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DESCRIPCION
Sulfonamidas nematocidas
Campo de la invencion

Esta invencién se refiere a ciertas sulfonamidas, a sus N-Oxidos, sales y composiciones adecuadas para usos
agrondémicos y no agronémicos, y a métodos no terapéuticos del uso de las mismas en el control de nematodos
parasitos tanto en entornos agronémicos como no agronémicos.

Antecedentes de la invencion

El control de los nematodos parasitos de las plantas es extremadamente importante para alcanzar altos
rendimientos en los cultivos. El dafio a la raiz inducido por los nematodos puede causar una reduccion significativa
en los rendimientos y calidad de los cultivos y, por lo tanto, ocasionar un aumento de costos para el consumidor.
Debido al desarrollo generalizado de resistencia a los agentes antihelminticos en los parasitos nematodos, los
nematodos siguen causando problemas en el ganado, a pesar de los agentes quimicos terapéuticos disponibles.
Subsiste la necesidad de nuevos compuestos que sean mas eficaces, menos costosos, menos toxicos, mas seguros
para el medio ambiente, o que tengan distintos modos de accién.

La publicacién de solicitud de patente europea n° 0 244 166 A2 describe compuestos de la formula i como herbicidas

|
— SOzN_C_A

R
i

en donde, entre otros, R es H o un sustituyente organico, W es O o0 S, L es un resto arilo o heteroarilo, y A se
selecciona de una lista de grupos heterociclicos bi-, tri- y cuatriciclicos.

El documento US 4.179.277 describe derivados del acido 4,5-dicloroimidazol-2-carboxilico y sus sales que tienen
propiedades insecticidas, acaricidas, fungicidas, nematicidas y herbicidas.

Los compuestos de la presente invencion no estan descritos en estas publicaciones.
Sumario de la invencion

Esta invencion se dirige a compuestos de la férmula 1 (incluyendo todos los estereocisémeros), a N-oxidos y sales de
los mismos, y a composiciones que los contienen, asi como a su uso no terapéutico para controlar un nematodo
parasito:
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cada R' es independientemente haldgeno, ciano, nitro, SFs, OCN, SCN, Si(R15)3, OR4 NR5R6 alguno C1 Ca,
haloalquilo C1—Cs, alquenilo C—Cs, haloalquenilo Cz—Ce, alqumllo C—Cs, haloalgumllo Cz—Ce, C(X)R’, C(O
C(O?NR”R“ S(og R’ S(O) NR”R12 OC(O)R’, OC(O)OR?, OC(O)NR''R™, 0S(0O)R’, 0S(0), NR”R12
N(R™)C(O)R?, NR™)C(OINR''R™, N(R')S(0):R° 0 N(R™)S(0):NR''R"% 0 cicloalquilo Cs~Cr, cicloalquilaiquilo Cs—
Cs, cicloalquilcicloalquilo Cs—C14 0 cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes
|ndepend|entemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alquilo C1—Cj, haloalquilo C1—
C4, OR*y S(0)nR%; 0 alquilo C1— Ce sustltmdo con 1 a4 sustltuyentes |ndepend|entemente selecmonados del grupo
que consiste en C|ano nitro, OR*, NR°R®, C(X)R’, C(O)OR®, C(ONR''R™, S(O)nR’ y S(0):NR''R'% o fenilo,
naftalenilo o un anillo heteroaromatlco de 5 6 6 miembros, cada uno opcionalmente sustltmdo con 1 a 5 sustituyentes
independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, OR*, NR°R®, alquilo C1—C4,
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alquenilo C,—Cy4, alquinilo Co—C4, haloalquilo C1—C4, haloalquenilo C,—C4, alcoxialquilo Co—Cs, C(X)R7, C(O)ORS,
C(O)NR'"'R™, S(0)nR®, S(0):NR''R'?, OC(0)R"y N(R')C(O)R"?;

R? es H, halégeno, ciano, nitro, SFs, OCN, SCN, Si(R15)3, OR4, NR5R6, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cg, alquenilo
C2—Cs, haloalquenilo Co—Cs, alquinilo Co,—Cs, haloalquinilo Co—Cs, C(X)R’, C(O)OR?, C(70)NR”R12, S(O)ng,
S(0)LNR''R™, OC(O)R’, OC(0)OR?, OC(O)NR''R™, 0S(0),R?, 0S(0).NR"'R"?, N(R'’)C(O)R’, N(R'®)C(O)NR"'R",
N(R')S(0)%R® o N(R')S(0):NR"'R'% o cicloalquilo Cs—C;, cicloalquilo C4~Cs, cicloalquilcicloalquilo Ce—C14 0
cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados
del grupo que consiste en haldégeno, ciano, nitro, alquilo C1—C4, haloalquilo C1—Ca, OR* y S(O)nga; o alquilo C+—Csg
sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en ciano, nitro, OR4,
NR°R®, C(X)R’, C(0)OR?, C(O)NR''R"?, S(0)nR® y S(0):NR'"'R"% o fenilo, naftalenilo o un anillo heteroaromatico de
5 6 6 miembros, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituyentes independientemente seleccionados del
grupo que consiste en haldgeno, ciano, nitro, OR4, NR5R6, alquilo C4—C4, alquenilo C,—C4, alquinilo Cy—Cy,
haloalquilo C4—C4, haloalquenilo C,—C,, alcoxialquilo Cx-Cs, C(X)R’, C(O)OR®, C(O)NR''R' S(O)nR°,
S(0):NR"'R"™, OC(O)R™y N(R'®)C(O)R™;

R%es H, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo Co—Cs, haloalquenilo C,—Cs, alquinilo Co—Cs, haloalquinilo C2—Ce,
C(X)R’, C(O)OR®, C(ONR''R"™, S(O)mR® o S(0):NR'R'%; o cicloalquilo Cs—C;, cicloalquilalquilo C,~Cg o
cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados
del grupo que consiste en haldégeno, ciano, nitro, alquilo C1—C4, haloalquilo C1—Ca, OR* y S(O)nga; o alquilo C+—Csg
sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en ciano, nitro, OR4,
NR°R®, C(X)R’, C(O)OR?, C(O)NR''R", S(O)nR® y S(0):NR'"'R"% 0 alquilo C1—Cs sustituido con 1 6 2 sustituyentes
independientemente seleccionados del grupo que consiste en fenilo o un anillo heteroaromatico de 5 6 6 miembros,
cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que
consiste en halégeno, ciano, nitro, OR4, NR5R6, alquilo C1—C4, alquenilo Co—Cy4, alquinilo C2—C4, haloalquilo C1—C4,
haloalquenilo Co—Cs, alcoxialquilo Co—Cs, C(X)R’, C(O)OR?, C(O)NR''R'™, S(O)nR®, S(O)NR''R'™, OC(O)R™ vy
N(R')C(O)R"® o fenilo opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituyentes independientemente seleccionados del
grupo que consiste en haldgeno, ciano, nitro, OR4, NR5R6, alquilo C4—C4, alquenilo C,—C4, alquinilo Cy—Cy,
haloalquilo C4—C4, haloalquenilo C,—C,, alcoxialquilo Cx-Cs, C(X)R’, C(O)OR®, C(O)NR'"'R' S(O)nR°,
S(0):NR"'R"™, OC(O)R™y N(R'®)C(O)R™;

Q es fenilo, naftalenilo, un anillo heteroaromatico de 5 6 6 miembros o un sistema anular heteroaromatico biciclico
de 8 a 10 miembros, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituglentes independientemente seleccionados
del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, SFs, OCN, SCN, Si(R1 )3, OR4, NR5R6, alquilo C1—Cs, haloalquilo
C1—Ces, alquenilo Co—Cs, haloalquenilo C,—Cs, alquinilo C,—Cs, haloalquinilo Co—Cs, C(X)R7, CQO)ORS, C(XgNR”Rm,
S(O)R’, S(0)NR'R', OC(O)R’, OC(O)OR?, OC(O)NR'R'?, 0S(0):R’, 0S(0):NR'"R"™, N(R'™C(O)R’,
N(R')C(O)NR'R™, N(R™)S(0):R?, N(R'*)S(0).NR"'R™ y R™;

cada X es independientemente O 0 S;

cada R* es independientemente H, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo Co—Cs, alquinilo
C2—Cs 0 haloalquinilo C,—Cs; 0 alquilo C1—Cs, alquenilo C—Cs o alquinilo C,—Ce, cada uno sustituido con 1 a 4
sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en ciano, nitro, OR4a, NR5aR6a, C(X)R7a,
C(0)OR¥®, C(OINR''R™, S(0)nR*™ o S(0):NR''R'%; o fenilo opcionalmente sustituido con 1 a 3 sustituyentes
independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alguilo C1—Cy4, alquenilo C,—C4,
alquinilo C,—Cs, haloalquilo C1—Cs, haloalquenilo Co—Ca4, C(X)R"?, C(O)OR®, C(O)NR'"'R'?, OR*, alcoxialquilo Co—
Cs, S(O)mR™, S(0)NR"'R"?, NR**R®, OC(0)R™y N(R'®)C(O)R"*;

cada R* es independientemente H, alquilo C1—Cs o haloalquilo C1—Cs;

cada R® es independientemente H, NR5aR63, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo Co—Cs,
alquinilo C,—Cs, haloalquinilo C,~Cs, C(X)R’, C(O)OR®, C(O)NR''R'?, S(0)mR® 0 S(0):NR''R"%; o cicloalquilo Cs—C7,
cicloalquilalquilo C4—Cs, cicloalquilcicloalquilo Cs—C14 0 cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente sustituido con
1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alquilo C1—
Cs4, haloalquilo C—Cs, OR™ y S(O)nR%; o fenilo opcionalmente sustituido con 1 a 3 sustituyentes
independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alguilo C1—Cy4, alquenilo C,—C4,
alquinilo C,—Cs, haloalquilo C1—Cs, haloalquenilo Co—Ca4, C(X)R"?, C(O)OR®, C(O)NR'"'R'?, OR*, alcoxialquilo Co—
Cs, S(O)mR™, S(0)NR"'R™?, NR**R® OC(0)R™y N(R'®)C(O)R"*;

cada R* es independientemente H o alquilo C1—Cs;

cada R® es independientemente H, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo Co—Cs, alquinilo
C,—Cs o0 haloalquinilo C,—Cs; o cicloalquilo C3—C7, cicloalquilalquilo Cs—Cs, cicloalquilcicloalquilo Cs—C1 0
cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados
del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alquilo C1—Cy4, haloalquilo C1—Ca, OR* y S(O)nga;

cada R® es independientemente H, alquilo C+~Cs, C(O)R™ 0 C(O)OR™;
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cada R es independientemente H, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo Co—Cs, alquinilo
C>—Cs 0 haloalquinilo C,—Cs; o cicloalquilo C3—C7, cicloalquilalquilo Cs—Cs, cicloalquilcicloalquilo Cs—C14 0
cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados
del grupo que consiste en haldégeno, ciano, nitro, alquilo C1—C,, haloalquilo C1—Ca, OR* y S(O)nga; o fenilo
opcionalmente sustituido con 1 a 3 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en
halégeno, ciano, nitro, alquilo C4—Cs, alquenilo C2—C4, alquinilo C,—C4, haloalquilo C1—C4, haloalquenilo Co—Cs,
C(X)R™, C(0)OR®, C(O)NR''R', OR™, alcoxialquilo C~Cs, S(O)mR™, S(0):NR''R'?, NR**R®, OC(O)R™ y
N(R'))C(O)R"%;

cada R™es independientemente alquilo C+—Cs 0 haloalquilo C1—Ceg;

cada R® es independientemente H, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo Co—Cs, alquinilo
C,—Cs 0 haloalquinilo C,—Cs; o cicloalquilo C3—C7, cicloalquilalquilo Cs—Cs, cicloalquilcicloalquilo Cs—C14 0
cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados
del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alquilo C1—Cj, haloalquilo C1—Cy, OR* y S(O)nga; o alquilo C1—Cs,
alquenilo C>—Cs 0 alquinilo C,—Cs, cada uno sustituido con 1 a 4 sustituyentes indePendientemente seleccionados
del grupo que consiste en ciano, nitro, OR*, NR°R®, C(X)R’, C(O)OR?, C(O)NR''R'%, S(O)nR® y S(O)NR''R™; o
fenilo opcionalmente sustituido con 1 a 3 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en
halégeno, ciano, nitro, alquilo C4—Cs, alquenilo C2—C4, alquinilo C,—C4, haloalquilo C1—C4, haloalquenilo Co—Ca,
C(X)R™, C(0)OR®, C(O)NR''R'™, OR™, alcoxialquilo C~Cs, S(O)mR™, S(0):NR''R'?, NR**R®, OC(O)R™ vy
N(R')C(O)R"%;

cada R* es independientemente alquilo C+—Cs 0 haloalquilo C1—Ceg;

cada R® es independientemente H, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo Co—Cs, alquinilo
C,—Cs 0 haloalquinilo C,—Cs; o cicloalquilo C3-C7, cicloalquilalquilo Cs—Cs, cicloalquilcicloalquilo Cs—C14 0
cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados
del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alquilo C1—Cj, haloalquilo C1—Cy, OR* y S(O)nga; o alquilo C1—Cs,
alquenilo C>—Cs 0 alquinilo C,—Cs, cada uno sustituido con 1 a 4 sustituyentes indePendientemente seleccionados
del grupo que consiste en ciano, nitro, OR*, NR°R®, C(X)R’, C(O)OR?, C(O)NR''R'%, S(O)nR® y S(O)NR''R™; o
fenilo opcionalmente sustituido con 1 a 3 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en
halégeno, ciano, nitro, alquilo C4—Cs, alquenilo C2—C4, alquinilo C,—C4, haloalquilo C1—C4, haloalquenilo Co—Cs,
C(X)R™, C(0)OR®, C(O)NR''R'™, OR™, alcoxialquilo C~Cs, S(O)mR™, S(0):NR''R'?, NR**R®, OC(O)R™ y
N(R')C(O)R"%;

cada R* es independientemente alquilo C+—Cs 0 haloalquilo C1—Ceg;

cada R" es independientemente H, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo Co—Cs, alquinilo
C2—Cs, haloalquinilo Co—Cs, C(X)R™?, C(O)OR®, C(O)NR''R'?, S(0)nR* 0 S(O),NR''R"?;

cada R'"® es independientemente H, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo C>—Ce,
alquinilo C2—Cs 0 haloalquinilo C,—Csg;

cada R" es independientemente H, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo Co—Cs, alquinilo
C,—Cs 0 haloalquinilo C,—Cs; o cicloalquilo C3-C7, cicloalquilalquilo Cs—Cs, cicloalquilcicloalquilo Cs—C14 0
cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados
del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alquilo C1—Cj, haloalquilo C1—Cy, OR* y S(O)nga; o alquilo C1—Cs,
alquenilo C,—Cs 0 alquinilo C,—Cs, cada uno sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados
del grupo que consiste en ciano, nitro, OR®, NR*R®, C(X)R’®, C(O)OR¥, C(O)NR'“R™ S(0),R* o
S(0):NR'"®R'%; o fenilo opcionalmente sustituido con 1 a 3 sustituyentes independientemente seleccionados del
grupo que consiste en halc’)g7eno, ciano, nitro, alquilo C1—Cy4, alquenilo C,—C4, alquinilo C>—C4, haloalquilo C1—Ca,
haloalquenilo C»-Ca, C(X)R", C(O)OR®, C(O)NR'@R'?, OR", alcoxialquilo Cx—Cs, S(O)mR™, S(0):NR'"®R'",
NR**R* OC(O)R™y N(R'"*™C(O)R?;

cada R es independientemente H, alquilo C1—Cs, alquenilo Co—Cs o alquinilo C,—Csg;

cada R es independientemente H, NR5aR63, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1+—Ce, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo C,—Cs,
alquinilo C,—Cs, haloalquinilo C,~Cs, C(X)R’, C(O)OR?, C(O)NR''R'?, S(0)mR” 0 S(0):NR''R"%; o cicloalquilo Cs—C7,
cicloalquilalquilo C4—Cs, cicloalquilcicloalquilo Cs—C14 0 cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente sustituido con
1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alquilo C1—
Cs4, haloalquilo C—Cs, OR™ y S(O)nR%; o fenilo opcionalmente sustituido con 1 a 3 sustituyentes
independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alguilo C1—Cy4, alquenilo C,—C4,
alquinilo C,—Cs, haloalquilo C1—Cs, haloalquenilo Co—Ca4, C(X)R"?, C(O)OR®, C(O)NR'"'R'?, OR*, alcoxialquilo Co—
Cs, S(O)mR™, S(0)NR''R™?, NR**R® OC(0)R™y N(R'’)C(O)R"*;

cada R™ es independientemente H, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo Co—Cs, alquinilo
C,—Cs o0 haloalquinilo C,—Cs; o cicloalquilo C3-C7, cicloalquilalquilo Cs—Cs, cicloalquilcicloalquilo Cs—C1 0
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cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes |ndepend|entemente seleccionados
del grupo que consiste en haldégeno, ciano, nitro, alquilo C1—Cs, haloalquilo C+—C4, OR** y S(O)mR

cada R es independientemente cicloalquilo C3—C7, cicloalquilalquilo Cs—Cs, cicloalquilcicloalquilo Ce—C14 0
cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes |ndepend|entemente seleccionados
del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alquilo C+—Cs, haloalquilo C1—C4, OR* y S(0)mR*; 0 alquilo C1—Cs,
alquenilo C,—Cs 0 alquinilo Co—Cs, cada uno sustltmdo con 1 a4 sustltuyentes |ndePendlentemente seleccionados
del grupo que consiste en ciano, nitro, OR*, NR°R®, C(X)R’, C(O)OR?, C(O)NR''R'%, S(O)nR® y S(O).NR''R™; o
fenilo, naftalenilo o un anillo heteroaromatlco de 5 6 6 miembros, cada uno opcmnalmente sustituido con 1 a 5
sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, OR*, NR® R
alquilo C1 C4, alquenilo C,—Cy, alqumllo C2 C4, haloalquilo C1—Cs4, haloalquenllo C2—C,4, alcoxialquilo Cz—Ce, C(X)R
C(O)OR?, C(O)NR''R™, S(O)mR®, S(0):NR"'R", OC(O)R" y N(R')C(0O)R™;

cada R" es independientemente alquilo C1—Cg, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo C,—Ce, alquinilo
C>—Cs 0 haloalquinilo C>—Cs; o cicloalquilo C3—Cy7, cicloalquilalquilo Cs~Cs o cicloalquenilo Cs—C7, cada uno
opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes |ndepend|entemente seleccionados del grupo que consiste en
halégeno, ciano, nitro, alquilo C—Cs, haloalquilo C1—C4, OR*y S(O)nR®; 0 fenilo opcionalmente sustituido con 1 2 5
sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que conS|ste en halégeno, ciano, nitro, OR*, NR® R
alquilo C1 C4, alquenilo C,—Cy, alqumllo C2—C,4, haloalquilo C1—C4, haloalquenilo C,—C.4, alcoxialquilo Cz—Ce, C(X)R
C(0)OR®, C(O)NR''R™, S(0)nR®, S(0).NR''R™?, OC(0)R"y N(R')C(O)R"?;

cada m es independientemente 0, 16 2; y
nesO0,1,2, 3064.

Esta invencion se dirige también a dichos compuestos de la formula 1 (incluyendo todos los estereoisomeros), a N-
oxidos, y sales de los mismos, y a composiciones que los contienen y a su uso no terapéutico para controlar un
nematodo parasito como se ha descrito antes Yy, se describe mas adelante en la presente memoria, a condicién de
que cuando nes2 yun R'es CFsenla posicion 3 de la formula 1, y el otro R'esClenla posicion 5 de la féormula 1,
y Ry R® son H, Q es distinto de 2-clorofenilo, 2-cloro-6-metilfenilo, 2,6-diclorofenilo, 2-cloro-4-fluorofenilo, 2,5-
bis(2,2,2-trifluoroetoxi)fenilo, 2,4,6-triclorofenilo, 2-cloro-5-(trifluorometil)fenilo o 3,5-dimetil-4-isoxazolilo.

Esta invencion proporciona también una composicion que comprende un compuesto de la formula 1, un N-6xido, o
una sal del mismo, y al menos un componente adicional seleccionado del grupo que consiste en tensioactivos,
diluyentes solidos y diluyentes liquidos. En una realizacion, esta invencion proporciona también una composicion
para controlar un nematodo parasito que comprende un compuesto de la formula 1, un N-6xido, o una sal del mismo,
y al menos un componente adicional seleccionado del grupo que consiste en tensioactivos, diluyentes sdlidos y
diluyentes liquidos, comprendiendo ademas dicha composicién opcionalmente al menos un compuesto o un agente
adicional biolégicamente activo.

Esta invencion proporciona un método no terapéutico para controlar un nematodo parasito que comprende poner en
contacto el nematodo parasito o su habitat con una cantidad bioldgicamente eficaz de un compuesto de la férmula 1,
un N-6xido, o una sal del mismo, (por ejemplo, como una composicion descrita en la presente memoria). Esta
invencion se refiere también a dicho método no terapéutico en el cual el nematodo parasito o su habitat se pone en
contacto con una composicion que comprende una cantidad biolégicamente eficaz de un compuesto de la formula 1,
un N-6xido, o una sal del mismo, y al menos un componente adicional seleccionado del grupo que consiste en
tensioactivos, diluyentes sélidos y diluyentes liquidos; comprendiendo ademas dicha composicién opcionalmente,
una cantidad biolégicamente eficaz de al menos un compuesto o un agente adicional biolégicamente activo.

Esta invencion proporciona también un método para proteger una semilla de un nematodo parasito que comprende
poner en contacto la semilla con una cantidad biolégicamente eficaz de un compuesto de la férmula 1, un N-6xido, o
una sal del mismo, (por ejemplo, como una composicion descrita en la presente memoria). Esta invencion se refiere
también a la semilla tratada.

Detalles de la invencion

» o« n o«

Como se usan en la presente memoria, Ios términos comprende que comprende 0 comprendlendo incluye”,
“‘que incluye” o “incluyendo”, “tiene”, “que tiene” o “teniendo”, “contiene”, “que contiene” o “conteniendo”,
“caracterizado por”, o cualquier otra variacién de los mismos, tienen el propésito de cubrir una inclusién no
excluyente, sujeta a cualquier limitacion indicada expresamente. Por ejemplo, una composicion, una mezcla, un
procedimiento o un método que comprende una lista de elementos no se limita necesariamente sélo a esos
elementos, sino que puede incluir otros elementos que no estén expresamente listados o que sean inherentes a
dicha composicion, mezcla, procedimiento o método.

La frase de transicion “que consiste en” excluye cualquier elemento, etapa o ingrediente no especificado. Si se
encuentra en una reivindicacion, dicha frase deberia cerrar la reivindicacion a la inclusion de materiales distintos de
los indicados, excepto las impurezas que normalmente estan asociadas con éstos. Cuando la frase “que consiste
en” aparece en una clausula del cuerpo de una reivindicacion, en lugar de seguir inmediatamente al preambulo,
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dicha frase limita solamente el elemento indicado en esa clausula; los demas elementos no se excluyen de la
reivindicacion de manera global.

La frase de transicion “que consiste esencialmente en” se usa para definir una composiciéon o un método que incluye
materiales, etapas, caracteristicas, componentes o elementos ademas de los descritos literalmente, a condicion de
que estos materiales, etapas, caracteristicas, componentes o elementos adicionales no afecten materialmente a las
caracteristicas basicas y nuevas de la invencion reivindicada. El término “que consiste esencialmente en” ocupa una
posicion intermedia entre “que comprende” y “que consiste en”.

Cuando los solicitantes han definido una invencién o una porcién de ella con un término indefinido, tal como “que
comprende”, se debe entender facilmente que la descripcion (a menos que se indique otra cosa) se debe interpretar
como que describe también dicha invencién utilizando los términos “que consiste esencialmente en” o “que consiste

”

en.

“ " “ "

Ademas, a menos que se indique expresamente lo contrario, el término “0” se refiere a un “0” inclusivo y no a un “o
exclusivo. Por ejemplo, una condicion A o B se satisface por cualquiera de los siguientes criterios: A es verdadero (o
presente) y B es falso (o no presente), A es falso (o no presente) y B es verdadero (o presente), y tanto A como B
son verdaderos (o presentes).

También, se pretende que los articulos indefinidos “un” y “una” que preceden a un elemento o componente de la
invencion no sean restrictivos con respecto al nimero de casos (es decir, ocurrencias) del elemento o componente.
Por lo tanto, se debe interpretar que “un” o “una” incluyen uno o al menos uno, y que la forma singular del elemento
o componente también incluye el plural, a menos que el nimero signifique obviamente que es singular.

Como se usa en la presente descripcion y reivindicaciones, el término “nematodo” se refiere a un organismo viviente
de Phylum Nematoda. Como se define generalmente, un “parasito” vive o crece dentro de otro organismo viviente o
se alimenta de él (tal como una planta, un animal o un ser humano), que se describe como el “hospedante”. Tal
como se denomina en la presente descripcion y reivindicaciones, un “nematodo parasito” es, particularmente, un
nematodo que lesiona o dafa el tejido u ocasiona otras formas de enfermedades en las plantas, en los animales
(particularmente, los vertebrados) o en los seres humanos.

Una “infestacion” parasitaria se refiere a la presencia de parasitos en una cantidad que constituye un riesgo para las
plantas, los seres humanos o los animales. La presencia se puede producir en el entorno, por ejemplo, en la
vivienda de un ser humano o el albergue de un animal, o en los inmuebles o estructuras vecinas, sobre un cultivo
agricola u otro tipo de planta, en las camas de los animales, sobre la piel o el pelaje de un animal, etc. Cuando la
infestacion mencionada se encuentra dentro de un animal, por ejemplo, en la sangre u otros tejidos internos, el
término infestacién también pretende ser sindénimo del término “infeccién” de la manera en que el término se
entiende generalmente en la técnica, salvo que se indique otra cosa.

Tal como se utilizan en la presente descripcion y reivindicaciones, los términos “parasiticida” y “parasiticidamente” se
refieren a los efectos observables sobre un nematodo parasito para proporcionar protecciéon a una planta, un animal
o un ser humano contra el nematodo. Los efectos parasiticidas se refieren, por lo general, a la disminucién de la
incidencia o actividad del nematodo parasito objetivo. Dichos efectos sobre el nematodo incluyen la necrosis,
muerte, retraso del crecimiento, disminucién de la movilidad o menor capacidad para permanecer sobre o dentro de
la planta, animal o ser humano hospedante, reduccion de la alimentacién e inhibicién de la reproduccién. Estos
efectos sobre los nematodos parasitos proporcionan el control (que incluye la prevencion, reduccion o eliminacion)
de la infestaciéon o infeccion parasitaria de la planta, del animal o del ser humano. Por lo tanto, “control” de un
nematodo parasito significa alcanzar un efecto parasiticida sobre el nematodo. Las expresiones “cantidad
parasiticidamente eficaz” y “cantidad biolégicamente eficaz” en el contexto de la aplicacion de un compuesto quimico
para controlar un nematodo parasito se refieren a un cantidad del compuesto que resulta suficiente para el control
del nematodo parasito.

El término “agronémico” se refiere a la producciéon de cultivos de campo, tales como los de alimentos vy fibras, e
incluye el cultivo de soja y otras legumbres, cereales (por ejemplo, trigo, avena, cebada, centeno, arroz y maiz),
verduras de hoja (por ejemplo, cultivos de lechuga, repollo y otras coles), hortalizas de fruto (por ejemplo, tomates,
pimientos, berenjenas, cruciferas y cucurbitaceas), patatas, boniatos, uvas, algodoén, frutas de arbol (por ejemplo,
frutas con pepitas, con hueso y citricos), frutas pequefas (bayas, cerezas) y otros cultivos especializados (por
ejemplo, colza, girasol y olivo).

El término “no agronémico” se refiere a otras aplicaciones distintas de los cultivos de campo, tales como cultivos
horticolas (por ejemplo, plantas de invernadero, de vivero u ornamentales que no se cultivan en un campo),
estructuras residenciales, agricolas, comerciales e industriales, revestimientos de césped (por ejemplo, granjas de
césped, pastizales, campos de golf, jardines, campos deportivos, etc.), gestién de productos de madera, productos
almacenados, vegetacion y agrosilvicultura, y aplicaciones de salud publica (es decir, humana) y salud animal (por
ejemplo, animales domésticos, tales como mascotas, ganado y aves de corral, y animales no domesticados, tales
como la fauna silvestre).
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Las aplicaciones no agrondémicas incluyen la proteccion de un animal frente a un nematodo parasito por medio de la
administracion, al animal a proteger, de una cantidad eficaz como parasiticida (es decir, biolégicamente eficaz) de un
compuesto de la invencién, normalmente en forma de una composicion formulada para uso veterinario.

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

“Alcoxi” incluye, por ejemplo, metoxi, etoxi, n-propiloxi, isopropiloxi y los diferentes isomeros butoxi, pentoxi y
hexiloxi. “Alcoxialquilo” indica una sustitucién alcoxi sobre el alquilo. Los ejemplos de “alcoxialquilo” incluyen
CH30CH,, CH30CH2CH,, CH3CH,0CH,, CH3CH>CH>CH,OCH; y CH3CH,OCH,CHa.

“Cicloalquilo” incluye, por ejemplo, ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo y ciclohexilo. El término “cicloalquilalquilo”
indica una sustitucion cicloalquilo sobre un resto alquilo. Los ejemplos de “cicloalquilalquilo” incluyen
ciclopropilmetilo, ciclopentiletilo y otros restos cicloalquilo unidos a grupos alquilo de cadena lineal o ramificada.
“Cicloalquenilo” incluye grupos tales como ciclopentilo y ciclohexenilo, asi como grupos con mas de un enlace doble,
tales como 1,3- y 1,4-ciclohexadienilo. El término “cicloalquilcicloalquilo” indica una sustitucion de cicloalquilo sobre
otro anillo cicloalquilo, en donde cada anillo cicloalquilo tiene independientemente de 3 a 7 miembros de atomos de
carbono en el anillo. Los ejemplos de cicloalquilcicloalquilo incluyen ciclopropilciclopropilo (tales como 1,1'-
biciclopropil-1-ilo, 1,1"-biciclopropil-2-ilo), ciclohexilciclopentilo (tal como 4-ciclopentilciclohexilo) y ciclohexilciclohexilo
(tal como 1,1"-biciclohexil-1-ilo), y los diferentes isémeros cis- y trans-cicloalquilcicloalquilo, (tales como (1R,2S)-1,1'-
biciclopropil-2-ilo y (1R,2R)-1,1"-biciclopropil-2-ilo).

El término “halégeno”, ya sea solo o en palabras compuestas, tales como “haloalquilo”, o cuando se usa en
descripciones tales como “alquilo sustituido con halégeno” incluye flaor, cloro, bromo o yodo. Ademas, cuando se
usa en palabras compuestas tales como “haloalquilo”, o cuando se usa en descripciones tales como “alquilo
sustituido con haldgeno”, dicho alquilo puede estar parcial o totalmente sustituido con atomos de halégeno que
pueden ser iguales o diferentes. Los ejemplos de “haloalquilo” o “alquilo sustituido con halégeno” incluyen F3C,
CICH,, CF3CH; y CF3CCl,. Los términos “haloalcoxi”, “haloalquenilo”, “haloalquinilo” y similares se definen del mismo
modo que el término “haloalquilo”. Los ejemplos de “haloalcoxi’ incluyen CF30, CCIlsCH,O, HCF,CH,CH2O y
CF3CH20. Los ejemplos de “haloalquenilo” incluyen (CI)C=CHCH, y CF3;CHCH=CHCH;. Los ejemplos de
“haloalquinilo” incluyen HC=CCHCI, CF3C=C, CCI3C=C y FCH,C=CCHoa.

Como se usa en la presente memoria, la abreviatura quimica C(O) representa un resto carbonilo. Por ejemplo,
C(O)CHs representa un grupo acetilo. Como se usan en la presente memoria, las abreviaturas quimicas CO; y
C(O)O representan un resto éster. Por ejemplo, CO;Me y C(O)OMe representan un éster metilico.

“OCN” significa -O-C=N, y “SCN” significa -S-C=N.

El nimero total de atomos de carbono en un grupo sustituyente se indica con el sufijo “Ci—C;”, en donde i y j son
numeros de 1 a 14. Alcoxialquilo C, designa CH3zOCHy; alcoxialquilo Cz designa, por ejemplo, CH3CH(OCHj3),
CH3OCH,CH; o CH3CH>OCHSy; y alcoxialquilo C4 designa los diferentes isémeros de un grupo alquilo sustituido con
un grupo alcoxi que contiene un total de cuatro atomos de carbono; los ejemplos incluyen CH3CH>,CH;OCH; y
CH3CH>OCH,CHa.

Cuando un compuesto esta sustituido con un sustituyente que comprende un subindice que indica que el nimero de
dichos sustituyentes puede exceder de 1, dichos sustituyentes (cuando exceden de 1) se seleccionan
independientemente del grupo de sustituyentes definidos, por ejemplo, R1, nesO0,1,2, 36 4. Cuando un grupo
contiene un sustituyente que puede ser hidrégeno, por ejemplo, R? o R?, entonces cuando este sustituyente se toma
como hidrégeno, se reconoce que este es equivalente al grupo no sustituido. Cuando se indica que un grupo
variable esta opcionalmente unido a una posicién, por ejemplo, (R"), en U-29 de la Presentacion 1, en donde r puede
ser 0, entonces en esa posicion puede haber hidrégeno aunque no se haya indicado en la definicion del grupo
variable. Cuando se dice que una o mas posiciones en un grupo estan “no sustituidas” o “insustituidas”, entonces los
atomos de hidrogeno se unen para ocupar todas las valencias libres.

A menos que se indique otra cosa, un “anillo” o “sistema anular” como componente de la formula 1 (por ejemplo, €l
sustituyente Q) es carbociclico o heterociclico. El término “sistema anular” indica dos o mas anillos condensados. El
término “anillo heterociclico” indica un anillo en el que al menos un atomo que forma la cadena principal del anillo no
es carbono, por ejemplo, es nitrégeno, oxigeno o azufre. Normalmente un anillo heterociclico contiene no mas de 4
nitrégenos, no mas de 2 oxigenos y no mas de 2 azufres. A menos que se indique otra cosa, un anillo heterociclico
puede ser un anillo saturado, parcialmente insaturado o totalmente insaturado. El término “sistema anular
heterociclico” indica un sistema anular en el cual al menos un anillo del sistema anular es un anillo heterociclico. A
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menos que se indique otra cosa, los anillos y sistemas anulares heterociclicos pueden estar unidos a través de
cualquier carbono o nitrégeno disponible mediante el reemplazo de un hidrégeno sobre dicho carbono o nitrogeno.

“Aromatico” indica que cada uno de los atomos del anillo esta esencialmente en el mismo plano y tiene un orbital p
perpendicular al plano del anillo, y en el cual (4n + 2) 11 electrones, en donde n es un numero entero positivo, estan
asociados con el anillo para cumplir la regla de Hickel. Cuando un anillo heterociclico totalmente insaturado
satisface la regla de Huckel, entonces dicho anillo se denomina también “anillo heteroaromatico”. El término “sistema
anular heteroaromatico” indica un sistema anular heterociclico en el cual al menos un anillo del sistema anular es
aromatico.

Cuando se usan en la presente memoria, se aplicaran las siguientes definiciones a menos que se indique otra cosa.
El término “opcionalmente sustituido” se utiliza de manera intercambiable con la frase “sustituido o no sustituido” o
con el término “(in)sustituido”. La expresion “opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes” significa que no esta
presente ningun sustituyente (es decir, que no esta sustituido), o que estan presentes 1, 2, 3 6 4 sustituyentes
(limitados por el numero de posiciones de enlace disponibles). A menos que se indique otra cosa, un grupo
opcionalmente sustituido puede tener un sustituyente en cada posicion sustituible del grupo, y cada sustitucion es
independiente de las otras.

Cuando un sustituyente es un anillo heteroaromatico de 5 6 6 miembros que contiene nitrégeno, puede estar unido
al resto de la férmula 1 a través de cualquier atomo de carbono o nitrégeno disponible del anillo, a menos que se
describa otra cosa.

Un ejemplo de fenilo opcionalmente sustituido con uno a cinco sustituyentes es el anillo ilustrado como U-1 en la
Presentacion 1, en donde R es como se ha definido en el Sumario de la invencion para R1, R2, R®o Q,yresun
numero entero de 0 a 5.

Los ejemplos de un anillo heteroaromatico de 5 6 6 miembros opcionalmente sustituido incluyen los anillos U-2 a U-
61 ilustrados en la Presentacion 1, en donde R’ es cualquier sustituyente como se ha definido en el Sumario de la
invencioén para R1, R2, R%o Q, y r es un numero entero de 0 a 4, limitado por el niumero de posiciones disponibles en
cada grupo U. Dado que U-29, U-30, U-36, U-37, U-38, U-39, U-40, U-41, U-42 y U-43 tienen solamente una
posicion disponible, para estos grupos U r se limita a los nimeros enteros 0 6 1, y cuando r es 0 significa que el
grupo U no estéa sustituido y que esta presente un hidrégeno en la posicion indicada por (R")..

Presentacion 1
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Como se ha indicado antes, Q puede ser (entre otros) un sistema anular heteroaromatico biciclico de 8 a 10
miembros opcionalmente sustituido con sustituyentes seleccionados de un grupo de sustituyentes como se han
definido en el Sumario de la invencién. Los ejemplos de sistemas anulares heteroaromaticos biciclicos de 8, 9 6 10
miembros opcionalmente sustituidos incluyen los anillos U-81 a U-123 ilustrados en la Presentacion 3, en donde R"
es cualquier sustituyente definido en el Sumario de la invencion para Q, y r es, por lo general, un nimero entero de 0
a4.

Presentacion 3
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U-119 U-120
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Aunque los grupos R’ se muestran en las estructuras U-1 a U-123, es de sefialar que no es necesario que dichos
grupos estén presentes ya que son sustituyentes opcionales. Los atomos de nitrdgeno que requieren sustitucion
para completar su valencia se sustituyen con H o R". Se debe observar que cuando el punto de union entre (R"), y el
grupo U se ilustra como un punto flotante, (R"), puede estar unido a cualquier atomo de carbono o de nitrégeno
disponible del grupo U. Se debe observar que cuando el punto de unién en el grupo U se ilustra como un punto
flotante, el grupo U puede estar unido al resto de la formula 1 a través de cualquier carbono o nitrégeno disponible
del grupo U mediante el reemplazo de un atomo de hidrogeno. Se debe observar que algunos grupos U pueden ser
sustituidos solamente con menos de 4 grupos R" (por ejemplo, U-2 a U-5, U-7 a U-48 y U-52 a U-61).

En la técnica se conoce una gran variedad de métodos sintéticos para la preparacion de anillos y sistemas anulares
heterociclicos aromaticos y no aromaticos; para una revision detallada, véase la serie de ocho voliumenes de
Comprehensive Heterocyclic Chemistry, A. R. Katritzky and C. W. Rees, editors-in-chief, Pergamon Press, Oxford,
1984 y la serie de doce volumenes de Comprehensive Heterocyclic Chemistry Il, A. R. Katritzky, C. W. Rees and E.
F. V. Scriven, editors-in-chief, Pergamon Press, Oxford, 1996.

Los compuestos de esta invencién pueden existir como uno o mas estereoisémeros. Los diferentes estereoisémeros
incluyen enantiémeros, diastereoisémeros, atropisémeros e isémeros geométricos. Los expertos en la técnica
apreciaran que un estereoisémero puede ser mas activo y/o puede presentar efectos beneficiosos cuando esta
enriquecido con respecto a los demas estereoisdémeros o cuando esta separado de los demas estereoisémeros.
Ademas, los expertos en la técnica sabran como separar, enriquecer y/o preparar selectivamente tales
estereoisomeros. Los compuestos de la invenciéon pueden estar presentes como una mezcla de estereoisémeros,
como estereoisémeros individuales o como una forma 6pticamente activa.

Los compuestos seleccionados de la formula 1, (incluyendo todos los estereoisémeros, N-Oxidos, y sales de los
mismos), por lo general, existen en mas de una forma, y por lo tanto, la férmula 1 incluye todas las formas cristalinas
y no cristalinas de los compuestos que representa la férmula 1. Las formas no cristalinas incluyen realizaciones que
son sodlidas, tales como ceras y gomas, asi como realizaciones que son liquidas, tales como soluciones y fundidos.
Las formas cristalinas incluyen realizaciones que representan esencialmente un tipo de cristal Unico y realizaciones
que representan una mezcla de polimorfos (es decir, distintos tipos cristalinos). El término “polimorfo” se refiere a
una forma cristalina particular de un compuesto quimico que puede cristalizar en diferentes formas cristalinas,
teniendo estas formas diferentes ordenamientos y/o configuraciones de las moléculas en la red cristalina. Aunque
los polimorfos pueden tener la misma composicién quimica, también pueden diferir en la composicién debido a la
presencia o ausencia de agua u otras moléculas cristalizadas conjuntamente, que pueden unirse de manera débil o
fuerte en la red. Los polimorfos pueden diferir en propiedades quimicas, fisicas y bioldgicas tales como forma
cristalina, densidad, dureza, color, estabilidad quimica, punto de fusién, higroscopicidad, suspensibilidad, velocidad
de disolucion y biodisponibilidad. Los expertos en la técnica apreciaran que un polimorfo de un compuesto
representado por la férmula 1 puede presentar efectos beneficiosos (por ejemplo, idoneidad para la preparacion de
formulaciones utiles, mejores caracteristicas bioldgicas) con respecto a otro polimorfo o una mezcla de polimorfos
del mismo compuesto representado por la férmula 1. La preparacion y aislamiento de un polimorfo particular de un
compuesto representado por la formula 1 se puede llevar a cabo mediante métodos conocidos por los expertos en la
técnica, incluyendo, por ejemplo, cristalizacion utilizando disolventes y temperaturas seleccionados.

Los expertos en la técnica comprenderan que no todos los heterociclos que contienen nitrégeno pueden formar N-
oxidos, ya que el nitrdgeno requiere un par libre de electrones disponible para oxidacion al 6xido; los expertos en la
técnica reconoceran aquellos heterociclos que contienen nitrégeno que pueden formar N-6xidos. Los expertos en la
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técnica reconoceran también que las aminas terciarias pueden formar N-6xidos. Los métodos de sintesis para la
preparacion de N-6xidos de heterociclos y aminas terciarias son bien conocidos por los expertos en la técnica e
incluyen la oxidacion de heterociclos y aminas terciarias con peroxiacidos, tales como acido peracético y acido 3-
cloroperbenzoico (MCPBA), perdxido de hidrégeno, hidroperdxidos de alquilo, tales como hidroperdxido de t-butilo,
perborato de sodio, y dioxiranos, tal como dimetildioxirano. Estos métodos para la preparacion de N-6xidos han sido
ampliamente descritos y revisados en la literatura; véanse, por ejemplo: T. L. Gilchrist en Comprehensive Organic
Synthesis, vol. 7, pp. 748-750, S. V. Ley, Ed., Pergamon Press; M. Tisler and B. Stanovnik en Comprehensive
Heterocyclic Chemistry, vol. 3, pp. 18-20, A. J. Boulton and A. McKillop, Eds., Pergamon Press; M. R. Grimmett and
B. R. T. Keene en Advances in Heterocyclic Chemistry, vol. 43, pp. 149-161, A. R. Katritzky, Ed., Academic Press;
M. Tisler and B. Stanovnik en Advances in Heterocyclic Chemistry, vol. 9, pp. 285-291, A. R. Katritzky and A. J.
Boulton, Eds., Academic Press; y G. W. H. Cheeseman and E. S. G. Werstiuk en Advances in Heterocyclic
Chemistry, vol. 22, pp. 390 392—, A. R. Katritzky and A. J. Boulton, Eds., Academic Press.

Los expertos en la técnica reconocen que dado que en el medio ambiente y en condiciones fisiologicas las sales de
los compuestos quimicos estan en equilibrio con sus correspondientes formas que no son sales, las sales comparten
la utilidad biolégica de las formas que no son sales. Por consiguiente, una amplia variedad de sales de los
compuestos de la féormula 1 son Utiles para el control de los nematodos parasitos. Las sales de los compuestos de la
férmula 1 incluyen sales de adicion de acido con acidos organicos o inorganicos, tales como los acidos bromhidrico,
clorhidrico, nitrico, fosférico, sulfdrico, acético, butirico, fumarico, lactico, maleico, maldnico, oxalico, propiénico,
salicilico, tartarico, 4-toluensulfénico o valérico. Cuando un compuesto de la formula 1 contiene un resto acido, tal
como un acido carboxilico, fenol o sulfonamida (es decir, cuando R® es H), las sales |ncluyen también aquellas
formadas con bases organicas o inorganicas, tales como piridina, trietlamina o amoniaco, o amidas, hidruros,
hidroxidos o carbonatos de sodio, potasio, litio, calcio, magnesio o bario. Por consiguiente, la presente invencion
comprende compuestos seleccionados de la formula 1, N-6xidos y sales de los mismos.

Las realizaciones de la presente invencion, tal como se describen en el Sumario de la invencion, incluyen las que se
describen a continuacion. En las siguientes realizaciones, la formula 1 incluye estereoisémeros, N-6xidos, y sales de
los mismos, y la referencia a “un compuesto de la formula 1” incluye las definiciones de sustituyentes especificados
en el Sumario de la invencién a menos que se definan adicionalmente en las realizaciones.

Realizacién 1. Un compuesto de la férmula 1, en donde Z es O.
Realizacién 2. Un compuesto de la férmula 1, en donde Z es S.

Realizacién 3. Un compuesto de la formula 1 o de la realizacion 1 6 2, en donde cada R’ es independientemente
halégeno, ciano, nitro, OR*, alquilo C1—Cs 0 haloalquilo C1—Cs.

Realizacién 3a. Un compuesto de Ia realizacion 3, en donde R' es independientemente halégeno, alquilo C1—Cs 0
haloalquilo C+—Cs (es decir, OR?, y R* es haloalquilo C1—Cé).

Realizacién 3b. Un compuesto de la realizacion 3a, en donde n es 2, y un R' se encuentra en la posicion 3 de la
formula 1, y un segundo R se encuentra en la posicion 5 de la formula 1.

Realizacién 3c. Un compuesto de la realizacion 3a o 3b, en donde cada R' es independientemente halégeno o
haloalquilo C1—C..

Realizacién 3d. Un compuesto de la realizacion 3c, en donde cada R'es independientemente F, Cl, Br o CFs.

Realizaciéon 3e. Un compuesto de la realizacion 3c, en donde n es 2 y cada R' es independientemente F, Cl, Br o
CFs.

Realizacion 3f. Un compuesto de la formula 1, en donde nes 1,y R' es CF; y se encuentra en la posiciéon 3 de la
féormula 1.

Realizacién 3g. Un compuesto de laformula 1, en donde n es 2, y un R'es CF; y se encuentra en la posicion 3 de la
formula 1, y un segundo R es Cl y se encuentra en la posicién 5 de la formula 1.

Realizacién 3h. Un compuesto de laformula 1, en donde n es 2, y un R'es CF; y se encuentra en la posicion 3 de la
formula 1, y un segundo R es Br y se encuentra en la posicion 5 de la formula 1.

Realizacioén 3i. Un compuesto de la férmula 1, en donde n es 2, y un R'es CF; y se encuentra en la posicién 3 de la
formula 1, y un segundo R es F y se encuentra en la posicién 5 de la formula 1.

Realizacién 4. Un compuesto de la férmula 1 o de cualquiera de las realizaciones 1-3i, en donde Q es fenilo o un
anillo heteroaromatico de 5 6 6 miembros, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 3 sustituyentes
independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, OR*, NR°R®, alguﬂo Cq— C4,
alquenilo C,—C4, alqumllo C2—C4, haloalquilo C1—C4, haloalquenilo C,—C4, alcoxialquilo Cz—Ce, C(X)R C(O)OR
C(X)NR'R™, s(0)mR®, S(0)NR''R'?, OC(O)R™ y N(R')C(O)R™.
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Realizacién 4a. Un compuesto de la realizacién 4, en donde Q es fenilo o un anillo heteroaromatico de 5 6 6
miembros, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 3 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo
que consiste en haldégeno, ciano, OR4a, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs y C(O)R7b; cada R* es independientemente
alquilo C1—Cs3 o haloalquilo C1—Cs3; y cada R™ es independientemente alquilo C1—Cs.

