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DESCRIPCION
Compuesto de carboxamida y uso del mismo
Campo técnico
La presente invencion se refiere a un compuesto de carboxamida y el uso del mismo.
Antecedentes de la invencion
Se ha progresado en el desarrollo de un agente de control de enfermedades vegetales y se han encontrado muchos
compuestos que tienen actividad de control frente a las enfermedades vegetales. Sin embargo, la actividad de
control de las enfermedades vegetales de estos compuestos no es suficiente en algunos casos.
Se han investigado intensamente compuestos nuevos que tienen actividad de control de enfermedades vegetales.
El documento JP2003528806 desvela compuestos heterociclicos como fungicidas.

Divulgacion de la invencion

Un objeto de la presente invencion es proporcionar un compuesto que tenga una excelente actividad de control de
enfermedades vegetales.

La presente invencién es como sigue:

[1] Un compuesto de carboxamida representado por la formula (1):

OH ©

R3 !/L%/U\N,Q

R2 NT O (N
FE?:1

[donde Q representa un grupo heterociclico de 5 miembros que contiene nitrégeno opcionalmente fusionado con
un anillo de benceno y el grupo heterociclico puede sustituirse con al menos un grupo seleccionado del grupo
que consiste en un atomo de halégeno, un grupo ciano, un grupo alqullo C1-C3 y un grupo haloalquilo C1-C3, R
representa un grupo anU|Io C1 C3 o un grupo alcoxialquilo C2-C5, R? representa un atomo de hidrégeno o un
grupo alquilo C1-C3 o R y R? se unen entre si en un extremo para representar un grupo alquileno C3-C4 y R®
representa un atomo de hidrégeno, un atomo de halégeno o un grupo alquilo C1-C3.] (en lo sucesivo,
denominado presente compuesto).

[2] El compuesto de carboxamida de acuerdo con [1], donde Q es un grupo heterociclico de 5 miembros que
contiene nitrégeno opcionalmente fusionado con un anillo de benceno y el grupo heterociclico puede sustituirse
con al menos un grupo seleccionado del grupo que consiste en un atomo de halégeno, un grupo ciano, un grupo
alquilo C1-C3 y un grupo haloalquilo C1-C3 y un atomo de carbono adyacente a un atomo de nitrégeno entre los
atomos constitucionales del anillo y un atomo de nitrégeno del NH en la férmula (l) se unen entre si.

[3] El compuesto de carboxamida de acuerdo con [1], donde Q es un grupo heterociclico de 5 miembros que
contiene nitrégeno opcionalmente fusionado con un anillo de benceno, el grupo heterociclico puede sustituirse
con al menos un grupo seleccionado del grupo que consiste en un atomo de halégeno, un grupo ciano, un grupo
alquilo C1-C3 y un grupo haloalquilo C1-C3 y el grupo heterociclico tiene como un atomo constitucional del anillo
un atomo de nitrégeno y al menos un heteroatomo seleccionado de un atomo de oxigeno, un atomo de azufre y
un atomo de nitrégeno.

[4] El compuesto de carboxamida de acuerdo con [1], donde Q es un grupo heterociclico de 5 miembros que
contiene nitrégeno no fusionado con otro anillo y el grupo heterociclico puede sustituirse con al menos un grupo
seleccionado del grupo que consiste en un atomo de halégeno, un grupo ciano, un grupo alquilo C1-C3 y un
grupo haloalquilo C1-C3.

[5] El compuesto de carboxamida de acuerdo con [1], donde Q es un grupo heterociclico de 5 miembros que
contiene nitrégeno fusionado con un anillo de benceno y el grupo heterociclico puede sustituirse con al menos un
grupo seleccionado del grupo que consiste en un atomo de halégeno, un grupo ciano, un grupo alquilo C1-C3 y
un grupo haloalquilo C1-C3.
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[6] ElI compuesto de carboxamida de acuerdo con [1], donde Q es un grupo heterociclico que es un grupo
tiazolilo, un grupo benzotiazolilo, un grupo imidazolilo, un grupo benzimidazolilo, un grupo pirazolilo, un grupo
1,2,4-oxadiazolilo, un grupo 1,2,4-tiadiazolilo, un grupo 1,2,4-triazolilo, un grupo 1,3,4-oxadiazolilo o un grupo
1,3,4-tiadiazolilo y el grupo heterociclico puede sustituirse con al menos un grupo seleccionado del grupo que
consiste en un atomo de halégeno, un grupo ciano, un grupo alquilo C1-C3 y un grupo haloalquilo C1-C3.

[7] El compuesto de carboxamida de acuerdo con [1], donde Q es un grupo heterociclico que es un grupo 2-
tiazolilo, un grupo 2-benzotiazolilo, un grupo 2-imidazolilo, un grupo 2-benzimidazolilo, un grupo 3-pirazolilo, un
grupo 1,2,4-oxadiazol-5-ilo, un grupo 1,2,4-tiadiazol-5-ilo, un grupo 1,2,4-triazol-3-ilo, un grupo 1,3,4-oxadiazol-2-
ilo o un grupo 1,3,4-tiadiazol-2-ilo y el grupo heterociclico puede sustituirse con al menos un grupo seleccionado
del grupo que consiste en un atomo de halégeno, un grupo ciano, un grupo alquilo C1-C3 y un grupo haloalquilo
C1-Cs.

[8] El compuesto de carboxamida de acuerdo con [1], donde Q es un grupo heterociclico que es un grupo 2-
tiazolilo, un grupo 2-imidazolilo, un grupo 3-pirazolilo, un grupo 1,2,4-oxadiazol-5-ilo, un grupo 1,2,4-tiadiazol-5-
ilo, un grupo 1,2,4-triazol-3-ilo, un grupo 1,3,4-oxadiazol-2-ilo o un grupo 1,3,4-tiadiazol-2-ilo y el grupo
heterociclico puede sustituirse con al menos un grupo seleccionado del grupo que consiste en un atomo de
halégeno, un grupo ciano, un grupo alquilo C1-C3 y un grupo haloalquilo C1-C3.

[9] El compuesto de carboxamida de acuerdo con [1], donde Q es un grupo heterociclico que es un grupo 2-
benzotiazolilo o un grupo 2-benzimidazolilo y el grupo heterociclico puede sustituirse con al menos un grupo
seleccionado del grupo que consiste en un atomo de halégeno, un grupo ciano, un grupo alquilo C1-C3 y un
grupo haloalquilo C1-C3.

[10] El compuesto de carboxamida de acuerdo con [1], donde Q es un grupo 2-benzimidazolilo opcionalmente
sustituido con al menos un grupo seleccionado del grupo que consiste en un atomo de halégeno, un grupo ciano,
un grupo alquilo C1-C3 y un grupo haloalquilo C1-C3.

[11] ElI compuesto de carboxamida de acuerdo con uno cualquiera de [1] a [10], donde R® es un atomo de
hidrégeno o un grupo alquilo C1-C3.

[12] El compuesto de carboxamida de acuerdo con uno cualquiera de [1] a [10], donde R® es un atomo de
hidrégeno o un atomo de halégeno.

[13] Un agente de control de enfermedades vegetales que comprende el compuesto de carboxamida como se
define en uno cualquiera de [1] a [12] como un principio activo y un vehiculo inerte.

[14] Un método para controlar una enfermedad vegetal, que comprende la etapa de tratar una planta o un suelo
donde crece una planta con una cantidad eficaz del compuesto de carboxamida como se define en uno
cualquiera de [1] a [12].

[15] Uso del compuesto de carboxamida como se define en uno cualquiera de [1] a [12] para controlar una
enfermedad vegetal.

En la presente invencion, como grupos representados por Q, R' R? y R®, se mencionan los siguientes ejemplos
especificos.

El grupo alquilo C1-C3 representado por R incluye un grupo metilo, un grupo etilo, un grupo propilo y un grupo
isopropilo y los ejemplos del grupo alcoxialquilo C2-C5 incluyen un grupo metoximetilo, un grupo etoximetilo y un
grupo propoximetilo.

El grupo alquilo C1-C3 representado por R? incluye un grupo metilo, un grupo etilo, un grupo propilo y un grupo
isopropilo.

Los ejemplos del grupo alquileno C3-C4 en el que R' y R? se unen entre si en un extremo incluyen un grupo
trimetileno y un grupo tetrametileno.

El atomo de halégeno representado por R® incluye un atomo de fluor, un atomo de cloro, un atomo de bromo y un
atomo de yodo.

El grupo alquilo C1-C3 representado por R® incluye un grupo metilo, un grupo etilo, un grupo propilo y un grupo
isopropilo.

Q representa un grupo heterociclico de 5 miembros que contiene nitrégeno opcionalmente fusionado con un anillo
de benceno. El grupo heterociclico de 5 miembros que contiene nitrégeno opcionalmente fusionado con un anillo de
benceno puede sustituirse con al menos un grupo seleccionado del grupo que consiste en un atomo de halégeno
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(por ejemplo, un atomo de flior o un atomo de cloro), un grupo ciano, un grupo alquilo C1-C3 (por ejemplo, un grupo
metilo, un grupo etilo o un grupo propilo) y un grupo haloalquilo C1-C3 (por ejemplo, un grupo trifluorometilo), en la
parte del anillo de 5 miembros y/o en la parte del anillo de benceno. Los ejemplos del grupo heterociclico
representado por Q incluyen los siguientes grupos.

