquilo de C1-Ca, haloalquilo de C;-C4, cicloalquilo de Cs-Cs y halocicloalqui-
lo de C3-Cs.
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Los compuestos tal como se reivindican en cualquiera de las reivindicaciones 1 a 6, en los que A es un radical
A2,

Los compuestos tal como se reivindican en la reivindicacion 10, en los que R* esta seleccionado entre hidroge-
no, halégeno, alquilo de C;-C4, haloalquilo de C;-C4, cicloalquilo de C3-Cs y halocicloalquilo de Cs-Ce.

Los compuestos tal como se reivindican en cualquiera de las reivindicaciones 10 a 11, en los que R esta se-
leccionado entre hidrégeno, halégeno, alquilo de C1-C4, haloalquilo de C1-Cy4, cicloalquilo de C3-Cg y halocicloal-
quilo de C3-Ces.

Los compuestos tal como se reivindican en cualquiera de las reivindicaciones 1 a 6, en los que A es un radical
A3.

Los compuestos tal como se reivindican en la reivindicacion 13, en los que R* esta seleccionado entre hidrége-
no, halégeno, alquilo de C1-Ca, haloalquilo de C1-Cy4, cicloalquilo de C3-Cs y halocicloalquilo de Cs3-Ce.

Los compuestos tal como se reivindican en cualquiera de las reivindicaciones 13 a 14, en los que R esta se-
leccionado entre hidrégeno, halégeno, alquilo de C1-C4, haloalquilo de C1-Ca, cicloalquilo de C3-Cg y halocicloal-
quilo de Cs-Ce.
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