Realizacién 4b. Un compuesto de la realizaciéon 4, en donde Q es fenilo, piridinilo, pirazolilo, oxazolilo, tiazolilo,
isoxazolilo, isotiazolilo, furanilo o tienilo, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 3 sustituyentes
independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, OR4, NR5R6, alguilo C1—Cy4,
alquenilo C,—C4, alquinilo C,—C4, haloalquilo C41—C4, haloalquenilo Co—C,, alcoxialquilo Co—Cs, C(X)R', C(O)ORS,
C(X)NR'R™, S(0O)mR®, S(0)NR''R'?, OC(O)R™ y N(R')C(O)R™.

Realizacién 4c. Un compuesto de la realizacién 4b, en donde Q es fenilo, piridinilo, pirazolilo, oxazolilo, tiazolilo,
isoxazolilo, isotiazolilo, furanilo o tienilo, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 3 sustituyentes
independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, OR*, alquilo C1—C3 y haloalquilo C1—
Cs; y cada R* es independientemente alquilo C1—C3 o haloalquilo C+—Cs.

Realizacion 4d. Un compuesto de la realizacion 4b, en donde Q es fenilo opcionalmente sustituido con 1 a 3
sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, OR4, NR5R6,
alquilo C4—C4, alquenilo C,—C4, alquinilo C,—C4, haloalquilo C1—C4, haloalquenilo C—Cy4, alcoxialquilo Co—Cs, C(X)R7,
C(0)OR®, C(O)NR''R™, S(0)nR®, S(0).NR''R™?, OC(0)R"y N(R")C(O)R"™.

Realizacion 4e. Un compuesto de la realizacion 4d, en donde Q es fenilo opcionalmente sustituido con 1 a 3
sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, OR4a, alquilo C1—Cs,
haloalquilo C1—Cs y C(O)R™; cada R*® es independientemente alquilo C1—C3 o haloalquilo C—Cs; y cada R™® es
independientemente alquilo C1—Cs.

Realizacion 4f. Un compuesto de la realizacion 4b, en donde Q es piridinilo opcionalmente sustituido con 1 a 3
sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, OR4, NR5R6,
alquilo C1—C4, alquenilo C,—C4, alquinilo Co—C4, haloalquilo C1—C4, haloalquenilo C—Cy4, alcoxialquilo Co—Cs, C(X)R7,
C(0)OR?, C(O)NR''R™, S(0)nR®, S(0).NR''R™?, OC(0)R"y N(R")C(O)R"™.

Realizacion 4g. Un compuesto de la realizacion 4f, en donde Q es piridinilo opcionalmente sustituido con 1 a 3
sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, OR™, alquilo C+-C3 y
haloalquilo C1—Cs3; y cada R* es independientemente alquilo C1—C3 o haloalquilo C1—Cs.

Realizacion 4h. Un compuesto de la realizacion 4b, en donde Q es pirazolilo opcionalmente sustituido con 1 6 2
sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, OR4, NR5R6,
alquilo C4—C4, alquenilo C,—C4, alquinilo C,—C4, haloalquilo C1—C4, haloalquenilo C—Cy4, alcoxialquilo Co—Cs, C(X)R7,
C(0)OR®, C(O)NR''R™, S(0)nR®, S(0).NR''R™?, OC(0)R"y N(R")C(O)R".

Realizaciéon 4i. Un compuesto de la realizacion 4h, en donde Q es pirazolilo opcionalmente sustituido con 1 6 2
sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, OR™, alquilo C+-C3 y
haloalquilo C1—Cs3; y cada R* es independientemente alquilo C1—C3 o haloalquilo C1—Cs.

Realizacion 4j. Un compuesto de la realizacion 4b, en donde Q es oxazolilo opcionalmente sustituido con 1 6 2
sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, OR4, NR5R6,
alquilo C1—C4, alquenilo C,—C4, alquinilo C,—C4, haloalquilo C1—C4, haloalquenilo C—Cy4, alcoxialquilo Co—Cs, C(X)R7,
C(0)OR?, C(O)NR''R™, S(0)nR®, S(0).NR''R™?, OC(0)R"y N(R")C(O)R".

Realizacion 4k. Un compuesto de la realizacion 4j, en donde Q es oxazolilo opcionalmente sustituido con 1 6 2
sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, OR™, alquilo C+-C3 y
haloalquilo C1—Cs3; y cada R* es independientemente alquilo C1—C3 o haloalquilo C1—Cs.

Realizacion 4l. Un compuesto de la realizacion 4b, en donde Q es tiazolilo opcionalmente sustituido con 1 ¢ 2
sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, OR4, NR5R6,
alquilo C4—C4, alquenilo C,—C4, alquinilo C,—C4, haloalquilo C1—C4, haloalquenilo C—Cy4, alcoxialquilo Co—Cs, C(X)R7,
C(0)OR?, C(O)NR''R™, S(0)nR®, S(0).NR''R™?, OC(0)R"y N(R")C(O)R".

Realizacion 4m. Un compuesto de la realizacion 41, en donde Q es tiazolilo opcionalmente sustituido con 1 6 2
sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, OR™, alquilo C+-C3 y
haloalquilo C1—Cs3; y cada R* es independientemente alquilo C1—C3 o haloalquilo C1—Cs.

Realizacion 4n. Un compuesto de la realizacion 4b, en donde Q es isoxazolilo opcionalmente sustituido con 1 6 2
sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, OR4, NR5R6,
alquilo C4—C4, alquenilo C,—C4, alquinilo C,—C4, haloalquilo C1—C4, haloalquenilo C—Cy4, alcoxialquilo Co—Cs, C(X)R7,
C(0)OR®, C(O)NR''R™, S(0)nR®, S(0).NR''R™?, OC(0)R"y N(R")C(O)R"™.
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Realizacién 40. Un compuesto de la realizaciéon 4n, en donde Q es isoxazolilo opcionalmente sustltU|do con1062
sustituyentes |ndepend|entemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, OR* , alquilo C1-C3 y
haloalquilo C1—Cs3; y cada R* es independientemente alquilo C1—C3 o haloalquilo C1—Cs.

Realizaciéon 4p. Un compuesto de la realizacion 4b, en donde Q es isotiazolilo opcionalmente sustituido con 1 o 2
sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, OR*, NR® R
alquilo C1 C4, alquenilo C,—Cy, anU|n|Io C2—C4, haloalquilo C1—Cy4, haloalquenllo C2—C,4, alcoxialquilo Cz—Ce, C(X)R
C(O)OR?, C(O)NR''R™, S(O)mR®, S(0):NR"'R"?, OC(O)R" y N(R')C(0O)R™.

Realizacién 4qg. Un compuesto de la realizaciéon 4p, en donde Q es isotiazolilo opcionalmente sustltuido con1062
sustituyentes |ndepend|entemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, OR* , alquilo C1-C3 y
haloalquilo C1—Cs3; y cada R* es independientemente alquilo C1—C3 o haloalquilo C1—Cs.

Realizacién 4r. Un compuesto de la realizaciéon 4b, en donde Q es furanilo opcionalmente sustituido con 1 a 3
sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, OR*, NR® R
alquilo C1 C4, alquenilo C,—Cy, anU|n|Io C2—C4, haloalquilo C1—Cy4, haloalquenllo C2—C,4, alcoxialquilo Cz—Ce, C(X)R
C(O)OR?, C(O)NR''R™, S(O)mR®, S(0):NR"'R"?, OC(O)R" y N(R')C(0O)R™.

Realizacién 4s. Un compuesto de la realizaciéon 4r, en donde Q es furanilo opcionalmente sustltmdo con1a3
sustituyentes |ndepend|entemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, OR* , alquilo C+-C3 y
haloalquilo C1—Cs3; y cada R* es independientemente alquilo C1—C3 o haloalquilo C1—Cs.

Realizacién 4t. Un compuesto de la realizacion 4b, en donde Q es tienilo opcionalmente sustituido con 1 a 3
sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, OR*, NR® R
alquilo C1 C4, alquenilo C,—Cy, anU|n|Io C2—C4, haloalquilo C1—Cy4, haloalquenllo C2—C,4, alcoxialquilo Cz—Ce, C(X)R
C(O)OR?, C(O)NR''R™, S(O)mR®, S(0):NR''R"?, OC(O)R" y N(R')C(0O)R™.

Realizacién 4u. Un compuesto de la realizacion 4t, en donde Q es tienilo opcionalmente sustltmdo con 1a3
sustituyentes |ndepend|entemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, OR* , alquilo C1-C3 y
haloalquilo C1—Cs3; y cada R* es independientemente alquilo C1—C3 o haloalquilo C1—Cs.

Realizacién 4v. Un compuesto de la realizacién 4b, en donde Q es fenilo opcionalmente sustltmdo con 1a3
sustituyentes |ndepend|entemente selecmonados del grupo que consiste en halégeno, ciano, OR*, NR°R®, alquilo
C1—Cs, haloalquilo C1—C4, C(X)R’ y C(O)OR®.

Realizacién 4w. Un compuesto de la realizacion 4b, en donde Q es piridinilo opcionalmente sustltmdo con 1a3
sustituyentes |ndepend|entemente selecmonados del grupo que consiste en halégeno, ciano, OR*, NR°R®, alquilo
C1—Cs, haloalquilo C1—C4, C(X)R’ y C(O)OR®.

Realizacién 4x. Un compuesto de la realizacién 4b, en donde Q es furanilo opcionalmente sustltmdo con 1a3
sustituyentes |ndepend|entemente selecmonados del grupo que consiste en halégeno, ciano, OR*, NR°R®, alquilo
C1—Cs, haloalquilo C1—C4, C(X)R’ y C(O)OR®.

Realizaciéon 5. Un compuesto de la formula 1 o de cualquiera de las realizaciones 1-4x, en donde R? es H, halégeno
o alquilo C1—Cs.

Realizacién 5a. Un compuesto de la realizacion 5, en donde R%es H, F, Cl, Br o alquilo C1—C..
Realizacién 5b. Un compuesto de la realizaciéon 5a, en donde R?es Ho CHs.
Realizaciéon 5c. Un compuesto de la realizacién 5a, en donde R? es H.

Realizacién 6. Un compuesto de la formula 10de cuanU|era de las realizaciones 1-5c, en donde R® es H, alquilo
C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, C(X)R’, C(O)OR® 0 S(O)nR?; 0 alquilo C1—Cs sustituido con 1 6 2 OR.

Realizacién 6a. Un compuesto de la realizacion 6, en donde R*esHo alquilo C1—Cs.
Realizacién 6b. Un compuesto de la realizacién 6a, en donde R® es H.

Realizacién 7. Un compuesto de la férmula 1 o de cualquiera de la realizaciones 1-6b, en donde R* es H, alquilo C4—
Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo C,—Ce, alquinilo C—Cs 0 haloalquinilo C—Cs; 0 alquilo C1—Cs,
alquenilo C,—Cs 0 alquinilo C,—Cs, cada uno sustltmdo con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados
del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, OR*, NR*R®? , alquilo C41—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo Cz—Ce,
haloalquenllo C>—Cs, alquinilo Cx—Cs, hananumlIo C>——Cs, C(X)R7a C(O)OR®, C(ONR"R™, S(0)nR* o
S(0)NR''R™

Realizaciéon 8. Un compuesto de la formula 1 o de cualquiera de las realizaciones 1-7, en donde R® es H, NR*R®

alquilo C1 Cs, haloalquilo C4— Ca, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo C,—Csg, alquinilo C,—Cs, haloalquinilo C,—Cs, C(X)R
C(0)OR?, C(O)NR'R'?, S(O)mR® 0 S(0)NR''R'?; 0 cicloalquilo Cs—C7, cicloalquilalquilo C4~Cs, cicloalquilcicloalquilo

14



10

15

20

25

30

35

40

45

50

ES 2530 268 T3

Cs—C14 0 cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente
seleccionados del grupo que consiste en haldégeno, ciano, nitro, alquilo C1—Cj4, haloalquilo C1—Ca, OR* y S(O)nga.

Realizaciéon 9. Un compuesto de la férmula 1 o de cualquiera de las realizaciones 1-8, en donde R® es H, alquilo C4—
Cs, haloalquilo C1+—Cs, alquenilo C2—Cs 0 alquinilo C,—Cs; o cicloalquilo C3—C7 o cicloalquilalquilo C4—Cg, cada uno
opcionalmente sustituido con 1 & 2 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en
halégeno, ciano, alquilo C1—C4, haloalquilo C1—C4 y OR4a;

Realizacién 10. Un compuesto de la féormula 1 o de cualquiera de las realizaciones 1-9, en donde R’ es H, alquilo
C1—Ce, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo C.—Cs, alquinilo C2—Cs 0 haloalquinilo C>—Csg; o cicloalquilo
C3—Cy, cicloalquilalquilo Cs—Csg, cicloalquilcicloalquilo Cs—C14 0 cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente
sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano,
nitro, alquilo C1—Ca, haloalquilo C1—C4, OR*y S(O)nR*.

Realizacién 11. Un compuesto de la férmula 1 o de cualquiera de las realizaciones 1-10, en donde R® es H, alquilo
C1—Ces, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo C,—Cs, alquinilo C>—Cs 0 haloalquinilo C>—Ceg; o cicloalquilo
C3s—Cy, cicloalquilalquilo Cs—Csg, cicloalquilcicloalquilo Cs—C14 0 cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente
sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano,
nitro, alquilo C4—C4, haloalquilo C1—Ca, OR* y S(O)nga; o alquilo C1—Cs sustituido con 1 a 4 sustituyentes
independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, OR4a, NR5aR6a, alquilo C1—Ce,
haloalquilo C1—Cs, alqbuenilo C,—Ce, haloalquenilo C>—Cs, alquinilo C,—Cs, haloalquinilo C2—Ce, C(X)R7a, C(O)ORaa,
C(O)NR'"'R', S(0)nR™ 0 S(0):NR'"'R"2.

Realizaciéon 12. Un compuesto de la férmula 1 o de cualquiera de las realizaciones 1-11, en donde R® es H, alquilo
C1—Ces, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cg, haloalquenilo C,—Cs, alquinilo C—Cs 0 haloalquinilo C>—Cs; 0 alquilo C1—
Cs sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano,
nitro, OR*®, NR**R® alquilo C1—~Cs, haloalquilo C—Cs, alquenilo C—Cs, haloalquenilo C—Cs, alquinilo Co—Ce,
haloalquinilo C,—Cs, C(X)R™, C(O)OR®, C(O)NR''R™, S(0)nR* 0 S(O)NR''R™.

Realizacién 13. Un compuesto de la férmula 1 o de cualquiera de las realizaciones 1-12, en donde R es H, alquilo
C1—Ce, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C; ¢s 0 alquinilo C,—Ce.

Realizaciéon 14. Un compuesto de la formula 1 o de cualquiera de las realizaciones 1-13, en donde R™ es
cicloalquilo C3—Cy7, cicloalquilalquilo Cs—Cg o cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 4
sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alquilo C1—Cy,
haloalquilo C1—C4, OR* y S(O)nR%; o alquilo C1—Cs sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente
seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, OR4, NR5R6, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Ce,
alquenilo C,—Cs, haloalquenilo Co—Cs, alquinilo C,—Cs, haloalquinilo Co—Cs, C(X)R’, C(O)OR®, C(O)NR''R'?, S(0)mR’
0 S(O)NR"'R™.

Las realizaciones de esta invencion, incluyendo las realizaciones 1-14 anteriores, asi como cualquier ofra
realizacion descrita en la presente memoria, se pueden combinar de cualquier manera, y las descripciones de
variables en las realizaciones corresponden no sélo a los compuestos de la formula 1 sino también a los compuestos
de partida y compuestos intermedios Utiles para preparar los compuestos de la formula 1. Ademas, las realizaciones
de esta invencion, incluyendo las realizaciones 1-14 anteriores asi como también cualquier otra realizacion descrita
en la presente memoria, y cualquier combinacion de las mismas, corresponden a las composiciones y métodos de la
presente invencion.

Las combinaciones de las realizaciones 1-14 se ilustran mediante las siguientes:
Realizacién A. Un compuesto de la férmula 1, en donde
ZesO;y

Q es fenilo o un anillo heteroaromatico de 5 6 6 miembros, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 3
sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, OR4, NR5R6,
alquilo C1—C4, alquenilo C,—C4, alquinilo C,—C4, haloalquilo C1—C4, haloalquenilo C—Cy4, alcoxialquilo Co—Cs, C(X)R7,
C(0)OR?, C(X)NR''R'?, S(0O)nR®, S(0)NR''R™, OC(0)R"y N(R")C(O)R".

Realizacién B. Un compuesto de la realizacion A, en donde

Q es fenilo, piridinilo, pirazolilo, oxazolilo, tiazolilo, isoxazolilo, isotiazolilo, furanilo o tienilo, cada uno opcionalmente
sustituido con 1 a 3 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano,
nitro, OR4, NR5R6, alquilo C41—C4, alquenilo C,—C4, alquinilo C,—C4, haloalquilo C4—C4, haloalquenilo C,—C4,
alcoxialquilo C,—Cs, C(X)R’, C(O)OR®, C(X)NR''R'?, S(O)mR®, S(O).NR"'R"™, OC(O)R"®y N(R'*)C(O)R™.
Realizacién C. Un compuesto de la realizacién B, en donde

cada R’ es, independientemente, haldégeno, ciano, nitro, OR 4, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs;
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R? es H, halégeno o alquilo C1—Cs;

R? es H, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, C(X)R’, C(O)OR® 0 S(0)mR; 0 alquilo C1—Cs sustituido con 1 6 2 OR*; y
nes1062.

Las realizaciones especificas incluyen compuestos de la formula 1 seleccionados del grupo que consiste en:
8-cloro-N-[(2-cloro-5-metoxifenil)sulfonil]-6-(trifluorometil)-imidazo[1,2-a]piridin-2-carboxamida,
8-cloro-N-[(4-ciano-2,5-dimetilfenil)sulfonil]-6-(trifluorometil)-imidazo[ 1,2-a]piridin-2-carboxamida,
N-[(5-acetil-2-clorofenil)sulfonil]-8-cloro-6-(trifluorometil)imidazo[ 1,2-a]piridin-2-carboxamida,
8-cloro-N-[(3-metil-2-tienil)sulfonil]-6-(trifluorometil)imidazo[1,2-a]piridin-2-carboxamida,
8-cloro-N-[(4-metil-2-tienil)sulfonil]-6-(trifluorometil)imidazo[1,2-a]piridin-2-carboxamida,
8-cloro-N-[(3-cloro-1-metil-1H-pirazol-4-il)sulfonil]-6-(trifluorometil)-imidazo[1,2-a]piridin-2-carboxamida,
8-cloro-N-[(5-metoxi-2-nitrofenil)sulfonil]-6-(trifluorometil)imidazo[1,2-a]piridin-2-carboxamida,
8-cloro-N-[(2-cloro-5-etilfenil)sulfonil]-6-(trifluorometil)imidazo[ 1,2-a]piridin-2-carboxamida,
8-cloro-N-[(1-etil-3-metil-1H-pirazol-4-il)sulfonil]-6-(trifluorometil)-imidazo[1,2-a]piridin-2-carboxamida,
8-bromo-N-[(2-cloro-5-metoxifenil)sulfonil]-6-(trifluorometil)-imidazo[1,2-a]piridin-2-carboxamida,
N-[(2-bromo-5-metilfenil)sulfonil]-8-cloro-6-(trifluorometil)imidazo[1,2-a]piridin-2-carboxamida,
8-cloro-N-[(2-cloro-5-metilfenil)sulfonil]-6-(trifluorometil)imidazo[1,2-a]piridin-2-carboxamida,
8-cloro-N-[(3-cloro-1-etil-1H-pirazol-4-il)sulfonil]-6-(trifluorometil)imidazo[1,2-a]piridin-2-carboxamida, y
N-[(5-acetil-2-metilfenil)sulfonil]-8-cloro-6-(trifluorometilJimidazo[ 1,2-a]piridin-2-carboxamida.

Otras realizaciones de la presente invencion, como se describe en el Sumario de la invencion, incluyen las que se
describen a continuacion. En las siguientes realizaciones, la férmula 1p incluye estereoisomeros, N-6xidos, y sales
de los mismos, y la referencia a “un compuesto de la férmula 1p” incluye las definiciones de sustituyentes
especificadas en el Sumario de la invencién, a menos que se definan adicionalmente en las realizaciones.

Realizaciéon 15. Un compuesto de la férmula 1p

2 V4
R O\\S//O
2_N |5
/ —N R
3
1//
R 4 5 lp

en donde
ZesOo0S;

cada R' es independientemente halégeno, ciano, nitro, OR4, NR5R6, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cg, alquenilo Co—
Cs, haloalquenilo C—Cs, alquinilo C,—Cs, haloalquinilo C—Cs, C(X)R’, C(O)OR®, C(O)NR'R'® S(O)nR’,
S(0):NR''R"™, OC(0)R™ o N(R'®)C(O)R"; o cicloalquilo Cs—C, cicloalquilalquilo C4~Cs o cicloalquenilo Cs—C-, cada
uno opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en
halégeno, ciano, nitro, alquilo C1—C4, haloalquilo C1—Ca, OR* y S(O)nga; o alquilo C1—Cs sustituido con halégeno,
ciano, nitro, OR4, NR5R6, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cg, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo C,—Cs, alquinilo C2—Ce,
haloalquinilo C,—Cs, C(X)R’, C(O)OR?, C(O)NR"'R'™, S(O)nR® 0 S(O)NR''R'; o fenilo, naftalenilo o un anillo
heteroaromatico de 5 6 6 miembros, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituyentes independientemente
seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, OR4, NR5R6, alquilo C1—C4, alquenilo C,—C4,
alquinilo Co—C4, haloalquilo C1—C4, haloalquenilo C,—C4, alcoxialquilo C,—Cs, C(X)R7, C(O)ORS, C(O)NR”R12,
S(0)mR®, S(0):NR''R™?, OC(0)R"y N(R')C(O)R"%;
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R%es H, haldégeno, ciano, nitro, OR4, NR5R6, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cg, haloalquenilo C,—Cs,
alquinilo C,—Cs, haloalquinilo C,~Cs, C(X)R’, C(O)OR®, C(O)NR''R'?, S(0)mR® 0 S(0):NR''R"%; o cicloalquilo Cs—C7,
cicloalquilalquilo C4—Cg o cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes
independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alquilo C1—Cj, haloalquilo C1—
C4, OR*y S(0)nR%; 0 alquilo C1—Cs sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo
que consiste en halégeno, ciano, nitro, OR4, NR5R6, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo
C2—Cs, alquinilo Co~Cs, haloalquinilo C;~Cs, C(X)R’, C(O)OR®?, C(O)NR''R', S(0)mR’ y S(0):NR'"'R"%;

R%es H, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo Co—Cs, haloalquenilo C,—Cs, alquinilo Co—Cs, haloalquinilo C2—Ce,
C(X)R’, C(O)OR®, C(ONR''R'™, S(O)mR® o S(0):NR'R'% o cicloalquilo Cs—C;, cicloalquilalquilo C,~Cg o
cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados
del grupo que consiste en haldégeno, ciano, nitro, alquilo C1—C4, haloalquilo C1—Ca, OR* y S(O)nga; o alquilo C+—Cs
sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano,
nitro, OR4, NR5R6, alquilo C41—Cs, haloalquilo C4+—Cs, alquenilo C>—Cs, haloalquenilo C,—Csg, alquinilo Cy—Cse,
haloalquinilo C,—Cs, C(X)R’, C(O)OR?, C(O)NR''R™, S(0)nR’ y S(0):NR''R"%; o fenilo opcionalmente sustituido con
1 a 5 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, OR4,
NR5R6, alquilo C4—C4, alquenilo Co—Cy4, alquinilo Co—C4, haloalquilo C1—C4, haloalquenilo C,—C4, alcoxialquilo C2—Ce,
C(X)R’, C(O)OR?, C(O)NR''R™, S(0)mR®, S(0).NR"'R", OC(O)R™®y N(R'*)C(O)R™;

Q es fenilo, naftalenilo, un anillo heteroaromatico de 5 6 6 miembros o un sistema anular heteroaromatico biciclico
de 8 a 10 miembros, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituyentes independientemente seleccionados
del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, OR4, NR5R6, alquilo C1—Ce, haloalguilo C1—Ce, alquenilo C,—Ceg,
haloalquenilo C»-Cs, alquinilo, C~Cs, haloalquinilo Co~Ce, C(X)R’, C(0)OR®, C(O)NR''R™, S(0)nR®, S(0):NR'"'R",
OC(0O)R™, N(R™)C(O)R"y R': cada X es independientemente O 0 S;

cada R* es independientemente H, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo Co—Cs, alquinilo
C2—Cs 0 haloalquinilo Co—Cs; o alquilo C1—Cs sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados
del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, OR4a, NR5aR6a, alquilo C1—Ce, haloalquilo C1—Cg, alquenilo Co—Cs,
haloalquenilo C>-Cs, alquinilo C,—Cs, haloalquinilo C,—Cs, C(X)R™, C(O)OR®, C(O)NR'R', S(O)nR™ o
S(0)NR''R"; o fenilo opcionalmente sustituido con 1 a 3 sustituyentes independientemente seleccionados del
grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alquilo C4—Cs, alquenilo C,—C,, alquinilo C2—C4, haloalquilo C1—Cy,
haloalquenilo Cz-C, C(X)R™, C(0)OR® C(O)NR'R™ OR", alcoxialquilo C—Cs, S(O)nR%, S(0):NR''R",
NR**R* OC(0)R"y N(R')C(O)R’?; cada R* es independientemente H, alquilo C+—Cs o haloalquilo C1—Ce;

cada R® es independientemente H, NR5aR63, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo Co—Cs,
alquinilo C,—Cs, haloalquinilo C,~Cs, C(X)R’, C(O)OR®, C(O)NR''R'?, S(0)mR® 0 S(0):NR''R"%; o cicloalquilo Cs—C7,
cicloalquilalquilo C4—Cg o cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes
independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alquilo C1—Cj, haloalquilo C1—
C4, OR* y S(0)mR%: o fenilo opcionalmente sustituido con 1 a 3 sustituyentes independientemente seleccionados
del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alquilo C1+—Ca, alquenilo C,—C,, alquinilo C,—C,, haloalquilo C1—Cy,
haloalquenilo Cz-C, C(X)R™ C(0)OR® C(O)NR'R™, OR", alcoxialquilo C—Cs, S(O)nR%, S(0):.NR'R",
NR**R* OC(O)R"y N(R')C(O)R™

cada R* es independientemente H o alquilo C1—Cs;

cada R® es independientemente H, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo Co—Cs, alquinilo
C>—Cs 0 haloalquinilo C>—Cs; o cicloalquilo C3—Cy7, cicloalquilalquilo Cs~Cs o cicloalquenilo Cs—C7, cada uno
opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en
halégeno, ciano, nitro, alquilo C—Cs, haloalquilo C+—C4, OR* y S(0)mR%:;

cada R® es independientemente H, alquilo C+~Cs, C(O)R™ 0 C(O)OR™;

cada R es independientemente H, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo Co—Cs, alquinilo
C>—Cs 0 haloalquinilo C,—Cs; 0 cicloalquilo C3—C7, cicloalquilalquilo Cs—Csg, o cicloalquenilo Cs—C7, cada uno
opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en
halégeno, ciano, nitro, alquilo C1—C4, haloalquilo C1—C4, OR* y S(O)nga; o fenilo opcionalmente sustituido con 1 a 3
sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alquilo C1—Cq4,
alquenilo C,—Cy, alquinilo Co—Cs, haloalquilo C1—Cs, haloalquenilo C;~Ca4, C(X)R™®, C(O)OR®, C(O)NR''R'2, OR*,
alcoxialquilo C,—~Cs, S(0)mR*, S(0):NR''R'?, NR**R%, OC(O)R" y N(R'®)C(O)R™*;

cada R™es independientemente alquilo C+—Cs 0 haloalquilo C1—Ceg;

cada R® es independientemente H, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo Co—Cs, alquinilo
C>—Cs 0 haloalquinilo C>—Cs; o cicloalquilo C3—Cy7, cicloalquilalquilo Cs~Cs o cicloalquenilo Cs—C7; cada uno
opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en
halégeno, ciano, nitro, alquilo C—C4, haloalquilo C1—Ca, OR* y S(O)nga; o alquilo C4—Csg sustituido con 1 a 4
sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, OR4, NR5R6,
alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cg, alquenilo C>—Cs, haloalquenilo C,—Cs, alquinilo C,—Cs, haloalquinilo Co—Cs, C(X)R7,
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C(0)OR®, C(O)NR"'R™, S(0)nR’ y S(0):NR'R'%; o fenilo opcionalmente sustituido con 1 a 3 sustituyentes
independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alguilo C1—Cy4, alquenilo C,—C4,
alquinilo C,—Cs, haloalquilo C1—Cs, haloalquenilo Co—Ca4, C(X)R"?, C(O)OR®, C(O)NR'"'R'?, OR*, alcoxialquilo Co—
Cs, S(O)mR™, S(0)NR''R"?, NR**R®, OC(0)R™y N(R'’)C(O)R"*;

cada R* es independientemente alquilo C+—Cs 0 haloalquilo C1—Ceg;

cada R® es independientemente H, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo Co—Cs, alquinilo
C2—Cs 0 haloalquinilo Co—Cs; o alquilo C1—Cs sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados
del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, OR4, NR5R6, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C—Cse,
haloalquenilo Co—Cs, alquinilo Co—Cs, haloalquinilo Co—Cs, C(X)R’, C(O)OR?, C(O)NR''R™, S(0)mR® y S(O)NR"'R";
o fenilo opcionalmente sustituido con 1 a 3 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste
en haldgeno, ciano, nitro, alquilo C1—Cy4, alquenilo C>—Cj4, alquinilo C,—C,4, haloalquilo C1—Cs, haloalquenilo C2—Cy,
C(X)R™ C(0)OR®, C(O)NR'R', OR™, alcoxialquilo C~Cs, S(O)mR®, S(0):NR''R'?, NR**R®, OC(O)R™ y
N(R')C(O)R"%;

cada R* es independientemente alquilo C+—Cs 0 haloalquilo C1—Ceg;

cada R" es independientemente H, alquilo C1—Cs, haloalquilo C+—Cg, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo C—Cs, al%uinilo
Co—Cs, haloalquinilo C—Cs, C(X)R™, C(O)OR®, C(ONR''R™, S(O)nR* o S(0)NR'R'%: cada R'™ es
independientemente H, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo C>—Cs, alquinilo C,—Cs 0
haloalquinilo C,—Csg;

cada R" es independientemente H, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo Co—Cs, alquinilo
C>—Cs 0 haloalquinilo C>—Cs; o cicloalquilo C3—Cy7, cicloalquilalquilo Cs~Cs o cicloalquenilo Cs—C7; cada uno
opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en
halégeno, ciano, nitro, aI%uiIo C1—C4, haloalquilo C1—Ca, OR* y S(O)nga; o alquilo C1—Cs sustituido con halégeno,
ciano, nitro, OR*®, NR**R®, alquilo C—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C—Cs, haloalquenilo C2—Cs, alquinilo Co—Ce,
haloalquinilo C,—Cs, C(X)R"2, C(O)OR®?, C(O)NR'"®R'?, S(0)mR™ 0 S(0):NR'"®R"% o fenilo opcionalmente sustituido
con 1 a 3 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alquilo
C1—Cs, alquenilo Co—Cy, alquinilo C—Cs, haloalquilo C1—Cs, haloalquenilo Co—Cq4, C(X)R®, C(O)OR®*, C(O)NR'"®R"?,
OR™*, alcoxialquilo Co~Cs, S(O)nR%, S(0)NR'"®R"2, NR*R®®, OC(O)R"y N(R'**)C(O)R™;

cada R es independientemente H, alquilo C1—Cs, alquenilo Co—Cs o alquinilo C,—Csg;
cada R es independientemente H, alquilo C1—Cs, alquenilo Co—Cs o alquinilo C,—Csg;
cada R"™ es independientemente H o alquilo C1—Cy;

cada R"™ es independientemente cicloalquilo C3—Cy7, cicloalquilalquilo C4—Cs o cicloalquenilo Cs—C7; cada uno
opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en
halégeno, ciano, nitro, alquilo C1—C4, haloalquilo C1—Ca, OR* y S(O)nga; o alquilo C4—Cs sustituido con 1 a 4
sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, OR4, NR5R6,
alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C>—Cs, haloalquenilo C,—Cs, alquinilo Co—Cs, haloalquinilo Co—Cs, C(X)R7,
C(0)OR®, C(O)NR"'R'™, S(0)mR° y S(O):NR''R'%; o fenilo, naftalenilo o un anillo heteroaromatico de 5 6 6
miembros; cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo
que consiste en halégeno, ciano, nitro, OR4, NR5R6, alquilo C1—Cy4, alquenilo C>—Ca4, aI%uiniIo C>—Cy4, haloalquilo C1—
Cs, haloalquenilo C,—Cs, alcoxialquilo Co—Cs, C(X)R’, C(O)OR®, C(OINR''R™, S(O)mR’, S(O).NR''R', OC(O)R™® y
N(R'")C(O)R"%;

cada m es independientemente 0,16 2;ynes 0, 1,2, 36 4.
Realizaciéon 16. Un compuesto de la férmula 1p, en donde Z es O.
Realizacién 17. Un compuesto de la férmula 1p, en donde Z es S.

Realizaciéon 18. Un compuesto de la formula 1p o de la realizacion 1 6 2, en donde cada R'es independientemente
halégeno, ciano, nitro, OR4, alquilo C1—Cs 0 haloalquilo C1—Cs.

Realizacién 18a. Un compuesto de la realizacién 18, en donde cada R'es independientemente haldégeno, haloalquilo
C+—Cs o haloalcoxi C—Cs (es decir, OR* y R* es haloalquilo C1—Cé).

Realizacion 18b. Un compuesto de la realizacion 18a, en donde n es 2, y un R esta en la posicion 3 y un segundo
R'estaenla posicion 5.

Realizacién 18c. Un compuesto de la realizacién 18a o 18b, en donde cada R' es independientemente halégeno o
haloalquilo C1—C..

Realizacién 18d. Un compuesto de la realizacién 18c, en donde cada R'es independientemente ClI, Br o CFs.

18



10

15

20

25

30

35

40

45

50

ES 2530 268 T3

Realizacién 18e. Un compuesto de la realizacién 18c, en donde n es 2, y cada R' es independientemente ClI, Br o
CFs.

Realizacion 18f. Un compuesto de la formula 1p, en donde nes 1,y R'es CFs3 y esta en la posicion 3.

Realizacion 18g. Un compuesto de la formula 1p, en donde n es 2, y un R' es CF3 y esta en la posicién 3 y un
segundo R es Cl y esta en la posicion 5.

Realizacion 18h. Un compuesto de la formula 1p, en donde n es 2, y un R' es CF3 y esta en la posicién 3 y un
segundo R’ es Bry esta en la posicion 5.

Realizacién 19. Un compuesto de la férmula 1p o de cualquiera de las realizaciones 15—-18h, en donde Q es fenilo o
un anillo heteroaromatico de 5 6 6 miembros; cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 3 sustituyentes
independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, OR4, NR5R6, alguilo C1—Cy4,
alquenilo C,—C4, alquinilo C,—C4, haloalquilo C41—Cs4, haloalquenilo Co—C,, alcoxialquilo Co—Cs, C(X)R', C(O)ORS,
C(O)NR''R™, s(0)nR®, S(0):NR''R™?, OC(0)R"y N(R')C(O)R".

Realizacién 19a. Un compuesto de la realizacion 19, en donde Q es fenilo, piridinilo, pirazolilo, oxazolilo, tiazolilo,
isoxazolilo, isotiazolilo o tienilo, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 3 sustituyentes independientemente
seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, OR4, NR5R6, alquilo C1—C4, alquenilo C,—C4,
alquinilo Co—C4, haloalquilo C1—C4, haloalquenilo C,—C4, alcoxialquilo C,—Cs, C(X)R7, C(O)ORS, C(O)NR”R12,
S(0)mR’, S(0):NR''R™?, OC(0)R™y N(R')C(O)R".

Realizacion 19b. Un compuesto de la realizacion 19a, en donde Q es fenilo opcionalmente sustituido con 1 a 3
sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, OR4, NR5R6,
alquilo C4—C4, alquenilo C,—C4, alquinilo C,—C4, haloalquilo C1—C4, haloalquenilo C—Cy4, alcoxialquilo Co—Cs, C(X)R7,
C(0)OR?, C(O)NR''R™, S(0)nR®, S(0).NR''R™?, OC(0)R"y N(R")C(O)R".

Realizacion 19¢c. Un compuesto de la realizacion 19a, en donde Q es piridinilo opcionalmente sustituido con 1 a 3
sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, OR4, NR5R6,
alquilo C4—C4, alquenilo C,—C4, alquinilo C,—C4, haloalquilo C1—C4, haloalquenilo C—Cy4, alcoxialquilo Co—Cs, C(X)R7,
C(0)OR?, C(O)NR''R™, S(0)nR®, S(0).NR''R™?, OC(0)R"y N(R")C(O)R"™.

Realizacion 19d. Un compuesto de la realizacién 19a, en donde Q es pirazolilo opcionalmente sustituido con 1 6 2
sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, OR4, NR5R6,
alquilo C4—C4, alquenilo C,—C4, alquinilo C,—C4, haloalquilo C1—C4, haloalquenilo C—Cy4, alcoxialquilo Co—Cs, C(X)R7,
C(0)OR?, C(O)NR''R™, S(0)nR®, S(0).NR''R™?, OC(0)R"y N(R")C(O)R"™.

Realizacién 19e. Un compuesto de la realizacion 19a, en donde Q es oxazolilo opcionalmente sustituido con 1 6 2
sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, OR4, NR5R6,
alquilo C4—C4, alquenilo C,—C4, alquinilo C,—C4, haloalquilo C1—C4, haloalquenilo C—Cy4, alcoxialquilo Co—Cs, C(X)R7,
C(0)OR®, C(O)NR''R™, S(0)nR®, S(0).NR''R™?, OC(0)R"y N(R")C(O)R".

Realizacion 19f. Un compuesto de la realizacion 19a, en donde Q es tiazolilo opcionalmente sustituido con 1 6 2
sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, OR4, NR5R6,
alquilo C1—C4, alquenilo C,—C4, alquinilo C,—C4, haloalquilo C1—C4, haloalquenilo C—Cy4, alcoxialquilo Co—Cs, C(X)R7,
C(0)OR?, C(O)NR''R™, S(0)nR®, S(0).NR''R™?, OC(0)R"y N(R')C(O)R"™.

Realizacion 19g. Un compuesto de la realizacion 19a, en donde Q es isoxazolilo opcionalmente sustituido con 1 6 2
sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, OR4, NR5R6,
alquilo C4—C4, alquenilo C,—C4, alquinilo Co—C4, haloalquilo C1—C4, haloalquenilo C—C4, alcoxialquilo Co—Cs, C(X)R7,
C(0)OR?, C(O)NR''R™, S(0)nR®, S(0).NR''R™?, OC(0)R"y N(R")C(O)R"™.

Realizacion 19h. Un compuesto de la realizacion 19a, en donde Q es isotiazolilo opcionalmente sustituido con 1 6 2
sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, OR4, NR5R6,
alquilo C1—C4, alquenilo C,—C4, alquinilo C,—C4, haloalquilo C1—C4, haloalquenilo C—Cy4, alcoxialquilo Co—Cs, C(X)R7,
C(0)OR?, C(O)NR''R™, S(0)nR®, S(0).NR''R™?, OC(0)R"y N(R")C(O)R"™.

Realizacion 19i. Un compuesto de la realizacion 19a, en donde Q es tienilo opcionalmente sustituido con 1 a 3
sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, OR4, NR5R6,
alquilo C4—C4, alquenilo C,—C4, alquinilo Co—C4, haloalquilo C1—C4, haloalquenilo C—Cy4, alcoxialquilo Co—Cs, C(X)R7,
C(0)OR?, C(O)NR''R™, S(0)nR®, S(0).NR''R™?, OC(0)R"y N(R")C(O)R".

Realizacion 19j. Un compuesto de la realizacién 19b, en donde Q es fenilo opcionalmente sustituido con 1 a 3
sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en haldégeno, ciano, OR4, alquilo C1—C4,
haloalquilo C1—C4, C(X)R’ y C(O)OR®.
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Realizacion 19k. Un compuesto de la realizacion 19c, en donde Q es piridinilo opcionalmente sustituido con 1 a 3
sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en haldégeno, ciano, OR4, alquilo C1—C4,
haloalquilo C1—C4, C(X)R’ y C(O)OR®.

Realizacién 20. Un compuesto de la férmula 1p o de cualquiera de las realizaciones 15-19k, en donde R? es H,
halégeno o alquilo C1—Ce.

Realizaciéon 20a. Un compuesto de la realizacién 20, en donde R%es H, F, Cl, Br o alquilo C1—C..
Realizacién 20b. Un compuesto de la realizacion 20a, en donde R%es H, CI, Br o CHs.

Realizacién 21. Un compuesto de la férmula 1p o de cualqguiera de las realizaciones 15-20b, en donde R® es H,
alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, C(X)R’, C(O)OR® 0 S(O)nR’; 0 alquilo C1—Cs sustituido con 1 6 2 OR*.

Realizacién 21a. Un compuesto de la realizacién 21, en donde R*esHo alquilo C1—Cs.
Realizacién 21b. Un compuesto de la realizacion 21a, en donde R®es H.

Realizacién 22. Un compuesto de la férmula 1p o de cualquiera de las realizaciones 15-21b, en donde R* es H,
alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Ce, haloalquenilo C,—Cs, alquinilo Co—Cs o haloalquinilo C,—Cs; 0
alquilo C1—Cs sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en
haloégeno, ciano, nitro, OR*, NR*¥R®®, alquilo C1—Cs, haloalquilo Ci—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo Co—Cs,
alquinilo C,—Cs, haloalquinilo C>~Cs, C(X)R"?, C(0)OR®, C(O)NR''R"?, S(0)nR* 0 S(0).NR''R"2.

Realizacién 23. Un compuesto de la formula 1p o de cualquiera de las realizaciones 15-22, en donde R® es H,
NR5aR6a, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo Co—Cs, alquinilo C,—Cs, haloalquinilo Co—
Cs, C(X)R’, C(O)OR?, C(O)NR''R™, S(O)nR® 0 S(0):NR'R'%; o cicloalquilo C3~C7, cicloalquilalquilo C4~Cs 0
cicloalquenilo Cs—C7; cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados
del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alquilo C1—Cy4, haloalquilo C1—Ca, OR* y S(O)nga.

Realizacién 24. Un compuesto de la formula 1p o de cualquiera de las realizaciones 15-23, en donde R® es H,
alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C—Cs o alquinilo C,—Cs; o cicloalquilo C3—C7 o cicloalquilalquilo C4—Csg;
cada uno opcionalmente sustituido con 1 6 2 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que
consiste en haldégeno, ciano, alquilo C1—C4, haloalquilo C1—C4 y OR4a;

Realizacién 25. Un compuesto de la formula 1p o de cualquiera de las realizaciones 15-24, en donde R’ es H,
alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Ce, haloalquenilo C,—Cs, alquinilo Co—Cs o haloalquinilo C,—Cs; 0
cicloalquilo C3—Cy7, cicloalquilalquilo Cs—Cg o cicloalquenilo Cs—C7; cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 4
sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alquilo C1—Cy,
haloalquilo C1—C4, OR* y S(O)nR*.

Realizacién 26. Un compuesto de la formula 1p o de cualquiera de las realizaciones 15-25, en donde R® es H,
alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Ce, haloalquenilo C,—Cs, alquinilo Co—Cs o haloalquinilo C,—Cs; 0
cicloalquilo C3—Cy7, cicloalquilalquilo Cs—Cg o cicloalquenilo Cs—C7; cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 4
sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alquilo C1—Cy,
haloalquilo C—C4, OR* y S(O)nR%; o alquilo C1—Cs sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente
seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, OR4a, NR5aR63, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Csg,
alquenilo C>—Cs, haloalquenilo C,—Csg, alquinilo C,—Cs, haloalquinilo C>—Ce, C(X)R7a, C(O)ORaa, C(O)NR”R12,
S(0)mR* 0 S(0):NR"'R".

Realizacién 27. Un compuesto de la formula 1p o de cualquiera de las realizaciones 15-26, en donde R® es H,
alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Ce, haloalquenilo C,—Cs, alquinilo Co—Cs o haloalquinilo C,—Cs; 0
alquilo C1—Cs sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en
haloégeno, ciano, nitro, OR*, NR*R®®, alquilo C—Cs, haloalquilo Ci—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo Co—Cs,
alquinilo C,—Cs, haloalquinilo C>~Cs, C(X)R"?, C(0)OR®, C(O)NR''R"?, S(0)nR* 0 S(0).NR''R"2.

Realizacién 28. Un compuesto de la formula 1p o de cualquiera de las realizaciones 15-27, en donde R es H,
alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo Co—Cs 0 alquinilo C2—Ce.

Realizacién 29. Un compuesto de la féormula 1p o de cualquiera de las realizaciones 15-28, en donde R™ es
cicloalquilo C3—C7, cicloalquilalquilo Cs—Cg o cicloalquenilo Cs—C7; cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 4
sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alquilo C1—Cy,
haloalquilo C—C4, OR* y S(O)nR%; o alquilo C:—Cs sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente
seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, OR4, NR5R6, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Ce,
alquenilo C,—Cs, haloalquenilo Co—Cs, alquinilo C,—Cs, haloalquinilo Co—Cs, C(X)R’, C(O)OR®?, C(O)NR''R'?, S(0)mR®
0 S(O)NR"'R™.

Las realizaciones de esta invencion, incluyendo las realizaciones 15-29 anteriores asi como cualquier ofra
realizacion descrita en la presente memoria, se pueden combinar de cualquier manera, y las descripciones de
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variables en las realizaciones corresponden no sélo a los compuestos de la férmula 1p sino también a los
compuestos de partida y compuestos intermedios Utiles para preparar los compuestos de la formula 1p. Ademas, las
realizaciones de esta invencion, incluyendo las realizaciones 15-29 anteriores asi como también cualquier ofra
realizacion descrita en la presente memoria y cualquier combinacion de las mismas, corresponden a las
composiciones y métodos de la presente invencion.

Las combinaciones de las realizaciones 15-29 se ilustran mediante lo siguiente:
Realizacién A1. Un compuesto de la férmula 1p en donde
ZesO;y

Q es fenilo o un anillo heteroaromatico de 5 6 6 miembros; cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 3
sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, OR*, NR® R
alquilo C1—C4, alquenilo Co—Cy4, alqumllo C2—C,4, haloalquilo C1—C4, haloalquenilo C,—C.4, alcoxialquilo Cz—Ce, C(X)R
C(0)OR®, C(O)NR''R™, S(0)nR®, S(0).NR''R™?, OC(0)R™y N(R")C(O)R".

Realizacién B1. Un compuesto de la realizacion A1, en donde

Q es fenilo, piridinilo, pirazolilo, oxazolilo, tiazolilo, isoxazolilo, isotiazolilo o tienilo; cada uno opcionalmente sustltmdo

con 1 a 3 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, OR*,

NR® R alquilo C1—C4, alquenilo Co—Ca, alqulnllo C2—C4, haloalquilo C1—Ca, haloalquenllo C,—C4, alcoxialquilo Cz—Ce,
C(X)R’, C(O)OR?, C(O)NR''R"?, S(0)mR®, S(0).NR''R", OC(0)R™y N(R'*)C(O)R™.

Realizacién C1. Un compuesto de la realizacién B1, en donde

cadaR' es independientemente H, halégeno, ciano, nitro, OR4, alquilo C1—Cs o haloalquilo C1—Cs;

R%es H, halégeno o alquilo C1—Ceg;

R? es H, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, C(X)R’, C(O)OR® 0 S(0)nR; 0 alquilo C1—Cs sustituido con 1 6 2 OR*; y
nes1062.