Un grupo heterociclico de 5 miembros que contiene nitrégeno opcionalmente fusionado con un anillo de benceno en
el que el grupo heterociclico puede sustituirse con al menos un grupo seleccionado del grupo que consiste en un
atomo de halégeno, un grupo ciano, un grupo alquilo C1-C3 y un grupo haloalquilo C1-C3 y un atomo de carbono
adyacente a un atomo de nitrégeno entre los atomos constitucionales del anillo y un atomo de nitrégeno del NH en la
férmula (1) se unen entre si.

Un grupo heterociclico de 5 miembros que contiene nitrégeno opcionalmente fusionado con un anillo de benceno en
el que el grupo heterociclico puede sustituirse con al menos un grupo seleccionado del grupo que consiste en un
atomo de halégeno, un grupo ciano, un grupo alquilo C1-C3 y un grupo haloalquilo C1-C3 y el grupo heterociclico
tiene un atomo de nitrégeno y al menos un heteroatomo seleccionado de un atomo de oxigeno, un atomo de azufre
y un atomo de nitrégeno un como atomo constitucional del anillo.

Un grupo heterociclico de 5 miembros que contiene nitrdgeno no fusionado con otro anillo en el que el grupo
heterociclico puede sustituirse con al menos un grupo seleccionado del grupo que consiste en un atomo de
halégeno, un grupo ciano, un grupo alquilo C1-C3 y un grupo haloalquilo C1-C3.

Un grupo heterociclico de 5 miembros que contiene nitrégeno fusionado con un anillo de benceno en el que el grupo
heterociclico puede sustituirse con al menos un grupo seleccionado del grupo que consiste en un atomo de
halégeno, un grupo ciano, un grupo alquilo C1-C3 y un grupo haloalquilo C1-C3 en el anillo de 5 miembros y/o en el
anillo de benceno.

Un grupo heterociclico representado por la férmula (a-1) o la férmula (a-2):

Z Z
_ 7 _
~—<\N/i7|l_3 (a-1) u—<26$2|i5 (a-2)

[donde, Z' representa un atomo de oxigeno, un atomo de azufre o NA z? representa un atomo de nitrégeno o
un grupo CA? y z representa un atomo de nitrégeno o un grupo CA?,

A’ representa un atomo de hidrégeno o un grupo alquilo C1-C3 (por ejemplo un grupo metilo, un grupo etilo o un
grupo propilo), A? representa un atomo de hidrégeno, un atomo de halégeno (por ejemplo, un atomo de fldor o un
atomo de cloro), un grupo ciano, un grupo alquilo C1-C3 (por ejemplo, un grupo metllo un grupo etilo o un grupo
propilo) o un grupo haloalquilo C1-C3 (por ejemplo, un grupo trifluorometilo), A representa un atomo de
hidrégeno, un atomo de halégeno (por ejemplo, un atomo de flior o un atomo de cloro), un grupo ciano, un grupo
alquilo C1-C3 (por ejemplo, un grupo metllo un grupo etilo o un grupo propilo) o un grupo haloalquilo C1-C3 (por
ejemplo, un grupo trifluorometilo), o A? y A3 se unen entre si en un extremo para representar un grupo 1,3-
butadien-1,4-diilo opcionalmente sustituido con un atomo de halégeno, un grupo ciano, un grupo alquilo C1-C3 o
un grupo haloalquilo C1-C3 (por ejemplo, un grupo 1,3-butadien-1,4-diilo, un grupo 2-fluoro-1,3-butadien-1,4-diilo,
un grupo 2-cloro-1,3-butadien-1,4-diilo, un grupo 2-ciano-1,3-butadien-1,4-diilo, un grupo 2-metil-1,3-butadien-
1,4-diilo, un grupo 2-trifluorometil-1,3-butadien-1,4-diilo, un grupo 1-fluoro-1,3- butadlen 1 4-d||Io un grupo 1-
cloro-1,3-butadien-1,4-diilo y un grupo 1-met|I 1,3-butadien-1 4-d||Io) Aqui, si Z' es NA' y A" es un atomo de
hldrogeno entonces, Z2 es un grupo CA? y Z®esun grupo CA®.

z representa un atomo de oxigeno, un atomo de azufre o NA*, Z° representa un atomo de nitrégeno o CA® y Z°

representa un atomo de nitrégeno o CA®,

At representa un atomo de hidrégeno o un grupo alquilo C1-C3 (por ejemplo, un grupo metilo, un grupo etilo o un
grupo propilo), A® representa un atomo de hidrégeno o un grupo alquilo C1-C3 (por ejemplo, un grupo metilo, un
grupo etilo o un grupo propilo) y A° representa un atomo de hidrégeno o un grupo alquilo C1-C3 (por ejemplo, un
grupo metilo, un grupo etilo o un grupo propilo).].

Un grupo heterociclico que es un grupo tiazolilo, un grupo benzotiazolilo, un grupo imidazolilo, un grupo
benzimidazolilo, un grupo pirazolilo, un grupo 1,2,4-oxadiazolilo, un grupo 1,2,4-tiadiazolilo, un grupo 1,2,4-triazolilo,
un grupo 1,3,4-oxadiazolilo o un grupo 1,3,4-tiadiazolilo en el que el grupo heterociclico puede sustituirse con al
menos un grupo seleccionado del grupo que consiste en un atomo de halégeno, un grupo ciano, un grupo alquilo
C1-C3 y un grupo haloalquilo C1-C3.

Un grupo heterociclico que es un grupo 2-tiazolilo, un grupo 2-benzotiazolilo, un grupo 2-imidazolilo, un grupo 2-
benzimidazolilo, un grupo 3-pirazolilo, un grupo 1,2,4-oxadiazol-5-ilo, un grupo 1,2,4-tiadiazol-5-ilo, un grupo 1,2,4-
triazol-3-ilo, un grupo 1,3,4-oxadiazol-2-ilo o un grupo 1,3,4-tiadiazol-2-ilo en el que el grupo heterociclico puede
sustituirse con al menos un grupo seleccionado del grupo que consiste en un atomo de halégeno, un grupo ciano, un
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grupo alquilo C1-C3 y un grupo haloalquilo C1-C3. Los ejemplos especificos del grupo heterociclico representado
por Q incluyen un grupo 2-imidazolilo, un grupo 4-metil-2-imidazolilo, un grupo 4,5-dimetil-2-imidazolilo, un grupo 4-
cloro-2-imidazolilo, un grupo 4-bromo-2-imidazolilo, un grupo 4,5-diciano-2-imidazolilo, un grupo 4-fluoro-2-
imidazolilo, un grupo 4-ciano-2-imidazolilo, un grupo 2-benzimidazolilo, un grupo 4-fluoro-2-benzimidazolilo, un grupo
5-fluoro-2-benzimidazolilo, un grupo 4-cloro-2-benzimidazolilo, un grupo 5-cloro-2-benzimidazolilo, un grupo 4-ciano-
2-benzimidazolilo, un grupo 5-ciano-2-benzimidazolilo, un grupo 4-metil-2-benzimidazolilo, un grupo 5-metil-2-
benzimidazolilo, un grupo 4-trifluorometil-2-benzimidazolilo, un grupo 5-trifluorometil-2-benzimidazolilo, un grupo 5,6-
dimetil-2-benzimidazolilo, un grupo 5,6-difluoro-2-benzimidazolilo, un grupo 5,6-dicloro-2-benzimidazolilo, un grupo
5-trifluorometil-2-benzimidazolilo, un grupo 5-ciano-2-benzimidazolilo, un grupo 2-tiazolilo, un grupo 4-metil-2-
tiazolilo, un grupo 4,5-dimetil-2-tiazolilo, un grupo 4-cloro-2-tiazolilo, un grupo 4-bromo-2-tiazolilo, un grupo 4,5-
diciano-2-tiazolilo, un grupo 4-fluoro-2-tiazolilo, un grupo 4-ciano-2-tiazolilo, un grupo 2-benzotiazolilo, un grupo 4-
fluoro-2-benzotiazolilo, un grupo 5-fluoro-2-benzotiazolilo, un grupo 6-fluoro-2-benzotiazolilo, un grupo 7-fluoro-2-
benzotiazolilo, un grupo 4-cloro-2-benzotiazolilo, un grupo 5-cloro-2-benzotiazolilo, un grupo 6-cloro-2-benzotiazolilo,
un grupo 7-cloro-2-benzotiazolilo, un grupo 4-metil-2-benzotiazolilo, un grupo 5-metil-2-benzotiazolilo, un grupo 6-
metil-2-benzotiazolilo, un grupo 7-metil-2-benzotiazolilo, un grupo 5,6-dimetil-2-benzotiazolilo, un grupo 5,6-difluoro-
2-benzotiazolilo, un grupo 5,6-dicloro-2-benzotiazolilo, un grupo 5-trifluorometil-2-benzotiazolilo, un grupo 5-ciano-2-
benzotiazolilo, un grupo 1-metil-3-pirazolilo, un grupo 1,5-dimetil-3-pirazolilo, un grupo 4-cloro-1-metil-3-pirazolilo, un
grupo 1-etil-3-pirazolilo, un grupo 1-(2,2,2-trifluoroetil)-3-pirazolilo, un grupo 1,2,4-tiadiazol-5-ilo, un grupo 3-metil-
1,2,4-tiadiazol-5-ilo, un grupo 3-trifluorometil-1,2,4-tiadiazol-5-ilo, un grupo 3-ciano-1,2,4-tiadiazol-5-ilo, un grupo
1,3,4-tiadiazol-2-ilo, un grupo 5-metil-1,3,4-tiadiazol-2-ilo, un grupo 5-trifluorometil-1,3,4-tiadiazol-2-ilo y 5-ciano-
1,3,4-tiadiazol-2-ilo.