Hay que resaltar que los compuestos de esta invencion se caracterizan por patrones metabdlicos y/o residuales en
suelo favorables y presentan una actividad que controla un espectro de nematodos parasitos agronémicos y no
agronémicos.

Son de resaltar en particular, por razones del espectro de control del nematodo parasito y de importancia
econdmica, las realizaciones de la invencion de proteccion de cultivos agronémicos frente al dafio o perjuicio
causado por nematodos parasitos por medio del control de los nematodos parasitos. Debido a sus propiedades
favorables de traslocacion o sistemicidad en las plantas, los compuestos de esta invencién también protegen las
partes foliares u otras partes de la planta que no estan en contacto directo con un compuesto de la férmula 1 o con
una composicion que comprende el compuesto.

También son de interés como realizaciones de la presente invencion las composiciones que comprenden un
compuesto de cualquiera de las realizaciones precedentes, asi como también cualquier otra realizacion descrita aqui
y cualquier combinacion de las mismas, y al menos un componente adicional seleccionado del grupo que consiste
en un tensioactivo, un diluyente solido y un diluyente liquido, comprendiendo ademas opcionalmente dichas
composiciones, al menos un compuesto o agente biolégicamente activo adicional.

Adicionalmente son de interés como realizaciones de la presente invencion las composiciones para controlar un
nematodo parasito que comprenden un compuesto de cualquiera de las realizaciones precedentes, asi como
cualquier otra realizacién descrita aqui y cualquier combinacion de las mismas, y al menos un componente adicional
seleccionado del grupo que consiste en un tensioactivo, un diluyente solido y un diluyente liquido, comprendiendo
ademas opcionalmente dichas composiciones al menos un compuesto o agente biolégicamente activo adicional. Las
realizaciones de la invencion incluyen ademas métodos para controlar un nematodo parasito que comprenden poner
en contacto el nematodo parasito o su habitat con una cantidad biolédgicamente eficaz de un compuesto de
cualquiera de las realizaciones precedentes (por ejemplo, como una composicion descrita en la presente memoria).

Las realizaciones de la invencion incluyen también una composicién que comprende un compuesto de cualquiera de
las realizaciones precedentes, en la forma de una formulacién liquida para empapar el suelo. Las realizaciones de la
invencion incluyen ademas métodos para controlar un nematodo parasito que comprenden poner en contacto el
suelo con una composicion liquida, tal como para empapar el suelo, que comprende una cantidad biolégicamente
eficaz de un compuesto de cualquiera de las realizaciones precedentes.

Las realizaciones de la invencion incluyen también una composicion para pulverizaciéon para controlar un nematodo
parasito, que comprende una cantidad biolégicamente eficaz de un compuesto de cualquiera de las realizaciones
precedentes y un propulsor. Las realizaciones de la invencion incluyen ademas una composicion cebo para controlar
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un nematodo parasito que comprende una cantidad biolégicamente eficaz de un compuesto de cualquiera de las
realizaciones precedentes, uno o mas materiales alimenticios, opcionalmente un agente atrayente, y opcionalmente
un humectante.

Las realizaciones de la invencion incluyen también métodos para proteger una semilla de un nematodo parasito, que
comprenden poner en contacto la semilla con una cantidad biolégicamente eficaz de un compuesto de cualquiera de
las realizaciones precedentes.

Las realizaciones de la invencion incluyen también métodos para controlar un nematodo parasito, que comprenden
poner en contacto el nematodo parasito o su habitat con una cantidad biolégicamente eficaz de un compuesto de la
férmula 1, un N-6xido o una sal del mismo, (por ejemplo, como una composicion descrita en la presente memoria),
con la condicion de que los métodos no sean métodos de tratamiento médico de un ser humano o un animal, como
terapia.

Esta invencion se refiere también a aquellos métodos en los que el nematodo parasito o su habitat se pone en
contacto con una composicion que comprende una cantidad biolégicamente eficaz de un compuesto de la formula 1,
un N-6xido o una sal del mismo, y al menos un componente adicional seleccionado del grupo que consiste en
tensioactivos, diluyentes sélidos y diluyentes liquidos, comprendiendo ademas dicha composicién opcionalmente,
una cantidad biolégicamente eficaz de al menos un compuesto o agente biolégicamente activo adicional, con la
condicion de que los métodos no sean métodos de tratamiento médico de un ser humano o un anima, como terapia.

Se pueden utilizar uno o mas de los siguientes métodos y variaciones, como se describe en los Esquemas 1-8, para
preparar los compuestos de Férmula 1. Las definiciones de X, Q, R', R? y R®en los compuestos de las féormulas 1a—
1c y 2-10 que siguen son como se han definido anteriormente en el Sumario de la invencién, a menos que se
indique otra cosa. Las férmulas 1a—1c son diferentes subconjuntos de la férmula 1, y todos los sustituyentes de las
férmulas 1a—1c son como se han definido anteriormente para la formula 1, a menos que se indique otra cosa. La
temperatura ambiente es entre aproximadamente 20 y 25°C.

Los compuestos de la férmula 1a (es decir, formula 1 en la que Z es oxigeno y R® es H) se pueden preparar por la
reaccion de acidos carboxilicos de la formula 2 con aril o heteroaril-sulfonamidas de la férmula 3 como se ilustra en
el Esquema 1. Por lo general, en el método del Esquema 1 se utilizan un reactivo de acoplamiento de amida y un
catalizador, tal como N,N-dimetilaminopiridina (DMAP). Los reactivos de acoplamiento de amida incluyen
hidrocloruro de 1-etil-3-(3-dimetilaminopropil)-carbodiimida (EDC), N,N-diciclohexilcarbodiimida (DCC) y 1,1-
carbonildiimidazol (CDI). La reaccion se puede realizar a temperaturas que varian desde la temperatura ambiente
hasta la temperatura de reflujo del disolvente. Los disolventes tipicos incluyen alcoholes, éteres, ésteres, amidas e
hidrocarburos halogenados. La etapa D del Ejemplo de sintesis 1 describe un conjunto de condiciones
especialmente utiles que utilizan EDC/DMAP en una mezcla de disolventes 1:1 de t-butanol y diclorometano.

Esquema 1

2 O 2
R O\\ //O

Reactivo de /S\

— OH acoplamiento — N Q

N =N de amida N N }II
Z// +  QSONH, ———> Z/, =
/ / =

| [ Catalizador )
R R
Ry ) 3 Ry 1a

Los compuestos de la férmula 1a se pueden preparar también por la reaccién de cloruros de acido carboxilico de la
férmula 4 con aril o heteroaril sulfonamidas de la formula 3 como se muestra en el Esquema 2. La reaccion incluye,
por lo general, el uso de una base tal como trietilamina o piridina y, opcionalmente, un catalizador, tal como DMAP
en presencia de un disolvente. La reaccidon se puede realizar a temperaturas que varian desde la temperatura
ambiente hasta la temperatura de reflujo del disolvente. Los disolventes tipicos incluyen éteres, ésteres e
hidrocarburos halogenados.

Esquema 2
R? 9
== Cl
/ N __N Base
+ QSO,NHy ——» 1a
R! / =
R 4 3
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Los compuestos de la formula 1b, en donde R®es alquilo, alquenilo, alquinilo o cicloalquilo opcionalmente sustituido,
se pueden preparar mediante la reaccién de los compuestos de la formula 1a con haluros de alquilo, alquenilo,
alquinilo o cicloalquilo apropiadamente sustituidos y una base tal como se muestra en el Esquema 3. Las
condiciones de reaccion tipicas comprenden carbonato de potasio como la base y DMF como el disolvente.

5 Esquema 3

2 0 2
R O\\ //O R O\\ //O
S N~ S\Q R’-haluros S N~ S\Q
N, | Base N |3
UN H . Z/’/ N R
1/ == 1/ ==
R 1a (R 1b

Haluros es Cl, Bro |

Los compuestos de la formula 1b, en donde R® es C(X)R’, C(O)OR?, C(O)NR''R'?, S(0):R° o S(O):NR''R" se

pueden Qreparar por la reaccién de los compuestos de la formula 1a con haluros de acilo o sulfonilo (por ejemplo,

CIC(X)R’, CIC(O)OR®, CIC(O)NR''R'?, CIS(O),R? o CIS(0).NR''R'?) por métodos de acilacion o sulfonilacion muy
10 conocidos en la técnica.

Los compuestos de la formula 1b, en donde R® es alquilo, alquenilo, alquinilo, cicloalquilo o fenilo opcionalmente

sustituido se pueden preparar por la reaccién de cloruros de acido de la férmula 4 con sulfonamidas de la férmula 9

como se muestra en el Esquema 4. De manera alternativa, los compuestos de la férmula 1b, en donde R3es alquilo,

alquenilo, alquinilo, cicloalquilo o fenilo opcionalmente sustituido, se pueden preparar por la reacciéon de acidos
15 carboxilicos de la férmula 2 con sulfonamidas de la férmula 9 por el método del Esquema 1.

Esquema 4
2 0]
A R? Q o L0
S Cl >\S/<
N N 5 Base = Iif Q
// +  QSO,NHR} ———— Z//N N
p—
4 9 (Rl)n
1b

R%es alquilo, alquenilo, alquinilo,
cicloalquilo o fenilo opcionalmente sustituidos

Las tioamidas de la férmula 1c (es decir, férmula 1, en la que X es azufre) se pueden preparar por la reaccion de los
compuestos de la féormula 1b (es decir, formula 1, en la que X es O) con reactivos de tiacion tales como pentasulfuro
20 de fosforo o reactivo de Lawesson como se representa en el Esquema 5.

Esquema 5
2 0] 2
R O\\S//O R O\\S//O
S NN = NN
N, |, PySs N |,
UN R N {// _N R
R! A= R! A=
Ry 1b Ry le

Los compuestos de la férmula 2b (es decir, féormula 2, en la que R? es bromo) se pueden preparar mediante la
reaccion de los compuestos de la féormula 2a (es decir, formula 2, en la que R? es H) con bromo en acido acético en
25 presencia de acetato de sodio como se describe en Heterocycles 2002, 57(1), 21-38.
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Esquema 6
H Q Br. Q
== oH NaOAc, AcOH == oH
N, N
Z// =N promo [// =N
" )/ __ & )/ ___
n 2a n 2b

Los compuestos de la formula 2, en donde R? es ciano se pueden preparar por la reaccion de los compuestos dela
férmula 2b con CuCN por métodos conocidos en la técnica. Los compuestos de la férmula 2, en donde R? es nitro se
pueden preparar por la reaccién de los compuestos de la férmula 2a con acido nitrico/acido sulfdrico tal como se
descrlbe en Bloor%an/c Med. Chem. Lett. 2005, 15(11), 2790-2794. Los compuestos de la formula 2, en donde R? es
OR* NR°R® 0 SR’ se pueden preparar a partir de los compuestos de la férmula 2, en donde R’es F por medio de
reacciones de desplazamiento estandar muy conocidas en la técnica. Los compuestos de la formula 2, en donde R?
es F se pueden preparar como se describe en Russian Chem. Bull. 2005, 54(2), 470-471.

Los acidos carboxilicos de la formula 2 y los cloruros de acido de la formula 4 se pueden preparar por las reacciones
que se muestran en el Esquema 7. La reaccién de una 2 -aminopiridina adecuadamente sustituida de la formula 5
con un 2-bromopiruvato de la formula 6, en donde R? es H, alquilo, alquenilo, alquinilo, C(O)R C(O)OR? o

C(O)NR''R'? opcionalmente sustituido o un fenilo, naftalenilo o un anillo heteroaromatico de 5 6 6 miembros
opcionalmente sustituido a temperaturas que varian desde la temperatura ambiente hasta la temperatura de
ebullicion del disolvente produce el éster carboxilico de la formula 7 junto con cantidades variables del alcohol de la
formula 8. El calentamiento de la mezcla de reaccién hasta ebullicion en un disolvente tal como 1,2-dimetoxietano
produce la conversion completa del alcohol 8 al éster 7. El tratamiento de una mezcla de ésteres 7 y 8 con una base
de hidréxido acuoso tal como hidroxido de sodio en un disolvente miscible en agua tal como etanol produce la
hidrélisis del éster para formar el acido carboxilico de la férmula 2 después de acidificacion con un acido fuerte tal
como acido clorhidrico. Este método se detalla en la Etapa C del Ejemplo de sintesis 1. El acido carboxilico de la
férmula 2 se puede convertir en el cloruro de acido de la formula 4 por medios convencionales muy conocidos tales
como el tratamiento con cloruro de tionilo o cloruro de oxalilo con una cantidad catalitica de N,N-dimetilformamida
(DMF) en disolventes aproticos moderadamente polares que incluyen diclorometano, dicloroetano, tolueno y acetato
de etilo. Los intermedios de la formula 6 se pueden preparar por una variedad de métodos sintéticos muy conocidos
que incluyen la bromacion de piruvatos o lactatos opcionalmente sustituidos (alfa-hidroxi ésteres). Las condiciones
de reaccion tipicas incluyen la bromacion directa con bromo (véase, por ejemplo, JACS 1944, 66, 1656—1659) o
CuBr; en acetato de etilo/cloroformo (véase, por ejemplo, JOC 2002, 67(4), 1102—1108), o la reaccion de un lactato
con N-bromosuccinimida en CCly (véase, por ejemplo, JACS 1954, 76, 5796-5797).

Esquema 7
O 2 O 2 (0}
R R R on
R OEt
OFEt
N,
j“z - jN Wag
—_—
/—-——'
®", ®1Y] ®"',
8
1. NaOH, EtOH ac.
2. HCI
2 O 0
R Cloruro de oxalilo R
S Cl CH,Cl, N = OH
N DMF (catalitico) N
UN — UN
1// //
(R )n 4 (R])n
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Las sulfonamidas de las formulas 3 y 9 son conocidas en la literatura quimica o estan comercialmente disponibles.
Como se muestra en el Esquema 8, las sulfonamidas de la férmula 3 se preparan facilmente a partir de los cloruros
de sulfonilo correspondientes de la féormula 10 mediante reaccién con amoniaco, mientras que las sulfonamidas de
la féormula 9 se preparan facilmente a partir de los cloruros de sulfonilo correspondientes de la férmula 10 mediante
reaccion con R®*NH.. Los intermedios de cloruro de sulfonilo estan disponibles comercialmente o se pueden preparar
por una gran variedad de métodos conocidos en la literatura. Tres de los métodos mas comunes de preparacion de
cloruro de sulfonilo se muestran en el Esquema 8 e incluyen (a) clorosulfonilacion directa de sistemas aromaticos y
heteroaromaticos con acido clorosulfonico, (b) oxidacion de sulfuros (por ejemplo, con hipoclorito de sodio) en
presencia de acido clorhidrico, y (c) diazotacion y clorosulfonilaciéon de aminas aromaticas y heteroaromaticas. Estos
tres métodos son solamente ilustrativos; existe una gran variedad de otros métodos sintéticos para la preparacion de
cloruros de sulfonilo y sulfonamidas.

Esquema 8
CISO;H
Q—H —
Q_802NH2
NaOCl NH; 3
Q—SCH,Ph —_— Q—S0,Cl1 —_—
o o
10 RNH,
1. NaNO,/HCl 3
2. SO,/CuCl 9

Los ejemplos de intermedios utiles en la preparacion de los compuestos de esta invencion se muestran en las
Tablas |-1 a I-12. En las tablas que siguen se utilizan las siguientes abreviaturas: Me significa metilo, Et significa
etilo, i-Pr significa isopropilo, n-Pr significa propilo normal, OMe significa metoxi y SMe significa tiometoxi.

Tabla I-1
R? 0
= RX
/ N —=N
Rla
Rlb

R1a R1 b R2 Rx R1a R1 b R2 Rx

H H H Cl H H Cl Cl

H H H OH H H Cl OH

H H H OCHa H H Cl OCHa

H H H OCH:CH;s H H Cl OCH:CH;s
CF3 H H Cl CF3 H Cl Cl
CF3 H H OH CF3 H Cl OH
CF3 H H OCH3 CF3 H Cl OCHa
CF3 H H OCH:CH;s CF3 H Cl OCH:CH;s
CF3 Cl H Cl CF3 Cl Cl Cl
CF3 Cl H OH CF3 Cl Cl OH
CF3 Cl H OCH3 CF3 Cl Cl OCHa
CF3 Cl H OCH:CH;s CF3 Cl Cl OCH:CH;s
CF3 Br H Cl CF3 Br Cl Cl
CF3 Br H OH CF3 Br Cl OH
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R1a R1 b R2 Rx R1a R1 b R2 Rx
CF3 Br H OCHs CF3 Br Cl OCHs
CF3 Br H OCH,CHj3 CF3 Br Cl OCH,CHj3
Cl H Cl Cl H Cl Cl
Cl H OH Cl H Cl OH
Cl H OCHa Cl H Cl OCHa
Cl H OCHzCH;s Cl H Cl OCH:CH;s
Cl Cl H Cl Cl Cl Cl Cl
Cl Cl H OH Cl Cl Cl OH
Cl Cl H OCHa Cl Cl Cl OCHa
Cl Cl H OCH:CH;s Cl Cl Cl OCH:CH;s
Br H H Cl Br H Cl Cl
Br H OH Br H Cl OH
Br H OCHs Br H Cl OCHs
Br H OCH,CHj3 Br H Cl OCH,CHj3
Br Br H Cl Br Br Cl Cl
Br Br H OH Br Br Cl OH
Br Br H OCHs Br Br Cl OCHs
Br Br H OCH,CHjs Br Br Cl OCH,CHjs
H Br Cl H CHa3 Cl
H Br OH H CHa3 OH
H Br OCHs H CHs OCHs
H H Br OCH,CHj3 H H CHs OCH,CHj3
CF3 H Br Cl CF3 H CHa3 Cl
CF3 H Br OH CF3 H CHas OH
CF3 H Br OCHs CF3 H CHs OCHs
CF3 H Br OCH,CHj3 CF3 H CHs OCH,CHj3
CF3 Cl Br Cl CF3 Cl CHas Cl
CF3 Cl Br OH CF3 Cl CHas OH
CF3 Cl Br OCHs CF3 Cl CHs OCHs
CF3 Cl Br OCH,CHj3 CF3 Cl CHs OCH,CHj3
CF3 Br Br Cl CF3 Br CHs Cl
CF3 Br Br OH CF3 Br CHs OH
CF3 Br Br OCHs CF3 Br CHs OCHs
CF3 Br Br OCH,CHj3 CF3 Br CHs OCH,CHj3
Cl H Br Cl Cl H CHa3 Cl
Cl Br OH Cl H CHas OH
Cl Br OCH3 Cl H CHas OCHs
Cl Br OCH,CHj3 Cl H CHs OCH,CHj3
Cl Cl Br Cl Cl Cl CHas Cl
Cl Cl Br OH Cl Cl CHas OH
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Tabla I-2

Ra

//O

N

S

H,NT

RC

Me

Me

Me

Me

Cl

Me

Br

Me

CF3
Ciano

Me

H

Me

OMe
SMe

Me

Me

Cl

Me

Cl

Cl

Cl

Cl

Br

Cl

CF3
Ciano

Cl

H

Cl

OMe
SMe

Cl

Cl

CF3
CF3
CF3
CF3
CF3

Me

Cl

Br

Me

Cl

Br

CF3
Ciano

H

OMe
SMe

Me

Cl

Br

CF3
Ciano

H

OMe
SMe

Br

Me

Br

Br

Cl

Br

Br

Br
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CF3
CF3
Ciano

H

OMe
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CF3
Ciano

Ciano

H

Ciano

OMe

Ciano

SMe

Ciano

CF3
Ciano
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H
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OMe
SMe
H
Me
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Br

Ciano

Ciano

F
Cl

Ciano
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R R R R RR| RR R R R R®
F H H Ciano H Cl H H Ciano H
F H H OMe H Cl H H OMe H
F H H OEt H Cl H H OEt H
F H H OCH(CHzs)s2 H Cl H H OCH(CHz)2 H
F H H OCHCF3 H Cl H H OCHCF3 H
F H H SMe H Cl H H SMe H
F H H C(O)CH3 H Cl H H C(O)CH;3 H
Br H H H H CF3 H H H H
Br H H Me H CF3 H H Me H
Br H H Et H CF3 H H Et H
Br H H i-Pr H CF3 H H i-Pr H
Br H H F H CF3 H H F H
Br H H Cl H CF3 H H Cl H
Br H H Br H CF3 H H Br H
Br H H CF3 H CF3 H H CF3 H
Br H H Ciano H CFs H H Ciano H
Br H H OMe H CF3 H H OMe H
Br H H OEt H CF3 H H OEt H
Br H H OCH(CHz)2 H CF3 H H OCH(CHz)2 H
Br H H OCHCF3 H CF3 H H OCHCF3 H
Br H H SMe H CF3 H H SMe H
Br H H C(O)CH3 H CF3 H H C(O)CH3 H
Ciano H H H H | Ciano H H CFs H
Ciano H H Me H | Ciano H H Ciano H
Ciano H H Et H | Ciano H H OMe H
Ciano H H i-Pr H | Ciano H H OEt H
Ciano H H F H | Ciano H H OCH(CHa). H
Ciano H H Cl H | Ciano H H OCHCF3 H
Ciano H H Br H | Ciano H H SMe H
Ciano H H C(O)CH3 H

Tabla I-2b

a

Oy P R i
S R
H,oN
R® R®
Rd
a R d e ‘ R® b R R e
H Cl H
Cl Cl Cl
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Br
Me

Cl

Cl

Et
OMe

Cl

Cl

Acetilo H

F
Cl

Cl

Cl

Cl

Cl

Cl

Br
Me

Cl

Cl

Cl

Cl

Et
OMe

Cl

Cl

Cl

Cl

Acetilo H

Cl

Cl

Br

Cl

Cl

Br

Cl

Br
Me

Br

Cl

Br

Cl

Et
OMe

Br

Cl

Br

Cl

Acetilo H

Br

Cl

Me

Cl

Cl

Me

Cl

Br
Me

Me

Cl

Me

Cl

Et
OMe

Me

Cl

Me

Cl

Acetilo H

Me

Cl
Me

Cl

Me

Br
Me

Me

Me

Et
OMe

Me

Me

Acetilo H

F
Cl

Me

Me

Cl

Cl

Me

Br
Me

Cl

Me

Cl

Me

Et
OMe

Cl

Me

Cl

Me

Acetilo H

Cl

Me

Br
Me

Et
OMe

Acetilo H

F
Cl

Cl

Cl

Br
Me

Cl

Cl

Et
OMe

Cl

Cl

Acetilo H

Cl

Br

Cl

Br

Br
Me

Br

Br

Et
OMe

Br

Br

Acetilo H

Br
Me

Cl

Me

Br
Me

Me

Me

Et
OMe

Me

Me

Acetilo H

Me

Br

Cl

Br

Br
Me

Br

Br

Et
OMe

Br

Br

Acetilo H

F
Cl

Br

Br

Cl

Cl

Br

Br
Me

Cl

Br

Cl

Br

Et
OMe

Cl

Br

Cl

Br

Acetilo H

Cl

Br
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Br

Me

Cl

Br

Me

Br
Me

Br

Me

Br

Me

Et
OMe

Br

Me

Br

Me

Acetilo H

Br

Me

Me

Me

Cl

Me

Me

Br
Me

Me

Me

Me

Me

Et
OMe

Me

Me

Me

Me

Acetilo H

Me

Me

Br

Br

Cl

Br

Br

Br
Me

Br

Br

Br

Br

Et
OMe

Br

Br

Br

Br

Acetilo H

Br
Me

Br

Br

Cl

Me

Br

Br
Me

Me

Br

Me

Br

Et
OMe

Me

Br

Me

Br

Acetilo H

Me

Br

Tabla I-3

Cl

Me

Cl

Cl

Cl

Br

Cl

Me

Cl

Me

Me

Cl

Cl

Me

Cl

Br

Me

Cl

Et

Cl

Me

Et

Cl

Cl

Et

Cl

Br

Et

Cl

Cl

Cl

Me

Cl

Cl

Cl

Cl

Cl

Br

Cl

Cl

Me

Me

Me

Cl

Me

Br

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Cl

Me

Me

Br

Me

Me

Et

Me

Me

Et

Me

Cl

Et

Me

Br

Et

Me

Cl

Me

Me

Cl

Me

Cl

Cl

Me

Br

Cl

Me

Et

Me

Et

Cl

Et

Me

Cl

Br

Me

Me

Me

Cl

Me

Br

Me

Et

Me

Et

Cl

Et

Br

Et

Cl

Me

Cl

Cl

Cl

Br

Cl

Br

Me

Br

Cl

Br
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R® R® R°® R® R® R°® R® R® R°®
Br H Br Et H Br
Br Me H Et Me H
Br Me Me Et Me Me
Br Me Cl Et Me Cl
Br Me Br Et Me Br
Br Et H Et Et H
Br Et Me Et Et Me
Br Et Cl Et Et Cl
Br Et Br Et Et Br
Br Cl H Et Cl H
Br Cl Me Et Cl Me
Br Cl Cl Et Cl Cl
Br Cl Br Et Cl Br
Tabla I-4
A
S
H,N =
S
=
RC
Rb
R® R® R°® R® R® R°® R® R® R°®
H H H Me H H Cl H H
H H Me Me H Me Cl H Me
H H Cl Me H Cl Cl H Cl
H Me H Me Me H Cl Me H
H Me Me Me Me Me Cl Me Me
H Me Cl Me Me Cl Cl Me Cl
H Et H Me Et H Cl Et H
H Et Me Me Et Me Cl Et Me
H Et Cl Me Et Cl Cl Et Cl
Et H Br H H
Et Me Br H Me
Et H Cl Br H Cl
Et Me H Br Me H
Et Me Me Br Me Me
Et Me Cl Br Me Cl
Et Et H Br Et H
Et Et Me Br Et Me
Et Et Cl Br Et Cl
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Tabla I-5
a
O\\ //O
/ S
H2N =
O
~ /
Rb N
R? R® R? R® R? R®
H H Me H Cl H
H Me Me Me Cl Me
H Cl Me Cl Cl Cl
Tabla I-6
Ra
O\\ //O
/S
HzN —
S
~ /
Rb N
R? R® R? R® R? R®
H H Me H Cl H
H Me Me Me Cl Me
H Cl Me Cl Cl Cl
Tabla I-7
a
O\\ //O
- S
H2N —
N—R®
- /
Rb N
R? R® R® R? R® R® R? R® R®
H H Me Me H Me Cl H Me
H H Et Me H Et Cl H Et
H H i-Pr Me H i-Pr Cl H i-Pr
H H n-Pr Me H n-Pr Cl H n-Pr
Br H Me Me Me Me Me Me
Br H Et Me Et Me Me Et
Br H i-Pr Me i-Pr Me Me i-Pr
Br H n-Pr H Me n-Pr Me Me n-Pr
Cl Me Me Br Me Me H Cl Me
Cl Me Et Br Me Et H Cl Et
Cl Me i-Pr Br Me i-Pr H Cl i-Pr
Cl Me n-Pr Br Me n-Pr H Cl n-Pr
Me Cl Me Cl Cl Me Br Cl Me
Me Cl Et Cl Cl Et Br Cl Et
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R® R® R°® R® R® R°® R® R® R°®
Me Cl i-Pr Cl Cl i-Pr Br Cl i-Pr
Me Cl n-Pr Cl Cl n-Pr Br Cl n-Pr
Br Me Me Br Me Cl Br Me
Br Et Me Br Et Cl Br Et
Br i-Pr Me Br i-Pr Cl Br i-Pr
Br n-Pr Me Br n-Pr Cl Br n-Pr
Br Br Me
Br Br Et
Br Br -Pr
Br Br n-Pr
Tabla I-8
A
S
H);N - b
N— % R
e N
R® R® R® R® R® R® R® R®
H H Me Cl H Br H
H Cl Me Cl Cl Cl Br Cl
H Me Me Me Cl Me Br Me
H Et Me Et Cl Et Br Et
H i-Pr Me i-Pr Cl i-Pr Br i-Pr
H n-Pr Me n-Pr Cl n-Pr Br n-Pr
Tabla I-9
O%\S //O
HNT N
N—R®
=
Ra
Rb
R® R® R°® R® R® R°® R® R® R°®
H H Me Me H Me Cl H Me
H H Et Me H Et Cl H Et
H H i-Pr Me H i-Pr Cl H i-Pr
H H n-Pr Me H n-Pr Cl H n-Pr
Br H Me Me Me Me Me Me
Br H Et Me Et Me Me Et
Br H -Pr Me -Pr Me Me -Pr
Br H n-Pr Me n-Pr Me Me n-Pr
Cl Me Me Br Me Me H Cl Me
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R® R® R°® R® R® R°® R® R® R°®
Cl Me Et Br Me Et H Cl Et
Cl Me i-Pr Br Me i-Pr H Cl i-Pr
Cl Me n-Pr Br Me n-Pr H Cl n-Pr
Me Cl Me Cl Cl Me Br Cl Me
Me Cl Et Cl Cl Et Br Cl Et
Me Cl i-Pr Cl Cl i-Pr Br Cl i-Pr
Me Cl n-Pr Cl Cl n-Pr Br Cl n-Pr
H Br Me Me Br Me Cl Br Me
Br Et Me Br Et Cl Br Et
Br i-Pr Me Br i-Pr Cl Br i-Pr
Br n-Pr Me Br n-Pr Cl Br n-Pr
Br Br Me
Br Br Et
Br Br -Pr
Br Br n-Pr
Tabla I-10
Ra
O\\S //O o
H,N" | X
N~ Re
Rd
Ra Rb Rc Rd Ra Rb Rc d
Me H H H Cl H H H
Me H H Me Cl H H Me
Me H H OMe Cl H H OMe
Me OMe H H Cl OMe H H
Me OMe H Me Cl OMe H Me
Me OMe H OMe Cl OMe H OMe
Me Me H Cl Me H
Me Me Me Cl Me Me
Me Me OMe Cl Me OMe
Me OMe Me H Cl OMe Me H
Me OMe Me Me Cl OMe Me Me
Me OMe Me OMe Cl OMe Me OMe
Me Me H H Cl Me H H
Me Me Me Cl Me Me
Me Me OMe Cl Me OMe
Me Me Me H Cl Me Me H
Me Me Me Me Cl Me Me Me
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Me Me OMe

Cl

Me

OMe

OMe

OMe
Me

Br

Me

Me

Br

OMe

Me

Br

Br

Me

Me

Br

OMe

Me

Br

Me

Me

Br

Me

Me

Me

Br

Me Me OMe

Br

Me Me OMe

Me

Br

Me
OMe

Br

Br

OMe
OMe
OMe

Br

Me
OMe

Br

Br

Me

Br

Me
OMe

Me

Br

Me

Br

Tabla I-11

Me

Me

Me

CF3
Cl

Me

Me

Br

Me

Me

Me

Me

Me

Me

CF3
Cl

Me

Me

Me

Me

Br

Me

Me

Cl

Me

Me

Cl

Me

CF3
Cl

Cl

Me

Cl

Me

Br

Cl

Me

Me

Cl

Me

Me

Me

Cl

Me

Me CF;
Cl

Cl

Me

Me

Cl

Me

Br

Me

Cl

Me

Me

Me

Me

Me

Me

CF3

Me

Me

Me

CF3
Cl

Br

Me

Me

Me

CF3
Cl

Me

Me

Br

Me

Cl

Me

Cl

CF3
Cl

Cl

Cl

Br

Cl

Me

Cl

Me

Me

Cl

CF3
Cl

Me
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Se reconoce que algunos reactivos y condiciones de reaccion descritos anteriormente para la preparacion de
compuestos de Formula 1 pueden no ser compatibles con ciertas funcionalidades presentes en los intermedios. En
estos casos, la incorporacion de secuencias de proteccion/desproteccion o las interconversiones de los grupos
funcionales en la sintesis facilitaran la obtencidon de los productos deseados. El uso y la eleccion de los grupos
protectores seran evidentes para los expertos en sintesis quimica (véase, por ejemplo, Greene, T. W.; Wuts, P. G.
M. Protective Groups in Organic Synthesis, 2.° ed.; Wiley: New York, 1991). Los expertos en la técnica reconoceran
que, en algunos casos, después de la introduccién de un reactivo determinado, tal como se ilustra en cualquier
esquema individual, puede ser necesario realizar etapas adicionales de sintesis de rutina no descritas en detalle
para completar la sintesis de los compuestos de la formula 1. Los expertos en la técnica reconoceran también que
puede ser necesario realizar una combinaciéon de las etapas ilustradas en los esquemas anteriores en un orden
distinto al que implica la secuencia particular presentada para preparar los compuestos de Férmula 1.

Los expertos en la técnica reconoceran también que los compuestos de la formula 1 y los intermedios descritos en la
presente memoria pueden ser sometidos a diferentes reacciones electrdfilas, nucledfilas, radicales, organometalicas,
de oxidacion y de reduccion para afiadir sustituyentes o modificar los sustituyentes existentes.

Sin elaboracién adicional, se considera que los expertos en la técnica utilizando la descripcion precedente, pueden
utilizar la presente invencion en toda su extension. Por consiguiente, los siguientes ejemplos de sintesis se deben
interpretar como meramente ilustrativos, y no como limitantes de la descripcion en ningun sentido. Las etapas de los
siguientes ejemplos de sintesis ilustran un procedimiento para cada etapa en una transformacion sintética global, y
el material de partida para cada etapa puede no haber sido necesariamente preparado por un procedlmlento
preparativo particular, cuyo procedimiento se describe en otros ejemplos o etapas. Los espectros de 'H NMR se
registran en ppm de desplazamiento a partir del tetrametilsilano; “s” significa singlete, “d” significa doblete, “dd”
significa doble doblete, “br s” significa singlete ancho. La temperatura ambiente es entre aproximadamente 20 y
25°C.

Ejemplo de sintesis 1
Preparacion de 8-cloro-N-[(2-cloro-5-metoxifenil)sulfonil]-6-(trifluorometil)-imidazo[1,2-a]piridin-2-carboxamida
Etapa A: Preparacion de cloruro de 2-cloro-5-metoxibencenosulfonilo

A un matraz de 3 bocas equipado con un condensador de hielo seco se afiadieron acido acético (80 mL) y cloruro de
cobre (0,8 g). Se enfrié la mezcla a 0°C, se condensé didxido de azufre (5 mL) en el matraz de reaccion y después
se agitd la mezcla de reaccion durante 30 minutos. A un matraz separado de fondo redondo de 200 mL se afiadieron
acido clorhidrico concentrado (32 mL), acido acético (8 mL) e hidrocloruro de 2-cloro-5-metilanilina (3,2 g, 16 mmol).
Se enfri6 esta mezcla a 0°C y se afadio nitrito de sodio (1,25 g, 18,1 mmol) en agua (8 mL) gota a gota, mientras se
mantenia la temperatura por debajo de 10°C. Se agité la mezcla de reaccion durante 30 minutos y después se
afiadi6é gota a gota a la solucién de dioxido de azufre. La mezcla de reaccion resultante se agité a temperatura
ambiente durante 1 h. Se afiadi6é agua gota a gota y precipitd un solido de color ocre. Se aislo el sdlido por filtracion
y se lavo con agua para obtener 2,5 g del compuesto del titulo. 'H NMR (CDCls) & 7,64 (d, 1H), 7,52 (d, 1H), 7,17 (d,
1H), 3,89 (s, 3H).

Etapa B: Preparacion de 2-cloro-5-metoxibencenosulfonamida

A una solucién de cloruro de 2-cloro-5-metoxibencenosulfonilo (2,5 g, 10,4 mmol) (es decir, el producto de la Etapa
A) en tetrahidrofurano (30 mL) se afiadié hidroxido de amonio al 30 % (3,0 mL, 25,7 mmol) gota a gota. Se agité la
mezcla de reaccion durante 15 minutos, durante cuyo tiempo se formé una suspension. Se afiadié a esta mezcla
agua (10 mL) y se evaporo el tetrahidrofurano a presién reducida para dejar una suspension acuosa de un SO|IdO de
color ocre. Se aisl6 el solido por filtracion y se lavo con agua para obtener 2,2 g del compuesto del titulo. 'H NMR
(CDCls) 67,63 (d, 1H), 7,43 (d, 1H), 7,03 (d, 1H), 5,13 (br s, 2H), 3,85 (s, 3H).

Etapa C: Preparacion de acido 8-cloro-6-(trifluorometil)imidazo[1,2-a]piridin-2-carboxilico

A una solucién de 2-amino-3-cloro-5-(trifluorometil)piridina (24,7 g, 126 mmol) en 1,2-dimetoxietano (260 mL) a 0°C
se afiadié bromopiruvato de etilo (17,43 mL, 138 mmol) gota a gota. Se calentd la mezcla de reaccion a temperatura
ambiente y se agitd durante tres dias para formar una suspensién. Se extrajo entonces la mezcla de reaccién con
diclorometano (2 x 200 mL) y se lavé con agua (2 x 200 mL). Los extractos de diclorometano reunidos se secaron
sobre sulfato de magnesio y se concentraron a presion reducida para obtener un residuo sélido. Los lavados
acuosos reunidos se saturaron con carbonato de sodio, se extrajeron con acetato de etilo (2 x 200 mL) y se secaron
sobre sulfato de magnesio. Los extractos de acetato de etilo reunidos y el residuo obtenido de la concentracion del
diclorometano se reunieron y la mezcla se concentré a presion reducida para obtener un sélido.
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Este sdlido se disolvio en etanol (800 mL) y se afiadié gota a gota hidroxido de sodio acuoso al 50 % (40 g, 500
mmol) combinado con agua adicional (150 mL). Se agité la mezcla de reaccion a temperatura ambiente durante la
noche para formar una suspension. Se acidificé la mezcla de reaccion a pH 2 con acido clorhidrico concentrado y
después se enfrio y se agitdé durante varias horas para precipitar un sélido. El producto sélido se aislé por filtracion
utilizando un embudo filtrante de vidrio fritado, se lavé con agua y se seco al aire bajo una corriente de aire durante
la noche para obtener 13 g del compuesto del titulo como un sélido. '"H NMR (CDCls) & 8,51 (s, 1H), 8,40 (s, 1H),
7,55 (s, 1H).

Etapa D: Preparacion de 8-cloro-N-[(2-cloro-5-metoxifenil)sulfonil]-6-(trifluorometil )-imidazo[ 1,2-a]piridin-2-
carboxamida

Se afadieron al acido carboxilico de la Etapa C (243 mg, 0,92 mmol) una solucién de 4-(dimetilamino)piridina (340
mg, 2,76 mmol) e hidrocloruro de 1-(3-dimetilaminopropil)-3-etilcarbodiimida (232 mg, 2,3 mmol) en t-butanol (5 mL)
y diclorometano (5 mL). Se agit6 la mezcla de reaccion durante 15 min, se afadid 2-cloro-5-
metoxibencenosulfonamida (190 mg, 0,86 mmol) y la mezcla de reaccién se agitd a temperatura ambiente durante la
noche. Se afiadi6 entonces diclorometano (200 mL), se extrajo la mezcla con acido clorhidrico 1 N (3 x 100 mL) y la
fase organica separada se seco sobre sulfato de magnesio y se concentr6 a presion reducida para obtener un
solido. Se lavé el solido con éter dietilico para obtener 240 mg del compuesto del titulo, un compuesto de la presente
invencion, como un solido blanco, punto de fusién 211-212°C. "H NMR (CDCls) & 10,10 (br s, 1H), 8,46 (s, 1H), 8,27
(s, 1H), 7,86 (d, 1H), 7,54 (s, 1H), 7,38 (d,1H), 7,09 (dd, 1H) 3,91 (s, 3H).

Ejemplo de sintesis 2
Preparacion de 8-cloro-N-[(4-ciano-2,5-dimetilfenil)sulfonil]-6-(trifluorometil)-imidazo[1,2-a]piridin-2-carboxamida
Etapa A: Preparacion de 4-bromo-2,5-dimetilbencenosulfonamida

A acido clorosulfénico (4,2 mL, 63 mmol) enfriado a 10°C se afadié 2-bromo-p-xileno (5,0 g, 27 mmol) gota a gota a
lo largo de 15 min. Se agit6 la mezcla de reaccion durante otros 10 min y después se vertié con agitacion sobre 125
mL de hielo picado para precipitar un sélido blanco. Se aisl6 el sélido por filtracion y se lavd con agua. Se disolvio el
sélido en tetrahidrofurano (40 mL) y se afiadié una solucion acuosa de hidroxido de amonio al 30 % (8,0 mL). Se
agitoé la mezcla de reaccion durante 10 min y se concentrd a presion reducida para precipitar un soélido blanco Se
aislo el sdlido por filtracion y se lavd con agua para obtener 4,6 g del compuesto del titulo como un sdélido. 'H NMR
(CDCls3) 67,87 (s, 1H), 7,52 (s, 1H), 4,75 (br s, 2H), 2,61 (s, 3H), 2,41 (s, 3H).

Etapa B: Preparacion de 4-ciano-2,5-dimetilbencenosulfonamida

A una solucién de 4-bromo-2,5-dimetilbencenosulfonamida (4,6 g, 22 mmol, el producto de la Etapa A) en N-metil
pirrolidinona (30 mL) se afiadié cianuro de cobre (2,5 g, 28 mmol), y la mezcla de reaccién se calenté a 200°C
durante 30 min. Después se dej6 enfriar la reaccion y se vertié sobre 200 mL de hielo picado para precipitar un
soélido. Se afadi6é a esta mezcla diclorometano (500 mL), y la mezcla se calent6 para disolver el sélido blanco. Se
filtré entonces la mezcla para eliminar los sdélidos no disueltos, se separaron las fases y se lavo el diclorometano con
agua (2 x 100 mL), se seco sobre sulfato de magnesio y se evaporo a presion reducida para obtener un aceite. Se
disolvio el aceite en tetrahidrofurano (30 mL) y agua (30 mL), y se concentré la solucién a presion reducida para
preC|p|tar un sélido. Este solido se aislo por filtracion y se lavo con agua para obtener 2,5 g del compuesto del titulo.
'H NMR (CDCl3) 8 7,98 (s, 1H), 7,56 (s, 1H), 4,89 (br s, 2H), 2,66 (s, 3H), 2,58 (s, 3H).

Etapa C: Preparacion de 8-cloro-N-[(4-ciano-2,5-dimetilfenil)sulfonil]-6-(trifluorometil)imidazo[ 1,2-a]piridin-2-
carboxamida

A una solucién de acido 8-cloro-6-(trifluorometil)imidazo[1,2-a]piridin-2-carboxilico (2,5 g, 9,5 mmol, preparado como
se describe en la Etapa C del Ejemplo 1) en f-butanol (70 mL) y diclorometano (70 mL), se afhadieron 4-
(dimetilamino)piridina (3,47 g, 28,4 mmol) e hidrocloruro de 1-(3-dimetilaminopropil)-3-etilcarbodiimida (4,54 g, 23,7
mmol). Se agitd la mezcla de reaccion durante 15 min después de cuyo tiempo se afiadié 4-ciano-2,5-
dimetilbencenosulfonamida (1,85 g, 8,85 mmol) y se continud agitando a temperatura ambiente durante la noche. Se
afiadié después diclorometano (200 mL), se lavo la mezcla con acido clorhidrico 1 N (3 x 100 mL), se recogio la fase
organica y se seco sobre sulfato de magnesio y después se concentrd a presion reducida para obtener un soélido. Se
aislo el solido por filtracion, se lavo con éter dietilico y se recristalizd en hexano/acetato de etilo para obtener 1, 5 g
del compuesto del titulo, un compuesto de la presente invencién, tal como un sélido, punto de fusién 228-229°C. H
NMR (CDCls) & 9,97 (br s, 1H), 8,47 (s, 1H), 8,26 (s, 1H), 8,24 (s, 1H), 7,56 (s, 1H), 7,54 (s, 1H), 2,71 (s, 3H), 2,63
(s, 3H).

Ejemplo de sintesis 3
Preparacion de 8-cloro-N-[(2-cloro-5-etilfenil)sulfonil]-6-(trifluorometil)-imidazo[1,2-a]piridin-2-carboxamida

Etapa A: Preparacion de cloruro de 2-cloro-5-etilbencenosulfonilo
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Se enfri6é acido clorosulfonico (4,0 mL, 59 mmol) a 0°C y se afiadio 1-cloro-4-etilbenceno (1,0 mL, 7,5 mmol) gota a
gota durante 30 min. Se agit6 la mezcla de reaccion durante 45 min a 0°C, se vertié con agitaciéon sobre 125 mL de
hielo picado y se extrajo después con acetato de etilo (2 x 100 mL). Las capas de acetato de etilo se reunieron, se
lavaron con agua (100 mL) y se secaron sobre sulfato de magnesio. El acetato de etilo se concentré a presion
reducida para obtener un aceite que resultdé ser una mezcla de isémeros aproximadamente 1:1. Esta mezcla se
sometié a cromatografia sobre gel de silice eluyendo con un gradiente de hexano/acetato de etilo para obtener 0,41
g del compuesto del titulo. 'H NMR (CDCls) & 7,97 (s, 1H), 7,53 (d, 1H), 7,49 (d, 1H), 2,75 (q, 2H), 1,29 (t, 3H).

Etapa B: Preparacion de 2-cloro-5-etilbencenosulfonamida

A una solucion de cloruro de 2-cloro-5-etilbencenosulfonilo (0,41 g, 1,7 mmol, el producto de la Etapa A) en
tetrahidrofurano (30 mL) se afiadi6 hidroxido de amonio al 30 % (0,41 mL, 3,5 mmol) gota a gota. Se agit6 la mezcla
de reaccién durante 15 minutos, durante cuyo tiempo se formd una suspension. Se afiadié agua (10 mL) a esta
mezcla y se evaporo el tetrahidrofurano a presion reducida para precipitar un sélido. Se disolvié el sélido en éter
dietilico, se seco sobre sulfato de magnesio y se concentro a presion reducida. Se afadio éter dietilico y hexano
para precipitar un solido. Se aisl6 el sélido por filtracion para producir 190 mg del compuesto del titulo. 'H NMR
(CDCl3) 67,95 (s, 1H), 7,43 (d, 1H), 7,35 (d, 1H), 5,08 (br s, 2H), 2,71 (q, 2H), 1,25 (t, 3H).

Etapa C: Preparacion de 8-cloro-N-[(2-cloro-5-¢tilfenil)sulfonil]-6-(trifluorometil)imidazo[1,2-a]piridin-2-carboxamida

A una solucién de acido 8-cloro-6-(trifluorometil)imidazo[1,2-a]piridin-2-carboxilico (100 mg, 0,38 mmol, preparado
como se describe en el Ejemplo 1 Etapa C) en una mezcla 1:1 de t-butanol (5 mL) y diclorometano (5 mL), se afadié
4-(dimetilamino)piridina (138 mg, 1,1 mmol) e hidrocloruro de 1-(3-dimetilaminopropil)-3-etilcarbodiimida (182 mg,
0,95 mmol). Se agitd la mezcla de reaccién durante 15 minutos, se afiadio 2-cloro-5-etilbencenosulfonamida (74 mg,
0,34 mmol), y la mezcla de reaccion se agitd a temperatura ambiente durante la noche. Se afiadié6 entonces
diclorometano (100 mL), se lavé la mezcla con acido clorhidrico 1 N (3 x 50 mL), y la fase organica se seco sobre
sulfato de magnesio y se concentré a presion reducida para obtener un solido. Se lavé el sélido con éter dietilico
para obtener 84 mg del compuesto del titulo, un compuesto de la presente invenciéon, como un sélido, punto de
fusion 214-215°C. "H NMR (CDClz) 5 10,12 (br s, 1H), 8,45 (s, 1H), 8,26 (s, 1H), 8,20 (s, 1H), 7,53 (s, 1H), 7,40 (s,
2H), 2,77 (q, 2H), 1,30(t, 3H).

Ejemplo de sintesis 4
Preparacion de 8-cloro-N-[(1-etil-3-metil-1H-pirazol-4-il)sulfonil]-6-(trifluorometil)-imidazo[ 1,2-a]piridin-2-carboxamida
Etapa A: Preparacion de 1-etil-3-metil-1H-pirazol-4-sulfonamida

A una solucion de cloruro de 1-etil-3-metil-1H-pirazol-4-sulfonilo (0,154 g, 0,73 mmol, Matrix Scientific) en
tetrahidrofurano (10 mL), se afiadi6é gota a gota una solucion acuosa de hidréxido de amonio al 30 % (0,20 mL, 1,7
mmol). Se agitd la mezcla de reaccién durante 1 hora, se afiadié agua (2 mL), y se concentré el disolvente a presion
reducida para precipitar un solido. Se aislo el solido por filtracion, se lavé con agua, y se seco para obtener 41 mg
del compuesto del titulo. 'H NMR (CDCls) & 7,80 (s, 1H), 4,75 (br s, 1H), 4,11 (q, 2H), 2,44 (s, 3H), 1,49 (t, 3H).

Etapa B: Preparacion de 8-cloro-N-[(1-etil-3-metil-1H-pirazol-4-il)sulfonil]-6-(trifluorometil)-Imidazo[ 1,2-a]piridin-2-
carboxamida

A una solucién de acido 8-cloro-6-(trifluorometil)imidazo[1,2-a]piridin-2-carboxilico (63 mg, 0,24 mmol, preparado
como se describe en el Ejemplo 1 Etapa C) en una mezcla 1:1 de t-butanol (5 mL) y diclorometano (5 mL), se
afadieron 4-(dimetilamino)piridina (88 mg, 0,71 mmol) e hidrocloruro de 1-(3-dimetilaminopropil)-3-etilcarbodiimida
(117 mg, 0,60 mmol). Se agité la mezcla de reaccién durante 15 minutos, después de cuyo tiempo se afiadié 1-etil-3-
metil-1H-pirazol-4-sulfonamida (41 mg, 0,22 mmol, el producto de la Etapa A), y la mezcla de reaccion se agité a
temperatura ambiente durante la noche. Se afiadié diclorometano (100 mL) y se lavé la mezcla con acido clorhidrico
1 N (3 x 50 mL). Se separo la fase organica, se sec6 sobre sulfato de magnesio y se concentré a presion reducida
para obtener un solido. Se suspendid el sélido en una mezcla de éter dietilico y hexano, se filtré y se seco6 para
obtener 25 mg del compuesto del titulo, un compuesto de la presente invencién, como un soélido, punto de fusién
189-190°C. 'H NMR (CDCl3) 8 9,85 (br s, 1H), 8,47 (s, 1H), 8,29 (s, 1H), 8,10 (s, 1H), 7,53 (s, 1H), 4,14 (q, 2H), 2,51
(s, 3H), 1,51 (t, 3H).

Ejemplo de sintesis 5
Preparacion de 8-cloro-N-[(3-cloro-1-etil-1H-pirazol-4-il)sulfonil]-6-(trifluorometil)imidazo[1,2-a]piridin-2-carboxamida
Etapa A: Preparacion de 1-etil-1H-pirazol-3-ilamina

A una solucion de carbonato de potasio (2,76 g, 20,0 mmol) en agua (10 mL) se afiadié oxalato de etil-hidrazina (3,0
g, 20 mmol) seguido por la adicion gota a gota de 2-cloroacrilonitrilo (1,6 mL, 20 mmol) durante 30 minutos. Se agité
la mezcla a temperatura ambiente durante 2 horas, y después se calenté a 50°C durante 2 horas. Se enfri6 la
mezcla de reaccion y se extrajo con acetato de etilo (2 x 100 mL). Se sec6 el acetato de etilo sobre sulfato de
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magnesio y se evapord a presion reducida para obtener un aceite. Se cromatografié el aceite sobre gel de silice
eluyendo con hexano y acetato de etilo como eluyente para obtener 540 mg del compuesto del titulo. 'H NMR
(CDCl3) 7,12 (d, 1H) 5,57 (d, 1H), 3,96 (q, 2 H), 3,59 (br s, 1H), 1,42 (t, 3H).

Etapa B: Preparacion de 3-cloro-1-etil-1H-pirazol

A una solucién de 1-etil-1H-pirazol-3-ilamina (0,54 g, 4,86 mmol, el producto de la Etapa A) en acido clorhidrico
concentrado (5 mL) a 0°C se afiadi6 gota a gota una solucion de nitrito de sodio (369 mg, 5,35 mmol) en agua (1
mL) mientras se mantenia la temperatura por debajo de 10°C. Se agit6 la mezcla de reaccién durante 30 minutos, se
afiadié gota a gota una solucién de cloruro de cobre (l) en acido clorhidrico concentrado (2 mL), y la mezcla de
reaccion resultante se calentd después a 60°C. Se afadié una cantidad catalitica de cloruro de cobre a 60°C (que
inicio la formacion de gas). Se agité la mezcla de reaccion durante 5 minutos y después se vertié sobre 100 mL de
hielo picado que contenia hidréxido de sodio al 50 % (5 mL), y se agité bien. Se extrajo la mezcla acuosa con
diclorometano (2 x 150 mL), y la capa organica se separo, se lavo con agua se seco sobre sulfato de magnesio y se
concentrd a presion reducida para obtener 0,42 g del compuesto del titulo. 'H NMR (CDCls) & 7,31 (d, 1H), 6,15 (d,
1H), 4,11 (q, 2H), 1,47 (t, 3H).

Etapa C: Preparacion de cloruro de 3-cloro-1-etil-1H-pirazol-4-sulfonilo

Se afadié 3-cloro-1-etil-1H-pirazol (0,42 g, 3,2 mmol, el producto de la Etapa B) a acido clorosulfénico (2,0 mL, 30
mmol) a temperatura ambiente, y se calentd lentamente la mezcla a 100°C, y después se calenté a 100-110°C
durante 2 horas. Se enfrio la mezcla de reaccion, se vertié con agitacion sobre 150 mL de hielo picado, y se extrajo
con éter dietilico (2 x 100 mL). Se reunieron los extractos etéreos, se lavaron con agua (100 mL), se secaron sobre
sulfato de magnesio y se concentraron a presion reducida para obtener 0,5 g del compuesto del titulo como un
aceite. "H NMR (CDClI3) 5 8,00 (s, 1 H), 4,20 (q, 2 H), 1,56 (t, 3H).

Etapa D: Preparacién de 3-cloro-1-etil-1H-piraxol-4-sulfonamida

A una solucién de cloruro de 3-cloro-1-etil-1H-pirazol-4-sulfonilo (0,5 g, 2,2 mmol, el producto de la Etapa D) en
tetrahidrofurano (20 mL) se afiadié gota a gota hidroxido de amonio al 30 % (3,0 mL, 24 mmol). La mezcla de
reaccion se calentd hasta ebullicion con una pistola de calor y después se agité durante 30 minutos. Se separo el
tetrahidrofurano a presion reducida, se afiadio agua (50 mL), y la mezcla de reaccién se extrajo con acetato de etilo
(2 x 100 mL). El acetato de etilo se secé sobre sulfato de magnesio y se concentré a presion redu0|da para obtener
un solido. Se lavo el solido con hexano y se secd para obtener 282 mg del compuesto del titulo. "H NMR (CDCls) &
7,84 (s, 1H), 4,94 (br s, 1H), 4,15 (q, 2H), 1,51 (t, 3H).

Etapa E: Preparacion de 8-cloro-N-[(3-cloro-1-etil-1H-pirazol-4-il)sulfonil]-6-(trifluorometil )imidazo[1,2-a]piridin-2-
carboxamida

A una solucién de acido 8-cloro-6-(trifluorometil)imidazo[1,2-a]piridin-2-carboxilico (110 mg, 0,42 mmol, preparado
como se describe en el Ejemplo 1 Etapa C) en una mezcla 1:1 de t-butanol (5 mL) y diclorometano (5 mL) se
afadieron 4-(dimetilamino)piridina (152 mg, 1,25 mmol) e hidrocloruro de 1-(3-dimetilaminopropil)-3-etilcarbodiimida
(96 mg, 0,5 mmol). Se agité la mezcla de reaccién durante 15 minutos, después de cuyo tiempo se afiadié 3-cloro-1-
etil-1H-pirazol-4-sulfonamida (81 mg, 0,38 mmol, el producto de la Etapa D) y se continué agitando a temperatura
ambiente durante la noche. Se afiadié después diclorometano (100 mL) y se extrajo la mezcla con acido clorhidrico
1 N (83 x 50 mL). Se reunieron las fases organicas separadas, se secaron sobre sulfato de magnesio y se
concentraron a presion reducida para obtener un solido. Se suspendio el solido en una mezcla de éter dietilico y
hexano y se filtré para obtener 85 mg del compuesto del titulo, un compuesto de la presente invencién, como un
solido, punto de fusion 184-185 C."H NMR (CDCls) & 9,96 (br s, 1H), 8,47 (s, 1H), 8,29 (s, 1H), 8,16 (s, 1H), 7,54 (s,
1H), 4,17 (q, 2H), 1,54 (t, 3H).

Ejemplo de sintesis 6
Preparacion de 8-bromo-N-[(2-cloro-5-metoxifenil)sulfonil]-6-(trifluorometil)-imidazo[1,2-a]piridin-2-carboxamida
Etapa A: Preparacion de acido 8-bromo-6-(trifluorometil)imidazo[1,2-a]piridin-2-carboxilico

A una solucién de 2-amino-3-bromo-5-(trifluorometil)piridina (10,0 g, 41,5 mmol) en 1,2-dimetoxietano (300 mL) a
temperatura ambiente se afiadié gota a gota bromopiruvato de etilo (9,889 g, 45,64 mmol). La mezcla de reaccion se
calentd a reflujo durante 18 horas. Se separ6 el 1,2-dimetoxietano a presiéon reducida y el solido residual se
recristalizé en 1-clorobutano. Se aisld el sélido por filtracién y se secé para obtener un sélido de color blanco sucio,
éster etilico del acido 8-bromo-6-(trifluorometil)imidazo[1,2-a]piridin-2-carboxilico (11,044 g).

El sdlido obtenido anteriormente se disolvié en tetrahidrofurano (150 mL) y se afiadié una solucion de LiOH (2,353 g,
98,29 mmol) en agua (100 mL). Se agit6 la mezcla de reaccion a temperatura ambiente durante 4 horas. Se separo
el tetrahidrofurano a presién reducida para proporcionar una solucién acuosa que se enfrié a 5°C. Se afadié HCI
diluido gota a gota hasta alcanzar un pH < 5,0. Después de varios minutos, empezé a precipitar de la solucion un
soélido. Se recogid el solido por filtracion, se lavé una vez con agua (50 mL), y se secé en una estufa de vacio
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durante 18 horas a 80°C para obtener 8,632 g del compuesto del titulo como un sélido. '"H NMR (dmso-ds) & 13,17
(brs, 1H), 9,31 (s, 1H), 8,69 (s, 1H), 8,03 (s, 1H).

Etapa B: Preparacion de 8-bromo-N-[(2-cloro-5-metoxifenil)sulfonil]-6-(trifluorometil)imidazo[1,2-a]piridin-2-
carboxamida

Al producto de la Etapa A (200 mg, 0,647 mmol) se afiadié una solucion de 4-(dimetilamino)piridina (237 mg, 1,94
mmol) e hidrocloruro de 1-(3-dimetilaminopropil)-3-etilcarbodiimida (309 mg, 1,62 mmol) en una mezcla 1:1 de t-
butanol (5 mL) y diclorometano (5 mL). Se agité la mezcla de reaccion durante 15 minutos, se afiadié 2-cloro-5-
metoxibencenosulfonamida (129 mg, 0,582 mmol), y la mezcla de reaccion se agité a temperatura ambiente durante
la noche. Se afiadioé después diclorometano (200 mL), se extrajo la mezcla con acido clorhidrico 1 N (3 x 100 mL), y
las fases organicas se reunieron, se secaron sobre sulfato de magnesio, y se concentraron a presion reducida para
obtener un sélido. Se lavo el sélido con éter dietilico para obtener 234 mg del compuesto del titulo, un compuesto de
la presente invencién, como un sdlido blanco, punto de fusién 191-192 C. 'H NMR (CDCls) & 10,1 (br s, 1H), 8,51 (s,
1H), 8,30 (s, 1H), 7,87 (d, 1H), 7,72 (s, 1H), 7,38 (d,1H), 7,08 (dd, 1H) 3,91 (s, 3H).

Ejemplo de sintesis 7
Preparacion de 8-cloro-N-[(2-cloro-5-metoxifenil)sulfonil]-3-metil-6-(trifluorometilimidazo[1,2-a]piridin-2-carboxamida
Etapa A: Preparacion del éster etilico de acido 3-bromo-2-oxo-butirico

Se disolvié acido 2-oxo-butirico (10,0 g, 97,2 mmol) en etanol (100 mL) y se afiadié acido p-toluenosulfénico
monohidratado (0,1 g). La mezcla de reaccion se calenté a reflujo durante 48 horas. Después de enfriar la mezcla de
reaccion a temperatura ambiente, se separo el etanol a presion reducida para dar 11,4 g de éster etilico del acido 2-
oxo-butirico.

El éster etilico del acido 2-oxo-butirico preparado anteriormente se disolvid en cloroformo (100 mL) y se afiadié
bromo (20,964 g, 131,19 mmol) gota a gota a temperatura ambiente. Se dejc'> en agitacion la mezcla de reaccion
durante 18 horas. Por concentracion de la mezcla de reaccion a presion reducida se obtuvieron 12,0 g del
compuesto del titulo como un aceite de color naranja. 'H NMR (CDCls) & 4,39 (q, 2H), 4,32 (q, 1H), 1,88 (d, 3H), 1,39
(t, 3H).

Etapa B: Preparacion de acido 8-cloro-3-metil-6-(trifluorometil)imidazo[1,2-a]piridin-2-carboxilico

A una solucién de 2-amino-3-cloro-5-(trifluorometil)piridina (11,3 g, 57,5 mmol) en dioxano (200 mL) a temperatura
ambiente se afiadio gota a gota éster etilico del acido 3-bromo-2-oxo-butirico (12,017 g, 57,49 mmol, el producto de
la Etapa A). Se calento la mezcla de reaccion a reflujo durante 24 horas, se enfrio y se elimino el dioxano a presion
reducida. Por cromatografia sobre gel de silice eluyendo con un gradiente de hexano/acetato de etilo se obtuvieron
17,3 g de éster etilico del acido 8-cloro-3-metil-6-(trifluorometil)imidazo[1,2-a]piridin-2-carboxilico como un sélido.

El sélido preparado anteriormente se disolvio en tetrahidrofurano (100 mL) y se afiadié una solucion de LiOH (3,365
g, 140,8 mmol) en agua (50 mL). Se agitd la mezcla de reaccién a temperatura ambiente durante 18 horas. Se
separé el tetrahidrofurano a presion reducida para proporcionar una solucion acuosa que se enfrié a 5°C. Se afiadio
HCI diluido gota a gota hasta que se alcanzé un pH < 5,0. Después de varios minutos empez6 a precipitar un solido.
Se recogid el solido por filtracién, se Iavo con agua (50 mL), y se sec6 a 80°C en una estufa de vacio durante 18
horas para obtener 15,7 g de un sdlido. '"H NMR (dmso-dg) 8 13,1 (br's, 1H), 8,84 (s, 1H), 7,80 (s, 1H), 2,82 (s, 3H).

Etapa C: Preparacion de 8-cloro-N-[(2-cloro-5-metoxifenil)sulfonil]-3-metil-6-(trifluorometil)imidazo[ 1,2-a]piridin-2-
carboxamida

Al acido carboxilico preparado en la Etapa B (200 mg, 0,72 mmol) se afiadié una solucién de 4-(dimetilamino)piridina
(262 mg, 2,15 mmol) e hidrocloruro de 1-(3-dimetilaminopropil)-3-etilcarbodiimida (344 mg, 1,79 mmol) en una
mezcla 1:1 de disolventes t-butanol (5 mL) y diclorometano (5 mL). Se agité la mezcla de reaccion durante 15
minutos, se afiadié 2-cloro-5-metoxibencenosulfonamida (143 mg, 0,65 mmol), y la mezcla de reaccion se agité a
temperatura ambiente durante la noche. Se afiadio después diclorometano (200 mL), se extrajo la mezcla con acido
clorhidrico 1 N (3 x 100 mL), y las capas organicas separadas se reunieron, se secaron sobre sulfato de magnesio, y
se concentraron a presion reducida para obtener un solido. El sélido se lavé con éter dietilico para obtener 118 mg
del compuesto del titulo, un compuesto de la presente invencién, como un sélido blanco, punto de fusién 222-223°C.
'H NMR (dmso-ds) & 10,0 (br s, 1H), 8,94 (s, 1H), 7,96 (s, 1H), 7,65 (d, 1H), 7,59 (d, 1H), 7,30 (dd,1H), 3,87 (s, 3H)
2,71 (s, 3H).

Por los procedimientos descritos en la presente memoria junto con métodos conocidos en la técnica, se pueden
preparar los siguientes compuestos de las Tablas 1 a 22. En las Tablas que siguen se utilizan las siguientes
abreviaturas: Me significa metilo, Et significa etilo, OMe significa metoxi, SMe significa metiltio, y NMe; significa
dimetilamino.
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Tabla 1

R'™es CF3, R™es Cl, R?y R®son H
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R'™es CF3, R"™es Cl, R?y R®son H
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R'™es CF3, R"™es Cl, R?y R®son H
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R'™es CF3, R"™es Cl, R?y R®son H

R® R® R°® R R R® R® R°® R R
Br H H NMe> H CF3 H H NMe> H
Br H H Nitro H CFs H H Nitro H
Ciano H H H H Ciano H H Ciano H
Ciano H H Me H Ciano H H OMe H
Ciano H H Et H Ciano H H SMe H
Ciano H H F H Ciano H H CO2Me H
Ciano H H Cl H Ciano H H C(O)Me H
Ciano H H Br H Ciano H H NMe, H
Ciano H H CFs H Ciano H H Nitro H
H Me H H Me H Me H H

H H Me Me H Me H Me Me H

H H Me Et H Me H Me Et H

H H Me F H Me H Me F H

H H Me Cl H Me H Me Cl H

H H Me Br H Me H Me Br H

H H Me CF3 H Me H Me CF3 H

H H Me Ciano H Me H Me Ciano H

H H Me OMe H Me H Me OMe H

H H Me SMe H Me H Me SMe H

H H Me CO2Me H Me H Me CO2Me H

H H Me C(O)Me H Me H Me C(O)Me H

H H Me NMe> H Me H Me NMe> H

H H Me Nitro H Me H Me Nitro H

F H Me H H Cl H Me H H

F H Me Me H Cl H Me Me H

F H Me Et H Cl H Me Et H

F H Me F H Cl H Me F H

F H Me Cl H Cl H Me Cl H

F H Me Br H Cl H Me Br H

F H Me CF3 H Cl H Me CF3 H

F H Me Ciano H Cl H Me Ciano H

F H Me OMe H Cl H Me OMe H

F H Me SMe H Cl H Me SMe H

F H Me CO2Me H Cl H Me CO2Me H

F H Me C(O)Me H Cl H Me C(O)Me H

F H Me NMe> H Cl H Me NMe> H

F H Me Nitro H Cl H Me Nitro H
Br H Me H H CF3 H Me H H
Br H Me Me H CFs H Me Me H
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R'™es CF3, R"™es Cl, R?y R®son H

R® R® R°® R R R® R® R°® R R
Br H Me Et H CF3 H Me Et H
Br H Me F H CF3 H Me F H
Br H Me Cl H CF3 H Me Cl H
Br H Me Br H CFs H Me Br H
Br H Me CF3 H CF3 H Me CF3 H
Br H Me Ciano H CFs H Me Ciano H
Br H Me OMe H CFs H Me OMe H
Br H Me SMe H CFs H Me SMe H
Br H Me CO2Me H CFs H Me CO2Me H
Br H Me C(O)Me H CF3 H Me C(O)Me H
Br H Me NMe, H CFs H Me NMe, H
Br H Me Nitro H CFs H Me Nitro H
Ciano H Me H H Ciano H Me Ciano H
Ciano H Me Me H Ciano H Me OMe H
Ciano H Me Et H Ciano H Me SMe H
Ciano H Me F H Ciano H Me CO2Me H
Ciano H Me Cl H Ciano H Me C(O)Me H
Ciano H Me Br H Ciano H Me NMe, H
Ciano H Me CFs H Ciano H Me Nitro H
H H Cl H H Me H Cl H H
H H Cl Me H Me H Cl Me H
H H Cl Et H Me H Cl Et H
H H Cl F H Me H Cl F H
H H Cl Cl H Me H Cl Cl H
H H Cl Br H Me H Cl Br H
H H Cl CF3 H Me H Cl CF3 H
H H Cl Ciano H Me H Cl Ciano H
H H Cl OMe H Me H Cl OMe H
H H Cl SMe H Me H Cl SMe H
H H Cl CO2Me H Me H Cl CO2Me H
H H Cl C(O)Me H Me H Cl C(O)Me H
H H Cl NMe> H Me H Cl NMe> H
H H Cl Nitro H Me H Cl Nitro H
F H Cl H H Cl H Cl H H
F H Cl Me H Cl H Cl Me H
F H Cl Et H Cl H Cl Et H
F H Cl F H Cl H Cl F H
F H Cl Cl H Cl H Cl Cl H
F H Cl Br H Cl H Cl Br H
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R'™es CF3, R"™es Cl, R?y R®son H

R® R® R°® R R R® R® R°® R R
F H Cl CF3 H Cl H Cl CF3 H
F H Cl Ciano H Cl H Cl Ciano H
F H Cl OMe H Cl H Cl OMe H
F H Cl SMe H Cl H Cl SMe H
F H Cl CO2Me H Cl H Cl CO:Me H
F H Cl C(O)Me H Cl H Cl C(O)Me H
F H Cl NMe:> H Cl H Cl NMe:2 H
F H Cl Nitro H Cl H Cl Nitro H
Br H Cl H H CF3 H Cl H H
Br H Cl Me H CF3 H Cl Me H
Br H Cl Et H CF3 H Cl Et H
Br H Cl F H CF3 H Cl F H
Br H Cl Cl H CF3 H Cl Cl H
Br H Cl Br H CF3 H Cl Br H
Br H Cl CF3 H CF3 H Cl CF3 H
Br H Cl Ciano H CFs H Cl Ciano H
Br H Cl OMe H CF3 H Cl OMe H
Br H Cl SMe H CF3 H Cl SMe H
Br H Cl CO:Me H CF3 H Cl CO:Me H
Br H Cl C(O)Me H CF3 H Cl C(O)Me H
Br H Cl NMe> H CF3 H Cl NMe> H
Br H Cl Nitro H CFs H Cl Nitro H
Ciano H Cl H H Ciano H Cl Ciano H
Ciano H Cl Me H Ciano H Cl OMe H
Ciano H Cl Et H Ciano H Cl SMe H
Ciano H Cl F H Ciano H Cl CO2Me H
Ciano H Cl Cl H Ciano H Cl C(O)Me H
Ciano H Cl Br H Ciano H Cl NMe, H
Ciano H Cl CFs H Ciano H Cl Nitro H
H H Ciano H H Me H Ciano H H
H H Ciano Me H Me H Ciano Me H
H H Ciano Et H Me H Ciano Et H
H H Ciano F H Me H Ciano F H
H H Ciano Cl H Me H Ciano Cl H
H H Ciano Br H Me H Ciano Br H
H H Ciano CFs H Me H Ciano CFs H
H H Ciano Ciano H Me H Ciano Ciano H
H H Ciano OMe H Me H Ciano OMe H
H H Ciano SMe H Me H Ciano SMe H
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R'™es CF3, R"™es Cl, R?y R®son H

R® R® R°® R R R® R® R°® R R
H H Ciano  COx;Me H Me H Ciano  COz;Me H
H H Ciano C(O)Me H Me H Ciano C(O)Me H
H H Ciano NMe, H Me H Ciano NMe, H
H H Ciano Nitro H Me H Ciano Nitro H
F H Ciano H H Cl H Ciano H H
F H Ciano Me H Cl H Ciano Me H
F H Ciano Et H Cl H Ciano Et H
F H Ciano F H Cl H Ciano F H
F H Ciano Cl H Cl H Ciano Cl H
F H Ciano Br H Cl H Ciano Br H
F H Ciano CFs H Cl H Ciano CFs H
F H Ciano Ciano H Cl H Ciano Ciano H
F H Ciano OMe H Cl H Ciano OMe H
F H Ciano SMe H Cl H Ciano SMe H
F H Ciano  COx;Me H Cl H Ciano  COz;Me H
F H Ciano C(O)Me H Cl H Ciano C(O)Me H
F H Ciano NMe, H Cl H Ciano NMe, H
F H Ciano Nitro H Cl H Ciano Nitro H
Br H Ciano H H CFs H Ciano H H
Br H Ciano Me H CFs H Ciano Me H
Br H Ciano Et H CFs H Ciano Et H
Br H Ciano F H CFs H Ciano F H
Br H Ciano Cl H CFs H Ciano Cl H
Br H Ciano Br H CFs H Ciano Br H
Br H Ciano CFs H CFs H Ciano CFs H
Br H Ciano Ciano H CFs H Ciano Ciano H
Br H Ciano OMe H CFs H Ciano OMe H
Br H Ciano SMe H CFs H Ciano SMe H
Br H Ciano  COx;Me H CFs H Ciano  COz;Me H
Br H Ciano C(O)Me H CF; H Ciano C(O)Me H
Br H Ciano NMe, H CFs H Ciano NMe, H
Br H Ciano Nitro H CFs H Ciano Nitro H
Ciano H Ciano H H Ciano H Ciano Ciano H
Ciano H Ciano Me H Ciano H Ciano OMe H
Ciano H Ciano Et H Ciano H Ciano SMe H
Ciano H Ciano F H Ciano H Ciano  COz;Me H
Ciano H Ciano Cl H Ciano H Ciano C(O)Me H
Ciano H Ciano Br H Ciano H Ciano NMe, H
Ciano H Ciano CFs H Ciano H Ciano Nitro H
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R'™es CF3, R"™es Cl, R?y R®son H

Ra Rb Rc Rd Re Ra Rb Rc Rd e
H H H H H Me H H H H
H H H H Me Me H H H Me
H H H H F Me H H H F
H H H H Cl Me H H H Cl
H H H H Br Me H H H Br
F H H H H Cl H H H H
F H H H Me Cl H H H Me
F H H H F Cl H H H F
F H H H Cl Cl H H H Cl
F H H H Br Cl H H H Br
Br H H H H CF3 H H H H
Br H H H Me CF3 H H H Me
Br H H H F CF3 H H H F
Br H H H Cl CF3 H H H Cl
Br H H H Br CF3 H H H Br
Ciano H H H H Ciano H H H F
Ciano H H H Me Ciano H H H Cl
Cl H H OCF; H Ciano H H H Br
OCF3 H H Cl

Tabla 2

La Tabla 2 se construye de la misma manera que la Tabla 1, exce?to que R? es CI. Por ejemplo, el primer
compuesto de la Tabla 2 en donde R es CF3, R™ es Cl, R? es Cl, R’y R* a R® son H, es la estructura que se
muestra inmediatamente a continuacion.

(0] H
Cl O\\‘ //O
S H
— N
N |
/ —=N H
FsC - H H

H
Cl

Tabla 3

La Tabla 3 se construye de la misma manera que la Tabla 1, excegto que R? es Br. Por ejemplo, el primer
compuesto de la Tabla 3 en donde R es CF3, R™ es Cl, R? es Br, R°y R® a R® son H, es la estructura que se
muestra inmediatamente a continuacion.

(0) H
Br O\\‘ //O
S H
— N
N |
/ —N H
F3C _ H H
H

Cl
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Tabla 4

La Tabla 4 se construye de la misma manera que la Tabla 1, excepto que R? es Me. Por ejemplo, el primer
compuesto de la Tabla 4 en donde R es CF3, R es Cl, R? es Me, R® y R* a R® son H, es la estructura que se
muestra inmediatamente a continuacion.

(0) H
Me O\\‘ //O
S H
— N
N |
/ —N H
FaC B H H
H

Cl
Tabla 5

La Tabla 5 se construye de la misma manera que la Tabla 1, excepto que R' y R™ son H. Por ejemplo, el primer
compuesto de la Tabla 5 en donde R es H, R™ es H, y R2, R® y R%a R® son H, es la estructura que se muestra
inmediatamente a continuacion.

0 H
MOVO
% H
= N
N |
/ —N H
u B H H
H

La Tabla 5a se construye de la misma manera que la Tabla 1, exceg)to que R'™ es Cl y R™ es H. Por ejemplo, el
primer compuesto de la Tabla 5a en donde R es Cl, R™ es H,y R, R® y R* a R® son H, es la estructura que se
muestra inmediatamente a continuacion.

Tabla 5a

(0]

H
H NG
_S H
. N
N |
/ —N H
al B H H
H

H
Tabla 5b

La Tabla 5b se construye de la misma manera que la Tabla 1, exceg)to que R'™ es Br y R™ es H. Por ejemplo, el
primer compuesto de la Tabla 5b en donde R es Br, R™ es H,y R, R® y R* a R® son H, es la estructura que se
muestra inmediatamente a continuacion.

O H
H 0P
_S H
N
N |
/ —N H
Br B H H
H
H
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Tabla 5¢

La Tabla 5c se construye de la misma manera que la Tabla 1, excepto que R™ es H. Por ejemplo, el primer
compuesto de la Tabla 5¢ en donde R es CFs3, R™ es Hy R2, R® y R® a R® son H, es la estructura que se muestra
inmediatamente a continuacion.

O H
H O\ //O
_s H
\ N
N |
/ —N H
FiC B H H
H
H

Tabla 6

La Tabla 6 se construye de la misma manera cLue la Tabla 1, excepto que R™ es Br. Por ejemplo, el primer
compuesto de la Tabla 6, en donde R es CF3, R™ es Br,y R2, R® y R* a R® son H, es la estructura que se muestra
inmediatamente a continuacion.

O H
H O\\ //O
S H
— N
N |
/ —N H
F3C _ H H
H
Br

Tabla 6a

La Tabla 6 se construye de la misma manera cLue la Tabla 1, excepto que R™ es F. Por ejemplo, el primer
compuesto de la Tabla 6, en donde R es CF3, R™ es F,y R2, R® y R® a R® son H, es la estructura que se muestra
inmediatamente a continuacion.

O H
H O\ //O
_s H
S N
N |
/ —N H
F;C _ H H
H
F

Tabla 7

La Tabla 7 se construye de la misma manera que la Tabla 1, excepto que R' y R™ son CI. Por ejemplo, el primer
compuesto de la Tabla 7, en donde R'a y R™ son Cly R2, R® y R* a R® son H, es la estructura que se muestra

inmediatamente a continuacion.
(0] H
H O\\ //O
S H
— N
N |
/ —N H
cl H H
i
H

Cl
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Tabla 8

La Tabla 8 se construye de la misma manera que la Tabla 1, excepto que R' y R™ son Br. Por ejemplo, el primer
compuesto de la Tabla 8 en donde R' y R™ son Br, y R? R® y R* a R® son H, es la estructura que se muestra

inmediatamente a continuacion.
H
= N
N |
/ —N H
Br
_

La Tabla 9 se construye de la mlsma manera que la Tabla 1, excepto que R® es Me. Por ejemplo, el primer
compuesto de la Tabla 9 en donde R'™ es CF3, R™ es CI, R® es Me, y R? y R* a R® son H, es la estructura que se
muestra inmediatamente a continuacion.

Tabla 9

H

\\//
— N
N |
/ —N Me

F3C
Cl
Tabla 10

La Tabla 10 se construye de la mlsma manera ue la Tabla 1, excepto que R® es Et. Por ejemplo, el primer

compuesto de la Tabla 10 en donde R'™ es CF3, R™ es CI, R® es Et, y R? y R* a R® son H, es la estructura que se
muestra inmediatamente a continuacion.

H

F;C _

Cl

1

~
\
Z

Tabla 11

La Tabla 11 se construye de la misma manera que la Tabla 1 excepto que R® es propargllo (es decir, CHZC CH)
Por ejemplo, el primer compuesto de la Tabla 11 en donde R'™ es CF3;, R™ es CI, R® es propargilo, y R? yR*aR®
son H, es la estructura que se muestra inmediatamente a continuacion.

I
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Tabla 12

La Tabla 12 se construye de la misma manera que la Tabla 1, excePto que R es bencilo (es decir, CH,CgHs). Por
ejemplo, el primer compuesto de la Tabla 12 en donde R es CF;3, R b as Cl, R3es bencilo, y R? yR*aR®sonH, es
la estructura que se muestra inmediatamente a continuacion.

H Q O\ //O H
MN» !
/ N =N (|?H2
F;C _ H H
H
Cl
Tabla 13
H Q O\\ //O
>§‘)LN/S S
a
T
F3C _ R
Cl
R® R® R°® R® R® R°® R® R® R°®
H H H Me H Cl H H
H H Me Me H Me Cl H Me
H H Cl Me H Cl Cl H Cl
H H Br Me H Br Cl H Br
H Me H Me Me H Cl Me H
H Me Me Me Me Me Cl Me Me
H Me Cl Me Me Cl Cl Me Cl
H Me Br Me Me Br Cl Me Br
H Et H Me Et H Cl Et H
H Et Me Me Et Me Cl Et Me
H Et Cl Me Et Cl Cl Et Cl
H Et Br Me Et Br Cl Et Br
H Cl H Me Cl H Cl Cl H
H Cl Me Me Cl Me Cl Cl Me
H Cl Cl Me Cl Cl Cl Cl Cl
H Cl Br Me Cl Br Cl Cl Br
Br H Et H
Br Me Et H Me
Br Cl Et H Cl
Br Br Et H Br
Br Me H Et Me H
Br Me Me Et Me Me
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R® R® R°® R® R® R°® R® R® R°®
Br Me Cl Et Me Cl
Br Me Br Et Me Br
Br Et H Et Et H
Br Et Me Et Et Me
Br Et Cl Et Et Cl
Br Et Br Et Et Br
Br Cl H Et Cl H
Br Cl Me Et Cl Me
Br Cl Cl Et Cl Cl
Br Cl Br Et Cl Br
Tabla 14
H 0 ENgZS :
= N S
/ N —N Il{ SN >
RC
F3C _ b
Ra Rb c Ra Rb c Ra Rb c
H H H Me H H Cl H H
H H Me Me H Me Cl H Me
H H Cl Me H Cl Cl H Cl
H Me H Me Me H Cl Me H
H Me Me Me Me Me Cl Me Me
H Me Cl Me Me Cl Cl Me Cl
H Et H Me Et H Cl Et H
H Et Me Me Et Me Cl Et Me
H Et Cl Me Et Cl Cl Et Cl
Et H H Br H H
Et Me Br Me
Et Cl Br Cl
Et Me H Br Me H
Et Me Me Br Me Me
Et Me Cl Br Me Cl
Et Et H Br Et H
Et Et Me Br Et Me
Et Et Cl Br Et Cl
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Tabla 15

\\//
p— /
__N ~ /O
Rb N

R R | R R® R R®

H H Me H Cl H

H Me Me Me Cl Me

H Cl Me Cl Cl Cl

Tabla 16
R®
\ //
= =

R® R® ‘ R® b R® R®

H H Me H Cl H

H Me Me Me Cl Me

H Cl Me Cl Cl Cl

Tabla 17
H i QL K
= N/S =
N | N—R®
/ =N H b \N/
F3C _
Cl

R® R® R°® R® R® R°® R® R® R°®
H H Me Me H Me Cl H Me
H H Et Me H Et Cl H Et
H H i-Pr Me H i-Pr Cl H i-Pr
H H n-Pr Me H n-Pr Cl H n-Pr
Br H Me H Me Me Me Me Me
Br H Et H Me Et Me Me Et
Br H -Pr Me -Pr Me Me -Pr
Br H n-Pr H Me n-Pr Me Me n-Pr
Cl Me Me Br Me Me H Cl Me
Cl Me Et Br Me Et H Cl Et
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R® R® R°® R® R® R°® R® R® R°®
Cl Me i-Pr Br Me i-Pr H Cl i-Pr
Cl Me n-Pr Br Me n-Pr H Cl n-Pr
Me Cl Me Cl Cl Me Br Cl Me
Me Cl Et Cl Cl Et Br Cl Et
Me Cl i-Pr Cl Cl i-Pr Br Cl i-Pr
Me Cl n-Pr Cl Cl n-Pr Br Cl n-Pr
Br Me Me Br Me Cl Br Me
Br Et Me Br Et Cl Br Et
Br i-Pr Me Br i-Pr Cl Br i-Pr
Br n-Pr Me Br n-Pr Cl Br n-Pr
Br Br Me
Br Br Et
Br Br -Pr
Br Br n-Pr
Tabla 17a
H 0 o\\S y a
S - =
N | N—R®
/ =N H o \N/
F3C _
Br
R® R® R°® R® R® R°® R® R® R°®
H H Me Me H Me Cl H Me
H H Et Me H Et Cl H Et
H H i-Pr Me H i-Pr Cl H i-Pr
H H n-Pr Me H n-Pr Cl H n-Pr
Br H Me H Me Me Me Me Me
Br H Et H Me Et Me Me Et
Br H -Pr H Me -Pr Me Me -Pr
Br H n-Pr H Me n-Pr Me Me n-Pr
Cl Me Me Br Me Me Cl Me
Cl Me Et Br Me Et Cl Et
Cl Me i-Pr Br Me i-Pr Cl i-Pr
Cl Me n-Pr Br Me n-Pr H Cl n-Pr
Me Cl Me Cl Cl Me Br Cl Me
Me Cl Et Cl Cl Et Br Cl Et
Me Cl i-Pr Cl Cl i-Pr Br Cl i-Pr
Me Cl n-Pr Cl Cl n-Pr Br Cl n-Pr
Br Me Me Br Me Cl Br Me
Br Et Me Br Et Cl Br Et
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R® R® R°® R® R® R°® R® R® R°®
H Br i-Pr Me Br i-Pr Cl Br i-Pr
H Br n-Pr Me Br n-Pr Cl Br n-Pr
Br Br Me
Br Br Et
Br Br -Pr
Br Br n-Pr
Tabla 17b
H i SN R*
S N~ S —
N | N—R°
/ =N H o \N/
Br
—
Br

R® R® R°® R® R® R°® R® R® R°®
H H Me Me H Me Cl H Me
H H Et Me H Et Cl H Et
H H i-Pr Me H i-Pr Cl H i-Pr
H H n-Pr Me H n-Pr Cl H n-Pr
Br H Me H Me Me Me Me Me
Br H Et H Me Et Me Me Et
Br H -Pr H Me -Pr Me Me -Pr
Br H n-Pr H Me n-Pr Me Me n-Pr
Cl Me Me Br Me Me H Cl Me
Cl Me Et Br Me Et H Cl Et
Cl Me i-Pr Br Me i-Pr H Cl i-Pr
Cl Me n-Pr Br Me n-Pr H Cl n-Pr
Me Cl Me Cl Cl Me Br Cl Me
Me Cl Et Cl Cl Et Br Cl Et
Me Cl i-Pr Cl Cl i-Pr Br Cl i-Pr
Me Cl n-Pr Cl Cl n-Pr Br Cl n-Pr

Br Me Me Br Me Cl Br Me

Br Et Me Br Et Cl Br Et

Br i-Pr Me Br i-Pr Cl Br i-Pr

Br n-Pr Me Br n-Pr Cl Br n-Pr
Br Br Me
Br Br Et
Br Br -Pr
Br Br n-Pr
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Tabla 18
H i N :
= N/S — b
/ N —N Il{ N~ % K
N
F3C . H;C
Cl
Ra b Ra b Ra b Ra b
H H Me H Cl H Br H
H Cl Me Cl Cl Cl Br Cl
H Me Me Me Cl Me Br Me
H Et Me Et Cl Et Br Et
H i-Pr Me i-Pr Cl i-Pr Br i-Pr
H n-Pr Me n-Pr Cl n-Pr Br n-Pr
H OMe Me OMe Cl OMe Br OMe
Tabla 19
H Q O\\ //O
~ NN
N | N—R®
/ =N H . SN
FaC N\ R b
Cl
R® R® R°® R® R® R°® R® R® R°®
H H Me Me H Me Cl H Me
H H Et Me H Et Cl H Et
H H i-Pr Me H i-Pr Cl H i-Pr
H H n-Pr Me H n-Pr Cl H n-Pr
Br H Me Me Me Me Me Me
Br H Et Me Et Me Me Et
Br H -Pr Me -Pr Me Me -Pr
Br H n-Pr H Me n-Pr Me Me n-Pr
Cl Me Me Br Me Me Cl Me
Cl Me Et Br Me Et Cl Et
Cl Me i-Pr Br Me i-Pr Cl i-Pr
Cl Me n-Pr Br Me n-Pr H Cl n-Pr
Me Cl Me Cl Cl Me Br Cl Me
Me Cl Et Cl Cl Et Br Cl Et
Me Cl i-Pr Cl Cl i-Pr Br Cl i-Pr
Me Cl n-Pr Cl Cl n-Pr Br Cl n-Pr
H Br Me Me Br Me Cl Br Me
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R® R® R°® R® R® R°® R® R® R°®
H Br Et Me Br Et Cl Br Et
H Br i-Pr Me Br i-Pr Cl Br i-Pr
H Br n-Pr Me Br n-Pr Cl Br n-Pr
Br Br Me
Br Br Et
Br Br -Pr
Br Br n-Pr
Tabla 20
0 R?
H O\\S //O b
S Nl X
N | |
/ —=N H N~ Re
F3C _ 4
R
Cl
Ra Rb Rc d Ra Rb Rc d
Me H H H Cl H H H
Me H H Me Cl H H Me
Me H H OMe Cl H H OMe
Me OMe H H Cl OMe H H
Me OMe H Me Cl OMe H Me
Me OMe H OMe Cl OMe H OMe
Me Me H Cl Me H
Me Me Me Cl H Me Me
Me Me OMe Cl H Me OMe
Me OMe Me H Cl OMe Me H
Me OMe Me Me Cl OMe Me Me
Me OMe Me OMe Cl OMe Me OMe
Me Me H H Cl Me H H
Me Me Me Cl Me H Me
Me Me OMe Cl Me H OMe
Me Me Me H Cl Me Me H
Me Me Me Me Cl Me Me Me
Me Me Me OMe Cl Me Me OMe
Br H H Br OMe Me H
Br H Me Br OMe Me Me
Br H H OMe Br OMe Me OMe
Br OMe H H Br Me H
Br OMe H Me Br Me H Me
Br OMe H OMe Br Me H OMe
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Me

Me

Br

Me

Br

Me Br Me Me Me

OMe

Me

Br

Me Me OMe

Br

Me

Br

Tabla 21

Me

Me

Me

CF3
Cl

Me

Me

Br

Me

Me

Me

Me

Me

Me

CF3
Cl

Me

Me

Me

Me

Br

Me

Me

Cl

Me

Me

Cl

Me

CF3
Cl

Cl

Me

Cl

Me

Br

Cl

Me

Me

Cl

Me

Me

Me

Cl

Me

Me CF;
Cl

Cl

Me

Me

Cl

Me

Br

Me

Cl

Me

Me

Me

Me

Me

Me

CF3
Cl

Me

Me

Me

Me

Br

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

Me

CF3

Me

Me

Me

Me

CF3
Cl

Br

Me

Me

Me

CF3
Cl

Me

Me

Br

Me

Cl

Me

Cl

CF3
Cl

Cl

Cl

Br

Cl

Me

Cl

Me

Me

Cl

CF3
Cl

Me

Cl

Me

Cl

Br

Me

Cl
Me

Me

Me

CF3
Cl

Me

Me

Br

Me

Me

Me

Me

Me

Me

CF3

Me

Me
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R® R® R°® R R® R® R°® R
H Me Me Cl Me Me Me Cl
H Me Me Br Me Me Me Br
H CF3 H H Me CF3 H H
H CF3 H Me Me CF3 H Me
H CF3 H CF3 Me CF3 H CF3
H CF3 H Cl Me CF3 H Cl
H CF3 H Br Me CF3 H Br
H CF3 Me H Me CF3 Me H
H CFs Me Me Me CFs Me Me
H CF3 Me CF3 Me CF3 Me CF3
H CF3 Me Cl Me CF3 Me Cl
H CFs Me Br Me CFs Me Br
H OMe H H Me OMe H H
H OMe H Me Me OMe H Me
H OMe H CF3 Me OMe H CF3
H OMe H Cl Me OMe H Cl
H OMe H Br Me OMe H Br
H OMe Me H Me OMe Me H
H OMe Me Me Me OMe Me Me
H OMe Me CFs Me OMe Me CFs
H OMe Me Cl Me OMe Me Cl
H OMe Me Br Me OMe Me Br
Tabla 22
0 R?
H O\\S //O b
S N~ X
N | |
/ —N H R d N
F;C _ .
R
Cl
Ra Rb Rc Rd Ra Rb Rc d
H H H H Me H H H
H H H Me Me H H Me
H H H Cl Me H H Cl
H H Me H Me H Me H
H H Me Me Me H Me Me
H H Me Cl Me H Me Cl

Un compuesto de esta invencion, en general se utilizarda como un ingrediente activo para control de nematodos
parasitos en una composicién, es decir, una formulacién, con al menos un componente adicional, seleccionado del
5 grupo que consiste en tensioactivos, diluyentes solidos y diluyentes liquidos, que sirve como vehiculo. Los
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ingredientes de la formulacién o composicion se seleccionan para ser compatibles con las propiedades fisicas del
ingrediente activo, el modo de aplicacion y factores ambientales, tales como tipo de suelo, humedad y temperatura.

Las formulaciones utiles incluyen tanto composiciones liquidas como sélidas. Las composiciones liquidas incluyen
soluciones (incluyendo concentrados emulsionables), suspensiones, emulsiones (incluyendo microemulsiones y/o
suspoemulsiones) y similares, que opcionalmente, pueden ser espesadas para formar geles. Los tipos generales de
composiciones liquidas acuosas son concentrados solubles, concentrados para suspension, suspension para
capsulas, emulsién concentrada, microemulsion y suspoemulsion. Los tipos generales de composiciones liquidas no
acuosas son concentrado emulsionable, concentrado microemulsionable, concentrado dispersable y dispersion
oleosa.

Los tipos comunes de composiciones solidas son polvos, granulos, pelets, globulos, pastillas, comprimidos, peliculas
cargadas (incluyendo los recubrimientos de semillas) y similares, que pueden ser dispersables en agua
(“humectables”) o solubles en agua. Las peliculas y recubrimientos preparados a partir de soluciones formadoras de
peliculas o suspensiones fluidas son particularmente Utiles para el tratamiento de semillas. El ingrediente activo
puede ser (micro)encapsulado para luego formar una suspensién o formulacién sdlida; alternativamente, la
formulacién completa del ingrediente activo puede ser encapsulada (o recubierta). La encapsulaciéon puede controlar
o retardar la liberacion del ingrediente activo. Los granulos emulsionables combinan las ventajas tanto de una
formulacién concentrada emulsionable como de una formulacién granular seca. Las composiciones de concentracion
alta se usan principalmente como intermedios para una formulacién posterior.

Por lo general, las formulaciones pulverizables se extienden en un medio apropiado antes de la pulverizacion.
Dichas formulaciones liquidas y solidas se formulan para ser diluidas facilimente en el medio de pulverizacion,
comunmente, agua. Los volumenes de pulverizacién pueden variar de aproximadamente uno a varios miles de litros
por hectarea, pero, mas tipicamente, estan en el intervalo de aproximadamente diez a varios cientos de litros por
hectarea. Las formulaciones pulverizables se pueden mezclar en un tanque con agua u otro medio adecuado para
tratamiento foliar mediante aplicacion aérea o en el suelo, o para aplicacién al medio de cultivo de la planta. Las
formulaciones liquidas y secas se pueden dosificar directamente en los sistemas de irrigacion por goteo o se pueden
dosificar en los surcos durante la plantacion. Las formulaciones liquidas y sdlidas se pueden aplicar sobre las
semillas de los cultivos y otra vegetacion que se desee como tratamientos de semillas antes de la plantacion para
proteger el desarrollo de las raices y otras partes subterraneas de la planta y/o el follaje a través de la absorcion
sistémica.