Las realizaciones del presente compuesto incluyen, por ejemplo, los siguientes compuestos entre los presentes
compuestos.

Un compuesto de carboxamida representado por la férmula (I) en el que Q es un grupo heterociclico de 5 miembros
que contiene nitrégeno opcionalmente fusionado con un anillo de benceno, el grupo heterociclico puede sustituirse
con al menos un grupo seleccionado del grupo que consiste en un atomo de halégeno, un grupo ciano, un grupo
alquilo C1-C3 y un grupo haloalquilo C1-C3 y el grupo heterociclico tiene un atomo de nitrégeno y al menos un
heteroatomo seleccionado de un atomo de oxigeno, un atomo de azufre y un atomo de nitrégeno un como atomo
constitucional del anillo.

Un compuesto de carboxamida representado por la férmula (I) en el que Q es un grupo heterociclico de 5 miembros
que contiene nitrégeno opcionalmente fusionado con un anillo de benceno, el grupo heterociclico puede sustituirse
con al menos un grupo seleccionado del grupo que consiste en un atomo de halégeno, un grupo ciano, un grupo
alquilo C1-C3 y un grupo haloalquilo C1-C3 y un atomo de carbono adyacente a un atomo de nitrégeno entre los
atomos constitucionales del anillo y un atomo de nitrégeno del NH en la férmula (l) se unen entre si.

Un compuesto de carboxamida representado por la férmula (I) en el que Q es un grupo heterociclico de 5 miembros
que contiene nitrégeno no fusionado con otro anillo y el grupo heterociclico puede sustituirse con al menos un grupo
seleccionado del grupo que consiste en un atomo de halégeno, un grupo ciano, un grupo alquilo C1-C3 y un grupo
haloalquilo C1-C3.

Un compuesto de carboxamida representado por la férmula (I) en el que Q es un grupo heterociclico de 5 miembros
que contiene nitrégeno fusionado con un anillo de benceno y el grupo heterociclico puede sustituirse con al menos
un grupo seleccionado del grupo que consiste en un atomo de halégeno, un grupo ciano, un grupo alquilo C1-C3 'y
un grupo haloalquilo C1-C3.

Un compuesto de carboxamida representado por la formula (1) en el que Q es un grupo heterociclico representado
por la férmula (a-1) o la férmula (a-2):

AN N. 4
Z 7
_ /4 _
-—<\N /l%s (a-1) ;—<z‘3” % , (a2)

[donde, V4 re?resenta un atomo de oxigeno, un atomo de azufre o] NA Z? representa un atomo de nitrégeno o un
grupo CA% Z Eresenta un atomo de nitrégeno o un grupo CA? A representa un atomo de hidrégeno o un grupo
anU|Io C1-C3, A representa un atomo de hidrogeno, un atomo de halégeno, un grupo ciano, un grupo alquilo C1-
C3, A® representa un atomo de hldrogeno un atomo de halégeno, un grupo ciano, un grupo alquilo C1-C3 o un
grupo haloalquilo C1-C3 o A? y A% se unen entre si en un extremo para representar un grupo 1,3-butadien-1,4-diilo
opcionalmente sustltmdo con un atomo de halégeno, un grupo ciano, un grupo alquilo C1 03 O un grupo haloalquﬂo
C1-C3. Aqui, si Z' es NA' y A" es un atomo de hidrogeno, entonces, Z° es un grupo CA? y Z* es un grupo CA®.
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Z* representa un atomo de oxigeno, un atomo de azufre o NA*, Z° representa un atomo de nitrégeno o CA® y Z°
representa un atomo de nitrégeno o CA®, A* representa un atomo de hidrégeno o un grupo alquilo C1-C3, A®
representa un atomo de hidrégeno o un grupo alquilo C1-C3 y A® representa un atomo de hidrégeno o un grupo
alquilo C1-C3.].

Un compuesto de carboxamida representado por la formula (1) en el que Q es un grupo heterociclico que es un
grupo tiazolilo, un grupo benzotiazolilo, un grupo imidazolilo, un grupo benzimidazolilo, un grupo pirazolilo, un grupo
1,2,4-oxadiazolilo, un grupo 1,2,4-tiadiazolilo, un grupo 1,2,4-triazolilo, un grupo 1,3,4-oxadiazolilo o un grupo 1,3,4-
tiadiazolilo y el grupo heterociclico puede sustituirse con al menos un grupo seleccionado del grupo que consiste en
un atomo de halégeno, un grupo ciano, un grupo alquilo C1-C3 y un grupo haloalquilo C1-C3.

Un compuesto de carboxamida representado por la formula (1) en el que Q es un grupo heterociclico que es un
grupo 2-tiazolilo, un grupo 2-benzotiazolilo, un grupo 2-imidazolilo, un grupo 2-benzimidazolilo, un grupo 3-pirazolilo,
un grupo 1,2,4-oxadiazol-5-ilo, un grupo 1,2,4-tiadiazol-5-ilo, un grupo 1,2,4-triazol-3-ilo, un grupo 1,3,4-oxadiazol-2-
ilo o un grupo 1,3,4-tiadiazol-2-ilo y el grupo heterociclico puede sustituirse con al menos un grupo seleccionado del
grupo que consiste en un atomo de halégeno, un grupo ciano, un grupo alquilo C1-C3 y un grupo haloalquilo C1-C3.

Un compuesto de carboxamida representado por la formula (1) en el que Q es un grupo heterociclico que es un
grupo 2-tiazolilo, un grupo 2-imidazolilo, un grupo 3-pirazolilo, un grupo 1,2,4-oxadiazol-5-ilo, un grupo 1,2,4-
tiadiazol-5-ilo, un grupo 1,2,4-triazol-3-ilo, un grupo 1,3,4-oxadiazol-2-ilo o un grupo 1,3,4-tiadiazol-2-ilo y el grupo
heterociclico puede sustituirse con al menos un grupo seleccionado del grupo que consiste en un atomo de
halégeno, un grupo ciano, un grupo alquilo C1-C3 y un grupo haloalquilo C1-C3.

Un compuesto de carboxamida representado por la formula (1) en el que Q es un grupo heterociclico que es un
grupo 2-benzotiazolilo o un grupo 2-benzimidazolilo y el grupo heterociclico puede sustituirse con al menos un grupo
seleccionado del grupo que consiste en un atomo de halégeno, un grupo ciano, un grupo alquilo C1-C3 y un grupo
haloalquilo C1-C3.

Un compuesto de carboxamida representado por la férmula (I) en el que Q es un grupo 2-benzimidazolilo
opcionalmente sustituido con al menos un grupo seleccionado del grupo que consiste en un atomo de halégeno, un
grupo ciano, un grupo alquilo C1-C3 y un grupo haloalquilo C1-C3.

Un compuesto de carboxamida representado por la férmula (1) en el que Q es un grupo 2-imidazolilo, un grupo 4-
metil-2-imidazolilo, un grupo 4,5-dimetil-2-imidazolilo, un grupo 4-cloro-2-imidazolilo, un grupo 4-bromo-2-imidazolilo,
un grupo 4,5-diciano-2-imidazolilo, un grupo 4-fluoro-2-imidazolilo o un grupo 4-ciano-2-imidazolilo.

Un compuesto de carboxamida representado por la férmula (I) en el que Q es un grupo 2-benzimidazolilo, un grupo
4-fluoro-2-benzimidazolilo, un grupo 5-fluoro-2-benzimidazolilo, un grupo 4-cloro-2-benzimidazolilo, un grupo 5-cloro-
2-benzimidazolilo, , un grupo 4-metil-2-benzimidazolilo, un grupo 5-metil-2-benzimidazolilo, un grupo 5,6-dimetil-2-
benzimidazolilo, un grupo 5,6-difluoro-2-benzimidazolilo, un grupo 5,6-dicloro-2-benzimidazolilo, un grupo 5-
trifluorometil-2-benzimidazolilo o un grupo 5-ciano-2-benzimidazolilo.

Un compuesto de carboxamida representado por la formula (1) en el que Q es un grupo 2-tiazolilo, un grupo 4-metil-
2-tiazolilo, un grupo 4,5-dimetil-2-tiazolilo, un grupo 4-cloro-2-tiazolilo, un grupo 4-bromo-2-tiazolilo, un grupo 4,5-
diciano-2-tiazolilo, un grupo 4-fluoro-2-tiazolilo o un grupo 4-ciano-2-tiazolilo.