Por lo general, las formulaciones contienen cantidades eficaces de ingrediente activo, diluyente y tensioactivo dentro
de los siguientes intervalos aproximados que suman en total el 100 por ciento en peso.

Porcentaje en peso

Ingrediente Activo Diluyente Tensioactivo
Granulos, comprimidos y polvos dispersables en agua y 0,001-90 0-99,999 0-15
solubles en agua
Soluciones, emulsiones, suspensiones y dispersiones 1-50 40-99 0-50
oleosas (incluyendo concentrados emulsionables)
Polvos 1-25 70-99 0-5
Granulos y pelets 0,001-95 5-99,999 0-15
Composiciones de alta concentracion 90-99 0-10 0-2

Los diluyentes sdlidos incluyen, por ejemplo, arcillas tales como bentonita, montmorillonita, atapulguita y caolin,
yeso, celulosa, dioxido de titanio, 6xido de zinc, almidén, dextrina, azdcares (por ejemplo, lactosa, sacarosa), silice,
talco, mica, tierra de diatomeas, urea, carbonato de calcio, carbonato y bicarbonato de sodio, y sulfato de sodio. Los
diluyentes solidos tipicos estan descritos en Watkins et al., Handbook of Insecticide Dust Diluents and Carriers, 2nd
Ed., Dorland Books, Caldwell, New Jersey.

Los diluyentes liquidos incluyen, por ejemplo, agua, N,N-dimetilalcanamidas (por ejemplo, N,N-dimetilformamida),
limoneno, dimetilsulféxido, N-alquilpirrolidonas (por ejemplo, N-metilpirrolidinona), etilenglicol, trietilenglicol,
propilenglicol, dipropilenglicol, polipropilenglicol, carbonato de propileno, carbonato de butileno, parafinas (por
ejemplo, aceites minerales blancos, parafinas normales, isoparafinas), alquilbencenos, alquilnaftalenos, glicerina,
triacetato de glicerol, sorbitol, triacetina, hidrocarburos aromaticos, alifaticos desaromatizados, alquilbencenos,
alquilnaftalenos, cetonas tales como ciclohexanona, 2-heptanona, isoforona y 4-hidroxi-4-metil-2-pentanona,
acetatos tales como acetato de isoamilo, acetato de hexilo, acetato de heptilo, acetato de octilo, acetato de nonilo,
acetato de tridecilo y acetato de isobornilo, otros ésteres tales como ésteres lactato alquilados, ésteres dibasicos y y-
butirolactona, y alcoholes, que pueden ser lineales, ramificados, saturados o insaturados, tales como metanol,
etanol, n-propanol, alcohol isopropilico, n-butanol, alcohol isobutilico, n-hexanol, 2-etilhexanol, n-octanol, decanal,
alcohol isodecilico, isooctadecanol, alcohol cetilico, alcohol laurico, alcohol tridecilico, alcohol oleico, ciclohexanol,
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alcohol tetrahidrofurfurilico, alcohol de diacetona y alcohol bencilico. Los diluyentes liquidos incluyen también
ésteres de glicerol de acidos grasos saturados e insaturados (por lo general, Cgs-Cy2), tales como aceites de semillas
de plantas y aceites de frutas (por ejemplo, aceites de oliva, ricino, linaza, sésamo, maiz, cacahuete, girasol, semilla
de uva, cartamo, semilla de algodon, soja, colza, coco y palma), grasas de origen animal (por ejemplo, sebo de
buey, sebo de cerdo, manteca de cerdo, aceite de higado de bacalao, aceite de pescado), y mezclas de éstos. Los
diluyentes liquidos también incluyen acidos grasos alquilados (por ejemplo, metilados, etilados, butilados), en donde
los acidos grasos se pueden obtener por hidrdlisis de ésteres de glicerol de origen animal y vegetal, y se pueden
purificar por destilacion. Los diluyentes liquidos tipicos se describen en Marsden, Solvents Guide, 2nd Ed.,
Interscience, New York, 1950.

Las composiciones sdlidas y liquidas de la presente invencion incluyen, a menudo, uno o mas tensioactivos. Cuando
se afiaden a un liquido, los tensioactivos (también conocidos como “agentes activos de superficie”) en general
modifican y, con mayor frecuencia reducen, la tension superficial del liquido. Dependiendo de la naturaleza de los
grupos hidréfilos y lipofilos en una molécula tensioactiva, los tensioactivos pueden ser utiles como agentes
humectantes, dispersantes, emulsionantes o agentes desespumantes.

Los tensioactivos se pueden clasificar como no iénicos, aniénicos o catidnicos. Los tensioactivos no idnicos utiles
para las presentes composiciones incluyen, pero no se limitan a: alcoxilatos de alcoholes tales como alcoxilatos de
alcoholes basados en alcoholes naturales y sintéticos (que pueden ser ramificados o lineales) y preparados a partir
de alcoholes y 6xido de etileno, 6xido de propileno, 6xido de butileno o mezclas de éstos; etoxilatos de aminas,
alcanolamidas y alcanolamidas etoxiladas; triglicéridos alcoxilados tales como aceites de soja, de ricino y de colza
etoxilados; alcoxilatos de alquilfenoles tales como etoxilatos de octilfenol, etoxilatos de nonilfenol, etoxilatos de
dinonilfenol y extoxilatos de dodecilfenol (preparados a partir de fenoles y 6xido de etileno, éxido de propileno, éxido
de butileno o mezclas de los mismos); polimeros de bloque preparados a partir de 6xido de etileno u éxido de
propileno y polimeros de bloques inversos, en donde los bloques terminales se preparan a partir de 6xido de
propileno; acidos grasos etoxilados; ésteres y aceites grasos etoxilados; ésteres de metilo etoxilados; tristirilfenol
etoxilado (incluyendo aquellos preparados a partir de 6xido de etileno, 6xido de propileno, 6xido de butileno o
mezclas de los mismos); ésteres de acidos grasos, ésteres de glicerol, derivados basados en lanolina, ésteres
polietoxilados tales como ésteres de acidos grasos y sorbitan polietoxilado, ésteres de acidos grasos y sorbitol
polietoxilado y ésteres de acidos grasos y glicerol polietoxilado; otros derivados de sorbitan tales como ésteres de
sorbitan; tensioactivos poliméricos tales como copolimeros aleatorios, copolimeros de bloque, resinas alquidicas de
peg (polietilenglicol), polimeros de injerto o de peine y polimeros estrella; polietilenglicoles (pegs); ésteres de acidos
grasos con polietilenglicol; tensioactivos basados en silicona, y derivados de azucar tales como ésteres de sacarosa,
alquil-poliglucésidos y alquil-polisacaridos.

Los tensioactivos anionicos utiles incluyen, pero no se limitan a: acidos alquilarilsulfénicos y sus sales; etoxilatos de
alcoholes o alquilfenoles carboxilados; derivados de sulfonatos de difenilo; lignina y derivados de lignina, tales como
lignosulfonatos; acidos maleico o succinico o sus anhidridos; sulfonatos de olefina; ésteres fosfato, tales como
ésteres fosfato de alcoxilatos de alcoholes, ésteres fosfato de alcoxilatos de alquilfenol y ésteres fosfato de etoxilatos
de estirilfenol; tensioactivos basados en proteinas; derivados de sarcosina; éter sulfato de estirilfenol; sulfatos y
sulfonatos de aceites y acidos grasos; sulfatos y sulfonatos de alquilfenoles etoxilados; sulfatos de alcoholes;
sulfatos de alcoholes etoxilados; sulfonatos de aminas y amidas, tales como N,N-alquiltauratos; sulfonatos de
benceno, cumeno, tolueno, xileno, y dodecil y tridecilbencenos; sulfonatos de naftalenos condensados; sulfonatos de
naftaleno y alquil-naftaleno; sulfonatos de petréleo fraccionado; sulfosuccinamatos; y sulfosuccinatos y sus
derivados, tales como sales dialquilsulfosuccinatos.

Los tensioactivos cationicos utiles incluyen, pero no se limitan a: amidas y amidas etoxiladas; aminas tales como N-
alquilpropanodiaminas, tripropilentriaminas y dipropilentetraminas y aminas etoxiladas, diaminas etoxiladas y aminas
propoxiladas (preparadas a partir de las aminas y 6xido de etileno, 6xido de propileno, 6xido de butileno o mezclas
de éstos); sales de amina tales como acetatos de amina y sales de diamina; sales de amonio cuaternario tales como
sales cuaternarias, sales cuaternarias etoxiladas y sales dicuaternarias; y 6xidos de amina tales como éxidos de
alquildimetilamina y éxidos de bis-(2-hidroxietil)-alquilamina.

También son Utiles para las presentes composiciones las mezclas de tensioactivos no i6nicos y anidnicos o las
mezclas de tensioactivos no idnicos y catidnicos. Los tensioactivos no iénicos, anidnicos y cationicos y sus usos
recomendados se describen en una variedad de referencias publicadas que incluyen McCutcheon’s Emulsifiers and
Detergents, annual American and International Editions published by McCutcheons Division, The Manufacturing
Confectioner Publishing Co.; Sisely and Wood, Encyclopedia of Surface Active Agents, Chemical Publ. Co., Inc.,
New York, 1964; y A. S Davidson and B. Milwidsky, Synthetic Detergents, Seventh Edition, John Wiley and Sons,
New York, 1987.

Las composiciones de esta invencion pueden contener también auxiliares y aditivos para formulaciones, conocidos
por los expertos en la técnica como auxiliares de formulaciéon (algunos de los cuales se puede considerar que
funcionan también como diluyentes sdlidos, diluyentes liquidos o tensioactivos). Dichos auxiliares y aditivos para
formulaciones pueden controlar: el pH (tampones), la formacion de espuma durante el proceso (antiespumantes,
tales como poliorganosiloxanos), la sedimentacion de los ingredientes activos (agentes de suspension), la viscosidad
(espesantes tixotropicos), el crecimiento microbiano dentro del envase (antimicrobianos), la congelacién del producto

64



10

15

20

25

30

35

40

ES 2530 268 T3

(anticongelantes), el color (dispersiones de colorantes/pigmentos), la eliminacion por lavado (formadores de pelicula
o adhesivos), la evaporacion (retardantes de la evaporacion) y otros atributos de las formulaciones. Los formadores
de pelicula incluyen, por ejemplo, acetatos de polivinilo, copolimeros de acetato de polivinilo, copolimero de
polivinilpirrolidona-acetato de vinilo, alcoholes polivinilicos, copolimeros de alcohol polivinilico y ceras. Los ejemplos
de auxiliares y aditivos de formulacion incluyen los listados en McCutcheon’s Volume 2: Functional Materials, annual
International and North American Editions published by McCutcheon’s Division, The Manufacturing Confectioner
Publishing Co.; y la publicacion PCT N° WO 03/024222.

El compuesto de la formula 1 y cualquier otro ingrediente activo se incorporan generalmente en las presentes
composiciones disolviendo el ingrediente activo en un disolvente o moliéndolo en un diluyente liquido o seco. Las
soluciones, incluyendo los concentrados emulsionables, se pueden preparar, mezclando simplemente los
ingredientes. Si el disolvente de una composicion liquida destinada a ser utilizada como un concentrado
emulsionable, es inmiscible con agua, por lo general, se afiade un emulsionante para emulsionar el disolvente que
contiene el ingrediente activo después de dilucién con agua. Las suspensiones de ingrediente activo, con diametros
de particula de hasta 2000 um, se pueden moler en hiumedo utilizando molinos medianos para obtener particulas
con diametros medios inferiores a 3 um. Las suspensiones acuosas se pueden preparar en concentrados
terminados en suspension (véase, por ejemplo, el documento U.S. 3.060.084) o se pueden procesar adicionalmente
mediante secado por pulverizacion para formar granulos dispersables en agua. Habitualmente, las formulaciones
secas requieren procesos de molienda en seco, que producen diametros medios de particula en el intervalo de 2 a
10 um. Los polvos se pueden preparar mediante mezcla y usualmente molienda (tal como con un molino de martillos
o un molino con energia fluida).Los granulos y pelets se pueden preparar mediante pulverizacion del material activo
sobre vehiculos granulares preformados o mediante técnicas de aglomeracion. Véase Browning, “Agglomeration”,
Chemical Engineering, December 4, 1967, pp 147-48, Perrys Chemical Engineers Handbook, 4th Ed., McGraw Hill,
New York, 1963, paginas 8-57 y siguientes, y el documento WO 91/13546. Los pelets se pueden preparar como se
describe en el documento U.S. 4.172.714. Los granulos dispersables en agua y solubles en agua se pueden
preparar segun se indica en los documentos U.S. 4.144.050, U.S. 3.920.442 y DE 3.246.493. Los comprimidos se
pueden preparar como se indica en los documentos U.S. 5.180.587, U.S. 5.232.701 y U.S. 5.208.03. Las peliculas
se pueden preparar como se indica en los documentos GB 2.095.558 y U.S. 3.299.566.

Para mayor informacion con respecto a la técnica de formulacion, véase T. S. Woods, “The Formulator’s Toolbox -
Product Forms for Modern Agriculture” en Pesticide Chemistry and Bioscience, The Food Environment Challenge, T.
Brooks and T. R. Roberts, Eds., Proceedings of the 9th International Congress on Pesticide Chemistry, The Royal
Society of Chemistry, Cambridge, 1999, pp. 120-133. Véase también el documento U.S. 3.235.361, Col. 6, line 16
through Col. 7, line 19, y los Ejemplos 10-41; el documento U.S. 3.309.192, Col. 5, line 43 through Col. 7, line 62, y
los Ejemplos 8, 12, 15, 39, 41, 52, 53, 58, 132, 138-140, 162-164, 166, 167 y 169-182; el documento U.S. 2.891.855,
col. 3, line 66 through Col. 5, line 17, y los Ejemplos 1-4; Klingman, Weed Control as a Science, John Wiley and
Sons, Inc., New York, 1961, pp. 81-96; Hance et al., Weed Control Handbook, 8th Ed., Blackwell Scientific
Publications, Oxford, 1989; y Developments in formulation technology, PJB Publications, Richmond, UK, 2000.

En los siguientes ejemplos, todas las formulaciones se preparan de maneras convencionales. Los numeros de
compuesto se refieren a los compuestos en las Tablas indice A a D. Sin elaboracién adicional, se considera que,
utilizando la descripciéon precedente, los expertos en la técnica pueden utilizar la presente invencion en su totalidad.
Por lo tanto, los siguientes ejemplos se deben interpretar como meramente ilustrativos, y no como limitantes de la
descripcion en ningun sentido. Los porcentajes estan en peso, excepto cuando se indica otra cosa.

Ejemplo A
Concentrado con alta concentracion
Compuesto 7 98,5 %
Aerogel de silice 0,5 %
Silice fina amorfa sintética 1,0 %
Ejemplo B

Polvo humectable

Compuesto 19 65,0 %
Dodecilfenol polietilenglicol éter 2,0%
Lignosulfonato de sodio 4,0 %
Silicoaluminato de sodio 6,0 %
Montmorillonita (calcinada) 23,0 %
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Compuesto 30

Granulos de atapulguita (materia de baja volatilidad, 0,71/0,30 mm; tamices U.S.S. N° 25-50)

Ejemplo D

Ejemplo E

Ejemplo F

Ejemplo G

Pelets extruidos

Compuesto 170

Sulfato de sodio anhidro
Lignosulfonato de calcio crudo
Alquilnaftalensulfonato de sodio

Bentonita de calcio/magnesio

Concentrado emulsionable

Compuesto 179
Hexoleato de polioxietilen-sorbitol

Ester metilico de acido graso Ce—C1o

Microemulsién

Compuesto 180

Copolimero de polivinilpirrolidona-acetato de vinilo
Alquilpoliglucésido

Monooleato de glicerilo

Agua

Tratamiento de semillas

Compuesto 68

Copolimero de polivinilpirrolidona-acetato de vinilo

Cera de acido montanico

Lignosulfonato de calcio

Copolimeros de bloque de polioxietileno/polioxipropileno
Alcohol estearilico (POE 20)

Poliorganosilano

Colorante rojo

Agua

66

25,0 %
10,0 %
5,0 %
1,0 %
59,0 %

10,0 %
20,0 %
70,0 %

5,0 %
30,0 %
30,0 %
15,0 %
20,0 %

20,00 %

5,00 %
5,00 %
1,00 %
1,00 %
2,00 %
0,20 %
0,05 %

65,75 %

10,0 %
90,0 %
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Ejemplo H

Bastoncillo fertilizante

Compuesto 382 2,50 %
Copolimero de pirrolidona-estireno 4,80 %
Tristirilfenil16-etoxilato 2,30 %
Talco 0,80 %
Almidén de maiz 5,00 %
Nitrofoska® Permanent 15-9-15, fertilizante de liberacion lenta 36,00 %
(BASF)

Caolin 38,00 %
Agua 10,60 %

Los compuestos de esta invencion presentan actividad contra un amplio espectro de plagas parasitarias. Estas
plagas incluyen invertebrados que se encuentran en una variedad de habitats, tales como, por ejemplo, el follaje de
las plantas, las raices, el suelo, las cosechas u otros productos comestibles, estructuras de construccién o
tegumentos animales. Estas plagas incluyen, por ejemplo, invertebrados que se alimentan de follaje (incluyendo
hojas, tallos, flores y frutos), semillas, madera, fibras textiles o sangre o tejidos de animales, y que de este modo
causan dafio o perjuicios, por ejemplo, a cultivos agronémicos en crecimiento o almacenados, bosques, cultivos de
invernaderos, cultivos ornamentales, cultivos de viveros, productos comestibles o productos de fibra almacenados, o
casas u otras estructuras o sus contenidos, o que son nocivos para la salud publica o la salud animal. Los expertos
en la técnica comprenderan que no todos los compuestos son igualmente eficaces contra todas las fases de
crecimiento de todas las plagas.

Los compuestos y las composiciones de la presente memoria son por lo tanto Utiles agrondmicamente para proteger
los cultivos de campo de los nematodos parasitos y también no agronédmicamente para proteger otros cultivos y
plantas horticolas de los nematodos parasitos fitofagos. Esta utilidad incluye proteger plantas de cultivo y otras
plantas (es decir, tanto agronémicas como no agronémicas) que contienen material genético introducido por
ingenieria genética (es decir, transgénicas) o modificado por mutagénesis para proporcionar caracteristicas
ventajosas. Los ejemplos de dichas caracteristicas incluyen tolerancia a los herbicidas, resistencia a plagas fit6fagas
(por ejemplo, insectos, acaros, afidos, arafias, nematodos, caracoles, hongos, bacterias y virus patégenos de las
plantas), aumento del crecimiento de la planta, aumento de la tolerancia a condiciones de crecimiento adversas,
tales como altas y bajas temperaturas, alta o baja humedad del suelo, y alta salinidad, aumento de la floracion o
produccion de frutos, mayores rendimientos de la cosecha, aceleracion de la maduracion, calidad o y/o valor
nutricional mas altos del producto cosechado, o mejores propiedades de almacenamiento o proceso de los
productos cosechados. Las plantas transgénicas se pueden modificar para expresar multiples caracteristicas. Los
ejemplos de plantas que contienen caracteristicas proporcionadas por ingenieria genética o por mutagénesis
incluyen variedades de maiz, algodon, soja y patata que expresan una toxina insecticida de Bacillus thuringiensis, tal
como YIELD GARD®, KNOCKOUT®, STARLINK®, BOLLGARD®, NuCOTN® y NEWLEAF®, y variedades de maiz,
algoddn, soja y colza tolerantes a los herbicidas, tales como ROUNDUP READY®, LIBERTY LINK®, IMI®, STS® y
CLEARFIELD®, asi como también cultivos que expresan N-acetiltransferasa (GAT) para proporcionar resistencia a
herbicidas de glifosato, o cultivos que contienen el gen HRA que proporciona resistencia a los herbicidas que inhiben
la acetolacto-sintetasa (ALS). Los compuestos y las composiciones de la presente memoria pueden interactuar
sinérgicamente con las caracteristicas introducidas por ingenieria genética o modificadas por mutagénesis,
mejorando de este modo la expresion fenotipica o la eficacia de las caracteristicas o aumentando la eficacia del
control de nematodos parasitos de los compuestos y composiciones de la presente memoria. En particular, los
compuestos y las composiciones de la presente memoria pueden interactuar sinérgicamente con la expresion
fenotipica de las proteinas u otros productos naturales toxicos para los nematodos parasitos a fin de proporcionar un
control de estas plagas mas que aditivo.

Las composiciones de esta invencion pueden comprender también, opcionalmente, nutrientes vegetales, por
ejemplo, una composicion fertilizante que comprende al menos un nutriente vegetal seleccionado de nitrégeno,
fésforo, potasio, azufre, calcio, magnesio, hierro, cobre, boro, manganeso, zinc y molibdeno. Son de interés las
composiciones que comprenden al menos una composicion fertilizante que comprende al menos un nutriente
vegetal seleccionado de nitrégeno, fosforo, potasio, azufre, calcio y magnesio. Las composiciones de la presente
invencion que comprenden ademas al menos un nutriente vegetal pueden estar en la forma de liquidos o sélidos.
Son de destacar las formulaciones sélidas en la forma de granulos, pequefios bastoncillos o comprimidos. Las
formulaciones solidas que comprenden una composicion fertilizante se pueden preparar mezclando el compuesto o
composicion de la presente invenciéon con la composicion fertilizante junto con los ingredientes de formulacion y
preparando después la formulacion por métodos tales como granulacion o extrusion. Alternativamente, las
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formulaciones sélidas se pueden preparar pulverizando una solucién o suspensién de un compuesto o composicion
de la presente invencion en un disolvente volatil sobre una composicion fertilizante preparada previamente en la
forma de mezclas dimensionalmente estables, por ejemplo, granulos, pequefios bastoncillos o comprimidos, y
evaporando después el disolvente.

Los compuestos de esta invencion pueden presentar actividad frente a un amplio espectro de nematodos parasitos
que viven o crecen o se alimentan de las plantas (por ejemplo, follaje, frutos, tallos, raices o semillas) o de animales
o seres humanos (por ejemplo, sistemas vascular o digestivo u otros tejidos) y que, por consiguiente, dafian los
cultivos agrondmicos en crecimiento y almacenados, los bosques, los cultivos de invernadero, los cultivos de plantas
ornamentales o de viveros, o afectan la salud de animales y seres humanos. Los cultivos de especial interés son los
vegetales de fruto tales como los cultivos de solanaceas y cucurbitaceas, los cultivos de plantacion tales como la
banana y el café, los cultivos de raices tales como patatas, cebollas y zanahorias, y los cultivos de campo como
tabaco, cacahuete, algodén, cafia de azlcar y soja.

Los compuestos de esta invencién pueden tener actividad sobre los miembros tanto de la clase Adenophorea como
de la clase Secernentea del Phylum Nematoda, incluyendo miembros de importancia econémica de los ordenes
Enoplida, Dorylaimida, Rhabditida, Strongylida, Ascarida, Oxyurida, Spirurida, Tylenchida y Aphelenchida, tales
como, pero sin limitarse a, las plagas agricolas de importancia econémica, tales como los nematodos formadores de
noédulos radiculares del género Meloidogyne, los nematodos cisticos de los géneros Heterodera y Globodera, los
nematodos lesionadores del género Pratylenchus, los nematodos reniformes del género Rotylenchulus, los
nematodos barrenadores del género Radopholus, los nematodos picadores del género Belonolaimus, los nematodos
espirales de los géneros Helicotylenchus y Scutellonema, los nematodos de los citricos del género Tylenchulus, los
nematodos de las raices engrosadas de los géneros Trichodorus y Paratrichodorus, los nematodos daga del género
Xiphinema, los nematodos del raquitismo del género Tylenchorhynchus, los nematodos aciculares de los géneros
Longidorus y Paralongidorus, los nematodos lanza del género Hoplolaimus, los nematodos anulares de la familia
Criconematidae, los nematodos del tallo de los géneros Ditylenchus y Anguina, y los nematodos foliares/del tallo de
los géneros Aphelenchoides y Rhadinaphelenchus; y los parasitos que afectan a la salud animal y humana (es decir,
ascarides de importancia econdémica tales como Strongylus vulgaris en caballos, Toxocara canis en perros,
Haemonchus contortus en ovejas, Dirofilaria immitis en perros, etc.).

Es de sefalar el uso de los compuestos de esta invencién para controlar el nematodo surefio formador de nédulos
radiculares (Meloidogyne incognita). Los expertos en la técnica comprenderan que no todos los compuestos son
igualmente eficaces contra todas las fases de crecimiento de todas las plagas.

Los compuestos de esta invencion pueden tener también actividad sobre los miembros de Phylum Platyhelminthes,
clases Cestoda (tenias) y Trematoda (trematodos), incluyendo los parasitos (es decir, tenias y trematodos de
importancia econémica) que afectan a la salud animal y humana (por ejemplo, Anoplocephala perfoliata en caballos,
Fasciola hepatica en rumiantes, etc.).

Los compuestos de esta invencion se pueden mezclar también con uno o mas de otros compuestos o agentes
bioldgicamente activos incluyendo insecticidas, fungicidas, nematocidas, bactericidas, acaricidas, herbicidas,
protectores de herbicidas, reguladores del crecimiento, tales como inhibidores de la muda de los insectos y
estimulantes radiculares, quimioesterilizantes, semioquimicos, repelentes, atrayentes, feromonas, estimulantes de la
alimentacion, otros compuestos biolégicamente activos o bacterias, virus u hongos entomopatégenos para formar un
pesticida multicomponente que ofrece un espectro ain mas amplio de utilidad agronémica y no agronémica. Por lo
tanto, la presente invencion se refiere también a una composicién que comprende un compuesto de la féormula 1, un
N-6xido o una sal del mismo, y una cantidad eficaz de al menos un compuesto o agente adicional biolégicamente
activo y puede comprender ademas, al menos uno de tensioactivos, diluyentes sélidos o diluyentes liquidos. Para las
mezclas de la presente invencion, los otros compuestos o agentes biolégicamente activos se pueden formular junto
con los compuestos de la presente invencion, incluyendo los compuestos de la férmula 1, para formar una
premezcla, o los otros compuestos o agentes biologicamente activos se pueden formular por separado de los
compuestos de la presente invencion, incluyendo los compuestos de la formula 1, y las dos formulaciones se pueden
combinar entre si antes de la aplicacion (por ejemplo, en un tanque de pulverizacién) o, alternativamente, se pueden
aplicar de modo consecutivo.

Los ejemplos de dichos compuestos o agentes bioldgicamente activos con los cuales se pueden formular los
compuestos de esta invencidén son insecticidas tales como abamectina, acefato, acequinocilo, acetamiprida,
acrinatrina, amidoflumet, amitraz, avermectina, azadiractina, azinfos-metil, bifentrina, bifenazato, bistrifluron, borato,
buprofezina, cadusafos, carbarilo, carbofuran, cartap, carzol, clorantraniliprol, clorfenapir, clorfluazuron, clorpirifos,
clorpirifos metil, cromafenozida, clofentezina, clotianidina, ciantraniliprol, ciflumetofen, ciflutrina, beta-ciflutrina,
cihalotrina, gamma-cihalotrina, lambda-cihalotrina, cipermetrina, alfa-cipermetrina, zeta-cipermetrina, ciromazina,
deltametrina, diafentiuron, diazinén, dieldrina, diflubenzuron, dimeflutrina, dimehypo, dimetoato, dinotefuran,
diofenolan, emamectina, endosulfan, esfenvalerato, etiprol, etofenprox, etoxazol, 6xido de fenbutatina, fenotiocarb,
fenoxicarb, fenpropatrina, fenvalerato, fipronil, flonicamida, flubendiamida, flucitrinato, flufenerim, flufenoxuron,
fluvalinato, tau-fluvalinato, fonofos, formetanato, fostiazato, halofenozida, hexaflumuron, hexitiazox, hidrametilnona,
imidacloprida, indoxacarb, jabones insecticidas, isofenfos, lufenuron, malation, metaflumizona, metaldehido,
metamidofos, metidation, metiodicarb, metomilo, metopreno, metoxicloro, metoflutrina, monocrotofos,
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metoxifenozida, nitenpiram, nitiazina, novaluron, noviflumuron, oxamilo, paration, metil-paration, permetrina, forato,
fosalona, fosmet, fosfamidon, pirimicarb, profenofos, proflutrina, propargita, protrifenbuto, pimetrozina, pirafluprol,
piretrina, piridaben, piridalil, pirifluquinazona, piriprol, piriproxifen, rotenona, rianodina, espinetoram, espinosad,
espirodiclofeno, espiromesifeno, espirotetramato, sulprofos, tebufenozida, tebufenpirad, teflubenzuron, teflutrina,
terbufos, tetraclorvinfos, tetrametrina, tiacloprid, tiametoxam, tiodicarb, tiosultap-sodio, tolfenpirad, tralometrina,
triazamato, triclorfén, triflumuron, delta endotoxinas de Bacillus thuringiensis, bacterias entomopatégenas, virus
entomopatdgenos y hongos entomopatoégenos.

Son de destacar insecticidas tales como abamectina, acetamiprida, acrinatrina, amitraz, avermectina, azadiractina,
bifentrina, buprofezina, cadusafos, carbarilo, cartap, clorantraniliprol, clorfenapir, clorpirifos, clotianidina,
ciantraniliprol, ciflutrina, beta-ciflutrina, cihalotrina, gamma-cihalotrina, lambda-cihalotrina, cipermetrina, alfa-
cipermetrina, zeta-cipermetrina, ciromazina, deltametrina, dieldrina, dinotefuran, diofenolan, emamectina,
endosulfan, esfenvalerato, etiprol, etofenprox, etoxazol, fenotiocarb, fenoxicarb, fenvalerato, fipronil, flonicamida,
flubendiamida, flufenoxuron, fluvalinato, formetanato, fostiazato, hexaflumuron, hidrametilnona, imidacloprida,
indoxacarb, lufenuron, metaflumizona, metiodicarb, metomilo, metopreno, metoxifenozida, nitenpiram, nitiazina,
novaluron, oxamilo, pimetrozina, piretrina, piridaben, piridalil, piriproxifen, rianodina, espinetoram, espinosad,
espirodiclofeno, espiromesifeno, espirotetramato, tebufenozida, tetrametrina, tiacloprid, tiametoxam, tiodicarb,
tiosultap-sodio, tralometrina, triazamato, triflumuron, delta endotoxinas de Bacillus thuringiensis, todas las cepas de
Bacillus thuringiensis y todas las cepas de los virus de la Poliedrosis Nuclear.

Una realizacion de agentes bioldgicos para mezclar con los compuestos de esta invencion incluye bacterias
entomopatodgenas tales como Bacillus thuringiensis, y las delta endotoxinas encapsuladas de Bacillus thuringiensis,
tales como los bioinsecticidas MVP® y MVPII® preparados mediante el proceso CellCap® (CellCap®, MVP® y
MVPII® son marcas registradas de Mycogen Corporation, Indianapolis, Indiana, USA); hongos entomopatdgenos
tales como el hongo de la muscardina verde; y virus entomopatégenos (tanto de origen natural como genéticamente
modificados) incluyendo los baculovirus, virus de la poliedrosis nuclear (NPV) tales como el virus de la poliedrosis
nuclear Helicoverpa zea (HzNPV), el virus de la poliedrosis nuclear Anagrapha falcifera (AfNPV); y virus de la
granulosis (GV), tal como el virus de la granulosis Cydia pomonella (CpGV).

Es de particular interés una combinacion en la que el otro ingrediente activo para controlar plagas de invertebrados
pertenece a una clase quimica diferente o tiene un sitio de acciéon diferente que el compuesto de la formula 1. En
algunos casos, una combinacion con al menos otro ingrediente activo para controlar plagas de invertebrados que
tenga un espectro similar de control, pero un sitio distinto de accién, sera especialmente ventajosa para el control de
la resistencia. Por lo tanto, una composicién de la presente invencién puede comprender ademas, al menos un
ingrediente activo adicional para controlar plagas de invertebrados que tiene un espectro similar de control, pero que
pertenece a una clase quimica diferente o tiene un sitio de accion diferente. Estos compuestos o agentes adicionales
bioldgicamente activos incluyen, pero no se limitan a los moduladores del canal de sodio tales como bifentrina,
cipermetrina, cihalotrina, lambda-cihalotrina, ciflutrina, beta-ciflutrina, deltametrina, dimeflutrina, esfenvalerato,
fenvalerato, indoxacarb, metoflutrina, proflutrina, piretrina y tralometrina; los inhibidores de colinesterasa tales como
clorpirifos, metomilo, oxamilo, tiodicarb y triazamato; los neonicotinoides tales como acetamiprida, clotianidina,
dinotefuran, imidacloprida, nitenpiram, nitiazina, tiacloprid y tiametoxam,; las lactonas macrociclicas insecticidas tales
como espinetoram, espinosad, abamectina, avermectina y emamectina; los antagonistas del canal de cloruro
regulados por GABA (y-acido aminobutirico) tales como avermectina o los bloqueadores tales como etiprol y fipronil;
los inhibidores de la sintesis de la quitina tales como buprofezina, ciromazina, flufenoxuron, hexaflumuron, lufenuron,
novaluron, noviflumuron y triflumuron; los imitadores de la hormona juvenil tales como diofenolan, fenoxicarb,
metopreno y piriproxifen; los ligandos del receptor de octopamina tales como amitraz; los inhibidores de la muda y
los agonistas de la ecdisona tales como azadiractina, metoxifenozida y tebufenozida; los ligandos del receptor de
rianodina tales como rianodina, diamidas antranilicas tales como clorantraniliprol, ciantraniliprol y flubendiamida; los
analogos de la nereistoxina tales como cartap; los inhibidores del transporte de electrones mitocondriales tales como
clorfenapir, hidrametilnona y piridaben; los inhibidores de la biosintesis de lipidos tales como espirodiclofeno y
espiromesifeno; los insecticidas de ciclodieno tales como dieldrina o endosulfan; los piretroides; los carbamatos; las
ureas con propiedades insecticidas; y los agentes biolégicos que incluyen los virus de la poliedrosis nuclear (NPV),
miembros de Bacillus thuringiensis, delta endotoxinas encapsuladas de Bacillus thuringiensis, y otros virus con
propiedades insecticidas de origen natural o genéticamente modificados.

Otros ejemplos de compuestos o agentes biolégicamente activos con los que se pueden formular los compuestos de
esta invencion son: fungicidas tales como acibenzolar, aldimorf, amisulbrom, azaconazol, azoxistrobina, benalaxil,
benomilo, bentiavalicarb, bentiavalicarb-isopropilo, binomial, bifenilo, bitertanol, blasticidina-S, caldo bordelés (sulfato
de cobre ftribasico), boscalida/nicobifen, bromuconazol, bupirimato, butiobato, carboxina, carpropamid, captafol,
captan, carbendazim, cloroneb, clorotalonilo, clozolinato, clotrimazol, oxicloruro de cobre, sales de cobre tales como
sulfato de cobre e hidroxido de cobre, ciazofamida, ciflunamida, cimoxanilo, ciproconazol, ciprodinilo, diclofluanida,
diclocimet, diclomezina, dicloran, dietofencarb, difenoconazol, dimetomorf, dimoxistrobina, diniconazol, diniconazol-
M, dinocap, discostrobina, ditianona, dodemorf, dodina, econazol, etaconazol, edifenfos, epoxiconazol, etaboxam,
etirimol, etridiazol, famoxadona, fenamidona, fenarimol, fenbuconazol, fencaramid, fenfuram, fenhexamida,
fenoxanilo, fenpiclonilo, fenpropidina, fenpropimorf, acetato de fentina, hidréxido de fentina, ferbam, ferfurazoato,
ferimzona, fluazinam, fludioxonil, flumetover, fluopicolida, fluoxastrobina, fluquinconazol, fluquinconazol, flusilazol,
flusulfamida, flutolanil, flutriafol, folpet, fosetil-aluminio, fuberidazol, furalaxil, furametapir, hexaconazol, himexazol,
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guazatina, imazalilo, imibenconazol, iminoctadina, iodicarb, ipconazol, iprobenfos, iprodiona, iprovalicarb, isoconazol,
isoprotiolan, kasugamicina, kresoxim-metil, mancozeb, mandipropamida, maneb, mapanipirina, mefenoxam,
mepronilo, metalaxil, metconazol, metasulfocarb, metiram, metominostrobina/fenominostrobina, mepanipirim,
metrafenona, miconazol, miclobutanilo, neo-asozin (metanoarsonato férrico), nuarimol, octilinona, ofurace,
orisastrobina, oxadixil, acido oxolinico, oxpoconazol, oxicarboxina, paclobutrazol, penconazol, pencicuron,
pentiopirad, perfurazoato, acido fosfénico, ftalida, picobenzamida, picoxistrobina, polioxina, probenazol, procloraz,
procimidona, propamocarb, propamocarb-hidrocloruro, propiconazol, propineb, proquinazid, protioconazol,
piraclostrobina, pirazofos, pirifenox, pirimetanil, pirifenox, pirolnitrina, piroquilona, quinconazol, quinoxifen,
quintoceno, siltiofam, simeconazol, espiroxamina, estreptomicina, azufre, tebuconazol, tecraceno, tecloftalam,
tecnaceno, tetraconazol, tiabendazol, tifluzamida, tiofanato, tiofanato-metil, tiram, tiadinil, tolclofos-metil, tolifluanida,
triadimefoén, triadimenol, triarimol, triazoxido, tridemorf, trimorfamida triciclazol, trifloxistrobina, triforina, triticonazol,
uniconazol, validamicina, vinclozolina, zineb, ziram, y zoxamida; nematocidas tales como aldicarb, imiciafos, oxamilo
y fenamifos; bactericidas tal como estreptomicina; acaricidas tales como amitraz, quinometionato, clorobenzilato,
cihexatina, dicofol, dienoclor, etoxazol, fenazaquina, 6xido de fenbutatina, fenpropatrina, fenpiroximato, hexitiazox,
propargita, piridaben y tebufenpirad.

En algunos casos, las combinaciones de un compuesto de esta invencion con otros compuestos o agentes
bioldgicamente activos (es decir, ingredientes activos) (especificamente para el control de plagas de invertebrados)
pueden producir un efecto mas que aditivo (es decir, sinérgico). Siempre es deseable reducir la cantidad de
ingredientes activos liberados al medio ambiente y al mismo tiempo asegurar un control eficaz de las plagas.
Cuando se produce sinergismo con los ingredientes activos para el control de plagas de invertebrados en tasas de
aplicacion que proporcionan niveles de control de plagas de invertebrados, agrondmicamente satisfactorios, dichas
combinaciones pueden ser ventajosas para reducir los costes de produccién del cultivo y disminuir la carga
ambiental.

Los compuestos de esta invencién y las composiciones de los mismos, se pueden aplicar a plantas modificadas
genéticamente para expresar proteinas toxicas para las plagas de invertebrados (tales como las delta-endotoxinas
de Bacillus thuringiensis). Una aplicacion de este tipo puede proporcionar un espectro mas amplio de proteccion de
la planta y puede ser ventajosa para el control de la resistencia. El efecto de los compuestos de esta invencion
aplicados de manera exégena puede ser sinérgico con las proteinas toxinas expresadas.

Las referencias generales para estos protectores agricolas (es decir, insecticidas, fungicidas, nematocidas,
acaricidas, herbicidas y agentes bioldgicos) incluyen The Pesticide Manual, 13th Edition, C. D. S Tomlin, Ed., British
Crop Protection Council, Farnham, Surrey, U.K., 2003 y The BioPesticide Manual’, 2nd Edition, L. G. Copping, Ed.,
British Crop Protection Council, Farnham, Surrey, U.K., 2001.

Para las realizaciones en las que se usan uno o mas de estos diversos compafieros de mezcla, la relaciéon en peso
de estos diversos compafieros de mezcla (en total) con respecto a un compuesto de la férmula 1 esta, tipicamente,
entre aproximadamente 1:3000 y aproximadamente 3000:1. Se destacan las relaciones en peso entre
aproximadamente 1:300 y aproximadamente 300:1 (por ejemplo, relaciones entre aproximadamente 1:30 y
aproximadamente 30:1). Los expertos en la técnica podran determinar facilmente mediante experimentacién sencilla
las cantidades bioldgicamente eficaces de ingredientes activos necesarias para el espectro de actividad biolégica
deseado. Resultara evidente que la inclusién de estos componentes adicionales puede expandir el espectro de los
nematodos parasitos controlados mas alla del espectro controlado por un compuesto de la férmula 1 solo.

La Tabla A lista las combinaciones especificas de un compuesto de la formula 1 con otros agentes para el control de
plagas de invertebrados ilustrativas de las mezclas, las composiciones y los métodos de la presente invencion e
incluye realizaciones adicionales de intervalos de relaciones en peso para las tasas de aplicacion. La primera
columna de la Tabla A lista los agentes especificos para el control de invertebrados (por ejemplo, “Abamectina” en la
primera linea). La segunda columna de la Tabla A lista el modo de accidn (si se conoce) o la clase quimica de los
agentes para el control de plagas de invertebrados. La tercera columna de la Tabla A lista las realizaciones de
intervalos de relaciones en peso para las tasas en las que se puede aplicar el agente para el control de plagas de
invertebrados con respecto a un compuesto de la férmula 1 (por ejemplo, “50:1 a 1:50” de abamectina con respecto
al compuesto de la férmula 1 en peso). En consecuencia, por ejemplo, la primera linea de la Tabla A describe,
especificamente, que la combinacién de un compuesto de la férmula 1 con abamectina se puede aplicar en una
relacion en peso entre 50:1 a 1:50. Las lineas restantes de la Tabla A deben interpretarse de manera similar.

Tabla A
Agente para controlar plagas de Modo de accién o clase quimica Relacioén en peso
invertebrados tipica
Abamectina Lactonas macrociclicas 50:1 a 1:50
Acetamiprida Neonicotinoides 150:1 a 1:200
Amitraz Ligandos del receptor de octopamina 200:1a 1:100

70



ES 2530 268 T3

Agente para controlar plagas de

Modo de accién o clase quimica

Relacion en peso

invertebrados tipica
Avermectina Lactonas macrociclicas 50:1 a 1:50
Azadiractina Agonistas de la ecdisona 100:1 a 1:120
Beta-ciflutrina Moduladores del canal de sodio 150:1 a 1:200
Bifentrina Moduladores del canal de sodio 100:1 a 1:10
Buprofezina Inhibidores de la sintesis de la quitina 500:1 a 1:50
Cartap Analogos de la nereistoxina 100:1 a 1:200
Clorantraniliprol Ligandos del receptor de rianodina 100:1a 1:120
Clorfenapir Inhibidores del transporte de electrones mitocondriales 300:1 a 1:200
Clorpirifos Inhibidores de la colinesterasa 500:1 a 1:200
Clotianidina Neonicotinoides 100:1 a 1:400
Ciantraniliprol Ligandos del receptor de rianodina 100:1a 1:120
Ciflutrina Moduladores del canal de sodio 150:1 a 1:200
Cihalotrina Moduladores del canal de sodio 150:1 a 1:200
Cipermetrina Moduladores del canal de sodio 150:1 a 1:200
Ciromazina Inhibidores de la sintesis de la quitina 400:1 a 1:50
Deltametrina Moduladores del canal de sodio 50:1 a 1:400
Dieldrina Insecticidas de ciclodieno 200:1 a 1:100
Dinotefuran Neonicotinoides 150:1 a 1:200
Diofenolan Inhibidor de la muda 150:1 a 1:200
Emamectina Lactonas macrociclicas 50:1a 1:10
Ensodulfan Insecticidas de ciclodieno 200:1 a 1:100
Esfenvalerato Moduladores del canal de sodio 100:1 a 1:400
Etiprol Bloqueadores del canal de cloruro regulado por GABA 200:1a 1:100
Fenotiocarb 150:1 a 1:200
Fenoxicarb Imitadores de la hormona juvenil 500:1 a 1:100
Fenvalerato Moduladores del canal de sodio 150:1 a 1:200
Fipronil Bloqueadores del canal de cloruro regulado por GABA 150:1 a 1:100
Flonicamida 200:1 a 1:100
Flubendiamida Ligandos del receptor de rianodina 100:1 a 1:120
Flufenoxuron Inhibidores de la sintesis de la quitina 200:1a 1:100
Hexaflumuron Inhibidores de la sintesis de la quitina 300:1a 1:50
Hidrametilnona Inhibidores del transporte de electrones mitocondriales 150:1 a 1:250
Imidacloprida Neonicotinoides 1000:1 a 1:1000
Indoxacarb Moduladores del canal de sodio 200:1 a 1:50
Lambda-cihalotrina Moduladores del canal de sodio 50:1 a 1:250
Lufenuron Inhibidores de la sintesis de la quitina 500:1 a 1:250
Metaflumizona 200:1 a 1:200
Metomilo Inhibidores de la colinesterasa 500:1 a 1:100
Metopreno Imitadores de la hormona juvenil 500:1 a 1:100
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Agente para controlar plagas de Modo de accién o clase quimica Relacion en peso
invertebrados tipica
Metoxifenozida Agonistas de la ecdisona 50:1 a 1:50
Nitenpiram Neonicotinoides 150:1 a 1:200
Nitiazina Neonicotinoides 150:1 a 1:200
Novaluron Inhibidores de la sintesis de la quitina 500:1 a 1:150
Oxamilo Inhibidores de la colinesterasa 200:1 a 1:200
Pimetrozina 200:1 a 1:100
Piretrina Moduladores del canal de sodio 100:1 a 1:10
Piridaben Inhibidores del transporte de electrones mitocondriales 200:1a 1:100
Piridalil 200:1 a 1:100
Piriproxifen Imitadores de la hormona juvenil 500:1 a 1:100
Rianodina Ligandos del receptor de rianodina 100:1 a 1:120
Espinetoram Lactonas macrociclicas 150:1 a 1:100
Espinosad Lactonas macrociclicas 500:1a1:10
Espirodiclofeno Inhibidores de la biosintesis de lipidos 200:1 a 1:200
Espiromesifeno Inhibidores de la biosintesis de lipidos 200:1 a 1:200
Tebufenozida Agonistas de la ecdisona 500:1 a 1:250
Tiacloprid Neonicotinoides 100:1 a 1:200
Tiametoxam Neonicotinoides 1250:1 a 1:1000
Tiodicarb Inhibidores de la colinesterasa 500:1 a 1:400
Tiosultap-sodio 150:1 a 1:100
Tralometrina Moduladores del canal de sodio 150:1 a 1:200
Triazamato Inhibidores de la colinesterasa 250:1a 1:100
Triflumuron Inhibidores de la sintesis de la quitina 200:1a 1:100
Bacillus thuringiensis Agentes bioldgicos 50:1a 1:10
Delta endotoxinas de Bacillus Agentes bioldgicos 50:1a 1:10
thuringiensis
NPV (por ejemplo, Gemstar) Agentes bioldgicos 50:1a 1:10

Es de destacar la composicién de la presente invencion en donde el al menos un compuesto o agente
bioldgicamente activo adicional se selecciona de los agentes para el control de plagas de invertebrados listados en
la Tabla A anterior.

Las relaciones en peso de un compuesto de la férmula 1, un N-6xido o una sal del mismo, con respecto al agente
adicional para el control de plagas de invertebrados estan, tipicamente, entre 1000:1 y 1:1000, estando una
realizacion entre 500:1 y 1:500, estando otra realizacion entre 250:1 y 1:200 y estando ofra realizacion entre 100:1 y
1:50.

A continuacion, en las Tablas B1 a B14 se listan las realizaciones de composiciones especificas que comprenden un
compuesto de la férmula 1 (los numeros de compuesto (Comp. N°) se refieren a los compuestos en las Tablas Indice
A a D) y un agente adicional para el control de plagas de invertebrados.

Tabla B1
N°de |[Comp. y  Agente para controlar plagas N°de |Comp. y Agente para controlar plagas
mezcla N° de invertebrados mezcla N° de invertebrados
B1-1 7 y Abamectina B1-36 7 y Imidacloprida
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N°de |[Comp. y  Agente para controlar plagas N°de |Comp. y Agente para controlar plagas
mezcla N° de invertebrados mezcla N° de invertebrados

B1-2 7 y Acetamiprida B1-37 7 y Indoxacarb

B1-3 7 y Amitraz B1-38 7 y Lambda-cihalotrina

B1-4 7 y Avermectina B1-39 7 y Lufenuron

B1-5 7 y Azadiractina B1-40 7 y Metaflumizona
B1-52 7 y Bensultap B1-41 7 y Metomilo

B1-6 7 y Beta-ciflutrina B1-42 7 y Metopreno

B1-7 7 y Bifentrina B1-43 7 y Metoxifenozida

B1-8 7 y Buprofezina B1-44 7 y Nitenpiram

B1-9 7 y Cartap B1-45 7 y Nitiazina
B1-10 7 y Clorantraniliprol B1-46 7 y Novaluron
B1-11 7 y Clorfenapir B1-47 7 y Oxamilo
B1-12 7 y Clorpirifos B1-48 7 y Fosmet

B1-13 7 y Clotianidina B1-49 7 y Pimetrozina
B1-14 7 y Ciantraniliprol B1-50 7 y Piretrina
B1-15 7 y Ciflutrina B1-51 7 y Piridaben
B1-16 7 y Cihalotrina B1-52 7 y Piridalil

B1-17 7 y Cipermetrina B1-53 7 y Piriproxifen
B1-18 7 y Ciromazina B1-54 7 y Rianodina
B1-19 7 y Deltametrina B1-55 7 y Espinetoram
B1-20 7 y Dieldrina B1-56 7 y Espinosad
B1-21 7 y Dinotefuran B1-57 7 y Espirodiclofeno
B1-22 7 y Diofenolan B1-58 7 y Espiromesifeno
B1-23 7 y Emamectina B1-59 7 y Espirotetramato
B1-24 7 y Ensodulfan B1-60 7 y Tebufenozida
B1-25 7 y Esfenvalerato B1-61 7 y Tiacloprid
B1-26 7 y Etiprol B1-62 7 y Tiametoxam
B1-27 7 y Fenotiocarb B1-63 7 y Tiodicarb
B1-28 7 y Fenoxicarb B1-64 7 y Tiosultap-sodio
B1-29 7 y Fenvalerato B1-65 7 y Tolfenpirad
B1-30 7 y Fipronil B1-66 7 y Tralometrina
B1-31 7 y Flonicamida B1-67 7 y Triazamato
B1-32 7 y Flubendiamida B1-68 7 y Triflumuron
B1-33 7 y Flufenoxuron B1-69 7 y Bacillus thuringiensis
B1-34 7 y Hexaflumuron B1-70 7 y Delta en?holj%i;izzsdii Bacillus
B1-35 7 y Hidrametilnona B1-71 7 y NPV (por ejemplo, Gemstar)

Tabla B2

La Tabla B2 es idéntica a la Tabla B1, excepto que cada referencia al compuesto 7 en la columna titulada “Comp.
N°” esta reemplazada por una referencia al compuesto 19. Por ejemplo, la primera mezcla en la Tabla B2 se
denomina B2-1 y es una mezcla del compuesto 19 y el agente adicional para el control de plagas de invertebrados
abamectina.
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Tabla B3

La Tabla B3 es idéntica a la Tabla B1, excepto que cada referencia al compuesto 7 en la columna titulada “Comp.
N°” esta reemplazada por una referencia al compuesto 30. Por ejemplo, la primera mezcla en la Tabla B3 se
denomina B3-1 y es una mezcla del compuesto 30 y el agente adicional para el control de plagas de invertebrados
abamectina.

Tabla B4

La Tabla B4 es idéntica a la Tabla B1, excepto que cada referencia al compuesto 7 en la columna titulada “Comp.
N°” esta reemplazada por una referencia al compuesto 68. Por ejemplo, la primera mezcla en la Tabla B4 se
denomina B4-1 y es una mezcla del compuesto 20 y el agente adicional para el control de plagas de invertebrados
abamectina.

Tabla B5

La Tabla B5 es idéntica a la Tabla B1, excepto que cada referencia al compuesto 7 en la columna titulada “Comp.
N°” esta reemplazada por una referencia al compuesto 170. Por ejemplo, la primera mezcla en la Tabla B5 se
denomina B5-1 y es una mezcla del compuesto 170 y el agente adicional para el control de plagas de invertebrados
abamectina.

Tabla B6

La Tabla B6 es idéntica a la Tabla B1, excepto que cada referencia al compuesto 7 en la columna titulada “Comp.
N°” esta reemplazada por una referencia al compuesto 179. Por ejemplo, la primera mezcla en la Tabla B6 se
denomina B6-1 y es una mezcla del compuesto 179 y el agente adicional para el control de plagas de invertebrados
abamectina.

Tabla B7

La Tabla B7 es idéntica a la Tabla B1, excepto que cada referencia al compuesto 7 en la columna titulada “Comp.
N°” esta reemplazada por una referencia al compuesto 180. Por ejemplo, la primera mezcla en la Tabla B7 se
denomina B7-1 y es una mezcla del compuesto 180 y el agente adicional para el control de plagas de invertebrados
abamectina.

Tabla B8

La Tabla B8 es idéntica a la Tabla B1, excepto que cada referencia al compuesto 7 en la columna titulada “Comp.
N°” esta reemplazada por una referencia al compuesto 356. Por ejemplo, la primera mezcla en la Tabla B8 se
denomina B8-1 y es una mezcla del compuesto 356 y el agente adicional para el control de plagas de invertebrados
abamectina.

Tabla B9

La Tabla B9 es idéntica a la Tabla B1, excepto que cada referencia al compuesto 7 en la columna titulada “Comp.
N°” esta reemplazada por una referencia al compuesto 357. Por ejemplo, la primera mezcla en la Tabla B9 se
denomina B9-1 y es una mezcla del compuesto 357 y el agente adicional para el control de plagas de invertebrados
abamectina.

Tabla B10

La Tabla B10 es idéntica a la Tabla B1, excepto que cada referencia al compuesto 7 en la columna titulada “Comp.
N°” esta reemplazada por una referencia al compuesto 382. Por ejemplo, la primera mezcla en la Tabla B10 se
denomina B10-1 y es una mezcla del compuesto 382 y el agente adicional para el control de plagas de invertebrados
abamectina.

Tabla B11

La Tabla B11 es idéntica a la Tabla B1, excepto que cada referencia al compuesto 7 en la columna titulada “Comp.
N°” esta reemplazada por una referencia al compuesto 413. Por ejemplo, la primera mezcla en la Tabla B11 se
denomina B11-1 y es una mezcla del compuesto 413 y el agente adicional para el control de plagas de invertebrados
abamectina.

TablaB12

La Tabla B12 es idéntica a la Tabla B1, excepto que cada referencia al compuesto 7 en la columna titulada “Comp.
N°” esta reemplazada por una referencia al compuesto 465. Por ejemplo, la primera mezcla en la Tabla B12 se
denomina B12-1 y es una mezcla del compuesto 465 y el agente adicional para el control de plagas de invertebrados
abamectina.
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TablaB13

La Tabla B13 es idéntica a la Tabla B1, excepto que cada referencia al compuesto 7 en la columna titulada “Comp.
N°” esta reemplazada por una referencia al compuesto 474. Por ejemplo, la primera mezcla en la Tabla B13 se
denomina B13-1 y es una mezcla del compuesto 474 y el agente adicional para el control de plagas de invertebrados
abamectina.

Tabla B14

La Tabla B14 es idéntica a la Tabla B1, excepto que cada referencia al compuesto 7 en la columna titulada “Comp.
N°” esta reemplazada por una referencia al compuesto 394. Por ejemplo, la primera mezcla en la Tabla B14 se
denomina B14-1 y es una mezcla del compuesto 394 y el agente adicional para el control de plagas de invertebrados
abamectina.

Las mezclas especificas listadas en las Tablas B1 a B14 combinan, tipicamente, un compuesto de la férmula 1 con
el otro agente para plagas de invertebrados en las relaciones especificadas en la Tabla A.

A continuacién, en las Tablas C1 a C14 se enumeran las realizaciones de composiciones especificas que
comprenden un compuesto de la férmula 1 (nimeros de compuesto (Comp. N°) se refiere a los compuestos en las
Tablas Indice A a D) y un fungicida adicional.

Tabla C1
nl:le°zc(j:¢lea COI\TJ P y Fungicida nl:le°zc(j:¢lea COI\TJ P y Fungicida
C1-1 7 y Probenazol C1-17 7 y Difenoconazol
C1-2 7 y Tiadinil C1-18 7 y Ciproconazol
C1-3 7 e Isotianil C1-19 7 y Propiconazol
C1-4 7 y Piroquilona C1-20 7 y Fenoxanil
C1-5 7 y Metominostrobina C1-21 7 y Ferimzona
C1-6 7 y Flutolanil C1-22 7 y Ftalida
C1-7 7 y Validamicina C1-23 7 y Kasugamicina
C1-8 7 y Furametpir C1-24 7 y Picoxistrobina
C1-9 7 y Pencicuron C1-25 7 y Pentiopirad
C1-10 7 y Simeconazol C1-26 7 y Famoxadona
C1-11 7 y Orisastrobina C1-27 7 y Cimoxanilo
C1-12 7 y Trifloxistrobina C1-28 7 y Proquinazida
C1-13 7 y Isoprotiolan C1-29 7 y Flusilazol
C1-14 7 y Azoxistrobina C1-30 7 y Mancozeb
C1-15 7 y Triciclazol C1-31 7 e Hidroéxido de cobre
C1-16 7 y Hexaconazol C1-32 7 y (a)
(a) 1-[4-[4-[5-(2,6-difluorofenil)-4,5-dihidro-3-isoxazolil]-2-tiazolil]-1-piperidinil]-2-[5-metil-3-(trifluorometil )-
1H-pirazol-1-illetanona

Tabla C2

La Tabla C2 es idéntica a la Tabla C1, excepto que cada referencia al compuesto 7 en la columna titulada “Comp.
N°” esta reemplazada por una referencia al compuesto 19. Por ejemplo, la primera mezcla en la Tabla C2 se
denomina C2-1 y es una mezcla del compuesto 19 y el fungicida adicional probenazol.

Tabla C3

La Tabla C3 es idéntica a la Tabla C1, excepto que cada referencia al compuesto 7 en la columna titulada “Comp.
N°” esta reemplazada por una referencia al compuesto 30. Por ejemplo, la primera mezcla en la Tabla C3 se
denomina C3-1 y es una mezcla del compuesto 30 y el fungicida adicional probenazol.
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Tabla C4

La Tabla C4 es idéntica a la Tabla C1, excepto que cada referencia al compuesto 7 en la columna titulada “Comp.
N°” esta reemplazada por una referencia al compuesto 68. Por ejemplo, la primera mezcla en la Tabla C4 se
denomina C4-1 y es una mezcla del compuesto 68 y el fungicida adicional probenazol.

Tabla C5

La Tabla C5 es idéntica a la Tabla C1, excepto que cada referencia al compuesto 7 en la columna titulada “Comp.
N°” esta reemplazada por una referencia al compuesto 170. Por ejemplo, la primera mezcla en la Tabla C5 se
denomina C5-1 y es una mezcla del compuesto 170 y el fungicida adicional probenazol.

Tabla C6

La Tabla C6 es idéntica a la Tabla C1, excepto que cada referencia al compuesto 7 en la columna titulada “Comp.
N°” esta reemplazada por una referencia al compuesto 179. Por ejemplo, la primera mezcla en la Tabla C6 se
denomina C6-1 y es una mezcla del compuesto 179 y el fungicida adicional probenazol.

Tabla C7

La Tabla C7 es idéntica a la Tabla C1, excepto que cada referencia al compuesto 7 en la columna titulada “Comp.
N°” esta reemplazada por una referencia al compuesto 180. Por ejemplo, la primera mezcla en la Tabla C7 se
denomina C7-1 y es una mezcla del compuesto 180 y el fungicida adicional probenazol.

Tabla C8

La Tabla C8 es idéntica a la Tabla C1, excepto que cada referencia al compuesto 7 en la columna titulada “Comp.
N°” esta reemplazada por una referencia al compuesto 356. Por ejemplo, la primera mezcla en la Tabla C8 se
denomina C8-1 y es una mezcla del compuesto 356 y el fungicida adicional probenazol.

Tabla C9

La Tabla C9 es idéntica a la Tabla C1, excepto que cada referencia al compuesto 7 en la columna titulada “Comp.
N°” esta reemplazada por una referencia al compuesto 357. Por ejemplo, la primera mezcla en la Tabla C9 se
denomina C9-1 y es una mezcla del compuesto 357 y el fungicida adicional probenazol.

Tabla C10

La Tabla C10 es idéntica a la Tabla C1, excepto que cada referencia al compuesto 7 en la columna titulada “Comp.
N°” esta reemplazada por una referencia al compuesto 382. Por ejemplo, la primera mezcla en la Tabla C10 se
denomina C10-1 y es una mezcla del compuesto 382 y el fungicida adicional probenazol.

Tabla C11

La Tabla C11 es idéntica a la Tabla C1, excepto que cada referencia al compuesto 7 en la columna titulada “Comp.
N°” esta reemplazada por una referencia al compuesto 413. Por ejemplo, la primera mezcla en la Tabla C11 se
denomina C11-1 y es una mezcla del compuesto 413 y el fungicida adicional probenazol.

Tabla C12

La Tabla C12 es idéntica a la Tabla C1, excepto que cada referencia al compuesto 7 en la columna titulada “Comp.
N°” esta reemplazada por una referencia al compuesto 465. Por ejemplo, la primera mezcla en la Tabla C12 se
denomina C12-1 y es una mezcla del compuesto 465 y el fungicida adicional probenazol.

Tabla C13

La Tabla C13 es idéntica a la Tabla C1, excepto que cada referencia al compuesto 7 en la columna titulada “Comp.
N°” esta reemplazada por una referencia al compuesto 474. Por ejemplo, la primera mezcla en la Tabla C13 se
denomina C13-1 y es una mezcla del compuesto 474 y el fungicida adicional probenazol.

Tabla C14

La Tabla C14 es idéntica a la Tabla C1, excepto que cada referencia al compuesto 7 en la columna titulada “Comp.
N°” esta reemplazada por una referencia al compuesto 394. Por ejemplo, la primera mezcla en la Tabla C14 se
denomina C14-1 y es una mezcla del compuesto 394 y el fungicida adicional probenazol.

Los nematodos parasitos se controlan en aplicaciones agrondmicas y no agronémicas mediante la aplicacion de uno
0 mas compuestos de esta invencion, tipicamente, en la forma de una composicion en una cantidad biolégicamente
eficaz sobre el habitat de las plagas, incluyendo el locus de infestacion agronémico y/o no agronémico, sobre el area
a proteger o directamente sobre las plagas a controlar.
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Por lo tanto, la presente invencién comprende un método no terapéutico para controlar un nematodo parasito en
aplicaciones agronémicas y/o no agronémicas; que comprende poner en contacto el nematodo parasito y/o su
habitat con una cantidad bioldgicamente eficaz de uno o mas de los compuestos de la invencién, o con una
composicion que comprende al menos uno de dichos compuestos o0 una composiciéon que comprende al menos uno
de dichos compuestos y al menos un compuesto o agente adicional biolégicamente activo. Los ejemplos de
composiciones adecuadas que comprenden un compuesto de la invencion y al menos un compuesto o agente
adicional biolégicamente activo incluyen composiciones granulares, en las que el compuesto activo adicional esta
presente en el mismo granulo que el compuesto de la invencion o en granulos separados de los del compuesto de la
invencion.

Para conseguir el contacto con un compuesto o composicion de la invencién para proteger de nematodos parasitos
un cultivo de campo, el compuesto o la composicion se aplican, tipicamente, a las semillas del cultivo antes de la
siembra, al follaje (por ejemplo, hojas, tallos, flores, frutos) de las plantas del cultivo, o en el suelo u otro medio de
crecimiento antes o después de la plantacién del cultivo.

Una realizacion de un método de contacto es por pulverizacion. Alternativamente, una composicion granular que
comprende un compuesto de la invencion se puede aplicar al follaje de la planta o al suelo. Los compuestos de esta
invencion se pueden administrar también eficazmente a través de la absorcion de la planta poniendo en contacto la
planta con una composiciéon que comprende un compuesto de esta invenciéon aplicado como una inundacion del
suelo con una formulacion liquida, una formulacion granular para el suelo, un tratamiento para cajas de viveros o un
bafo de trasplantes. Se destaca una composicion de la presente invencion en forma de una formulacién liquida para
impregnacion del suelo. Asimismo, es de destacar un método no terapéutico para controlar un nematodo parasito
que comprende poner en contacto el nematodo parasito o su habitat con una cantidad biolégicamente eficaz de un
compuesto de la presente invencién o con una composicion que comprende una cantidad biolégicamente eficaz de
un compuesto de la presente invencion. Cabe destacar, ademas, aquel método en que el habitat es el suelo y la
composicion se aplica al suelo como una formulacién para impregnacion del suelo. Es de destacar, ademas, que los
compuestos de esta invencion también son eficaces para la aplicacion localizada al sitio de infestacion. Otros
métodos de contacto incluyen la aplicacion de un compuesto o una composicion de la invencién mediante
pulverizaciones directas y residuales, pulverizacion aérea, geles, recubrimiento de semillas, microencapsulaciones,
absorcion sistémica, cebos, marcas auriculares, bolos de alimentos, nebulizadores, fumigantes, aerosoles, polvos, y
muchos otros. Una realizacion de un método de contacto incluye un granulo, barra o comprimido fertilizante
dimensionalmente estable que comprende un compuesto o composicién de la invencién. Los compuestos de esta
invencion también pueden estar impregnados en materiales utilizados para fabricar dispositivos de control de
invertebrados (por ejemplo, redes para insectos).

Los compuestos de esta invencién son utiles también en los tratamientos de semillas para proteger las semillas de
los nematodos parasitos. En el contexto de la presente descripcion y reivindicaciones, tratar una semilla significa
poner en contacto la semilla con una cantidad biolégicamente eficaz de un compuesto de esta invencion, que esta
tipicamente formulado como una composicion de la invencion. Este tratamiento de las semillas protege a las semillas
de las plagas de invertebrados del suelo y, en general, puede proteger también las raices y otras partes de la planta
en contacto con el suelo de la plantula que se desarrolla a partir de la semilla germinadora. El tratamiento de las
semillas puede proteger también el follaje por traslocacion del compuesto de esta invencidon o un segundo
ingrediente activo dentro de la planta en desarrollo. Los tratamientos de semillas se pueden aplicar a todo tipo de
semillas, incluyendo aquellas de las que germinaran plantas modificadas genéticamente para expresar
caracteristicas especializadas. Ejemplos representativos de plantas modificadas genéticamente incluyen aquéllas
que expresan proteinas toxicas para los nematodos parasitos, tales como la toxina de Bacillus thuringiensis o
aquéllas que expresan resistencia a los herbicidas, tal como glifosato-acetiltransferasa, que proporciona resistencia
al glifosato.

Un método de tratamiento de las semillas es por pulverizaciéon o espolvoreo de la semilla con un compuesto de la
invencion (es decir, como una composicion formulada) antes de sembrar las semillas. Las composiciones formuladas
para el tratamiento de semillas comprenden, generalmente, un formador de pelicula o un agente adhesivo. Por lo
tanto, tipicamente una composicién de recubrimiento de semillas de la presente invencién comprende una cantidad
bioldgicamente eficaz de un compuesto de la férmula 1, un N-6xido o una sal del mismo, y un formador de pelicula o
agente adhesivo. Las semillas se pueden recubrir pulverizando un concentrado en suspension fluida directamente
sobre un lecho giratorio para semillas y secando después las semillas. Como alternativa, se pueden pulverizar sobre
las semillas otros tipos de formulaciones tales como polvos himedos, soluciones, suspoemulsiones, concentrados
emulsionables y emulsiones en agua. Este procedimiento es especialmente util para aplicar recubrimientos de
pelicula sobre las semillas. Diferentes maquinas y procedimientos de recubrimiento estan disponibles para los
expertos en la técnica. Los procedimientos adecuados incluyen los enumerados en P. Kosters et al., Seed
Treatment: Progress and Prospects, Monografia N° 57 de BCPC de 1994, y las referencias enumeradas en la
misma.

Tipicamente, las semillas tratadas comprenden un compuesto de la presente invenciéon en una cantidad de
aproximadamente 0,1 g a 1 kg por 100 kg de semillas (es decir, de aproximadamente 0,0001 a 1 % en peso de las
semillas antes del tratamiento). Una suspension fluida formulada para el tratamiento de semillas comprende, por lo
general, de aproximadamente 0,5 a aproximadamente 70 % del ingrediente activo, de aproximadamente 0,5 a
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aproximadamente 30 % de un adhesivo formador de pelicula, de aproximadamente 0,5 a aproximadamente 20 % de
un agente dispersante, de 0 a aproximadamente 5 % de un espesante, de 0 a aproximadamente 5 % de un
pigmento y/o colorante, de 0 a aproximadamente 2 % de un agente antiespumante, de 0 a aproximadamente 1 % de
un conservante y de 0 a aproximadamente 75 % de un diluyente liquido volatil.

Para aplicaciones agrondmicas, la tasa de aplicacion requerida para un control eficaz (es decir, “una cantidad
biolégicamente eficaz”) dependera de factores tales como la especie de nematodos que se desea controlar, el ciclo
de vida y fase de vida del nematodo, su tamafrio, la ubicacion, la época del afio, el cultivo o animal hospedante, el
comportamiento alimentario, el comportamiento de apareamiento, la humedad ambiental, la temperatura, y similares.
En circunstancias normales, las tasas de aplicacion de aproximadamente 0,01 a 2 kg de ingredientes activos por
hectarea son suficientes para controlar los nematodos en ecosistemas agronémicos, pero puede ser suficiente una
cantidad tan pequefia como 0,0001 kg/hectarea o se pueden requerir cantidades tan grandes como 8 kg/hectarea.
Para aplicaciones no agronémicas, las tasas de uso eficaces variaran de aproximadamente 1,0 a 50 mg/metro
cuadrado, pero puede ser suficiente una cantidad tan pequefia como 0,1 mg/metro cuadrado o se pueden requerir
cantidades tan grandes como 150 mg/metro cuadrado. Los expertos en la técnica pueden determinar facilmente la
cantidad biolégicamente eficaz necesaria para el nivel deseado de control de los nematodos parasitos.

Los compuestos de esta invencion preparados por los métodos descritos en la presente memoria se muestran en las
Tablas indices A - E. Para los datos de espectros de masas, el valor numérico registrado en la columna “AP" (M+1)”,
es el peso molecular del ion molecular observado formado por adicién de H* (peso molecular de 1) a la molécula que
tiene la mayor abundancia isotépica (es decir, M); el valor numérico registrado en la columna “AP” (M-1)", es el peso
molecular del ion molecular observado formado por pérdida de H* (peso molecular de 1) de la molécula que tiene la
mayor abundancia isotopica (es decir, M). No se registra la presencia de iones moleculares que contienen uno o mas
isbtopos con mayor peso atémico de menor abundancia (por ejemplo, *’Cl, 8'Br). Los picos M+1 y M-1 registrados se
observaron mediante espectrometria de masas utilizando ionizacién quimica a presién atmosférica (AP").

Las siguientes abreviaturas se utilizan en las Tablas indice que siguen: Comp. significa Compuesto. Las variables
“R” y “(R")" representan un sustituyente o una combinacion de sustituyentes, como se listan en las Tablas indice. La
abreviatura “Ej.” significa “Ejemplo” y va seguida por un numero que indica en cual de los Ejemplos de sintesis se
prepara el compuesto.

Tabla indice A
(0]
O\\S//O 2
S N X3
N I | —R
/ —=N H 6 4
F5C __ 5
Cl
Compuesto R™ punto de fusion (°C) AP+ (M+1)  AP- (M-1)

1 2-metoxi, 5-cloro 248-250

2 2-metoxi, 5-metil 250

3 2-metoxi, 5-ciano 250
4 2-difluorometil, 5-fluoro 231-232

5 2-metoxi, 5-trifluorometil 250
6 2-difluorometil, 5-metoxi 196-197
7 (Ej. 1) 2-cloro, 5-metoxi 211-212
8 2-difluorometoxi, 5-metil 216-217
9 2-difluorometil, 5-cloro 229-230

10 2-cloro, 5-ciano 250
11 2-metil, 5-bromo 216-217
12 2-metil, 5- CO2CH3 206-207
13 2-metil, 5-isopropil 226-227

14 2-metoxi, 5-CO,CH3 >250
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Compuesto R” punto de fusion (°C) AP+ (M+1)  AP- (M-1)
15 2-metil, 5-S(0).CHj3 248-249
16 2-SCH,CHjs, 5-cloro 229-230
17 2-nitro, 5-cloro >250
18 2-SCH3, 5-cloro >250
19 2-cloro, 5-C(O)CHjs 244-245
20 2-trifluorometil, 5-cloro 219-220
21 2-SCHs, 5-metoxi 236-237
22 2-cloro, 5-OCH,Ph >250
23 2-cloro-5-S(0),CHs 241-242
24 2,4-dicloro, 5-CO,CHj3 164-165
25 2-cloro, 4-ciano 224-225
26 2-yodo 243-244
27 2-yodo, 4-trifluorometil 229-230
28 2-cloro, 5-CO,CH3 245-246
29 2,4,6-trifluoro 222-223

30 (Ej. 2) 2,5-dimetil, 4-ciano 228-229
31 2-difluorometil 193-194
32 2-metil, 3-cloro 196-197
33 4-CO2CH;3 243-244
34 2-NHC(O)CH3 242-243
35 2-SCHs, 3-cloro 200-201
36 2-metil, 6-difluorometoxi 237-238
37 2-difluorometoxi, 4-metil 182-183
38 2-metil, 4-difluorometoxi 197-198
39 3-cloro, 4-nitro 198-199
40 3-nitro, 4-cloro 196-197
41 2-cloro, 6-CH>OCH3 207-208
42 4-S(0)2CHs >250
43 2-(2-piridinilo) >250
44 2-fenilo 251-252
45 3-nitro, 4-metoxi 245-246
46 2-metoxi, 3-propilo 168-169
47 2-OC(CHzs)3 208-209
48 2-CO,CHjs, 4-metil >250
49 2-CH2CO,CH3 162-163
50 2-(2-(1,3,4-oxadiazinilo)) >250
51 2-(1-(1,3,4-triazinilo)) >250
52 2-(5-isoxazolilo) >250
53 2-(2-oxazolilo) >250
54 2-(4-isoxazolilo) 231-232
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Compuesto R” punto de fusion (°C) AP+ (M+1)  AP- (M-1)
55 2-(1-imidazolilo) 157-158
56 2-(1-pirazolilo) >250
57 2-ciano, 3-cloro 215-216
58 2-nitro, 3-metilo 241-242
59 2-nitro, 5-metilo 249-250
60 2-(CH(CH3)OCH;3 224-225
61 2-etoxi, 3-metilo 157-158
62 2-metoxi, 3-cloro 191-192
63 2,5-dimetilo, 4-cloro 213-214
64 2-fluoro, 6-CH,OCHj3 182-183
65 2-isopropil, 4-ciano, 5-metilo 216-217
66 2,5-dimetilo, 4-bromo 224-225
67 2,5-dimetilo, 4-isopropilo 193-194
68 2-nitro, 5-metoxi 233-234
69 3-metilo, 4-ciano 231-232
70 2,5-diisopropilo, 4-ciano 209-210
71 2,5-dietil, 4-ciano 237-238
72 2,5-dipropil, 4-ciano 181-182
73 2,5-dietil, 4-fluoro 187-188
74 2,5-diisopropilo, 4-nitro 198-199
75 2,5-diisopropilo, 4-metoxi 141-142
76 2,6-dimetilo >250
77 3-isopropilo, 4-metoxi 182-183
78 2,5-diisopropilo, 4-metilo 185-186
79 2-ciano, 3-fluoro 227-228
80 2-S(0)2N(CHa)2, 3-metoxi 157-158
81 2-etilo 190-191
82 3-cloro, 4-metoxi 204-205
83 2,3-dimetilo, 5-nitro >250
85 2-isopropilo 190-191
86 2-metilo 193-194
87 2-yodo 149-150
88 2-S(0)CHs, 5-metoxi 147-149
89 2-fluoro, 4,5-dimetoxi 159-160
90 2-metilo, 4,5-dimetoxi 196-197
91 2,3,4,5-tetrametilo >250
92 2,3,4,6-tetrametilo 220-221
93 2,4,5-trimetilo 208-209
94 - 404 402
95 4-metoxi 432
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Compuesto R” punto de fusion (°C) AP+ (M+1)  AP- (M-1)
96 4-metilo 418 416
97 4-cloro 438 436
98 3-cloro 438 436
99 4-ciano 427
100 3,5-dicloro 472 470
101 2,5-dicloro 470
102 2-metilo, 4-fluoro 245-250
103 2-metilo, 5-fluoro 436 434
104 2-trifluorometilo 472 470
105 2-bromo 482
106 3,4-dicloro 472 470
107 2 4-dicloro 472 470
108 2-fluoro *

109 2-metilo 418 416
110 2,3,4-tricloro 504
111 2-metilo, 5-cloro 452 450
112 2-cloro, 5-nitro 483

113 2,4 ,5-tricloro 504
114 2,3-dicloro 472 470
115 2-metoxi 434 432
116 2-metilo, 5-nitro 463 461
117 2,6-difluoro 440 438
118 2-ciclopropilo 444 442
119 2-trifluorometoxi 488 486
120 2,4,6-trimetilo 444
121 2-ciano 429 427
122 2-CO2CH;3 462 460
123 2-nitro 449

124 2-S(0)2CHs 482 480
125 OCH>C=CH 458 456
126 2-trifluorometoxi, 4-bromo 566 564
127 2,5-dimetoxi 464 462
128 2-SCH,CH,CHj3 476
129 2,3,4,5,6-pentafluoro 494 492
130 2-cloro, 4-metilo 452 450
131 2 4-difluoro 440 438
132 2,5-difluoro 440 438
133 2-fluoro, 5-cloro 456 454
134 3-fluoro 422 420
135 3,5-difluoro 440 438
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Compuesto R” punto de fusion (°C) AP+ (M+1)  AP- (M-1)
136 2-fluoro, 4-cloro 456 454
137 2-fluoro, 5-metilo 204-205
138 2-cloro, 4-trifluorometilo 506 504
139 2,5-dimetilo 432 430
140 3-metoxi *

141 3-nitro 449 447
142 2-(1-metiltetrazolilo) 486 484
143 2-fluoro, 5-trifluorometilo 490 488
144 3-ciano 429 427
145 3-trifluorometilo 472 470
146 3-bromo 482 480
147 2,6-dicloro, 4-trifluorometilo 542 540
148 3-amino 417
149 2-bromo, 4-fluoro 502 500
150 2-bromo, 4-trifluorometilo 550

151 2-metilo, 5-difluorometoxi 225-226

319 2-bromo, 5-trifluorometilo *

329 2-metilo, 5-trifluorometilo 257-258

330 2,4-dicloro, 5-metilo 234-235

331 2-metilo, 4-bromo, 5-metoxi 228-229

332 2-metilo, 4-ciano, 5-metoxi 160-162

333 2-metilo, 4,5-dicloro 160-161

334 2-acetil 222-223

335 4-nitro >250

336 2-yodo, 4-metoxi 204-205

337 2-trifluorometoxi, 5-cloro 212-213

338 2-dimetilamino, 5-nitro 220-221

339 3,5-dicarbometoxi 231-232

340 3,5-di(trifluorometilo) >250

341 2,5-dibromo, 4-isopropilo 143-144

342 2-metilo, 4-bromo 207-208

343 2-metilo, 5-metoxi 206-207

344 2,5-difluoro, 4-bromo 208-209

345 2-nitro, 4-isopropilo, 5-bromo 210-211

346 2,6-dibromo, 4-metilo 198-199

347 2-metilo, 4-cloro 209-210

348 3-dimetilamino 126-127

349 4-fluoro 242-243

350 4-(CF2CF2H) 194-195

351 2-yodo, 3-nitro 246-247

82



ES 2530 268 T3

Compuesto R” punto de fusion (°C) AP+ (M+1)  AP- (M-1)
352 2-fluoro, 3-cloro 239-240
353 2-bromo, 3-metilo 206-207
354 2,5-dicarbometoxi 234-235
355 2,5-dietil, 4-bromo 184-185
356 2-cloro, 5-metilo >250
357 2-bromo, 5-metilo 251-252
358 2-SO,N(CH3)2, 5-metiltio 225-226
359 2-cloro, 5-etoxi 255-256
360 2,5-dicloro, 4-nitro 225-226
361 2,5-dimetilo, 4-metoxi 233-234
362 2-C(CHs)3 175-176
363 2-(CH=NOCHs5) 200-201
364 2,5-dimetilo, 4-yodo 219-220
365 2,5-dimetilo, 4-(C=CSi(CHz)3) 201-202
366 2,5-dimetilo, 4-(C=CH) 171-172
367 2-cloro, 5-isopropoxi 217-218
368 3-SO2N(CHzs)2 219-220
369 2,5-di(C(O)N(CHz3)2) 198-199
370 2,5-di(SO2N(CHs3)2) 171-172
371 2-cloro, 5-OCH,CF3; >250
372 2,4-dicloro, 5-OCH,C=CH 202-203
373 2-cloro, 5-amino 195-196
374 2-cloro, 5-hidroxi 139-140
375 2-cloro, 5-NHC(O)CH3 206-207
376 2-cloro, 5-OCH2CH=CH: 251-252
377 2-cloro, 5-OCH,C=CH 217-218
378 2-cloro, 5-NHC(O)OCHj3 255-256
379 2-cloro, 5-bromo >250
380 2-cloro, 5-(C=CSi(CHs)s) >250
381 2-cloro, 5-(C=CH) 238-240

382 (Ej. 3) 2-cloro, 5-etilo 214-215
383 2-cloro, 5-dimetilamino >250
384 2-metilo, 5-dimetilamino >250
385 2-cloro, 4-bromo, 5-metoxi 224-225
386 2-cloro, 4-ciano, 5-metoxi >250
387 2-cloro, 4-bromo, 5-metilo 210-211
388 2-cloro, 4-ciano, 5-metilo 229-230
389 2-cloro, 5-metiltio 255-256
390 3-NHC(O)CH2CH2CH3 167-168
391 NHC(O)NHCH3 188-189
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Compuesto R” punto de fusion (°C) AP+ (M+1)  AP- (M-1)
392 2-cloro, 5-OC(O)CHj3 178-179
393 3-NHC(O)(4-fluorofenilo) 201-202
394 2-metilo, 5-acetilo 222-223
395 2-bromo, 5-propilo 213-214
396 2-propilo, 5-bromo 244-245
397 2-bromo, 5-isopropilo 204-205
398 2-isopropilo, 5-bromo 129-130
399 2-etilo, 5-cloro 219-220
480 2-cloro, 5-trifluorometoxi 217-218
* Véase la Tabla indice E para obtener los datos de 'H RMN.
> “” indica que R es H (es decir, el anillo de fenilo no esta sustituido)
Tabla indice B
R " o\\S e
S N/ \Q
2_N |
{// —=N H
e
R 4 5
R’esH
punto de
Compuesto (R"n Q fusion (°C) AP+(M+1) AP-(M-1)
152 3-CF3, 5-Cl 3-cloro-2-piridinilo 196-197
153 3-CF3, 5-Cl 6-cloro-2-piridinilo 236-237
154 3-CF3, 5-Cl 3-bromo-2-piridinilo 192-193
155 3-CF3, 5-Cl 3-CF3-6-OCHzs-2-piridinilo 211-212
156 3-CF3, 5-Cl 3-CO,CHz3-6-CF3-2-piridinilo 212-213
157 3-CF3, 5-Cl 3-OCH,CF3-6-CF3-2-piridinilo 244-245
158 3-CF3, 5-Cl 3-yodo-6-cloro-2-piridinilo 241-242
159 3-CF3, 5-Cl 3-CF3-2-piridinilo 176-177
160 3-CF3, 5-Cl 6-CFs-2-piridinilo 236-237
161 3-CF3, 5-Cl 3-C(O)N(CHz3)2-6-CF3-2-piridinilo 152-153
162 3-CF3, 5-Cl 4-cloro-3-piridinilo 196-197
163 3-CF3, 5-Cl 2-cloro-3-piridinilo 194-195
164 3-CF3, 5-Cl 2-SCH2CHj3-3-piridinilo 255-256
165 3-CF3, 5-Cl 2-OCH>CHj3-3-piridinilo 192-193
166 3-CF3, 5-Cl 4-CF3-2-piridinilo 229-230
167 3-CF3, 5-Cl 2-cloro-5-tiazolilo 208-209
168 3-CF3, 5-Cl 2-cloro-5-tienilo 216-217

84



ES 2530 268 T3

punto de
Compuesto (R"n Q fusion (°C) AP+(M+1) AP-(M-1)
169 3-CF3, 5-Cl A 252-253
\N/N _
170 3-CF3, 5-Cl 1-metil-3-cloro-4-pirazolilo 202-203
171 3-CF3, 5-Cl 1-metil-4-cloro-3-pirazolilo >250
172 3-CF3, 5-ClI 1-metil-5-cloro-4-pirazolilo >250
L N
X
173 3-CF3, 5-Cl | 190-191
=
Cl N
174 3-CF3, 5-Cl 1-metil-5-etil-4-pirazolilo 212-214
175 3-CF3, 5-Cl 1,3,5-trimetil-4-pirazolilo >250
176 3-CF3, 5-Cl 2,4-dimetil-5-tiazolilo 202-203
177 3-CF3, 5-Cl 2-ciano-3-tienilo 251-252
178 3-CF3, 5-Cl 2-metil-1,3,4-tiadiazol-5-ilo 204-205
179 3-CF3, 5-Cl 3-metil-2-tienilo 218-219
180 3-CF3, 5-Cl 4-metil-2-tienilo 195-196
181 3-CF3, 5-Cl 1-etil-5-pirazolilo 169
182 3-CF3, 5-Cl 1,5-dimetil-4-pirazolilo 242-243
183 3-CF3, 5-Cl 4-metil-2-piridinilo 212-213
184 3-CF3, 5-Cl 1-metil-5-pirazolilo 176-177
185 3-CF3, 5-Cl 1-metil-4-pirazolilo 240-241
186 3-CF3, 5-Cl 2-furanilo 216-217
I
187 3-CF3, 5-Cl [¢) >250
O
J\.IIV\.:
188 3-CF3, 5-Cl 210-211
[(VaVavav)
(@)
189 3-CF3, 5-Cl 223-224
/ CH3
190 3-CF3, 5-Cl 3-nitro-2-tienilo 233-234
191 3-CF3, 5-Cl 1-metil-4-SCH3-5-pirazolilo 178-179
192 3-CF3, 5-Cl 1-metil-2SCHs-3-pirrolilo 226-227
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punto de
Compuesto (R"n Q fusion (°C) AP+(M+1) AP-(M-1)
JVL’\:
193 3-CF3, 5-Cl Ci()} 233-235
[SaVa¥a ¥
194 3-CF3, 5-Cl 238-240
O
195 3-CF3, 5-ClI 2-(2-tienil)fenilo 243-244
196 3-CF3, 5-Cl 1-metil-5-SO,CH3-4-pirazolilo >250
197 3-CF3, 5-Cl 2-(3-metil-1,2,4-oxadiazol-5-ilo) 252-253
198 3-CF3, 5-Cl 2-ciano-3-benzotiazolilo 205-206
\I'U'!I'\a
199 3-CF3, 5-Cl C[S} 243-244
S
200 3-CF3, 5-Cl / 222-223
\
S CH3
/
201 3-CF3, 5-Cl ©1N> 206-207
202 3-CF3, 5-Cl 236-237
N\
-
N1
203 3-CF3, 5-Cl 2-(3-metil-5-isoxazolil)fenilo 234-235
204 3-CF3, 5-Cl 2-(1-metil-4-pirazolil)fenilo 211-212
205 3-CF3, 5-Cl 1-bencil-4-imidazolilo >250
206 3-CF3, 5-Cl 1-bencil-4-pirazolilo 226-227
208 3-CF3, 5-Cl 2-metil-4-CO,CHj3-5-oxazolilo 171-172
209 3-CF3, 5-Cl 1-metil-4-CO,CH,CHjs-3-pirazolilo >250
210 3-CF3, 5-Cl 1,3-dimetil-5-CO,CH3-4-pirazolilo 232-233
211 3-CF3, 5-Cl 3-CO2CH(CHs)2-2-furanilo 173-174
212 3-CF3, 5-Cl 1-metil-4-CON(CHs)2-5-pirazolilo 254-255

86



ES 2530 268 T3

punto de
Compuesto (R"n Q fusion (°C) AP+(M+1) AP-(M-1)
213 3-CF3, 5-Cl 1-ciano-3-naftalenilo 226-227
214 3-CF3, 5-Cl 1-ciano-4-naftalenilo 203-204
215 3-CF3, 5-Cl 1-metil-5-CON(CHa)2-4-pirrolilo 178-179
216 3-CF3, 5-Cl 1-metil-3-(5-oxazolil)-4-pirazolilo 252-253
217 3-CF3, 5-Cl 3-metil-2-benzotienilo 229-230
wn
218 3-CF3, 5-Cl 0 >250
CH;
219 3-CF3, 5-Cl 3-S0O,CHs-2-furanilo 243-244
220 3-CF3, 5-Cl 2-(1,2,4-triazol-1-il)-3-piridinilo >250
221 3-CF3, 5-Cl 3-CON(CHBs).-2-tienilo 219-220
wdn
222 3-CF3, 5-Cl N\ 246-247
pa—
S

223 3-CF3, 5-Cl 1-fenil-2-imidazolilo 211-212
224 3-CF3, 5-Cl 2-CON(CHz)2-3-furanilo 200-201
225 3-CF3, 5-Cl 3-CO2CHz3-1,2,5-tiadiazol-4-ilo 195-196
226 3-CF3, 5-Cl 4-C0O,CHs-5-tiazolilo 220-221
227 3-CF3, 5-Cl 2-metil-1-naftalenilo 219-220
228 3-CF3, 5-Cl 2-CO2CHs-3-tienilo 224-225
229 3-Cl fenil 334
230 3-Cl 4-metilfenilo 350 348
231 3-Cl 4-clorofenilo 368
232 3-Cl 4-metoxifenilo 366 364
233 3-Cl 4-cianofenilo 359
234 3-Cl 3-clorofenilo 368
237 3-Cl 3,5-diclorofenilo 402
238 3-Cl 2,5-diclorofenilo 230-232
239 3-Cl 2-metil-4-fluorofenilo 265-270
240 3-Cl 2-metil-5-fluorofenilo 366
241 3-CF3, 5-Cl 2-piridinilo 403
242 3-Cl, 5-Cl 2-clorofenilo 404 402
243 3-Cl, 5-Cl 2,5-diclorofenilo 438 436
244 3-CF3, 5-Cl 3-metil-2-piridinilo 419 417
245 3-CF3, 5-Cl 2-tienilo 410 408
246 3-Cl, 5-Cl 2-cloro-5-(trifluorometil )fenilo 472 470
247 3-Cl, 5-Cl 2-cloro-6-metilfenilo 418 416
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punto de
Compuesto (R"n Q fusion (°C) AP+(M+1) AP-(M-1)

248 3-CF3 2-clorofenilo 404 402
249 3-Cl 2-clorofenilo 368
250 5-CF3 2-clorofenilo 404 402
251 3-CF3, 5-Cl 1,3-dimetil-4-pirazolilo *

252 3-Br, 5-Br 2-clorofenilo 492 490
253 3l 2-clorofenilo 462 460
254 5-CN 2-clorofenilo 359
255 3-CF3, 5-Cl 3-cloro-2-tienilo 442
256 3-CF3, 5-Cl 2,5-dicloro-3-tienilo 478 476
257 3-Br 2-clorofenilo 414 412
258 3-CF3, 5-Cl 3-bromo-2-tienilo 490 488
259 - 2-clorofenilo 336 334
260 3-CF3, 5-Cl 2-CON(CHa)2-3-tienilo 479

Y s CH;
261 3-CFs, 5-Cl / \ CHj 496 494
S

262 3-CF3, 5-Cl 5-imadazolilo 394 392
263 3-CF3, 5-Cl 4,5-dicloro-2-tienilo 476
264 3-CF3, 5-Cl 5-bromo-6-cloro-3-piridinilo 515
265 3-CF3, 5-Cl 4,5-dibromo-2-tienilo 564
266 3-CHs, 5-Cl 3-metoxifenilo 380 378
267 3-CHjs, 5-Cl 2,5-dimetilfenilo 378 376
268 3-CF3, 5-Cl 4-bromo-3-tienilo 488

269 3-CHs, 5-Cl 2-clorofenilo 384 382
270 3-CHjs, 5-Cl 2-tienilo 356 354
271 3-CHa, 5-Cl 3,5-dimetil-4-isoxazolilo 369 367
272 3-CF3, 5-Cl 3-tienilo 410 408
273 3-CHs, 5-Cl 2-cloro-5-(trifluorometil )fenilo 452

274 3-CF3, 5-Cl 5-cloro-1,3-dimetil-4-pirazolilo 456 454
275 3-CF3, 5-Cl 1-metil-4-imidazolilo 408 406
276 3-CF3 3,5-dimetil-4-isoxazolilo 389 387
277 3-Br, 5-Br 3,5-dimetil-4-isoxazolilo 477 475
278 3-Br, 5-Br 2-cloro-5-(trifluorometil )fenilo *

279 3-Br, 5-Br 2,5-dimetilfenilo *

280 3-Br, 5-Br 2-tienilo *

281 3-Br, 5-Br 3-metoxifenilo *

282 3-CN 2-fluorofenilo 345 343
283 3-CN 2-tienilo 331
284 3-CN 2-cloro-5-(trifluorometil )fenilo *
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punto de
Compuesto (R"n Q fusion (°C) AP+(M+1) AP-(M-1)