Un compuesto de carboxamida representado por la formula (1) en el que Q es un grupo 2-benzotiazolilo, un grupo 4-
fluoro-2-benzotiazolilo, un grupo 5-fluoro-2-benzotiazolilo, un grupo 6-fluoro-2-benzotiazolilo, un grupo 7-fluoro-2-
benzotiazolilo, un grupo 4-cloro-2-benzotiazolilo, un grupo 5-cloro-2-benzotiazolilo, un grupo 6-cloro-2-benzotiazolilo,
un grupo 7-cloro-2-benzotiazolilo, un grupo 4-metil-2-benzotiazolilo, un grupo 5-metil-2-benzotiazolilo, un grupo 6-
metil-2-benzotiazolilo, un grupo 7-metil-2-benzotiazolilo, un grupo 5,6-dimetil-2-benzotiazolilo, un grupo 5,6-difluoro-
2-benzotiazolilo, un grupo 5,6-dicloro-2-benzotiazolilo, un grupo 5-trifluorometil-2-benzotiazolilo o un grupo 5-ciano-2-
benzotiazolilo.

Un compuesto de carboxamida representado por la formula (1) en el que Q es un grupo 1,2,4-tiadiazol-5-ilo, un grupo
3-metil-1,2,4-tiadiazol-5-ilo, un grupo 3-trifluorometil-1,2,4-tiadiazol-5-ilo o un grupo 3-ciano-1,2,4-tiadiazol-5-ilo.

Un compuesto de carboxamida representado por la férmula (1) en el que Q es un grupo 1,3,4-tiadiazol-2-ilo, un grupo
5-metil-1,3,4-tiadiazol-2-ilo, un grupo 5-trifluorometil-1,3,4-tiadiazol-2-ilo o un grupo 5-ciano-1,3,4-tiadiazol-2-ilo.

Un compuesto de carboxamida representado por la formula (1) en el que R* es un atomo de hidrégeno y R® es un
atomo de hidrégeno o un grupo alquilo C1-C3.

Un compuesto de carboxamida representado por la formula (1) en el que R? es un grupo metilo y R® es un atomo de
hidrégeno o un grupo alquilo C1-C3.
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Un compuesto de carboxamida representado por la formula (1) en el que R? es un atomo de hidrégeno y R® es un
atomo de hidrégeno o un grupo alquilo C1-C3.

Un compuesto de carboxamida representado por la férmula (1) en el que R' es un grupo metilo, R? es un atomo de
hidrégeno y R® es un atomo de hidrégeno o un grupo alquilo C1-C3.

Un compuesto de carboxamida representado por la férmula (I) en el que R' es un grupo metilo, R? es un grupo
metilo y R® es un atomo de hidrégeno o un grupo alquilo C1-C3.

Un compuesto de carboxamida representado por la férmula (1) en el que R' es un grupo metilo, R? es un atomo de
hidrégeno y R® es un atomo de hidrégeno o un grupo alquilo C1-C3.

Un compuesto de carboxamida representado por la férmula (I) en el que R y R? se unen entre si en un extremo para
formar un grupo trimetileno y R® es un atomo de hidrégeno o un grupo alquilo C1-C3.

Un compuesto de carboxamida representado por la férmula (1) en el que R® es un atomo de hidrégeno o un grupo
alquilo C1-C3, Q es un grupo heterociclico de 5 miembros que contiene nitrégeno opcionalmente fusionado con un
anillo de benceno, el grupo heterociclico puede sustituirse con al menos un grupo seleccionado del grupo que
consiste en un atomo de halégeno, un grupo ciano, un grupo alquilo C1-C3 y un grupo haloalquilo C1-C3 y el grupo
heterociclico tiene un atomo de nitrégeno y al menos un heteroatomo seleccionado de un atomo de oxigeno, un
atomo de azufre y un atomo de nitrégeno como un atomo constitucional del anillo.

Un compuesto de carboxamida representado por la férmula (1) en el que R® es un atomo de hidrégeno o un grupo
alquilo C1-C3, Q es un grupo heterociclico de 5 miembros que contiene nitrégeno opcionalmente fusionado con un
anillo de benceno, el grupo heterociclico puede sustituirse con al menos un grupo seleccionado del grupo que
consiste en un atomo de halédgeno, un grupo ciano, un grupo alquilo C1-C3 y un grupo haloalquilo C1-C3; y un
atomo de carbono adyacente a un atomo de nitrégeno entre los atomos constitucionales del anillo y un atomo de
nitrégeno del NH en la férmula (1) se unen entre si.

Un compuesto de carboxamida representado por la férmula (1) en el que R® es un atomo de hidrégeno o un grupo
alquilo C1-C3, Q es un grupo heterociclico de 5 miembros que contiene nitrégeno opcionalmente fusionado con un
anillo de benceno y el grupo heterociclico puede sustituirse con al menos un grupo seleccionado del grupo que
consiste en un atomo de halégeno, un grupo ciano, un grupo alquilo C1-C3 y un grupo haloalquilo C1-C3.

Un compuesto de carboxamida representado por la férmula (1) en el que R® es un atomo de hidrégeno o un grupo
alquilo C1-C3, Q es un grupo heterociclico de 5 miembros que contiene nitrégeno opcionalmente fusionado con un
anillo de benceno, el grupo heterociclico puede sustituirse con al menos un grupo seleccionado del grupo que
consiste en un atomo de halégeno, un grupo ciano, un grupo alquilo C1-C3 y un grupo haloalquilo C1-C3.

Un compuesto de carboxamida representado por la férmula (1) en el que R® es un atomo de hidrégeno o un grupo
alquilo C1-C3 y Q es un grupo heterociclico representado por la formula (a-1) o la formula (a-2):

AR N4
Z z
— / .
'——<\N/]Z|3 (a-1) e Zeﬁél‘s (a-2)

[donde, V4 re?resenta un atomo de oxigeno, un atomo de azufre o] NA Z? representa un atomo de nitrégeno o un
grupo CA% Z gresenta un atomo de nitrégeno o un grupo CA A representa un atomo de hidrégeno o un grupo
anU|Io C1-C3, A representa un atomo de hidrogeno, un atomo de halégeno, un grupo ciano, un grupo alquilo C1-
c3, A® representa un atomo de hldrogeno un atomo de halégeno, un grupo ciano, un grupo alquilo C1-C3 o un
grupo haloalquilo C1-C3 o A? y A3 se unen entre si en un extremo para representar un grupo 1,3-butadien-1,4-diilo
opcionalmente sustltmdo con un atomo de halégeno, un grupo ciano, un grupo alquilo C1 03 O un grupo haloalquﬂo
C1-C3. Aqui, si Z' es NA' y A" es un atomo de hidrogeno, entonces, Z° es un grupo CA? y Z* es un grupo CA®.

z representa un atomo de oxigeno, un atomo de azufre o NA®, Z° representa un atomo de nitrégeno o CA® y Z
representa un atomo de nitrégeno o CA®, A* representa un atomo de hidrégeno o un grupo alquilo C1-C3, A®
representa un atomo de hidrégeno o un grupo alquilo C1-C3 y A° representa un atomo de hidrégeno o un grupo
alquilo C1-C3.].

Un compuesto de carboxamida representado por la férmula (1) en el que R® es un atomo de hidrégeno o un grupo
alquilo C1-C3, Q es un grupo heterociclico que es un grupo tiazolilo, un grupo benzotiazolilo, un grupo imidazolilo, un
grupo benzimidazolilo, un grupo pirazolilo, un grupo 1,2,4-oxadiazolilo, un grupo 1,2,4-tiadiazolilo, un grupo 1,2,4-
triazolilo, un grupo 1,3,4-oxadiazolilo o un grupo 1,3,4-tiadiazolilo y el grupo heterociclico puede sustituirse con al
menos un grupo seleccionado del grupo que consiste en un atomo de halégeno, un grupo ciano, un grupo alquilo
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C1-C3 y un grupo haloalquilo C1-C3.

Un compuesto de carboxamida representado por la férmula (1) en el que R® es un atomo de hidrégeno o un grupo
alquilo C1-C3, Q es un grupo heterociclico que es un grupo 2-tiazolilo, un grupo 2-benzotiazolilo, un grupo 2-
imidazolilo, un grupo 2-benzimidazolilo, un grupo 3-pirazolilo, un grupo 1,2,4-oxadiazol-5-ilo, un grupo 1,2,4-tiadiazol-
5-ilo, un grupo 1,2,4-triazol-3-ilo, un grupo 1,3,4-oxadiazol-2-ilo o un grupo 1,34-tiadiazol-2-ilo y el grupo
heterociclico puede sustituirse con al menos un grupo seleccionado del grupo que consiste en un atomo de
halégeno, un grupo ciano, un grupo alquilo C1-C3 y un grupo haloalquilo C1-C3.

Un compuesto de carboxamida representado por la férmula (1) en el que R® es un atomo de hidrégeno o un grupo
alquilo C1-C3, Q es un grupo heterociclico que es un grupo 2-tiazolilo, un grupo 2-imidazolilo, un grupo 3-pirazolilo,
un grupo 1,2,4-oxadiazol-5-ilo, un grupo 1,2,4-tiadiazol-5-ilo, un grupo 1,2,4-triazol-3-ilo, un grupo 1,3,4-oxadiazol-2-
ilo o un grupo 1,3,4-tiadiazol-2-ilo y el grupo heterociclico puede sustituirse con al menos un grupo seleccionado del
grupo que consiste en un atomo de halégeno, un grupo ciano, un grupo alquilo C1-C3 y un grupo haloalquilo C1-C3.