285 3-CN 2,5-dimetilfenilo 353
286 3-CN 2-clorofenilo 359
287 3-CF3, 5-CF; 2-fluorofenilo 456 454
288 3-CF3, 5-CF3 2-cloro-5-(trifluorometil )fenilo 540
289 3-C(O)NH; 2-fluorofenilo *
290 5-Cl 2-tienilo 340
291 3-CF3 2-tienilo 328
292 3-CF3 2,5-dimetilfenilo 398 396
293 5-Cl 2-cloro-5-(trifluorometil )fenilo 438
294 5-Cl 2-clorofenilo 370 368
295 5-Cl 2-fluorofenilo 354 352
296 5-Cl 2,5-dimetilfenilo 364 362
297 3-CF3 2,5-dibromofenilo 560
298 3-CF3 2-fluorofenilo 388 386
299 3-CF3 2-metilfenilo 384 382
300 3-CF3 2-cloro-4-(trifluorometil )fenilo 472 470
301 3-CF3 2-cloro-4-fluorofenilo 420
302 2-CF3 2,5-dimetilfenilo 398 396
303 2-CF3 2-clorofenilo 404 402
304 2-CF3 2-tienilo 376 324
305 2-CF3 3-metoxifenilo 400 398
306 2-CF3 2-fluorofenilo 388 386
307 4-CF3 2,5-dimetilfenilo 398 396
308 4-CF3 2-clorofenilo 404 402
309 4-CF3 2-tienilo 376 374
310 4-CF3 3-metoxifenilo 400 398
311 4-CF3 2-fluorofenilo 388 386
312 2-CF3 2-cloro-5-(trifluorometil )fenilo 472 470
313 4-CF3 2-cloro-5-(trifluorometil )fenilo 472 470
314 3-CF3, 5-Br 2-cloro-5-(trifluorometil )fenilo 550 548
315 3-CF3, 5-Br 2-bromo-5-(trifluorometil)fenilo *
316 3-CF3, 5-Br 2-fluorofenilo 466 465
400 3-CF3, 5-Cl 2,5-dicloro-4-bromo-3-tienilo 245-246
401 3-CF3, 5-Br 2-clorofenilo 188-193
403 3-CF3, 5-Br 2,5-dimetilfenilo >250
404 3-CF3, 5-Br 3,5-dimetil-4-isoxazolilo 224-225
405 3-CF3, 5-Br 4-ciano-2,5-dimetilfenilo 193-194
406 3-CF3, 5-F 2,5-dimetilfenilo 181-182
407 3-CF3, 5-F 2-cloro-5-(trifluorometil )fenilo 186-187
408 3-CF3, 5-F 4-cloro-2,5-dimetilfenilo 185-186
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punto de
Compuesto (R"n Q fusion (°C) AP+(M+1) AP-(M-1)
409 3-CF3, 5-F 3,5-dimetil-4-isoxazolilo 176-177
410 3-CF3, 5-Br 4-cloro-2,5-dimetilfenilo 190-191
411 3-CF3, 5-Br 4 5-dimetoxi-2-metilfenilo 110-111
412 3-CF3, 5-F 4 5-dimetoxi-2-metilfenilo 100-101
413 (Ej. 6) 3-CF3, 5-Br 2-cloro-5-metoxifenilo 191-192
414 3-CF3, 5-F 2-cloro-5-metoxifenilo 193-194
415 3-CF3, 5-F 4-ciano-2,5-dimetilfenilo 206-207
416 3-CF3, 5-OCH2CH3 2,5-dimetilfenilo 195-196
417 3-CF3, 5-OCH,CH3 2-cloro-5-(trifluorometil )fenilo 189-190
418 3-CF3, 5-OCH,CH3; 4-cloro-2,5-dimetilfenilo 194-195
419 3-CF3, 5-OCH,CH3; 3,5-dimetil-4-isoxazolilo 196-197
420 3-CF3 5-acetil-2-clorofenilo 217-218
421 3-CF3 4 5-dimetoxi-2-metilfenilo 164-165
422 - 2-cloro-5-metoxifenilo >250
423 - 4-ciano-2,5-dimetilfenilo >250
424 3-CF3 2-cloro-5-(trifluorometil )fenilo >250
425 - 3,5-dimetil-4-isoxazolilo 239-240
426 3-CF3, 5-Cl 6-cloro-5-(trifluorometil)-2-piridinilo 236-237
427 3-CF3 4-ciano-5-metoxi-2-metilfenilo 227-228
432 - 2-cloro-5-(trifluorometil )fenilo >250
433 3-CF3, 5-Cl 3-metil-6-metilamino-2-piridinilo >250
434 3-CF3, 5-Cl 3-cloro-6-metilamino-2-piridinilo 190-191
435 3-CF3, 5-Cl 3-ciano-4,6-dimetil-2-piridinilo 195-196
436 3-CF3, 5-Cl 3,5-dicloro-6-dimetilamino-2-piridinilo 238-239
437 3-CF3, 5-Cl 3-yodo-6-metilamino-2-piridinilo 156-157
438 - 2-bromo-5-(trifluorometil)fenilo >250
439 3-CF3 5-metoxi-2-metilfenilo 179-180
440 3-CF3 2-acetilamino-4-metil-5-tiazolilo 248-249
445 3-CF3, 5-CN 2,5-dimetilfenilo 202-203
446 3-CF3, 5-Cl 6-dimetilamino-3-yodo-2-piridinilo 179-180
447 3-CF3, 5-C(O)NH; 4-ciano-2,5-dimetilfenilo >250
448 3-CF3, 5-CN 2-ciano-5-(trifluorometil)fenilo *
449 3-CF3 2-cloro-5-etoxifenilo 224-225
451 3-CF3, 5-SCH,CH3 2-cloro-5-metoxifenilo 195-196
455 3-CF3, 5-Cl 5-(2-metoxietil)-2-tienilo 167-168
456 3-CF3, 5-Cl 2-acetil-3-tienilo 178-179
457 3-CF3, 5-Cl 4-nitro-2-tienilo 192-193
458 3-CF3, 5-CH3 2-cloro-5-(trifluorometil )fenilo 184-185
459 3-CF3, 5-CHs 2,5-dimetilfenilo 235-236
460 3-CF3 2-cloro-5-metilfenilo 219-220
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punto de
Compuesto (R"n Q fusion (°C) AP+(M+1) AP-(M-1)
461 3-CF3 5-metil-2-nitrofenilo >250
462 3-CF3 2-cloro-5-¢tilfenilo 217-218
463 3-CF3 5-C(CHs3)3-2-nitrofenilo 202-203
464 3-CF3, 5-Cl 5-metil-4-isoxazolilo 170-171
465 (Ej. 4) 3-CF3, 5-Cl 1-etil-3-metil-4-imidazolilo 189-190
466 3-CF3 1-etil-3-metil-4-imidazolilo 148-149
467 3-CF3 5-bromo-2-clorofenilo >250
468 3-CF3 2-bromo-5-(trifluorometil)fenilo >250
469 3-CF3 5-metoxi-2-nitrofenilo 228-229
470 3-CF3 5-acetil-2-metilfenilo 206-207
471 3-CF; 2-bromo-5-propilfenilo 189-190
474 (Ej. 5) 3-CF3, 5-Cl 3-cloro-1-etil-4-imidazolilo 184-185
475 3-CF3, 5-Cl 3-cloro-1-isopropil-4-imidazolilo 221-222
476 3-CF3, 5-Cl 1-isopropil-3-metil-4-imidazolilo 163-164
* Véase la Tabla indice E para obtener los datos de 'H RMN.
R® es Br
punto de
Compuesto (R"n Q fusion (°C) AP+ (M+1)  AP- (M-1)
317 3-CF3, 5-Cl 2-fluorofenilo *
318 3-CF3, 5-Cl 2-cloro-5-(trifluorometil )fenilo 582
402 3-CF3, 5-Cl 2,5-dimetilfenilo 189-190
441 3-CF3, 5-Cl 2-cloro-5-metoxifenilo 202-203
442 3-CF3, 5-Cl 3,5-dimetil-4-isoxazolilo 194-195
443 3-CF3, 5-Cl 4-ciano-5-metoxi-2-metilfenilo 232-233
444 3-CF3, 5-Cl 4-ciano-2,5-dimetilfenilo 108-109
* Véase la Tabla indice E para obtener los datos de 'H RMN.
R® es CH;
Compuesto (R"n Q punto de fusién (°C)
428 3-CF3, 5-Cl 2,5-dimetilfenilo 191-192
429 3-CF3, 5-Cl 2-cloro-5-(trifluorometil )fenilo 229-230
430 3-CF3, 5-Cl 3,5-dimetil-4-isoxazolilo 176-177
431 (Ej. 7) 3-CF3, 5-Cl 2-cloro-5-metoxifenilo 222-223
472 3-CF3 2-cloro-5-metoxifenilo 222-223
473 3-CF; 2-bromo-5-propilfenilo 204-205
R? es CN
Compuesto (R"n Q punto de fusién (°C)
450 3-CF3, 5-Cl 2,5-dimetilfenilo >250
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Compuesto (R"n Q punto de fusién (°C)
452 3-CF3, 5-Cl 2,5-dimetilfenilo 202-203
453 3-CF3, 5-Cl 2-cloro-5-(trifluorometil )fenilo 188-189
454 3-CF3, 5-Cl 2-cloro-5-metoxifenilo 161-162
Tabla indice C
I A%
S N/ N Q
2__N 5
{// =N R
S
Ry 4 5
Compuesto (R"n R® Q punto de fusién (°C)
320 3-CF3, 5-Cl CHs 4-metilfenilo *
321 3-Cl CHs 4-metilfenilo *
322 3-CF3, 5-Cl CH3 2-clorofenilo *
323 3-CF3, 5-Cl CH,CH3 2-clorofenilo *
324 3-CF3, 5-Cl CH.CF3 2-clorofenilo *
325 3-CF3, 5-Cl CH,C=CH 2-clorofenilo *
326 3-CF3, 5-Cl CH,CH=CH; 2-clorofenilo *

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

Tabla indice D
Compuesto Estructura punto de fusion (°C)
328 (0] *
O\\S //O
S N~ X
N | |
/ —N H =
F3C _ N
H—Cl
Cl
477 o >250
O\\ //O
_S CHj3
—
N |
/ —N Na
F53C / H;3C N
Cl
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Compuesto Estructura punto de fusion (°C)

478 >250
N\ P
/\‘)J\ \ / OCH;
—
_N D/
F5C

479 o) 185-186
\\ A
—
—N H II
b CN

N
| = CHj
N

CH,

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

Tabla indice E

Comp. N° Datos de '"H RMN @

322 0 (acetona-ds) 9,15 (s, 1H), 8,60 (s, 1H), 8,27 (d, 1H), 7,8-7,6 (m, 4H), 3,98 (s, 3H).

323 0 (acetona-ds) 9,15 (s, 1H), 8,59 (s, 1H), 8,26 (d, 1H), 7,8-7,6 (m, 4H), 4,73 (q, 2H), 1,56 (t, 3H).

324 0 (acetona-ds) 9,17 (s, 1H), 8,69 (s, 1H), 8,33 (d, 1H), 7,84 (s, 1H), 7,8-7,65 (m, 3H), 6,0 (br s,
2H).

325 O (acetona-ds) 9,18 (s, 1H), 8,66 (s, 1H), 8,30 (d, 1H), 7,8-7,6 (m, 4H), 5,71 (s, 2H), 2,83 (s, 1H).

326 0 (acetona-ds) 9,14 (s, 1H), 8,59 (s, 1H), 8,30 (d, 1H), 7,8-7,6 (m, 4H), 6,2 (m, 1H), 5,46 (s, 2H),
5,4 (d, 1H), 5,2 (d, 1H).

108 0 (acetona-ds) 11,25 (br s, 1H), 9,18 (s, 1H), 8,68 (s, 1H), 8,15 (t, 1H), 7,8 (m, 2H), 7,5 (t, 1H), 7,4
(dd, 1H).

140 0 (dmso-ds) 9,29 (s, 1H), 8,72 (s, 1H), 7,97 (d, 1H), 7,64-7,48 (m, 3H), 7,29 (d, 1H), 3,88-3,78 (m,
3H).

319 0 (dmso-ds) 9,33 (s, 1H), 8,79 (s, 1H), 8,40 (s, 1H), 8,11 (d, 1H), 7,96 (s, 2H).

278 0 (dmso-ds) 9,03 (d, 1H), 8,65 (s, 1H), 8,37 (d, 1H), 8,09 (dd, 1H), 7,97 (d, 1H), 7,92 (d, 1H).

279 0 (dmso-ds) 9,01 (s, 1H), 8,63 (s, 1H), 7,96 (s, 1H), 7,86 (s, 1H), 7,47-7,35 (m, 1H), 7,28 (d, 1H),
2,57 (s, 3H), 2,37 (s, 3H).

280 0 (dmso-ds) 9,04-9,01 (m, 1H), 8,63 (s, 1H), 8,05 (dd, 1H), 7,97 (d, 1H), 7,86 (dd, 1H), 7,22 (dd,
1H).

281 0 (dmso-ds) 8,98 (d, 1H), 8,58 (s, 1H), 7,97 (d, 1H), 7,67-7,48 (m, 3H), 7,27 (s, 1H), 3,83 (s, 3H).

284 d (dmso-ds) 9,47 (s, 1H), 8,58 (s, 1H), 8,35 (d, 1H), 7,99 (br s, 1H), 7,83 (br s, 3H).

289 0 (dmso-ds) 9,23 (br s, 1H), 8,57 (s, 1H), 8,22 (br s, 2H), 7,93 (br s, 2H), 7,66 (br s, 3H), 7,33 (br s,
2H).

297 0 (dmso-ds) 9,34 (s, 1H), 8,81 (s, 1H), 8,26 (d, 1H), 7,96 (d, 1H), 7,81 (d, 2H).
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Comp. N° Datos de '"H RMN @

317 0 (dmso-ds) 8,63 (d, 1H), 7,92 (d, 1H), 7,85 (m, 1H), 7,51-7,42 (m, 1H), 7,24 (m, 1H), 7,17 (d, 1H).

328 0 (dmso-ds) 9,29 (s, 1H), 9,15 (s, 1H), 8,88 (s, 1H), 8,72 (s, 1H), 8,45-8,34 (m, 1H), 7,97 (d, 1H),
7,70 (dd, 1H).

251 5 8,46 (s, 1H), 8,28 (s, 1H), 8,1 (s, 1H), 7,52 (s, 1H), 3,86 (s, 3H), 2,48 (s, 3H).

315 0 (dmso-ds) 9,35 (d, 1H), 8,79 (s, 1H), 8,39 (d, 1H), 8,08 (s, 1H), 8,04 (d, 1H), 7,97 (s, 1H).

448 0 (dmso-ds) 9,57 (br s, 1H), 8,73 (s, 1H), 8,48 (s, 1H), 8,34 (s, 1H), 8,23 (d, 1H), 8,13 (d, 1H), 7,96
(s, 1H).

320 0 8,48 (m, 1H), 8,25 (s, 1H), 8,07 (m, 2H), 7,48 (m, 1H), 7,37) (m, 2H), 3,72 (s, 3H), 2,45 (s, 3H).

321 5 8,16 (m, 1H), 8,07 (s, 1H), 7,99 (m, 2H), 7,57 (m, 2H), 7,34 (m, 2H), 7,23 (m, 1H), 3,80 (s, 3H),
2,43 (s, 3H).

a Los datos de "H NMR estan en ppm de desplazamiento a partir del tetrametilsilano. Soluciéon de CDCl; a

menos que se indique otra cosa; “acetona-ds” es CD3C(=0)CDs3; “dmso-ds” es CD3S(=0)CDs. Los acoplamientos
se designan mediante (s)-singlete, (d)-doblete, (t)-triplete, (m)-multiplete, (dd)-doblete de doblete, (br s)-singlete
ancho.

Los siguientes ensayos demuestran la eficacia de control de los compuestos de esta invencidon sobre plagas
especificas. “La eficacia de control” representa la inhibicion del desarrollo de nematodos parasitos (incluyendo la
mortalidad) que provoca una alimentacion significativamente reducida. Sin embargo, la proteccion de control de
plagas proporcionada por los compuestos no se limita a estas especies.

Ejemplos biologicos de la invencion
Ensayo A

El control del nematodo surefio formador de nédulos radiculares (Meloidogyne incognita) a través del contacto y/o
por medios sistémicos se evalud en unidades de ensayo que consistian en pequefios recipientes abiertos llenos con
una mezcla de suelo arenoso y plantulas de pepino.

Los compuestos de ensayo se formularon utilizando una solucion que contenia 50 % de acetona y 50 % de agua. Se
aplicaron los compuestos de ensayo directamente al suelo de las unidades de ensayo a concentraciones de 250 6
50 ppm de ingrediente activo. Cada ensayo se replicé 3 veces. Después del tratamiento, se dejaron secar las
unidades de ensayo durante 1 hora y después de este tiempo se pipetearon aproximadamente 250 larvas de la
segunda fase juvenil (J2) en el suelo. Se mantuvieron las unidades de ensayo a 27°C y se regaron durante 7 dias,
segun necesidades.

Se determind la eficacia nematicida por la cantidad de formacién de agallas radiculares observadas en comparacion
con un testigo no tratado. La carencia de formacién de agallas era indicativa del 100 % de control de los nematodos.
La formacion de agallas equivalente a la encontrada en el testigo no tratado era indicativa del 0 % de control. No se
puntuaron para el control de los nematodos los compuestos que mostraron una fitotoxicidad importante.

De los compuestos ensayados a una concentracion de 250 ppm, los siguientes proporcionaron buenos niveles de
proteccion a la planta (50 % o mas reduccién en la formacion de agallas radiculares, en comparaciéon con los
testigos tratados con disolvente) y no presentaron una fitotoxicidad significativa: 4, 5, 6, 7, 9, 10, 11, 12, 13, 17, 19,
24, 25, 28, 29, 30, 32, 34, 38, 57, 59, 63, 65, 66, 67, 68, 69, 70, 71, 72, 73, 75, 83, 89, 90, 93, 101, 106, 107, 108,
109, 110, 111, 112, 113, 114, 116, 117, 120, 126, 130, 131, 132, 133, 134, 136, 137, 139, 140, 143, 145, 149, 152,
157, 159, 162, 163, 167, 169, 170, 171, 172, 174, 175, 176, 179, 180, 181, 184, 186, 188, 193, 206, 241, 244, 245,
248, 251, 252, 253, 257, 258, 259, 272, 274, 279, 285, 292, 294, 297, 298, 299, 301, 313, 314, 315, 317, 318, 319,
323, 329, 331, 332, 333, 334, 340, 341, 342, 344, 345, 347, 348, 355, 359, 360, 361, 364, 365, 366, 367, 371, 372,
373, 375, 377, 378, 379, 380, 381, 382, 383, 384, 385, 386, 387, 388, 393, 394, 395, 396, 397, 402, 403, 404, 405,
406, 407, 408, 409, 410, 411, 412, 413, 414, 415, 417, 418, 419, 420, 421, 422, 424, 425, 426, 427, 429, 430, 436,
439, 441, 442, 443, 444, 445, 449, 450, 451, 458, 459, 460, 461, 462, 464, 465, 466, 467, 468, 469, 470, 471, 472,
474,475, 476, 477, 478 y 479.

De los compuestos ensayados a una concentracion de 50 ppm, los siguientes proporcionaron buenos niveles de
proteccion a la planta (50 % o mas de reduccion en la formacion de agallas radiculares, en comparacion con los
testigos tratados con disolventes) y no presentaron una fitotoxicidad significativa: 2, 4, 7, 9, 10, 11, 13, 19, 30, 59,
63, 66, 67, 68, 69, 71, 73, 86, 90, 94, 101, 103, 105, 107, 108, 109, 110, 111, 113, 114, 116, 117, 130, 132, 133,
137, 139, 140, 143, 149, 151, 157, 162, 163, 167, 170, 175, 176, 179, 180, 241, 245, 248, 251, 252, 258, 259, 268,
272, 274, 279, 292, 297, 298, 314, 315, 316, 317, 318, 319, 329, 331, 332, 337, 341, 342, 343, 348, 356, 357, 359,
366, 367, 371, 372, 373, 377, 378, 379, 380, 381, 382, 383, 384, 386, 388, 394, 395, 396, 397, 401, 402, 403, 405,
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406, 407, 408, 410, 411, 413, 414, 415, 416, 419, 420, 424, 427, 428, 429, 430, 431, 436, 439, 441, 442, 443, 444,
445, 449, 451, 458, 459, 460, 462, 465, 466, 467, 469, 470, 471, 474, 475, 477, 478 y 479.
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REIVINDICACIONES

1. Un compuesto seleccionado de la férmula 1, un N-éxido, o una sal del mismo,

2 V4
R O\\S//O
2_N |5
/ —N R
3
1//
R 4 5 1
en donde
ZesOo0S;

cada R' es independientemente halégeno, ciano, nitro, SFs, OCN, SCN, Si(R15)3, OR4, NR5R6, alguilo C1—Ces,
haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo C,—Cs, alquinilo C>—Cs, haloalquinilo C—Cs, C(X)R', C(O)ORS,
C(O?NR”R“, S(Ongg, S(O)LNR''R™, OC(OQ)R7, OC(0)OR®, OC(O)NR''R™, 0S(0)%,R’, 0S(0):NR''R"™,
N(R')C(O)R’, N(R')C(O)NR'R'?, N(R')S(0):R? 0 N(R')S(0).NR"'R"; o cicloalquilo Cs—C, cicloalquilalquilo Cs—
Cs, cicloalquilcicloalquilo Cs—C14 0 cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes
independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alquilo C1—Cj, haloalquilo C1—
C4, OR*y S(0)nR%; 0 alquilo C1—Cs sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo
que consiste en ciano, nitro, OR*, NR°R®, C(X)R’, C(O)OR?, C(O)NR''R', S(O)nR® y S(0):NR''R'%: o fenilo,
naftalenilo o un anillo heteroaromatico de 5 6 6 miembros, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituyentes
seleccionados independientemente del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, OR4, NR5R6, alguilo C1—Cy4,
alquenilo C,—C4, alquinilo C,—C4, haloalquilo C41—C4, haloalquenilo Co—C,, alcoxialquilo Co—Cs, C(X)R', C(O)ORS,
C(O)NR''R™, S(0)nR®, S(0):NR''R™?, OC(0)R"y N(R')C(O)R"?;

R? es H, halégeno, ciano, nitro, SFs, OCN, SCN, Si(R15)3, OR4, NR5R6, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cg, alquenilo
Co—Cs, haloalquenilo Co—Cs, alquinilo C,—Cs, haloalquinilo Co—Cs, C(X)R’, C(O)OR®, C(O)NR''R', S(O)ng,
S(0)LNR''R™, OC(O)R’, OC(0)OR?, OC(O)NR''R™, 0S(0),R?, 0S(0).NR"'R"?, N(R'’)C(O)R’, N(R'®)C(O)NR"'R",
N(R')S(0).R? o N(R')S(0):NR'"R"% o cicloalquilo Cs—C, cicloalquilalquilo C4~Cs, cicloalquilcicloalquilo Ce~C14 0
cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados
del grupo que consiste en haldégeno, ciano, nitro, alquilo C1—C4, haloalquilo C1—Ca, OR* y S(O)nga; o alquilo C+—Csg
sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en ciano, nitro, OR4,
NR°R®, C(X)R’, C(0)OR?, C(O)NR''R"?, S(0)mR® y S(0)NR''R'?%; o fenilo, naftalenilo o un heteroaromatico de 5 6 6
miembros, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo
que consiste en halégeno, ciano, nitro, OR4, NR5R6, alquilo C1—Cy4, alquenilo C>—Ca4, aI%uiniIo C2—C4, haloalquilo C1—
Cs, haloalquenilo C,—Cs, alcoxialquilo Co—Cs, C(X)R’, C(O)OR®, C(O)NR''R™?, S(O)mR’, S(0).NR''R'?, OC(O)R™® y
N(R'")C(O)R"%;

R3es H, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo Co—Cs, haloalquenilo C,—Cs, alquinilo Co—Cs, haloalquinilo C2—Ce,
C(X)R’, C(O)OR®, C(ONR''R"™, S(O)mR® o S(0):NR'R'% o cicloalquilo Cs—C;, cicloalquilalquilo C,~Cg ©
cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados
del grupo que consiste en haldégeno, ciano, nitro, alquilo C1—C4, haloalquilo C1—Ca, OR* y S(O)nga; o alquilo C+—Csg
sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en ciano, nitro, OR4,
NR°R®, C(X)R, C(O)OR?, C(O)NR''R™, S(0)nR® y S(0):NR'"'R"% 0 alquilo C1—Cs sustituido con 1 6 2 sustituyentes
independientemente seleccionados del grupo que consiste en fenilo o un anillo heteroaromatico de 5 6 6 miembros,
cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que
consiste en halégeno, ciano, nitro, OR4, NR5R6, alquilo C1—C4, alquenilo Co—Cy4, alquinilo C2—C4, haloalquilo C1—C4,
haloalquenilo C,—Cs, alcoxialquilo Co—Cs, C(X)R’, C(O)OR?, C(O)NR''R'™, S(O)nR®, S(O)NR''R'™, OC(O)R™ vy
N(R')C(O)R"® o fenilo opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituyentes independientemente seleccionados del
grupo que consiste en haldgeno, ciano, nitro, OR4, NR5R6, alquilo C4—C4, alquenilo C,—C4, alquinilo Cy—Cy,
haloalquilo C4—C4, haloalquenilo C,—Cs, alcoxialquilo Cx-Cs, C(X)R’, C(O)OR®, C(O)NR''R' S(O)nR°,
S(0)::NR''R"™, OC(O)R™y N(R'®)C(O)R™;

Q es fenilo, naftalenilo, un anillo heteroaromatico de 5 6 6 miembros o un sistema anular heteroaromatico biciclico
de 8 a 10 miembros, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituglentes independientemente seleccionados
del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, SFs, OCN, SCN, Si(R1 )3, OR4, NR5R6, alquilo C1—Cs, haloalquilo
C1—Ces, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo C,—Cs, aIc&uiniIo C>—Cs, haloalquinilo C,—Cs, C(X)R7, C(O)ORS, C(XgNR11R12,
S(O)nR%, S(01LNR'R™ OC(O)R’, OC(O)OR®, OC(O)NR "R 0S(0),R?, 0S(0).NR''R™, N(R")C(O)R’,
N(R')C(O)NR"R™, N(R')S(0):R?, N(R'*)S(0).NR"'R™ y R™;

cada X es independientemente O 0 S;
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cada R* es independientemente H, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo Co—Cs, alquinilo
C2—Cs 0 haloalquinilo C,—Cs; 0 alquilo C1—Cs, alquenilo C—Cs o alquinilo C,—Ce, cada uno sustituido con 1 a 4
sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en ciano, nitro, OR4a, NR5aR6a, C(X)R7a,
C(0)OR¥®, C(ONR''R™, S(O)nR*™ o S(0):NR''R'%; o fenilo opcionalmente sustituido con 1 a 3 sustituyentes
independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alguilo C1—Cy4, alquenilo C,—C4,
alquinilo C,—Cs, haloalquilo C1—Cs, haloalquenilo Co—Ca4, C(X)R"?, C(O)OR®, C(O)NR'"'R'?, OR*, alcoxialquilo Co—
Cs, S(O)mR™, S(0)NR"'R"?, NR**R®, OC(0)R™y N(R'’)C(O)R"*;

cada R* es independientemente H, alquilo C1—Cs o haloalquilo C1—Cs;

cada R® es independientemente H, NR5aR63, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo Co—Cs,
alquinilo C,—Cs, haloalquinilo C,~Cs, C(X)R’, C(O)OR®, C(O)NR''R'?, S(0)mR® 0 S(0):NR''R"%; o cicloalquilo Cs—C7,
cicloalquilalquilo C4—Cs, cicloalquilcicloalquilo Cs—C14 0 cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente sustituido con
1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alquilo C1—
Cs4, haloalquilo C—Cs, OR™ y S(O)nR%; o fenilo opcionalmente sustituido con 1 a 3 sustituyentes
independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alguilo C1—Cy4, alquenilo C,—C4,
alquinilo C,—Cs, haloalquilo C1—Cs, haloalquenilo Co—Ca4, C(X)R"?, C(O)OR®, C(O)NR'"'R'?, OR*, alcoxialquilo Co—
Cs, S(O)mR™, S(0)NR''R"?, NR**R®, OC(0)R™y N(R'’)C(O)R"*;

cada R* es independientemente H o alquilo C1—Cs;

cada R® es independientemente H, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo Co—Cs, alquinilo
C,—Cs 0 haloalquinilo C,—Cs; o cicloalquilo C3-C7, cicloalquilalquilo Cs—Cs, cicloalquilcicloalquilo Cs—C14 0
cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados
del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alquilo C1—Cy4, haloalquilo C1—Ca, OR* y S(O)nga;

cada R® es independientemente H, alquilo C+~Cs, C(O)R™ 0 C(O)OR™;

cada R es independientemente H, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo Co—Cs, alquinilo
C,—Cs 0 haloalquinilo C,—Cs; o cicloalquilo C3-C7, cicloalquilalquilo Cs—Cs, cicloalquilcicloalquilo Cs—C14 0
cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados
de grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alquilo C1—C4, haloalquilo C1—Cs, OR* y S(O)nga; o fenilo
opcionalmente sustituido con 1 a 3 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en
halégeno, ciano, nitro, alquilo C4—Cs, alquenilo C>—C4, alquinilo C,—C4, haloalquilo C1—C4, haloalquenilo Co—Cs,
C(X)R™, C(0)OR®, C(O)NR''R™, OR™, alcoxialquilo C»~Cs, S(O)mR™, S(0):NR''R'?, NR**R®, OC(O)R™ y
N(R')C(O)R"%;

cada R™es independientemente alquilo C+—Cs 0 haloalquilo C1—Ceg;

cada R® es independientemente H, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo Co—Cs, alquinilo
C>—Cs 0 haloalquinilo C,—Cs; o cicloalquilo C3—C7, cicloalquilalquilo Cs—Cs, cicloalquilcicloalquilo Cs—C14 0
cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados
del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alquilo C1—Cj, haloalquilo C1—Cy, OR* y S(O)nga; o alquilo C1—Cs,
alquenilo C>—Cs 0 alquinilo Co—Cs, cada uno sustituido con 1 a 4 sustituyentes seleccionados del grupo que consiste
en ciano, nitro, OR*, NR°R®, C(X)R’, C(O)OR®, C(O)NR''R™, S(O)nR’ y S(0):NR''R'% o fenilo opcionalmente
sustituido con 1 a 3 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano,
nitro, alquilo C1—C4, alquenilo C,—C4, alquinilo C,—C4, haloalquilo C1—C4, haloalquenilo C,—Ca, C(X%Rh‘, C(O)ORaa,
C(O)NR''R', OR™, alcoxialquilo C2—Cs, S(O)mR™, S(0):NR"'R", NR**R*, OC(O)R®y N(R'*)C(O)R"%;

cada R* es independientemente alquilo C+—Cs 0 haloalquilo C1—Ceg;

cada R® es independientemente H, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo Co—Cs, alquinilo
C,—Cs 0 haloalquinilo C,—Cs; o cicloalquilo C3-C7, cicloalquilalquilo Cs—Cs, cicloalquilcicloalquilo Cs—C14 0
cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados
del grupo que consiste en haldégeno, ciano, nitro, alquilo C1—Cj, haloalquilo C1—Cy, OR* y S(O)nga; o alquilo C1—Cs,
alquenilo C>—Cs 0 alquinilo Co—Cs, cada uno sustituido con 1 a 4 sustituyentes seleccionados del grupo que consiste
en ciano, nitro, OR*, NR°R®, C(X)R’, C(O)OR®, C(O)NR''R™, S(O)nR’ y S(0):NR''R'% o fenilo opcionalmente
sustituido con 1 a 3 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano,
nitro, alquilo C1—Cy4, alquenilo C,—C4, alquinilo C,—C4, haloalquilo C1—C4, haloalquenilo C,—Ca, C(X%Rh‘, C(O)ORaa,
C(O)NR''R', OR™, alcoxialquilo C2—Cs, S(O)mR™, S(0):NR"'R", NR**R* OC(O)R"®y N(R'*)C(O)R"%;

cada R* es independientemente alquilo C+—Cs 0 haloalquilo C1—Ceg;

cada R" es independientemente H, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo Co—Cs, alquinilo
C2—Cs, haloalquinilo C,—Cs, C(X)R"?, C(O)OR®, C(O)NR''R'?, S(0)nR* 0 S(O),NR''R"?;

cada R'"® es independientemente H, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Csg, haloalquenilo C>—Ce,
alquinilo C2—Cs 0 haloalquinilo C,—Csg;
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cada R" es independientemente H, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo Co—Cs, alquinilo
C>—Cs 0 haloalquinilo C,—Cs; o cicloalquilo C3—C7, cicloalquilalquilo Cs—Cs, cicloalquilcicloalquilo Cs—C14 0
cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados
del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alquilo C1—Cj, haloalquilo C1—Cy, OR* y S(O)nga; o alquilo C1—Cs,
alquenilo C>—Cs 0 alquinilo C,—Cs, cada uno sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados
del grupo que consiste en ciano, nitro, OR®, NR*R®, C(X)R’®, C(O)OR¥, C(O)NR'“R™ S(0),R* o
S(0):NR'"®R"%; o fenilo opcionalmente sustituido con 1 a 3 sustituyentes independientemente seleccionados del
grupo que consiste en halc’)g7eno, ciano, nitro, alquilo C1—C4, alquenilo C,—C4, alquinilo C>—C4, haloalquilo C1—Ca,
haloalquenilo C»-Ca, C(X)R", C(O)OR®, C(O)NR'@R'?, OR" alcoxialquilo Cx—Cs, S(O)mR®, S(0):NR'°R',
NR**R* OC(O)R™y N(R'"*™C(O)R?;

cada R es independientemente H, alquilo C1—Cs, alquenilo Co—Cs o alquinilo C,—Csg;

cada R es independientemente H, NR5aR63, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1+—Ce, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo C,—Cs,
alquinilo C,—Cs, haloalquinilo C,~Cs, C(X)R’, C(O)OR®, C(O)NR''R'?, S(0)mR” 0 S(0):NR''R"%; o cicloalquilo Cs—C7,
cicloalquilalquilo C4—Cs, cicloalquilcicloalquilo Cs—C14 0 cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente sustituido con
1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alquilo C1—
Cs4, haloalquilo C—Cs, OR™ y S(O)nR%; o fenilo opcionalmente sustituido con 1 a 3 sustituyentes
independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alguilo C1—Ca4, alquenilo C,—C4,
alquinilo C,—Cs, haloalquilo C1—Cs, haloalquenilo Co—Ca4, C(X)R"?, C(O)OR®, C(O)NR'"'R'?, OR*, alcoxialquilo Co—
Cs, S(O)mR™, S(0)NR''R"?, NR**R®, OC(0)R™y N(R'’)C(O)R"*;

cada R™ es independientemente H, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo Co—Cs, alquinilo
C,—Cs 0 haloalquinilo C,—Cs; o cicloalquilo C3—C7, cicloalquilalquilo Cs—Cs, cicloalquilcicloalquilo Cs—C14 0
cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados
del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alquilo C1—Cy4, haloalquilo C1—Ca, OR* y S(O)nga;

cada R es independientemente cicloalquilo C3—C7, cicloalquilalquilo Cs—Cs, cicloalquilcicloalquilo Ce—C14 0
cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados
del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alquilo C1—Cj, haloalquilo C1—Cy, OR* y S(O)nga; o alquilo C1—Cs,
alquenilo C>—Cs 0 alquinilo C,—Cs, cada uno sustituido con 1 a 4 sustituyentes indePendientemente seleccionados
del grupo que consiste en ciano, nitro, OR*, NR°R®, C(X)R’, C(O)OR?, C(O)NR''R'%, S(O)nR® y S(O).NR''R™; o
fenilo, naftalenilo o un anillo heteroaromatico de 5 6 6 miembros, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 5
sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, OR4, NR5R6,
alquilo C4—C4, alquenilo C,—C4, alquinilo Co—C4, haloalquilo C1—C4, haloalquenilo C—Cy4, alcoxialquilo Co—Cs, C(X)R7,
C(0)OR?, C(O)NR''R™, S(0)nR®, S(0).NR''R™?, OC(0)R"y N(R')C(O)R"?;

cada R" es independientemente alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo C,—Ce, alquinilo
C>—Cs 0 haloalquinilo C>—Cs; o cicloalquilo C3—Cy7, cicloalquilalquilo Cs~Cs o cicloalquenilo Cs—C7, cada uno
opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en
halégeno, ciano, nitro, alquilo C1—C4, haloalquilo C1—C4, OR* y S(O)nga; o fenilo opcionalmente sustituido con 1 a 5
sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, OR4, NR5R6,
alquilo C1—C4, alquenilo C,—C4, alquinilo Co—C4, haloalquilo C1—C4, haloalquenilo C—Cy4, alcoxialquilo Co—Cs, C(X)R7,
C(0)OR?, C(O)NR''R™, S(0)nR®, S(0).NR''R™?, OC(0)R"y N(R')C(O)R"?;

cada m es independientemente 0, 16 2; y
nesO0,1,2, 3064

a condicién de que cuando n es 2y un R'es CFsen la posicion 3 de la formula 1 y el otro R'es Clenla posicion 5
de la formula 1, y R? y R® son H, entonces Q es diferente de 2-clorofenilo, 2-cloro-6-metilfenilo, 2,6-diclorofenilo, 2-
cloro-4-fluorofenilo, 2,5-bis(2,2,2-trifluoroetoxi)fenilo, 2,4,6-trichlorofenilo, 2-cloro-5-(trifluorometil)fenilo o 3,5-dimetil-
4-isoxazolilo.

2. Un compuesto segun la reivindicacion 1, en donde:
ZesO;y

Q es fenilo o un anillo heteroaromatico de 5 6 6 miembros, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 3
sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, OR4, NR5R6,
alquilo C1—C4, alquenilo C,—C4, alquinilo C,—C4, haloalquilo C1—C4, haloalquenilo C—Cy4, alcoxialquilo Co—Cs, C(X)R7,
C(0)OR?, C(X)NR''R'?, S(0O)nR®, S(0)NR''R™, OC(0)R"y N(R")C(O)R".

3. Un compuesto segun la reivindicacion 2, en donde:

Q es fenilo, piridilo, pirazolilo, oxazolilo, tiazolilo, isoxazolilo, isotiazolilo, furanilo o tienilo, cada uno opcionalmente
sustituido con 1 a 3 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano,
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nitro, OR4, NR5R6, alquilo C1—C4, alquenilo C,—C4, alquinilo C,—C4, haloalquilo C4—C4, haloalquenilo C,—C4,
alcoxialquilo C,—Cs, C(X)R’, C(O)OR®, C(X)NR''R'?, S(O)mR®, S(O).NR"'R"™, OC(O)R"®y N(R'*)C(O)R™.

4. Un compuesto segun la reivindicacion 2 6 3, en donde:

cadaR'es independientemente halégeno, ciano, nitro, OR4, alquilo C1—Cs 0 haloalquilo C1—Cg;

R%es H, halégeno o alquilo C1—Ceg;

R? es H, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, C(X)R’, C(O)OR® 0 S(0)nR; 0 alquilo C1—Cs sustituido con 1 6 2 OR*; y
nes1062.

5. Un compuesto segun la reivindicacion 1, que se selecciona del grupo que consiste en:
8-cloro-N-[(2-cloro-5-metoxifenil)sulfonil]-6-(trifluorometil)-imidazo[1,2-a]piridin-2-carboxamida,
8-cloro-N-[(4-ciano-2,5-dimetilfenil)sulfonil]-6-(trifluorometil)-imidazo[ 1,2-a]piridin-2-carboxamida,
N-[(5-acetil-2-clorofenil)sulfonil]-8-cloro-6-(trifluorometil )-imidazo[ 1,2-a]piridin-2-carboxamida,
8-cloro-N-[(3-metil-2-tienil)sulfonil]-6-(trifluorometil }-imidazo[ 1,2-a]piridin-2-carboxamida,
8-cloro-N-[(4-metil-2-tienil)sulfonil]-6-(trifluorometil }-imidazo[ 1,2-a]piridin-2-carboxamida,
8-cloro-N-[(3-cloro-1-metil-1H-sulfonil-4-il)sulfonil]-6-(trifluorometil )-imidazo[ 1,2-a]piridin-2-carboxamida,
8-cloro-N-[(5-metoxi-2-nitrofenil)sulfonil]-6-(trifluorometil)-imidazo[1,2-a]piridin-2-carboxamida;
8-cloro-N-[(2-cloro-5-etilfenil)sulfonil]-6-(trifluorometil)-imidazo[ 1,2-a]piridin-2-carboxamida,
8-cloro-N-[(1-etil-3-metil-1H-pirazol-4-il)sulfonil]-6-(trifluorometil)-imidazo[1,2-a]piridin-2-carboxamida,
8-bromo-N-[(2-cloro-5-metoxifenil)sulfonil]-6-(trifluorometil)-imidazo[1,2-a]piridin-2-carboxamida,
N-[(2-bromo-5-metilfenil)sulfonil]-8-cloro-6-(trifluorometil )-imidazo[ 1,2-a]piridin-2-carboxamida,
8-cloro-N-[(2-cloro-5-metilfenil)sulfonil]-6-(trifluorometil )-imidazo[ 1,2-a]piridin-2-carboxamida,
8-cloro-N-[(3-cloro-1-etil-1H-pirazol-4-il)sulfonil]-6-(trifluorometil)imidazo[1,2-a]piridin-2-carboxamida, y
N-[(5-acetil-2-metilfenil)sulfonil]-8-cloro-6-(trifluorometilJimidazo[ 1,2-a]piridin-2-carboxamida.

6. Una composicién que comprende un compuesto de la formula 1, un N-6xido, o una sal del mismo,

2 V4
R O\\S//O
2_N 5
/ —N R
3
1//
R 4 5 1
en donde
ZesOo0S;

cada R' es independientemente halégeno, ciano, nitro, SFs, OCN, SCN, Si(R15)3, OR4, NR5R6, alguilo C1—Ces,
haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo C>—Cs, alquinilo C—Cs, haloak%]uinilo C>—Cs, C(X)R’, C(O)ORS,
C(O?NR”R“, S(Ongg, S(O)LNR''R™, OC(OQ)R7, OC(0)OR®, OC(O)NR''R™, 0S(0O),R’, 0S(0):NR''R"™,
N(R')C(O)R’, N(R')C(O)NR'R'?, N(R')S(0):R? 0 N(R')S(0)NR"'R"; o cicloalquilo Cs—C, cicloalquilalquilo C4—
Cs, cicloalquilcicloalquilo Cs—C14 0 cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes
independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alquilo C1—Cj, haloalquilo C1—
C4, OR*y S(0)nR%; 0 alquilo C1—Cs sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo
que consiste en ciano, nitro, OR*, NR°R®, C(X)R’, C(O)OR?, C(O)NR''R', S(O)nR® y S(0):NR''R'%: o fenilo,
naftalenilo o un anillo heteroaromatico de 5 6 6 miembros, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituyentes
independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, OR4, NR5R6, alquilo C1—C4,
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alquenilo C,—Cy4, alquinilo Co—C4, haloalquilo C1—C4, haloalquenilo C,—C4, alcoxialquilo Co—Cs, C(X)R7, C(O)ORS,
C(O)NR''R™, S(0)nR®, S(0)NR''R™?, OC(0)R"y N(R')C(O)R"?;

R? es H, halégeno, ciano, nitro, SFs, OCN, SCN, Si(R15)3, OR4, NR5R6, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cg, alquenilo
Co—Cs, haloalquenilo Co—Cs, alquinilo C,—Cs, haloalquinilo Co—Cs, C(X)R’, C(O)OR®, C(O)NR''R'?, S(O)ng,
S(0)LNR''R™, OC(O)R’, OC(0)OR?, OC(O)NR''R™, 0S(0),R?, 0S(0).NR"'R"?, N(R'’)C(O)R’, N(R'®)C(O)NR"'R",
N(R')S(0).R? o N(R")S(0):NR'"R"% o cicloalquilo Cs~C, cicloalquilalquilo C4~Cs, cicloalquilcicloalquilo Ce~C14 0
cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados
del grupo que consiste en haldégeno, ciano, nitro, alquilo C1—C4, haloalquilo C1—Ca, OR* y S(O)nga; o alquilo C+—Csg
sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en ciano, nitro, OR4,
NR°R®, C(X)R’, C(0)OR?, C(O)NR''R"?, S(0)nR® y S(0):NR'"'R"% o fenilo, naftalenilo o un anillo heteroaromatico de
5 6 6 miembros, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituyentes independientemente seleccionados del
grupo que consiste en haldgeno, ciano, nitro, OR4, NR5R6, alquilo C4—C4, alquenilo C,—C4, alquinilo Cy—Cy,
haloalquilo C4—C4, haloalquenilo C,—Cs, alcoxialquilo Cx-Cs, C(X)R’, C(O)OR®, C(O)NR''R' S(O)nR°,
S(0)::NR"'R"™, OC(O)R™y N(R'®)C(O)R™;

R%es H, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo Co—Cs, haloalquenilo C,—Cs, alquinilo Co—Cs, haloalquinilo C2—Ce,
C(X)R’, C(O)OR®, C(ONR''R"™, S(O)mR® o S(0):NR'R'% o cicloalquilo Cs—C;, cicloalquilalquilo C,~Cg ©
cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados
del grupo que consiste en haldégeno, ciano, nitro, alquilo C1—C4, haloalquilo C1—Ca, OR* y S(O)nga; o alquilo C+—Csg
sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en ciano, nitro, OR4,
NR°R®, C(X)R’, C(O)OR?, C(O)NR''R", S(O)nR® y S(0)2:NR'"'R"% 0 alquilo C1—Cs sustituido con 1 6 2 sustituyentes
independientemente seleccionados del grupo que consiste en fenilo o un anillo heteroaromatico de 5 6 6 miembros,
cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que
consiste en halégeno, ciano, nitro, OR4, NR5R6, alquilo C1—C4, alquenilo Co—Cy4, alquinilo C2—C4, haloalquilo C1—C4,
haloalquenilo Co—Cs, alcoxialquilo Co—Cs, C(X)R’, C(O)OR?, C(O)NR''R'™, S(O)nR®, S(O)NR''R'™, OC(O)R™ vy
N(R')C(O)R"® o fenilo opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituyentes independientemente seleccionados del
grupo que consiste en haldgeno, ciano, nitro, OR4, NR5R6, alquilo C4—C4, alquenilo C,—C4, alquinilo Cy—Cy,
haloalquilo C4—C4, haloalquenilo C,—C,, alcoxialquilo Cx-Cs, C(X)R’, C(O)OR®, C(O)NR'"'R' S(O)nR°,
S(0):NR"'R"™, OC(O)R™y N(R'®)C(O)R™;

Q es fenilo, naftalenilo, un anillo heteroaromatico de 5 6 6 miembros o un sistema anular heteroaromatico biciclico
de 8 a 10 miembros, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituglentes independientemente seleccionados
del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, SFs, OCN, SCN, Si(R1 )3, OR4, NR5R6, alquilo C1—Cs, haloalquilo
C1—Ces, alquenilo Co—Cs, haloalquenilo C,—Cs, alquinilo C,—Cs, haloalquinilo Co—Cs, C(X)R7, CQO)ORS, C(XgNR11R12,
S(O)R’, S(0)NR'R', OC(O)R’, OC(O)OR?, OC(O)NR'R'?, 0S(0):R°, 0S(0):NR'"R"™, N(R'™C(O)R’,
N(R')C(O)NR'R™, N(R™)S(0):R?, N(R'*)S(0).NR"'R™ y R™;

cada X es independientemente O 0 S;

cada R* es independientemente H, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo Co—Cs, alquinilo
C2—Cs 0 haloalquinilo C,—Cs; 0 alquilo C1—Cs, alquenilo C—Cs o alquinilo C,—Ce, cada uno sustituido con 1 a 4
sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en ciano, nitro, OR4a, NR5aR6a, C(X)R7a,
C(0)OR¥®, C(ONR''R™, S(0)nR*™ o S(0):NR''R'%; o fenilo opcionalmente sustituido con 1 a 3 sustituyentes
independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alguilo C1—Cy4, alquenilo C,—C4,
alquinilo C,—Cs, haloalquilo C1—Cs, haloalquenilo Co—Ca4, C(X)R"?, C(O)OR®, C(O)NR'"'R'?, OR*, alcoxialquilo Co—
Cs, S(O)mR™, S(0)NR"'R"?, NR**R®, OC(0)R™y N(R'®)C(O)R"*;

cada R* es independientemente H, alquilo C1—Cs o haloalquilo C1—Cs;

cada R® es independientemente H, NR5aR63, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo Co—Cs,
alquinilo C,—Cs, haloalquinilo C,~Cs, C(X)R’, C(O)OR®, C(O)NR''R'?, S(0)mR® 0 S(0):NR''R"%; o cicloalquilo Cs—C7,
cicloalquilalquilo C4—Cs, cicloalquilcicloalquilo Cs—C14 0 cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente sustituido con
1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alquilo C1—
Cs4, haloalquilo C—Cs, OR™ y S(O)nR%; o fenilo opcionalmente sustituido con 1 a 3 sustituyentes
independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alguilo C1—Cy4, alquenilo C,—C4,
alquinilo C,—Cs, haloalquilo C1—Cs, haloalquenilo Co—Ca4, C(X)R"?, C(O)OR®, C(O)NR'"'R'?, OR*, alcoxialquilo Co—
Cs, S(O)mR™, S(0)NR"'R™?, NR**R® OC(0)R™y N(R'®)C(O)R"*;

cada R* es independientemente H o alquilo C1—Cs;

cada R® es independientemente H, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo Co—Cs, alquinilo
C,—Cs o0 haloalquinilo C,—Cs; o cicloalquilo C3—C7, cicloalquilalquilo Cs—Cs, cicloalquilcicloalquilo Cs—C1 0
cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados
del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alquilo C1—Cy4, haloalquilo C1—Ca, OR* y S(O)nga;

cada R® es independientemente H, alquilo C+~Cs, C(O)R™ 0 C(O)OR™;
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cada R es independientemente H, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo Co—Cs, alquinilo
C>—Cs 0 haloalquinilo C,—Cs; o cicloalquilo C3—C7, cicloalquilalquilo Cs—Cs, cicloalquilcicloalquilo Cs—C14 0
cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados
del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alquilo C1—C,, haloalquilo C1—Ca, OR* y S(O)nga; o fenilo
opcionalmente sustituido con 1 a 3 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en
halégeno, ciano, nitro, alquilo C4—Cs, alquenilo C2—C4, alquinilo C,—C4, haloalquilo C1—C4, haloalquenilo Co—Cs,
C(X)R™, C(0)OR®, C(O)NR''R'™, OR™, alcoxialquilo C~Cs, S(O)mR™, S(0):NR''R'?, NR**R®, OC(O)R™ y
N(R'))C(O)R"%;

cada R™es independientemente alquilo C+—Cs 0 haloalquilo C1—Ceg;

cada R® es independientemente H, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo Co—Cs, alquinilo
C,—Cs o0 haloalquinilo C,—Cs; o cicloalquilo C3—C7, cicloalquilalquilo Cs—Cs, cicloalquilcicloalquilo Cs—C14 0
cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados
del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alquilo C1—Cj, haloalquilo C1—Cy, OR* y S(O)nga; o alquilo C1—Cs,
alquenilo C>—Cs 0 alquinilo C,—Cs, cada uno sustituido con 1 a 4 sustituyentes indePendientemente seleccionados
del grupo que consiste en ciano, nitro, OR*, NR°R®, C(X)R’, C(O)OR?, C(O)NR''R'%, S(O)nR® y S(O)NR''R™; o
fenilo opcionalmente sustituido con 1 a 3 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en
halégeno, ciano, nitro, alquilo C4—Cs, alquenilo C2—C4, alquinilo C,—C4, haloalquilo C1—C4, haloalquenilo Co—Ca,
C(X)R™, C(0)OR®, C(O)NR''R', OR™, alcoxialquilo C~Cs, S(O)mR™, S(0):NR''R'?, NR**R®, OC(O)R™ vy
N(R')C(O)R"%;

cada R* es independientemente alquilo C+—Cs 0 haloalquilo C1—Ceg;

cada R® es independientemente H, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo Co—Cs, alquinilo
C,—Cs 0 haloalquinilo C,—Cs; o cicloalquilo C3—C7, cicloalquilalquilo Cs—Cs, cicloalquilcicloalquilo Cs—C1 0
cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados
del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alquilo C1—Cj, haloalquilo C1—Cy, OR* y S(O)nga; o alquilo C1—Cs,
alquenilo C>—Cs 0 alquinilo Co—Cs, cada uno sustituido con 1 a 4 sustituyentes seleccionados del grupo que consiste
en ciano, nitro, OR*, NR°R®, C(X)R’, C(0)OR®, C(O)NR''R™, S(O)nR’ y S(0):NR''R'% o fenilo opcionalmente
sustituido con 1 a 3 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano,
nitro, alquilo C1—C4, alquenilo C,—C4, alquinilo C,—C4, haloalquilo C1—C4, haloalquenilo C,—Ca, C(X%Rh‘, C(O)ORaa,
C(O)NR''R', OR™, alcoxialquilo C2—Cs, S(O)mR™, S(0):NR"'R", NR**R*®, OC(O)R"®y N(R'*)C(O)R"%;

cada R* es independientemente alquilo C+—Cs 0 haloalquilo C1—Ceg;

cada R" es independientemente H, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo Co—Cs, alquinilo
C2—Cs, haloalquinilo C,—Cs, C(X)R™?, C(O)OR®, C(O)NR''R'?, S(0)nR* 0 S(O)NR''R"?;

cada R'"® es independientemente H, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo C>—Ce,
alquinilo C2—Cs 0 haloalquinilo C,—Csg;

cada R" es independientemente H, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo Co—Cs, alquinilo
C,—Cs 0 haloalquinilo C,—Cs; o cicloalquilo C3—C7, cicloalquilalquilo Cs—Cs, cicloalquilcicloalquilo Cs—C14 0
cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados
del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alquilo C1—Cj, haloalquilo C1—Cy, OR* y S(O)nga; o alquilo C1—Cs,
alquenilo C,—Cs 0 alquinilo C,—Cs, cada uno sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados
del grupo que consiste en ciano, nitro, OR®, NR*R®, C(X)R’®, C(O)OR¥, C(O)NR'“R™ S(0),R* o
S(0):NR'"®R"%; o fenilo opcionalmente sustituido con 1 a 3 sustituyentes independientemente seleccionados del
grupo que consiste en halc’)g7eno, ciano, nitro, alquilo C1—C4, alquenilo C,—C4, alquinilo C>—C4, haloalquilo C1—Ca,
haloalquenilo C»-Ca, C(X)R", C(O)OR®, C(O)NR'®R'?, OR", alcoxialquilo Cx—Cs, S(O)mR™, S(0):NR'"®R',
NR**R® OC(O)R"y N(R'"*C(O)R%;

cada R es independientemente H, alquilo C1—Cs, alquenilo Co—Cs o alquinilo C,—Csg;

cada R es independientemente H, NR5aR63, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1+—Ce, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo C,—Cs,
alquinilo C,—Cs, haloalquinilo C,~Cs, C(X)R’, C(O)OR?, C(O)NR''R'?, S(0)mR” 0 S(0):NR''R"%; o cicloalquilo Cs—C7,
cicloalquilalquilo C4—Cs, cicloalquilcicloalquilo Cs—C14 0 cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente sustituido con
1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alquilo C1—
Cs4, haloalquilo C—Cs, OR™ y S(O)nR%; o fenilo opcionalmente sustituido con 1 a 3 sustituyentes
independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alguilo C1—Cy4, alquenilo C,—C4,
alquinilo C,—Cs, haloalquilo C1—Cs, haloalquenilo Co—Ca4, C(X)R"?, C(O)OR®, C(O)NR'"'R'?, OR*, alcoxialquilo Co—
Cs, S(O)mR™, S(0)NR"'R™?, NR**R®, OC(0)R™y N(R'’)C(O)R"*;

cada R™ es independientemente H, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo Co—Cs, alquinilo
C,—Cs o0 haloalquinilo C,—Cs; o cicloalquilo C3-C7, cicloalquilalquilo Cs—Cs, cicloalquilcicloalquilo Cs—C1 0
cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados
del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alquilo C1—Cy4, haloalquilo C1—Ca, OR* y S(O)nga;
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cada R es independientemente cicloalquilo C3—C7, cicloalquilalquilo Cs—Cs, cicloalquilcicloalquilo Ce—C14 0
cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes |ndepend|entemente seleccionados
del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alquilo C+—Cs, haloalquilo C1—C4, OR* y S(0)mR*; 0 alquilo C1—Cs,
alquenilo C,—Cs 0 alquinilo Co—Cs, cada uno sustltmdo con 1 a4 sustltuyentes |ndePendlentemente seleccionados
del grupo que consiste en ciano, nitro, OR*, NR°R®, C(X)R’, C(O)OR?, C(O)NR''R'%, S(O)nR® y S(O)NR''R™; o
fenilo, naftalenilo o un anillo heteroaromatlco de 5 6 6 miembros, cada uno opcmnalmente sustituido con 1 a 5
sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, OR*, NR® R
alquilo C1 C4, alquenilo C,—Cy, alqumllo C2—C,4, haloalquilo C1—C4, haloalquenilo C,—C.4, alcoxialquilo Cz—Ce, C(X)R
C(0)OR?, C(O)NR''R™, S(0)nR®, S(0).NR''R™?, OC(0)R"y N(R')C(O)R"?;

cada R" es independientemente alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo C,—Ce, alquinilo
C>—Cs 0 haloalquinilo C>—Cs; o cicloalquilo C3—Cy7, cicloalquilalquilo Cs~Cs o cicloalquenilo Cs—C7, cada uno
opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes |ndepend|entemente seleccionados del grupo que consiste en
halégeno, ciano, nitro, alquilo C—Cs, haloalquilo C1—C4, OR*y S(O)nR®; 0 fenilo opcionalmente sustituido con 1 2 5
sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que conS|ste en halégeno, ciano, nitro, OR*, NR® R
alquilo C1 C4, alquenilo C,—Cy, alqumllo C2—C4, haloalquilo C1—C4, haloalquenilo C,—C.4, alcoxialquilo Cz—Ce, C(X)R
C(0)OR®, C(O)NR''R™, S(0)nR®, S(0).NR''R™?, OC(0)R"y N(R")C(O)R"?;

cada m es independientemente 0, 16 2; y
nesO0,1,2, 3064

y al menos un componente adicional seleccionado del grupo que consiste en tensioactivos, diluyentes sdlidos y
diluyentes liquidos.

7. La composicion segun la reivindicacion 6, en donde la composicién comprende ademas al menos un compuesto o
agente adicional biolégicamente activo.

8. La composicion segun la reivindicacion 7, en donde dicho al menos un compuesto o agente adicional
bioldgicamente activo se selecciona del grupo que consiste en abamectina, acefato, acequinocilo, acetamiprida,
acrinatrina, amidoflumet, amitraz, avermectina, azadiractina, azinfos metil, bifentrina, bifenazato, bistrifluron, borato,
buprofezina, carbarilo, carbofuran, cartap, carzol, clorantraniliprol, clorfenapir, clorfluazuron, clorpirifos, clorpirifos
metil, cromafenozida, clofentezina, clotianidina, ciantraniliprol, ciflumetofen, ciflutrina, beta-ciflutrina, cihalotrina,
gamma-cihalotrina, lambda-cihalotrina, cipermetrina, alfa-cipermetrina, zeta-cipermetrina, ciromazina, deltametrina,
diafentiuron, diazinén, dieldrina, diflubenzuron, dimeflutrina, dimehypo, dimetoato, dinotefuran, diofenolan,
emamectina, ensodulfan, esfenvalerato, etiprol, etofenprox, etoxazol, éxido de fenbutatina, fenotiocarb, fenoxicarb,
fenpropatrina, fenvalerato, fipronil, flonicamida, flubendiamida, flucitrinato, flufenerim, flufenoxuron, fluvalinato, tau-
fluvalinato, fonofos, formetanato, fostiazato, halofenozida, hexaflumuron, hexitiazox, hidrametilnona, imidacloprida,
indoxacarb, jabones insecticidas, isofenfos, lufenuron, malation, metaflumizona, metaldehido, metamidofos,
metidation, metiodicarb, metomilo, metopreno, metoxicloro, metoflutrina, monocrotofos, metoxifenozida, nitenpiram,
nitiazina, novaluron, noviflumuron, oxamilo, paration, paration-metil, permetrina, forato, fosalona, fosmet, fosfamidon,
pirimicarb, profenofos, proflutrina, propargita, protrifenbuto, pimetrozina, pirafluprol, piretrina, piridaben, piridalil,
pirifluquinazona, piriprol, piriproxifen, rotenona, rianodina, espinetoram, espinosad, espirodiclofeno, espiromesifeno,
espirotetramato, sulprofos, tebufenozida, tebufenpirad, teflubenzuron, teflutrina, terbufos, tetraclorvinfos,
tetrametrina, tiacloprid, tiametoxam, tiodicarb, tiosultap-sodio, tolfenpirad, tralometrina, triazamato, triclorfén,
triflumuron, todas las cepas de Bacillus thuringiensis, bacteria entomopatdgena, todas las cepas de los virus Nucleo
polyhydrosis, virus entomopatégenos, y hongos entomopatdgenos.

9. La composicién segun la reivindicacion 8, en donde al menos un agente o compuesto adicional bioldgicamente
activo se selecciona del grupo que consiste en abamectina, acetamiprida, acrinatrina, amitraz, avermectina,
azadiractina, bifentrina, buprofezina, carbarilo, cartap, clorantraniliprol, clorfenapir, clorpirifos, clotianidina,
ciantraniliprol, ciflutrina, beta-ciflutrina, cihalotrina, lambda-cihalotrina, gamma-cihalotrina, cipermetrina, alfa-
cipermetrina, zeta-cipermetrina, ciromazina, deltametrina, dieldrina, dinotefuran, diofenolan, emamectina,
ensodulfan, esfenvalerato, etiprol, etofenprox, etoxazol, fenotiocarb, fenoxicarb, fenvalerato, fipronil, flonicamida,
flubendiamida, flufenoxuron, fluvalinato, formetanato, hexaflumuron, hidrametilnona, imidacloprida, indoxacarb,
lufenuron, metaflumizona, metiodicarb, metomilo, metopreno, metoxifenozida, nitenpiram, nitiazina, novaluron,
oxamilo, pimetrozina, piretrina, piridaben, piridalil, piriproxifen, rianodina, espinetoram, espinosad, espirodiclofeno,
espiromesifeno, espirotetramato, tebufenozida, tetrametrina, tiacloprid, tiametoxam, tiodicarb, tiosultap-sodio,
tralometrina, triazamato, triflumuron, todas las cepas de Bacillus thuringiensis y todas las cepas de los virus Nucleo
polyhydrosis.

10. Un método no terapéutico para controlar un nematodo parasito que comprende poner en contacto el nematodo
parasito o su habitat con una cantidad biolégicamente eficaz de un compuesto de la férmula 1, un N-6xido, o una sal
del mismo,
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R 4 5 1
en donde
ZesOo0S;

cada R' es independientemente halégeno, ciano, nitro, SFs, OCN, SCN, Si(R15)3, OR4, NR5R6, alguilo C1—Ces,
haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo C>—Cs, alquinilo C—Cs, haloalguinilo C—Cs, C(X)R’, C(O)ORS,
C(O?NR”R“, S(Ongg, S(O)LNR''R™, OC(OQ)R7, OC(0)OR®, OC(O)NR''R™, 0S(0O),R’, 0S(0):NR''R"™,
N(R')C(O)R’, N(R')C(O)NR'R'?, N(R')S(0):R? 0 N(R')S(0).NR"'R"; o cicloalquilo Cs—C, cicloalquilalquilo C4—
Cs, cicloalquilcicloalquilo Cs—C14 0 cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes
independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alquilo C1—Cj, haloalquilo C1—
C4, OR*y S(0)nR%; 0 alquilo C1—Cs sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo
que consiste en ciano, nitro, OR*, NR°R®, C(X)R’, C(O)OR?, C(O)NR''R', S(O)nR® y S(0):NR''R'%: o fenilo,
naftalenilo o un anillo heteroaromatico de 5 6 6 miembros, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituyentes
independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, OR4, NR5R6, alguilo C1—Cy4,
alquenilo C,—C4, alquinilo C,—C4, haloalquilo C41—Cs4, haloalquenilo C,—C,, alcoxialquilo Co—Cs, C(X)R', C(O)ORS,
C(O)NR'"'R™, S(0)nR®, S(0):NR''R™?, OC(0)R"y N(R")C(O)R"?;

R? es H, halégeno, ciano, nitro, SFs, OCN, SCN, Si(R15)3, OR4, NR5R6, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cg, alquenilo
Co—Cs, haloalquenilo Co—Cs, alquinilo C,—Cs, haloalquinilo Co—Cs, C(X)R’, C(O)OR®, C(O)NR''R'?, S(O)ng,
S(0)LNR''R™, OC(O)R’, OC(0)OR?, OC(O)NR''R™, 0S(0),R?, 0S(0).NR"'R"?, N(R'’)C(O)R’, N(R'®)C(O)NR"'R",
N(R')S(0):R? o N(R")S(0):NR'"R"% o cicloalquilo Cs—C, cicloalquilalquilo C4~Cs, cicloalquilcicloalquilo Ce~C14 0
cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados
del grupo que consiste en haldégeno, ciano, nitro, alquilo C1—C4, haloalquilo C1—Ca, OR* y S(O)nga; o alquilo C+—Csg
sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en ciano, nitro, OR4,
NR°R®, C(X)R’, C(0)OR®, C(O)NR''R"?, S(0)nR® y S(0):NR'"'R"% o fenilo, naftalenilo o un anillo heteroaromatico de
5 6 6 miembros, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituyentes independientemente seleccionados del
grupo que consiste en haldgeno, ciano, nitro, OR4, NR5R6, alquilo C4—C4, alquenilo C,—C4, alquinilo Cy—Cy,
haloalquilo C4—C4, haloalquenilo C,—Cs, alcoxialquilo Cx-Cs, C(X)R’, C(O)OR®, C(O)NR'"'R' S(O)nR°,
S(0):NR"'R"™, OC(O)R™y N(R'®)C(O)R™;

R3es H, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo Co—Cs, haloalquenilo C,—Cs, alquinilo Co—Cs, haloalquinilo C2—Ce,
C(X)R’, C(O)OR®, C(ONR''R"™, S(O)mR® o S(0):NR'R'%; o cicloalquilo Cs—C;, cicloalquilalquilo C,~Cg o
cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados
del grupo que consiste en haldégeno, ciano, nitro, alquilo C1—C4, haloalquilo C1—Ca, OR* y S(O)nga; o alquilo C+—Csg
sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en ciano, nitro, OR4,
NR°R®, C(X)R’, C(O)OR?, C(O)NR''R", S(O)nR® y S(0):NR'"'R"% 0 alquilo C1—Cs sustituido con 1 6 2 sustituyentes
independientemente seleccionados del grupo que consiste en fenilo o un anillo heteroaromatico de 5 6 6 miembros,
cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que
consiste en halégeno, ciano, nitro, OR4, NR5R6, alquilo C1—C4, alquenilo Co—Cy4, alquinilo C2—C4, haloalquilo C1—C4,
haloalquenilo C,—Cs, alcoxialquilo Co—Cs, C(X)R’, C(O)OR?, C(O)NR''R'™, S(O)nR®, S(O)NR''R'™, OC(O)R™ vy
N(R')C(O)R"® o fenilo opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituyentes independientemente seleccionados del
grupo que consiste en haldgeno, ciano, nitro, OR4, NR5R6, alquilo C4—C4, alquenilo C,—C4, alquinilo Cy—Cy,
haloalquilo C4—C4, haloalquenilo C,—Cs, alcoxialquilo Cx-Cs, C(X)R’, C(O)OR®, C(O)NR'"'R' S(O)nR°,
S(0)::NR"'R"™, OC(O)R™y N(R'®)C(O)R™;

Q es fenilo, naftalenilo, un anillo heteroaromatico de 5 6 6 miembros o un sistema anular heteroaromatico biciclico
de 8 a 10 miembros, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituglentes independientemente seleccionados
del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, SFs, OCN, SCN, Si(R1 )3, OR4, NR5R6, alquilo C1—Cs, haloalquilo
C1—Ces, alquenilo Co—Cs, haloalquenilo C,—Cs, alquinilo C,—Cs, haloalquinilo Co—Cs, C(X)R7, CQO)ORS, C(XgNR11R12,
S(O)R’, S(0)NR'R', OC(O)R’, OC(O)OR?, OC(O)NR'R'?, 0S(0):R°, 0OS(0):NR'"R"™, N(R'™C(O)R’,
N(R'C(O)NR'R™, N(R™)S(0):R?, N(R™*)S(0).NR"'R™ y R™;

cada X es independientemente O 0 S;
cada R* es independientemente H, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo Co—Cs, alquinilo

C>—Cs 0 haloalquinilo C,—Cs; 0 alquilo C1—Cs, alquenilo C—Cs o alquinilo C,—Ce, cada uno sustituido con 1 a 4
sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en ciano, nitro, OR4a, NR5aR6a, C(X)R7a,
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C(0)OR¥®, C(ONR''R™, S(0)nR*™ o S(0):NR''R'%; o fenilo opcionalmente sustituido con 1 a 3 sustituyentes
independientemente seleccionados del grupo que consiste en halogeno C|ano nitro, alguno Cq— C4, alquenilo Co—Cy4,
alquinilo Cz—C4, haloalquilo C1—C4, haloalquenilo Co—Cy, C(X)R C(0)OR®®, C(O)NR''R'™, OR™, alcoxialquilo Co—
Cs, S(O)mR™, S(0)NR''R"?, NR**R®, OC(0)R™y N(R'’)C(O)R"*;

cada R* es independientemente H, alquilo C1—Cs o haloalquilo C1—Cs;

cada R® es independientemente H, NR*R®? , alquilo C1 Cs, haloalquilo C4— Ca, alquenilo C2 Ca, haloalquenilo C,—Ce,
alquinilo C,—Cs, haloalquinilo C,~Cs, C(X)R’, C(O)OR®, C(O)NR''R'?, S(0)mR® 0 S(0):NR''R"%; o cicloalquilo Cs—C7,
cicloalquilalquilo C4—Cs, cicloalquilcicloalquilo Ce—C14 0 cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opaonalmente sustituido con
1 a 4 sustituyentes |ndepend|entemente selecmonados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alquilo C—
Cs4, haloalquilo C—Cs, OR™ y S(O)nR%; o fenilo opcionalmente sustituido con 1 a 3 sustituyentes
independientemente seleccionados del grupo que consiste en halogeno C|ano nitro, alguno Cq— C4, alquenilo Co—Cy4,
alquinilo Cz—C4, haloalquilo C1—C4, haloalquenilo Co—Cy4, C(X)R C(0)OR®®, C(O)NR''R'™, OR™, alcoxialquilo Co—
Cs, S(O)mR™, S(0)NR"'R™?, NR**R® OC(0)R™y N(R'’)C(O)R"*;

cada R*es independientemente H o alquilo C1—Cs;

cada R® es independientemente H, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo Co—Cs, alquinilo
C>—Cs 0 haloalquinilo C,—Cs; o cicloalquilo C3—C7, cicloalquilalquilo Cs—Cs, cicloalquilcicloalquilo Cs—C14 0
cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes |ndepend|entemente seleccionados
del grupo que consiste en haldégeno, ciano, nitro, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—C4, OR** y S(O)mR

cada R® es independientemente H, alquilo C+~Cs, C(O)R™ 0 C(O)OR™;

cada R es independientemente H, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo Co—Cs, alquinilo

C,—Cs o0 haloalquinilo C,—Cs; o cicloalquilo C3—C7, cicloalquilalquilo Cs—Cs, cicloalquilcicloalquilo Cs—C14 0

cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados

de grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alquilo Ci—Cs, haloalquilo C+~Cs, OR* y S(O)nR*; o fenilo

opcionalmente sustituido con 1 a 3 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en

halégeno, ciano, n|tro anU|Io C1 Cs, alquenllo C2—C4, alquinilo C,—C4, haloalquilo C— C4, haloalquenilo Cz—C4,
(xggga (O)OR C(O)NR'"R', OR*, alcoxialquilo C~Cs, S(O)nR*, S(O)NR''R'™, NR*¥R®® OC(O)R™ y
N(R"*)C(O)R",

cada R™es independientemente alquilo C1—Cs 0 haloalquilo C1—Ceg;

cada R® es independientemente H, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo Co—Cs, alquinilo
C,—Cs 0 haloalquinilo C,—Cs; o cicloalquilo C3—C7, cicloalquilalquilo Cs—Cs, cicloalquilcicloalquilo Cs—C14 0
cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes |ndepend|entemente seleccionados
del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alquilo C+—Cs, haloalquilo C1—C4, OR* y S(0)mR*; 0 alquilo C1—Cs,
alquenilo C,—Cs 0 alquinilo Co—Cs, cada uno sustltmdo con 1 a4 sustltuyentes |ndePendlentemente seleccionados
del grupo que consiste en ciano, nitro, OR*, NR°R®, C(X)R’, C(O)OR?, C(O)NR''R'%, S(O)nR® y S(O)NR''R™; o
fenilo opcionalmente sustituido con 1 a 3 sustltuyentes independientemente seleccmnados del grupo que consiste en
halégeno, ciano, nitro, alquilo C4—Cs, alquenilo C,—C4, alquinilo C,—C4, haloalquilo C1—C4, haloalquenilo Cz—C4,
(xggga ((7)a)OR83 C(ONR''R™2, OR*, alcoxialquilo C-Cs, S(O)mR®, S(O):NR''R'2 NR**R® OC(O)R™® y
N(R™)C(O)R™;

cada R* es independientemente alquilo C+—Cs 0 haloalquilo C1—Ceg;

cada R® es independientemente H, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo Co—Cs, alquinilo
C>—Cs 0 haloalquinilo C,—Cs; o cicloalquilo C3—C7, cicloalquilalquilo Cs—Cs, cicloalquilcicloalquilo Cs—C14 0
cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes |ndepend|entemente seleccionados
del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alquilo C+—Cs, haloalquilo C1—C4, OR* y S(0)mR*; 0 alquilo C1—Cs,
alquenilo C,—Cs o alquinilo Co—Cs, cada uno sustltmdo con 1 a4 sustltuyentes |ndePendlentemente seleccionados
del grupo que consiste en ciano, nitro, OR*, NR°R®, C(X)R’, C(O)OR?, C(O)NR''R'2, S(O)nR® y S(O).NR''R™; o
fenilo opcionalmente sustituido con 1 a 3 sustltuyentes independientemente seleccmnados del grupo que consiste en
halégeno, ciano, nitro, alquilo C4—Cs, alquenilo C,—C4, alquinilo C,—C4, haloalquilo C1—C4, haloalquenilo Cz—C4,
(xggga (O)OR8a C(ONR''R™2, OR*, alcoxialquilo C-Cs, S(O)mR®, S(O):NR''R'2 NR**R® OC(O)R™® y
N(R"*)C(O)R",

cada R* es independientemente alquilo C+—Cs 0 haloalquilo C1—Ceg;

cada R" es independientemente H, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo Cz—Ce, haloalquenllo C>—Ce, alquinilo
Co—Cs, haloalquinilo C~Cs, C(X)R™, C(O)OR®®, C(O)NR''R'2, S(0)nR* 0 S(O),NR''R"

cada R'"® es independientemente H, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo C>—Ce,
alquinilo C2—Cs 0 haloalquinilo C,—Csg;
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cada R" es independientemente H, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo Co—Cs, alquinilo
C>—Cs 0 haloalquinilo C,—Cs; o cicloalquilo C3—C7, cicloalquilalquilo Cs—Cs, cicloalquilcicloalquilo Cs—C14 0
cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados
del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alquilo C1—Cj, haloalquilo C1—Cy, OR* y S(O)nga; o alquilo C1—Cs,
alquenilo C,—Cs 0 alquinilo C,—Cs, cada uno sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados
del grupo que consiste en ciano, nitro, OR®, NR*R®, C(X)R’®, C(O)OR¥, C(O)NR'“R™ S(0),R* o
S(0):NR'"®R"%; o fenilo opcionalmente sustituido con 1 a 3 sustituyentes independientemente seleccionados del
grupo que consiste en halc’)g7eno, ciano, nitro, alquilo C1—Cy4, alquenilo C,—C4, alquinilo C>—C4, haloalquilo C1—Ca,
haloalquenilo C»-Ca, C(X)R", C(O)OR®, C(O)NR'@R'?, OR" alcoxialquilo Cx—Cs, S(O)mR*, S(0):NR'"°R',
NR**R* OC(O)R™y N(R'"*™C(O)R?;

cada R es independientemente H, alquilo C1—Cs, alquenilo Co—Cs o alquinilo C,—Csg;

cada R es independientemente H, NR5aR63, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1+—Ce, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo C,—Cs,
alquinilo C,—Cs, haloalquinilo C,~Cs, C(X)R’, C(O)OR®, C(O)NR''R'?, S(0)mR” 0 S(0):NR''R"%; o cicloalquilo Cs—C7,
cicloalquilalquilo C4—Cs, cicloalquilcicloalquilo Cs—C14 0 cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente sustituido con
1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alquilo C1—
Cs4, haloalquilo C—Cs, OR™ y S(O)nR%; o fenilo opcionalmente sustituido con 1 a 3 sustituyentes
independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alguilo C1—Ca4, alquenilo C,—C4,
alquinilo C,—Cs, haloalquilo C1—Cs, haloalquenilo Co—Ca4, C(X)R"?, C(O)OR®, C(O)NR'"'R'?, OR*, alcoxialquilo Co—
Cs, S(O)mR™, S(0)NR''R"?, NR**R®, OC(0)R™y N(R'’)C(O)R"*;

cada R™ es independientemente H, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo Co—Cs, alquinilo
C,—Cs o0 haloalquinilo C,—Cs; o cicloalquilo C3—C7, cicloalquilalquilo Cs—Cs, cicloalquilcicloalquilo Cs—C14 0
cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados
del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alquilo C1—Cy4, haloalquilo C1—Ca, OR* y S(O)nga;

cada R es independientemente cicloalquilo C3—C7, cicloalquilalquilo Cs—Cs, cicloalquilcicloalquilo Ce—C14 0
cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados
del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alquilo C1—Cj, haloalquilo C1—Cy, OR* y S(O)nga; o alquilo C1—Cs,
alquenilo C,—Cs 0 alquinilo C,—Cs, cada uno sustituido con 1 a 4 sustituyentes indePendientemente seleccionados
del grupo que consiste en ciano, nitro, OR*, NR°R®, C(X)R’, C(O)OR?, C(O)NR''R'2, S(O)nR® y S(O)NR''R™; o
fenilo, naftalenilo o un anillo heteroaromatico de 5 6 6 miembros, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 5
sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, OR4, NR5R6,
alquilo C4—C4, alquenilo C,—C4, alquinilo Co—C4, haloalquilo C1—C4, haloalquenilo C—Cy4, alcoxialquilo Co—Cs, C(X)R7,
C(0)OR?, C(O)NR''R™, S(0)nR®, S(0).NR''R™?, OC(0)R"y N(R')C(O)R"?;

cada R" es independientemente alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo C,—Ce, alquinilo
C>—Cs 0 haloalquinilo C>—Cs; o cicloalquilo C3—Cy7, cicloalquilalquilo Cs~Cs o cicloalquenilo Cs—C7, cada uno
opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en
halégeno, ciano, nitro, alquilo C1—C4, haloalquilo C1—C4, OR* y S(O)nga; o fenilo opcionalmente sustituido con 1 a 5
sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, OR4, NR5R6,
alquilo C1—C4, alquenilo C,—C4, alquinilo Co—C4, haloalquilo C1—C4, haloalquenilo C—Cy4, alcoxialquilo Co—Cs, C(X)R7,
C(0)OR?, C(O)NR''R™, S(0)nR®, S(0).NR''R™?, OC(0)R"y N(R')C(O)R"?;

cada m es independientemente 0, 16 2; y

nesO0,1,2, 3064.

11. El método segun la reivindicacion 10, en donde el habitat es una planta.
12. El método segun la reivindicacion 10, en donde el habitat es una semilla.

13. El método segun la reivindicacion 12, en donde la semilla esta recubierta con el compuesto de la formula 1, un
N-6xido o sal del mismo, formulado como una composicion que comprende un formador de pelicula o agente
adhesivo.

14. Una semilla tratada que comprende un compuesto de la férmula 1, un N-6xido o una sal del mismo,

2 V4

O O
R N\
2_N |5
{// =N R
3
1//5
Ry 4 1



10

15

20

25

30

35

40

45

50

55

ES 2530 268 T3

en donde
ZesOo0S;

cada R' es independientemente halégeno, ciano, nitro, SFs, OCN, SCN, Si(R15)3, OR4, NR5R6, alguilo C1—Ces,
haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo C>—Cs, alquinilo C—Cs, haloalguinilo C>—Cs, C(X)R’, C(O)ORS,
C(O?NR”R“, S(Ongg, S(O)LNR'R™, OC(OQ)R7, OC(0)OR®, OC(O)NR''R™, 0S(0),R’, 0S(0):NR''R"™,
N(R')C(O)R’, N(R')C(O)NR'R'?, N(R')S(0):R? 0 N(R')S(0)NR"'R"; o cicloalquilo Cs—C, cicloalquilalquilo C4—
Cs, cicloalquilcicloalquilo Cs—C14 0 cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes
independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alquilo C1—Cj, haloalquilo C1—
C4, OR*y S(0)nR%; 0 alquilo C1—Cs sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo
que consiste en ciano, nitro, OR*, NR°R®, C(X)R’, C(O)OR?, C(O)NR''R', S(O)nR® y S(0):NR''R'%: o fenilo,
naftalenilo o un anillo heteroaromatico de 5 6 6 miembros, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituyentes
independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, OR4, NR5R6, alguilo C1—Cy4,
alquenilo C,—C4, alquinilo C,—C4, haloalquilo C41—Cs4, haloalquenilo Co—C,, alcoxialquilo Co—Cs, C(X)R', C(O)ORS,
C(O)NR''R™, S(0)nR®, S(0)NR''R™?, OC(0)R"y N(R')C(O)R"?;

R? es H, halégeno, ciano, nitro, SFs, OCN, SCN, Si(R15)3, OR4, NR5R6, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cg, alquenilo
Co—Cs, haloalquenilo Co—Cs, alquinilo C,—Cs, haloalquinilo Co—Cs, C(X)R’, C(O)OR®, C(O)NR''R', S(O)ng,
S(0)LNR''R™, OC(O)R’, OC(0)OR?, OC(O)NR''R™, 0S(0),R?, 0S(0).NR"'R"?, N(R'’)C(O)R’, N(R'®)C(O)NR"'R",
N(R')S(0):R? o N(R")S(0):NR'"R'% o cicloalquilo Cs~C, cicloalquilalquilo C4~Cs, cicloalquilcicloalquilo Ce~C14 0
cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados
del grupo que consiste en haldégeno, ciano, nitro, alquilo C1—C4, haloalquilo C1—Ca, OR* y S(O)nga; o alquilo C+—Csg
sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en ciano, nitro, OR4,
NR°R®, C(X)R’, C(0)OR?, C(O)NR''R"?, S(0)nR® y S(0):NR'"'R"% o fenilo, naftalenilo o un anillo heteroaromatico de
5 6 6 miembros, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituyentes independientemente seleccionados del
grupo que consiste en haldgeno, ciano, nitro, OR4, NR5R6, alquilo C4—C4, alquenilo C,—C4, alquinilo Cy—Cy,
haloalquilo C4—C4, haloalquenilo C,—Cs, alcoxialquilo Cx-Cs, C(X)R’, C(O)OR®, C(O)NR''R' S(O)nR°,
S(0)::NR"'R"™, OC(O)R™y N(R'®)C(O)R™;

R%es H, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo Co—Cs, haloalquenilo C,—Cs, alquinilo Co—Cs, haloalquinilo C2—Ce,
C(X)R’, C(O)OR®, C(ONR''R"™, S(O)nR® o S(0):NR'R'% o cicloalquilo Cs—C;, cicloalquilalquilo C,~Cg ©
cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados
del grupo que consiste en haldégeno, ciano, nitro, alquilo C1—C4, haloalquilo C1—Ca, OR* y S(O)nga; o alquilo C+—Csg
sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en ciano, nitro, OR4,
NR°R®, C(X)R”, C(O)OR?, C(O)NR''R", S(O)nR® y S(0):NR'"'R"% 0 alquilo C1—Cs sustituido con 1 6 2 sustituyentes
independientemente seleccionados del grupo que consiste en fenilo o un anillo heteroaromatico de 5 6 6 miembros,
cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que
consiste en halégeno, ciano, nitro, OR4, NR5R6, alquilo C1—C4, alquenilo Co—Cy4, alquinilo C,—C4, haloalquilo C1—C4,
haloalquenilo C,—Cs, alcoxialquilo Co—Cs, C(X)R’, C(O)OR?, C(O)NR''R'™, S(O)nR®, S(O)NR''R'™, OC(O)R™ vy
N(R')C(O)R"® o fenilo opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituyentes independientemente seleccionados del
grupo que consiste en haldgeno, ciano, nitro, OR4, NR5R6, alquilo C4—C4, alquenilo C—C4, alquinilo Cy—Cy,
haloalquilo C4—C4, haloalquenilo C,—Cs, alcoxialquilo Cx-Cs, C(X)R’, C(O)OR®, C(O)NR''R' S(O)nR°,
S(0)::NR"'R"™, OC(O)R™y N(R'®)C(O)R™;

Q es fenilo, naftalenilo, un anillo heteroaromatico de 5 6 6 miembros o un sistema anular heteroaromatico biciclico
de 8 a 10 miembros, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 5 sustituglentes independientemente seleccionados
del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, SFs, OCN, SCN, Si(R1 )3, OR4, NR5R6, alquilo C1—Cs, haloalquilo
C1—Ces, alquenilo Co—Cs, haloalquenilo C,—Cs, alquinilo C,—Cs, haloalquinilo Co—Cs, C(X)R7, CQO)ORS, C(XgNR11R12,
S(O)R’, S(0)NR'R'?, OC(O)R’, OC(O)OR?, OC(O)NR'R'?, 0S(0):R°, 0OS(0):NR'"R"™, N(R'™C(O)R’,
N(R')C(O)NR'R™, N(R™)S(0):R?, N(R'*)S(0).NR"'R™ y R™;

cada X es independientemente O 0 S;

cada R* es independientemente H, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo Co—Cs, alquinilo
C2—Cs 0 haloalquinilo Co—Cs; 0 alquilo C1—Cs, alquenilo C—Cs o alquinilo C,—Ce, cada uno sustituido con 1 a 4
sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en ciano, nitro, OR4a, NR5aR6a, C(X)R7a,
C(0)OR¥®, C(ONR''R™, S(0)nR*™ o S(0):NR''R'%; o fenilo opcionalmente sustituido con 1 a 3 sustituyentes
independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alguilo C1—Cy4, alquenilo C,—C4,
alquinilo C,—Cs, haloalquilo C1—Cs, haloalquenilo Co—Ca, C(X)R"?, C(O)OR®, C(O)NR'"'R'?, OR*, alcoxialquilo Co—
Cs, S(O)mR™, S(0)NR"'R™?, NR**R® OC(0)R™y N(R'’)C(O)R"*;

cada R* es independientemente H, alquilo C1—Cs o haloalquilo C1—Cs;
cada R® es independientemente H, NR5aR63, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo Co—Cs,

alquinilo C,—Cs, haloalquinilo C,~Cs, C(X)R’, C(O)OR®, C(O)NR''R'?, S(0)mR® 0 S(0):NR''R"%; o cicloalquilo Cs—C7,
cicloalquilalquilo C4—Cs, cicloalquilcicloalquilo Cs—C14 0 cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente sustituido con
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1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alquilo C1—
Cs4, haloalquilo C—Cs, OR™ y S(O)nR%; o fenilo opcionalmente sustituido con 1 a 3 sustituyentes
independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alguilo C1—Cy4, alquenilo C,—C4,
alquinilo C,—Cs, haloalquilo C1—Cs, haloalquenilo Co—Ca4, C(X)R"?, C(O)OR®, C(O)NR'"'R'?, OR*, alcoxialquilo Co—
Cs, S(O)mR™, S(0)NR''R"?, NR**R® OC(0)R™y N(R'’)C(O)R"*;

cada R*es independientemente H o alquilo C1—Cs;

cada R® es independientemente H, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo Co—Cs, alquinilo
C,—Cs 0 haloalquinilo C,—Cs; o cicloalquilo C3—C7, cicloalquilalquilo Cs—Cs, cicloalquilcicloalquilo Cs—C14 0
cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados
del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alquilo C1—Cy4, haloalquilo C1—Ca, OR* y S(O)nga;

cada R® es independientemente H, alquilo C+~Cs, C(O)R™ 0 C(O)OR™;

cada R es independientemente H, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo Co—Cs, alquinilo
C>—Cs 0 haloalquinilo C,—Cs; o cicloalquilo C3—C7, cicloalquilalquilo Cs—Cs, cicloalquilcicloalquilo Cs—C14 0
cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados
de grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alquilo C1—C4, haloalquilo C1—Cs, OR* y S(O)nga; o fenilo
opcionalmente sustituido con 1 a 3 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en
halégeno, ciano, nitro, alquilo C4—Cs, alquenilo C>—C4, alquinilo C,—C4, haloalquilo C1—C4, haloalquenilo C,—Ca,
C(X)R™, C(0)OR®, C(O)NR''R'™, OR™, alcoxialquilo C~Cs, S(O)mR®, S(0):NR''R'?, NR**R®, OC(O)R™ y
N(R')C(O)R"%;

cada R™es independientemente alquilo C1—Cs 0 haloalquilo C1—Ceg;

cada R® es independientemente H, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo Co—Cs, alquinilo
C>,—Cs 0 haloalquinilo C,—Cs; o cicloalquilo C3-C7, cicloalquilalquilo Cs—Cs, cicloalquilcicloalquilo Cs—C14 0
cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados
del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alquilo C1—Cj, haloalquilo C1—Cy, OR* y S(O)nga; o alquilo C1—Cs,
alquenilo C>—Cs 0 alquinilo C,—Cs, cada uno sustituido con 1 a 4 sustituyentes indePendientemente seleccionados
del grupo que consiste en ciano, nitro, OR*, NR°R®, C(X)R’, C(O)OR?, C(O)NR''R'%, S(O)nR® y S(O).NR''R™; o
fenilo opcionalmente sustituido con 1 a 3 sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en
halégeno, ciano, nitro, alquilo C4—Cs, alquenilo C>—C4, alquinilo C,—C4, haloalquilo C1—C4, haloalquenilo Co—Cs,
C(X)R™, C(0)OR®, C(O)NR'R'™, OR™, alcoxialquilo C~Cs, S(O)mR™, S(0):NR''R'?, NR**R®, OC(O)R™ vy
N(R')C(O)R"%;

cada R* es independientemente alquilo C+—Cs 0 haloalquilo C1—Ceg;

cada R® es independientemente H, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo Co—Cs, alquinilo
C>—Cs 0 haloalquinilo C,—Cs; o cicloalquilo C3—C7, cicloalquilalquilo Cs—Cs, cicloalquilcicloalquilo Cs—C14 0
cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados
del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alquilo C1—Cj, haloalquilo C1—Cy, OR* y S(O)nga; o alquilo C1—Cs,
alquenilo C2—Cs 0 alquinilo C,—Cs, cada uno sustituido con 1 a 4 sustituyentes indePendientemente seleccionados
del grupo que consiste en ciano, nitro, OR*, NR°R®, C(X)R’, C(O)OR?, C(O)NR''R'%, S(O)nR® y S(O)NR''R™; o
fenilo opcionalmente sustituido con 1 a 3 sustituyentes seleccionados del grupo que consiste en haldgeno, ciano,
nitro, alquilo C1—C4, alquenilo C,—C4, alquinilo C,—C4, haloalquilo C1—C4, haloalquenilo C,—Ca, C(X%Rh‘, C(O)ORaa,
C(O)NR''R', OR™, alcoxialquilo C2—Cs, S(O)mR™, S(0):NR"'R", NR**R*, OC(O)R®y N(R'*)C(O)R"%;

cada R* es independientemente alquilo C+—Cs 0 haloalquilo C1—Ceg;

cada R" es independientemente H, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo Co—Cs, alquinilo
C2—Cs, haloalquinilo C,—Cs, C(X)R™?, C(O)OR®, C(O)NR''R'?, S(0)nR* 0 S(O),NR''R"?;

cada R'"® es independientemente H, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo C>—Ce,
alquinilo C2—Cs 0 haloalquinilo C,—Csg;

cada R" es independientemente H, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo Co—Cs, alquinilo
C,—Cs 0 haloalquinilo C,—Cs; o cicloalquilo C3-C7, cicloalquilalquilo Cs—Cs, cicloalquilcicloalquilo Cs—C14 0
cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados
del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alquilo C1—Cj, haloalquilo C1—Cy, OR* y S(O)nga; o alquilo C1—Cs,
alquenilo C,—Cs 0 alquinilo C,—Cs, cada uno sustituido con 1 a 4 sustituyentes independientemente seleccionados
del grupo que consiste en ciano, nitro, OR®, NR*R®, C(X)R’®, C(O)OR¥, C(O)NR'®R™ S(0),R* o
S(0):NR'"®R"%; o fenilo opcionalmente sustituido con 1 a 3 sustituyentes independientemente seleccionados del
grupo que consiste en halc’)g7eno, ciano, nitro, alquilo C1—Cy4, alquenilo C,—C4, alquinilo C>—C4, haloalquilo C1—Ca,
haloalquenilo C»-Ca, C(X)R", C(O)OR®, C(O)NR'@R'?, OR", alcoxialquilo Cx—Cs, S(O)mR™, S(0):NR'"®R',
NR**R® OC(O)R™y N(R'"*C(O)R"?;
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cada R es independientemente H, alquilo C1—Cs, alquenilo Co—Cs o alquinilo C,—Csg;

cada R es independientemente H, NR*R® , alquilo C1 Cs, haloalquilo C4— Ca, alquenilo C2 Ca, haloalquenilo C>—Cs,
alquinilo C,—Cs, haloalquinilo C,~Cs, C(X)R’, C(O)OR?, C(O)NR''R'?, S(0)mR” 0 S(0):NR''R"%; o cicloalquilo Cs—C7,
cicloalquilalquilo C4—Cs, cicloalquilcicloalquilo Cs—C14 0 cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opaonalmente sustituido con
1 a 4 sustituyentes |ndepend|entemente selecmonados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alquilo C—
Cs4, haloalquilo C—Cs, OR™ y S(O)nR%; o fenilo opcionalmente sustituido con 1 a 3 sustituyentes
independientemente seleccionados del grupo que consiste en halogeno C|ano nitro, alguno Cq— C4, alquenilo Co—Cy4,
alquinilo C,—Cs, haloalquilo C1—Cs, haloalquenilo Co—Ca4, C(X)R"?, C(O)OR®, C(O)NR'"'R'?, OR*, alcoxialquilo Co—
Cs, S(O)mR%, S(O),NR''R™2, NR*R® OC(O)R™ y N(R'®)C(O)R"®;

cada R™ es independientemente H, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo Co—Cs, alquinilo
C,—Cs 0 haloalquinilo C,—Cs; o cicloalquilo C3—C7, cicloalquilalquilo Cs—Cs, cicloalquilcicloalquilo Cs—C14 0
cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes |ndepend|entemente seleccionados
del grupo que consiste en haldégeno, ciano, nitro, alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—C4, OR** y S(O)mR

cada R es independientemente cicloalquilo C3—C7, cicloalquilalquilo Cs—Cs, cicloalquilcicloalquilo Ce—C14 0
cicloalquenilo Cs—C7, cada uno opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes |ndepend|entemente seleccionados
del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, alquilo C+—Cs, haloalquilo C1—C4, OR* y S(0)mR*; 0 alquilo C1—Cs,
alquenilo C,—Cs o alquinilo Co—Cs, cada uno sustltmdo con 1 a4 sustltuyentes |ndePendlentemente seleccionados
del grupo que consiste en ciano, nitro, OR*, NR°R®, C(X)R’, C(O)OR?, C(O)NR''R'%, S(O)nR® y S(O)NR''R™; o
fenilo, naftalenilo o un anillo heteroaromatlco de 5 6 6 miembros, cada uno opcmnalmente sustituido con 1 a 5
sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que consiste en halégeno, ciano, nitro, OR*, NR® R
alquilo C1 C4, alquenilo C,—Ca, alqumllo C2—C4, haloalquilo C1—C4, haloalquenilo C,—C.4, alcoxialquilo Cz—Ce, C(X)R
C(0)OR?, C(O)NR''R™, S(0)nR®, S(0).NR''R™?, OC(0)R"y N(R')C(O)R"?;

cada R" es independientemente alquilo C1—Cs, haloalquilo C1—Cs, alquenilo C,—Cs, haloalquenilo C,—Ce, alquinilo
C>—Cs 0 haloalquinilo C>—Cs; o cicloalquilo C3—Cy7, cicloalquilalquilo Cs~Cs o cicloalquenilo Cs—C7, cada uno
opcionalmente sustituido con 1 a 4 sustituyentes |ndepend|entemente seleccionados del grupo que consiste en
halégeno, ciano, nitro, alquilo C—Cs, haloalquilo C1—C4, OR*y S(O)nR®; 0 fenilo opcionalmente sustituido con 1 2 5
sustituyentes independientemente seleccionados del grupo que conS|ste en halégeno, ciano, nitro, OR*, NR® R
alquilo C1 C4, alquenilo C,—Cy, alqumllo C2—C4, haloalquilo C1—C4, haloalquenilo C,—C.4, alcoxialquilo Cz—Ce, C(X)R
C(0)OR?, C(O)NR''R™, S(0)nR®, S(0).NR''R™?, OC(0)R"y N(R')C(O)R"?;

cada m es independientemente 0, 16 2; y
nesO0,1,2, 3064

en una cantidad de aproximadamente 0,0001 a 1 % en peso de las semillas antes del tratamiento.
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