Un compuesto de carboxamida representado por la férmula (1) en el que R® es un atomo de hidrégeno o un grupo
alquilo C1-C3, Q es un grupo heterociclico que es un grupo 2-benzotiazolilo o un grupo 2-benzimidazolilo y el grupo
heterociclico puede sustituirse con al menos un grupo seleccionado del grupo que consiste en un atomo de
halégeno, un grupo ciano, un grupo alquilo C1-C3 y un grupo haloalquilo C1-C3.

Un compuesto de carboxamida representado por la férmula (1) en el que R® es un atomo de hidrégeno o un grupo
alquilo C1-C3 y Q es un grupo 2-benzimidazolilo opcionalmente sustituido con al menos un grupo seleccionado del
grupo que consiste en un atomo de halégeno, un grupo ciano, un grupo alquilo C1-C3 y un grupo haloalquilo C1-C3.

Un compuesto de carboxamida representado por la férmula (1) en el que R® es un atomo de hidrégeno o un grupo
alquilo C1-C3 y Q es un grupo 2-imidazolilo, un grupo 4-metil-2-imidazolilo, un grupo 4,5-dimetil-2-imidazolilo, un
grupo 4-cloro-2-imidazolilo, un grupo 4-bromo-2-imidazolilo, un grupo 4,5-diciano-2-imidazolilo, un grupo 4-fluoro-2-
imidazolilo o un grupo 4-ciano-2-imidazolilo.

Un compuesto de carboxamida representado por la férmula (1) en el que R® es un atomo de hidrégeno o un grupo
alquilo C1-C3 y Q es un grupo 2-benzimidazolilo, un grupo 4-fluoro-2-benzimidazolilo, un grupo 5-fluoro-2-
benzimidazolilo, un grupo 4-cloro-2-benzimidazolilo, un grupo 5-cloro-2-benzimidazolilo, un grupo 4-metil-2-
benzimidazolilo, un grupo 5-metil-2-benzimidazolilo, un grupo 5,6-dimetil-2-benzimidazolilo, un grupo 5,6-difluoro-2-
benzimidazolilo, un grupo 5,6-dicloro-2-benzimidazolilo, un grupo 5-trifluorometil-2-benzimidazolilo o un grupo 5-
ciano-2-benzimidazolilo.

Un compuesto de carboxamida representado por la férmula (1) en el que R® es un atomo de hidrégeno o un grupo
alquilo C1-C3 y Q es un grupo 2-tiazolilo, un grupo 4-metil-2-tiazolilo, un grupo 4,5-dimetil-2-tiazolilo, un grupo 4-
cloro-2-tiazolilo, un grupo 4-bromo-2-tiazolilo, un grupo 4,5-diciano-2-tiazolilo, un grupo 4-fluoro-2-tiazolilo o un grupo
4-ciano-2-tiazolilo.

Un compuesto de carboxamida representado por la férmula (1) en el que R® es un atomo de hidrégeno o un grupo
alquilo C1-C3, Q es un grupo 2-benzotiazolilo, un grupo 4-fluoro-2-benzotiazolilo, un grupo 5-fluoro-2-benzotiazolilo,
un grupo 6-fluoro-2-benzotiazolilo, un grupo 7-fluoro-2-benzotiazolilo, un grupo 4-cloro-2-benzotiazolilo, un grupo 5-
cloro-2-benzotiazolilo, un grupo 6-cloro-2-benzotiazolilo, un grupo 7-cloro-2-benzotiazolilo, un grupo 4-metil-2-
benzotiazolilo, un grupo 5-metil-2-benzotiazolilo, un grupo 6-metil-2-benzotiazolilo, un grupo 7-metil-2-benzotiazolilo,
un grupo 5,6-dimetil-2-benzotiazolilo, un grupo 5,6-difluoro-2-benzotiazolilo, un grupo 5,6-dicloro-2-benzotiazolilo, un
grupo 5-trifluorometil-2-benzotiazolilo o un grupo 5-ciano-2-benzotiazolilo.

Un compuesto de carboxamida representado por la férmula (1) en el que R® es un atomo de hidrégeno o un grupo
alquilo C1-C3 y Q es un grupo 1,2,4-tiadiazol-5-ilo, un grupo 3-metil-1,2,4-tiadiazol-5-ilo, un grupo 3-trifluorometil-
1,2,4-tiadiazol-5-ilo o un grupo 3-ciano-1,2,4-tiadiazol-5-ilo.

Un compuesto de carboxamida representado por la férmula (1) en el que R® es un atomo de hidrégeno o un grupo
alquilo C1-C3 y Q es un grupo 1,3,4-tiadiazol-2-ilo, un grupo 5-metil-1,3,4-tiadiazol-2-ilo, un grupo 5-trifluorometil-
1,3,4-tiadiazol-2-ilo o un grupo 5-ciano-1,3,4-tiadiazol-2-ilo.

Un compuesto de carboxamida representado por la formula (1) en el que R? es un atomo de hidrégeno y R® es un
atomo de hidrégeno.

Un compuesto de carboxamida representado por la formula (I) en el que R? es grupo metilo y R® es un atomo de
hidrégeno.

Un compuesto de carboxamida representado por la formula (1) en el que R* es un atomo de hidrégeno y R® es un
grupo metilo.
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Un compuesto de carboxamida representado por la férmula (1) en el que R' es un grupo metilo, R? es un atomo de
hidrégeno y R® es un atomo de hidrogeno.

Un compuesto de carboxamida representado por la formula (1) en el que R' es un grupo metilo, R? es un grupo
metilo y R® es un atomo de hidrégeno.

Un compuesto de carboxamida representado por la férmula (1) en el que R' es un grupo metilo, R? es un atomo de
hidrégeno y R®es un grupo metilo.

Un compuesto de carboxamida representado por la férmula (1) en el que R y R? se unen entre si en un extremo para
formar un grupo trimetileno y R® es un atomo de hidrégeno.

Un compuesto de carboxamida representado por la formula (I-100):

OH O N
\<
R® 74 . 100)
X NKNI;‘ T
H (1-100)
R? r?l O
1

R

(donde, R representa un grupo alqzuilo C1-C3 o un grupo alcoxialquilo C2-C5, R? representa un atomo de hidrégeno
0 un grupo alquilo C1-C3 o R y R se unen entre si en un extremo para representar un (%rupo alquileno C3-C4, R®
representa un atomo de hidrégeno, un atomo de halégeno o un grupo alquilo C1-C3, R representa un atomo de
halégeno, un grupo ciano, un grupo alquilo C1-C3 o un grupo haloalquilo C1-C3 y n representa un entero de 0 a 4).

Un compuesto de carboxamida representado por la férmula (I-101):

OH O N\l
R3 /| giot
H (1-101)
R? N O
gg

(donde, R representa un grupo alqzuilo C1-C3 o un grupo alcoxialquilo C2-C5, R? representa un atomo de hidrégeno
0 un grupo alquilo C1-C3 o R y R se unen entre si en un extremo para representar un grupo alquileno C3-C4, R®
representa un atomo de hidrégeno, un atomo de halégeno o un grupo alquilo C1-C3, R representa un atomo de

halégeno, un grupo ciano, un grupo alquilo C1-C3 o un grupo haloalquilo C1-C3 y n representa un entero de 0 a 2).

A continuacién, se explicara un procedimiento para preparar el presente compuesto. El presente compuesto puede
prepararse, por ejemplo, de acuerdo con el siguiente (Procedimiento A), (Procedimiento B) y (Procedimiento C).

En los siguientes (Procedimiento A), (Procedimiento B), (Procedimiento C) y Procedimiento de Referencia, si es
necesario, puede usarse un grupo de proteccion para proteger un grupo funcional particular y el grupo de proteccion
puede desprotegerse bajo la condicién adecuada.

(Procedimiento A)

El presente compuesto puede prepararse haciendo reaccionar un compuesto representado por la férmula (ll) y un
compuesto representado por la férmula (l11).

OH © OH ©
3
+ H,N—Q || H
R27 N7 O
(11D b1 (1)
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[donde Q representa un grupo heterociclico aromatico de 6 miembros que contiene nitrégeno opcionalmente
fusionado con un anillo de benceno, uno de los atomos constitucionales del anillo del grupo heterociclico es un
atomo de nitrégeno y el grupo heterociclico puede sustituirse con al menos un grupo seleccionado del grupo que
consiste en un grupo alquilo C1-C3, un grupo haloalquilo C1-C3, un grupo alcoxi C1-C3, un atomo halégeno, un
grupo ciano y un grupo nitro.

R! representa un grupo alquilo C1-C3 o un grupo alcoxialquilo C2-C5,

R? representa un atomo de hidrogeno o un grupo alquilo C1-C3, o R y R? se unen entre si en un extremo para
representar un grupo alquileno C3-C4,

R representa un atomo de hidrégeno, un atomo de halégeno o un grupo alquilo C1-C3, y

R* representa un grupo alquilo C1-C10.]

La reaccion se realiza normalmente en presencia de un disolvente. Si es necesario, la reaccidon puede realizarse
mientras se retira por adsorcién, por destilacion o azeotrépicamente o similares un alcohol C1-C10 producido
acompanando al progreso de la reaccion.

Los ejemplos del disolvente a usarse en la reaccion incluyen hidrocarburos aromaticos halogenados tales como
diclorobenceno, bromobenceno y similares, hidrocarburos aromaticos tales como tolueno, xileno y similares, amidas
acidas tales como N,N-dimetilformamida y similares y una mezcla de los mismos.

En la reaccion, el compuesto representado por la férmula (Il) normalmente se usa en una relacion de 0,1 a 5 moles
por 1 mol del compuesto representado por la férmula (l11).

Una temperatura de reaccion en la reaccion estd normalmente en un intervalo de 80 a 180 °C y un tiempo de
reaccion esta normalmente en un intervalo de 0,1 a 24 horas.

Después de que se complete la reaccion, el presente compuesto representado por la formula (1) puede aislarse, por
ejemplo, realizando el siguiente procedimiento posterior al tratamiento.

La mezcla de reaccioén se enfria a temperatura ambiente, el sdlido resultante se recoge por filtracion y el sélido se
lava con un disolvente organico y se seca;

la mezcla de reaccidon se concentra a presion reducida y el sdlido resultante se lava adicionalmente con un
disolvente organico y se seca.

El presente compuesto aislado representado por la formula (I) puede también purificarse adicionalmente por un
procedimiento tal como cromatografia, recristalizacion y similares.

(Procedimiento B)

El presente compuesto puede prepararse haciendo reaccionar un compuesto representado por la formula (XIII) y un
compuesto representado por la férmula (l11) usando carbonildiimidazol.

0
S OH ©O fJNLN[\B . OH © )
X OH NT =N X N~
| + HNQ | H
R2 r}\J\o R* N0
R’ (XI1D) (I1n R’ ¢))

[donde R1, R2, R® y Q son como se define anteriormente.]

La reaccion se realiza normalmente en presencia de un disolvente. Los ejemplos del disolvente usado en la reaccion
incluyen nitrilos tales como acetonitrilo, propionitrilo y similares, éteres tales como éter de dietilo, éter de t-butil
metilo, tetrahidrofurano, 1,4-dioxano y similares, hidrocarburos aromaticos tales como tolueno, xileno y similares,
amidas acidas tales como N,N-dimetilformamida y similares y una mezcla de los mismos.

En la reaccion, el compuesto representado por la férmula (Ill) se usa normalmente en una relaciéon de 0,1 a 5 moles
por 1 mol del compuesto representado por la formula (XIII). El carbonildiimidazol se usa normalmente en una
relacion de 0,1 a 5 moles por 1 mol del compuesto representado por la féormula (XI1).

Una temperatura de reaccion en la reaccion estd normalmente en un intervalo de -10 a 150 °C y un tiempo de
reaccion esta normalmente en un intervalo de 0,1 a 24 horas.

Después de que se complete la reaccion, el presente compuesto representado por la formula (I) puede aislarse
realizando un procedimiento posterior al tratamiento tal como recogiéndose el sélido resultante por filtracion, lavando
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el sélido con un disolvente organico, secandolo etcétera. El presente compuesto aislado representado por la férmula
(I) puede también purificarse adicionalmente por un procedimiento tal como cromatografia, recristalizacion y
similares.

(Procedimiento C)
El presente compuesto puede prepararse haciendo reaccionar un compuesto representado por la formula (XIII) y un

compuesto representado por la férmula (XV) en presencia de un triflato de un metal alcalinotérreo tal como triflato de
magnesio, triflato de calcio y similares.

OH O O OH O
R? HsC )L RALAL Q
7 TOH /N HN—Q | N
| + | H
R’ (K11D) CHs () R’ M

[donde R1, R2, R® y Q son como se define anteriormente.]

La reaccion se realiza normalmente en presencia de un disolvente. Los ejemplos del disolvente usado en la reaccion
incluyen hidrocarburos aromaticos tales como tolueno, xileno y similares.

En la reaccion, el compuesto representado por la férmula (XV) se usa normalmente en una relacion de 1 mol por 1
mol del compuesto representado por la formula (XIII) y el triflato del metal alcalinotérreo se usa normalmente en una
relacion de 0,01 a 0,1 moles por 1 mol del compuesto representado por la formula (XI1).

Una temperatura de reaccion en la reaccion estd normalmente en un intervalo de 100 a 150 °C y un tiempo de
reaccion esta normalmente en un intervalo de 0,1 a 24 horas.

Después de que se complete la reaccion, el presente compuesto representado por la formula (I) puede aislarse
realizando un procedimiento posterior al tratamiento tal como enfriandose la mezcla de reaccion, recogiéndose el
soélido resultante por filtracion, lavando el sélido con un disolvente organico, secandolo etcétera. EI compuesto
aislado representado por la férmula (1) puede también purificarse adicionalmente por un procedimiento tal como
cromatografia, recristalizacion y similares.

El compuesto representado por la férmula (XVI) puede prepararse a partir de un compuesto representado por la
férmula (XVI);

OCN-Q (XVI)
y 3,5-dimetilimidazol.

A continuacién, se explicara un procedimiento para preparar un intermedio para preparar el presente compuesto
como Procedimiento de Referencia.

(Procedimiento de Referencia 1)

Puede prepararse un compuesto representado por la férmula (II-1) entre los compuestos representados por la
férmula (11) a partir de un compuesto representado por la formula (IV) de acuerdo con el siguiente esquema.

R o R3
\1/( (1-1) o
O
R21/L& Rm/\N)\O
(I H (v-1)

O OH O
(1-2) RM\\/H‘\O ) Ryf\ ol
Rm/l\N/&o R21 N
F‘.{']‘] WI-1D éi’l') (I1-D
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[donde Q es como se define anteriormente, R" representa un grupo alquilo C1-C3 o un grupo alcoxialquilo C2-C5,
representa un atomo de hidrégeno o un grupo alquilo C1-C3, representa un atomo de hidrégeno o un grupo

R*' t 4tomo de hidrd Iquilo C1-C3, R* t 4tomo de hidrd

alquilo C1-C3y R* representa un grupo alquilo C1-C10]

Etapa (1-1)

Un compuesto representado por la formula (V-1) puede prepararse haciendo reaccionar un compuesto representado
por la formula (V) con un compuesto azida (por ejemplo azida sédica y azida de trimetilsililo) y haciendo reaccionar
ademas el producto resultante con un compuesto alcohdlico (por ejemplo metanol y etanol).

La reaccion se realiza normalmente en presencia de un disolvente. Los ejemplos del disolvente usado en la reaccion
incluyen hidrocarburos halogenados tales como cloroformo, tetracloruro de carbono y similares, hidrocarburos
aromaticos halogenados tales como clorobenceno, bromobenceno y similares, hidrocarburos aromaticos tales como
tolueno, xileno y similares, amidas acidas tales como N,N-dimetilformamida y similares y una mezcla de los mismos.

En la reaccién, el compuesto azida se usa normalmente en una relacién de 1 a 5 moles por 1 mol del compuesto
representado por la férmula (IV) y el compuesto alcohdlico se usa normalmente en una relacién de 1 mol por 1 mol
del compuesto azida.

Cuando el compuesto representado por la formula (1V) se hace reaccionar con el compuesto azida, una temperatura
de reaccion esta normalmente en un intervalo de -20 a 100 °C y un tiempo de reaccién esta normalmente en un
intervalo de 0,1 a 24 horas. Cuando el producto resultante se hace reaccionar con el compuesto alcohdlico, una
temperatura de reaccion esta normalmente en un intervalo de -20 a 10 °C y un tiempo de reaccion esta normalmente
en un intervalo de 0,1 a 24 horas.

Después de que se complete la reaccién, el compuesto representado por la formula (V-1) puede aislarse realizando
un procedimiento posterior al tratamiento tal como recogiéndose un sélido producido en la mezcla de reacciéon por
filtracion, lavando el solido con un disolvente organico, secandolo etcétera. EI compuesto aislado representado por la
férmula (V-1) puede purificarse adicionalmente por un procedimiento tal como cromatografia, recristalizacion y
similares.

De manera alternativa, el compuesto representado por la formula (V-1) puede prepararse también por el método
mostrado en Tetrahedron Letters n° 4, pag. 243-246, 1976.

Etapa (1-2)

Un compuesto representado por la féormula (VI-1) puede prepararse haciendo reaccionar un compuesto
representado por la férmula (V-1) con un compuesto representado por la formula (X):

R"-X (X)

[donde R'" es como se define anteriormente y X representa un grupo saliente tal como un atomo de halégeno (por
ejemplo atomo de cloro, atomo de bromo y atomo de yodo), un grupo sulfoniloxi (por ejemplo grupo metansulfoniloxi,
grupo metoxisulfoniloxi y grupo p-toluensulfoniloxi) y similares]

en presencia de una base.

La reaccion se realiza normalmente en presencia de un disolvente. Los ejemplos del disolvente usado en la reaccion
incluyen cetonas tales como acetona, cetona de etil metilo y similares, hidrocarburos aromaticos halogenados tales
como clorobenceno, bromobenceno y similares, hidrocarburos aromaticos tales como tolueno, xileno y similares,
amidas acidas tales como N,N-dimetilformamida y similares, éteres tales como tetrahidrofurano, 1,4-dioxano y
similares, nitrilos tales como acetonitrilo y similares y una mezcla de los mismos.

Los ejemplos del compuesto representado por la formula (X) que se usa en la reaccion incluyen yoduro de metilo,
bromuro de metilo, sulfato de dimetilo, yoduro de etilo, yoduro de propilo y éter de clorometil etilo.

Los ejemplos de la base usada en la reaccion incluyen carbonatos tales como carbonato potasico, carbonato de
cesio y similares e hidruros de metales alcalinos tales como hidruro sédico, hidruro potasico y similares.

En la reaccion, el compuesto representado por la formula (X) se usa normalmente en una relacién de 1 a 5 moles
por 1 mol del compuesto representado por la formula (VI-1) y la base se usa normalmente en una relacion de 1 a 5
moles por 1 mol del compuesto representado por la férmula (VI-1).

Una temperatura de reaccion en la reaccion estd normalmente en un intervalo de -20 a 150 °C y un tiempo de
reaccion esta normalmente en un intervalo de 0,1 a 24 horas.
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Después de que se complete la reaccion, el compuesto representado por la formula (VI-1) puede aislarse realizando
el siguiente procedimiento posterior al tratamiento.

La mezcla de reaccién se enfria a temperatura ambiente y se filtra, el filtrado se concentra a presion reducida y el
solido resultante se lava con un disolvente organico y se seca;
se afiade agua a la mezcla de reaccion, esta se extrae con un disolvente organico y se concentra la capa organica.

El compuesto aislado representado por la formula (VI-1) puede también purificarse adicionalmente por un
procedimiento tal como cromatografia, recristalizacion y similares.

Etapa (1-3)

Un compuesto representado por la férmula (lI-1) puede prepararse haciendo reaccionar un compuesto representado
por la férmula (VI-1) con malonato de dialquilo representado por la formula:

CH, (COOR*),

(donde R* es como se define anteriormente)
en presencia de una base.

La reaccion se realiza normalmente en presencia de un disolvente. Los ejemplos del disolvente usado en la reaccion
incluyen éteres tales como tetrahidrofurano, 1,4-dioxano y similares, hidrocarburos aromaticos halogenados tales
como clorobenceno, bromobenceno y similares, hidrocarburos aromaticos tales como tolueno, xileno y similares,
amidas acidas tales como N,N-dimetilformamida y similares y una mezcla de los mismos.

Los ejemplos del malonato de dialquilo representado por la formula CH, (COOR®), usado en la reaccién incluyen
malonato de dimetilo y malonato de dietilo.

Los ejemplos de la base usada en la reaccion incluyen:
alcoxidos metalicos representados por la féormula:
4
NaOR

(donde R* es como se define anteriormente) e
hidruros de metales alcalinos tales como hidruro sédico, hidruro potasico y similares.

En la reaccion, el malonato de dialquilo se usa normalmente en una relacién de 1 a 5 moles por 1 mol del compuesto
representado por la formula (VI-1) y la base se usa normalmente en una relacion de 1 a 5 moles por 1 mol del
compuesto representado por la féormula (VI-1).

Una temperatura de reaccion en la reaccion esta normalmente en un intervalo de -10 a 150 °C y un tiempo de
reaccion esta normalmente en un intervalo de 0,1 a 24 horas.

Después de que se complete la reaccion, el compuesto representado por la formula (lI-1) puede aislarse realizando
un procedimiento posterior al tratamiento tal como enfriandose la mezcla de reaccién a temperatura ambiente,
afadiendo agua acida tal como acido clorhidrico diluido y similares a la mezcla de reaccidon para hacer la capa
acuosa acida, extraer esta con un disolvente organico, secandola y concentrando la capa organica etcétera. El
compuesto aislado representado por la férmula (lI-1) puede purificarse adicionalmente por un procedimiento tal
como cromatografia, recristalizacién y similares.

Ademas, un compuesto representado por la formula (1I-2) entre el compuesto representado por la férmula (Il) puede
prepararse, por ejemplo, de acuerdo con el siguiente esquema:
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0
(1'-1) 32
o 0 . )Ok POCI, R o
R”MOCZHS HoN" 0C,Hs N
32
R H (V-2)
D D
0 OH 0O
(1-2) RE A (1-3) A% 1 N o
| X
R22 N/&O R22 l]\‘l 0
“:(11 V1-2) RH 11-2)

[donde Q, R" y R* son como se define anteriormente, R representa un grupo alquilo C1-C3, R representa un
atomo de halégeno y R* representa un grupo alquilo C1-C10.]

Etapa (1'-1)

Un compuesto representado por la formula (V-2) puede prepararse de acuerdo con el método descrito en
Tetrahedron Letters n°® 4, pag. 243-246, 1976.

Una etapa (1'-2) y una etapa (1'-3) se realizan como en la etapa (1-2) y la etapa (1-3).
(Procedimiento de Referencia 2)

El compuesto representado por la formula (II) también puede prepararse de acuerdo con el siguiente esquema:

R 4 T 9 4 R® P R*
w N Rg o R (2-1) | SN0
RZ/\N RQ/\N o)
b1 (VID) 9 ©° o b1 (1n
R

[donde R1, R2, R3, R* y Q son como se define anteriormente.]
Etapa (2-1)

El compuesto representado por la formula (Il) puede prepararse haciendo reaccionar un compuesto representado
por la férmula (VII) con un compuesto representado por la férmula (VIII).

La reaccion puede realizarse normalmente en ausencia de un disolvente. De manera alternativa, la reaccion puede
realizarse en presencia de un disolvente mientras se retira azeotrépicamente o similares un compuesto alcohélico
producido acompafiando a una reaccién. Los ejemplos del disolvente usado en la reaccién incluyen hidrocarburos
aromaticos halogenados tales como clorobenceno, bromobenceno y similares, hidrocarburos aromaticos tales como
tolueno, xileno y similares, amidas acidas tales como N,N-dimetilformamida y similares y una mezcla de los mismos.

En la reaccion, el compuesto representado por la férmula (V1) se usa normalmente en una relacion de 1 a 50 moles
por 1 mol del compuesto representado por la férmula (VII).

Una temperatura de reaccion en la reaccion estd normalmente en un intervalo de 100 a 250 °C y un tiempo de
reaccion esta normalmente en un intervalo de 0,1 a 24 horas.

Después de que se complete la reaccion, el compuesto representado por la formula (11) puede aislarse, por ejemplo,
realizando el siguiente procedimiento posterior al tratamiento.

La mezcla de reaccion se enfria a temperatura ambiente, el sdélido resultante se filtra y el sélido se lava con un
disolvente organico y se seca;

después de que la mezcla de reaccion se enfrie a temperatura ambiente, se afiade agua a la mezcla de reaccion,
esta se extrae con un disolvente organico y se concentra la capa organica.

El compuesto aislado representado por la formula (Il) puede también purificarse adicionalmente por un
procedimiento tal como cromatografia, recristalizacion y similares.
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(Procedimiento de Referencia 3)

Entre el compuesto representado por la formula (XIII), un compuesto representado por la formula (XIlI-1) puede
prepararse a partir de un compuesto representado por la férmula (XVIl) de acuerdo con el siguiente esquema:

R‘]B
Q o SNH OH O 3o oH 0
~ 3-1 -
0 SN ST OH
/*/CH3 5 HaC N0 L ——— ]
© OCH ") J ) o~ 0 - HeC™ 0
3 p,c= 0 (KID CHa . RE
(XVID 2) R13NH, (1D (XVIID K111-1)

[donde R' representa un grupo alquilo C1-C3.]
(Etapa 3-1)

Un compuesto representado por la formula (XVIII) puede prepararse haciendo reaccionar un compuesto
representado por la formula (XVII) con dicetena representado por la férmula (XIX) en presencia de amina terciara o
piridinas (primera fase) y haciendo reaccionar el producto resultante con un compuesto representado por la formula
(XX) (segunda fase).

Cada reaccion se realiza normalmente en presencia de un disolvente. Los ejemplos del disolvente usado en la
reaccion incluyen nitrilos tales como acetonitrilo, propionitrilo y similares, éteres tales como éter de dietilo, éter de t-
butil metilo, tetrahidrofurano, 1,4-dioxano y similares, hidrocarburos aromaticos halogenados tales como
clorobenceno, bromobenceno y similares, hidrocarburos aromaticos tales como tolueno, xileno y similares y una
mezcla de los mismos.

En la reaccion en la primera fase, el dicetena representado por la formula (XIX) se usa normalmente en una relacion
de 1 mol por 1 mol del compuesto representado por la formula (XVII).

En la reaccion en la primera fase, los ejemplos de la amina terciaria usada incluyen trimetilamina y tri-n-propilamina;
los ejemplos de piridinas incluyen piridina y 4-dimetilaminopiridina. En la reaccion en la primera fase, la amina
terciaria o las piridinas se usan normalmente en una relacién de 1 mol por 1 mol del compuesto representado por la
férmula (XVII).

Una temperatura de reaccion en la primera fase esta normalmente en un intervalo de 0 a 40 °C y un tiempo de
reaccion esta normalmente en un intervalo de 0,1 a 24 horas.

La mezcla de reaccion obtenida por la reaccién en la primera fase se usa normalmente como esta en la reaccion en
la segunda fase.

La reaccion en la segunda fase se realiza normalmente mezclando la mezcla de reaccion obtenida en la primera
fase y un compuesto representado por la férmula (XX).

En la reaccion en la segunda fase, el compuesto representado por la formula (XX) se usa normalmente en una
relacion de 2 moles por 1 mol del compuesto representado por la formula (XVII).

Una temperatura de reaccion en la reaccion en la segunda fase esta normalmente en un intervalo de 0 a 40 °C y un
tiempo de reaccion esta normalmente en un intervalo de 0,1 a 24 horas.

Después de que se complete la reaccidon en la segunda fase, el compuesto representado por la férmula (XVIII)
puede aislarse realizando un procedimiento posterior al tratamiento tal afadiendo acido (por ejemplo acido
clorhidrico diluido, acido sulfurico diluido) a la mezcla de reaccion, recogiendo el cristal resultante por filtracion,
secandolo etcétera. El compuesto aislado representado por la formula (XVIII) puede purificarse adicionalmente por
un procedimiento tal como cromatografia, recristalizacion y similares.

(Etapa 3-2)

Un compuesto representado por la férmula (XIll-1) puede prepararse reteniendo un compuesto representado por la
férmula (XVIII) a de 40 a 120 °C durante 0,1 a 24 horas.

El procedimiento se realiza normalmente en presencia de un disolvente. Los ejemplos del disolvente usado en el
procedimiento incluyen nitrilos tales como acetonitrilo, propionitrilo y similares, éteres tales como éter de t-butil
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metilo, tetrahidrofurano, 1,4-dioxano y similares, hidrocarburos aromaticos halogenados tales como clorobenceno,
bromobenceno y similares, hidrocarburos aromaticos tales como tolueno, xileno y similares y una mezcla de los
mismos.

Después de que se confirme la desaparicion del compuesto representado por la férmula (XVIII) por medio de un
analisis tal como una cromatografia en capa fina y similares, el compuesto representado por la formula (XIl1-1)
puede aislarse realizando un procedimiento posterior al tratamiento tal como la adicion de la mezcla resultante en
agua, la extraccion con un disolvente organico, la concentracion de una capa organica y similares. EI compuesto
aislado representado por la formula (XIlI-1) puede también purificarse adicionalmente por un procedimiento tal como
cromatografia, recristalizacion y similares.

(Procedimiento de Referencia 4)

Entre el compuesto representado por la formula (XIII), un compuesto representado por la formula (XI1-2) puede
prepararse haciendo reaccionar un compuesto representado por la férmula (XVIII) con un agente halogenizante a de
-10 a 30 °C (primera fase) y reteniendo el producto resultante a de 40 a 120 °C durante 0,1 a 24 horas (segunda
fase):

OH O
34
o R S OH
CHg
. e o
R13
(XVIID) XI11-2)

[donde R* representa un atomo de halégeno y R' es como se define anteriormente.]

La reaccioén en la primera fase se realiza normalmente en presencia de un disolvente. Los ejemplos del disolvente
usado en la reaccion incluyen nitrilos tales como acetonitrilo, propionitrilo y similares, éteres tales como éter de
dietilo, éter de t-butil metilo, tetrahidrofurano, 1,4-dioxano y similares, hidrocarburos aromaticos halogenados tales
como clorobenceno, bromobenceno y similares, hidrocarburos aromaticos tales como tolueno, xileno y similares y
una mezcla de los mismos.

Los ejemplos del agente halogenizante usado en la reaccion en la primera fase incluyen sal de N-fluoropiridinio tales
como bis(tetrafluoroborato) de N,N’-difluro-2,2’-bipiridinio y similares y N-halogenosuccinimidas tales como N-
clorosuccinimida, N-bromosuccinimida, N-yodosuccinimida y similares.

En la reaccion, el agente halogenizante se usa normalmente en una relacion de 0,5 a 2 moles por 1 mol del
compuesto representado por la formula (XVIII).

Una temperatura de reaccion en la primera fase esta normalmente en un intervalo de -10 a 30 °C y un tiempo de
reaccion esta normalmente en un intervalo de 0,1 a 5 horas.

La mezcla de reaccion obtenida en la reacciéon en la primera fase puede usarse normalmente como esta en un
procedimiento en la segunda fase.

El procedimiento en la segunda fase se realiza normalmente reteniendo la mezcla de reaccion obtenida en la
primera fase a de 40 a 120 °C.

A partir de entonces, el compuesto representado por la férmula (XI11-2) puede aislarse realizando un procedimiento
posterior al tratamiento, tal como la adicion de la mezcla resultante en agua, la extraccion con un disolvente
organico, la concentracion de la capa organica y similares. El compuesto aislado representado por la férmula (XI11-2)
puede también purificarse adicionalmente por un procedimiento tal como cromatografia, recristalizacion y similares.

Un compuesto representado por la férmula (lll) puede obtenerse comercialmente o prepararse de acuerdo con el
método descrito en, por ejemplo, Indian Journal of Chemistry, Secciéon B: Organic Chemistry Including Medicinal
Chemistry (1998), 37B(1), p. 84, Bioorganic & Medicinal Chemistry Letters (2002), 12(16), p. 2221-2224, documento
JP-B n°® 52-009736, Journal of Organic Chemistry (1994), 59(24), p. 7299-7305, Phosphorus, Sulfur and Silicon and
the Related Elements (2002), 177(11), p. 2651-2659, Bioorganic & Medicinal Chemistry (2001), 9(12), 3231-3241,
Chemische Berichte (1960), 93, p. 2190-2097, “The Chemistry of Heterocyclic Compounds” (John Wiley e Hijos, Inc.)
etcétera.

Un compuesto representado por la formula (IV), un compuesto representado por la férmula (VII), un compuesto
representado por la féormula (VIIl), un compuesto representado por la formula (X) y el malonato de dialquilo pueden
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obtenerse comercialmente o prepararse de acuerdo con los métodos conocidos.

Los ejemplos de una enfermedad vegetal que puede controlarse por el presente compuesto incluyen las siguientes
enfermedades:

Pyricularia oryzae y Cochliobolus miyabeanus y Rhizoctonia solani del arroz;

Erysiphe graminis, Gibberella zeae, Fusarium graminearum, Fusarium culmorum, F. avenaceum, Microdochium
nivale, Puccinia striiformis, P. graminis, P. recondita, P. hordei, Typhula sp., Micronectriella nivalis, Ustilago tritici,
U. nuda, Tilletia caries, Pseudocercosporella herpotrichoides, Rhynchosporium secalis, Septoria tritici,
Leptosphaeria nodorum y Gaeumannomyces graminis, del trigo y la cebada;

Diaporthe citri, Elsinoe fawcetti, Penicillium digitatum y P. italicum de los citricos;

Sclerotinia mali, Valsa mali, Podosphaera leucotricha, Alternaria maliy Venturia inaequalis del manzano;

Venturia nashicola, V. pirina, Alternaria kikuchiana y Gymnosporangium haraeanum del peral;

Sclerotinia cinerea, Cladosporium carpophilum y Phomopsis sp. del melocotén; Elsinoe ampelina, Glomerella
cingulata, Uncinula necator, Phakopsora ampelopsidis, Guignardia bidwellii y Plasmopara viticola, de la vid;
Gloeosporium kaki, Cercospora kaki'y Mycosphaerella nawae del caqui japonés;

Colletotrichum lagenarium, Sphaerotheca fuliginea, ~Mycosphaerella melonis, Fusarium oxysporum,
Pseudoperonospora cubensis, Phytophthora sp. y Pythium sp. de la calabaza;

Alternaria solani, Cladosporium fulvum'y Phytophthora infestans del tomate;

Phomopsis vexans y Erysiphe cichoracearum, de la berenjena; Alternaria japonica y Cercosporella brassicae de
vegetales Cruciferae;

Puccinia allii del puerro; Cercospora kikuchii, Elsinoe glycines, Diaporthe phaseolorum var. sojae y Phakospora
pachrhizii de la soja; Colletotrichum lindemthianum del frijol rojo; Cercospora personata y Cercospora
arachidicola del cacahuete; Erysiphe pisi del guisante; Alternaria solani y Phytophthora infestans de la patata;
Sphaerotheca humuli de la fresa; Exobasidium reticulatum y Elsinoe leucospila del té; Alternaria longipes,
Erysiphe cichoracearum, Colletotrichum tabacum, Peronospora tabacina y Phytophthora nicotianae del tabaco;
Cercospora beticola de la remolacha azucarera; Diplocarpon rosae y Sphaerotheca pannosa del rosal; Septoria
chrysanthemi-indici y Puccinia horiana del crisantemo; Botrytis cinerea y Sclerotinia sclerotiorum de diversos
cultivos; Sclerotinia homeocarpa 'y Rhizoctonia solani del césped.

El agente de control de enfermedades vegetales de la presente invencion puede ser el propio presente compuesto,
pero normalmente el agente contiene el presente compuesto y un vehiculo inerte tal como un vehiculo sélido, un
vehiculo liquido y similares, y se formula en preparaciones mezclando adicionalmente un tensioactivo y otros
adyuvantes para las preparaciones. Los ejemplos de tales preparaciones incluyen concentrados emulsionables,
polvos humectables, granulos dispersables en agua, preparaciones en emulsion, preparaciones fluidizables, polvos y
granulos. Estas preparaciones contienen el presente compuesto como un principio activo normalmente en un 0,1 a
un 90 % en términos de relacién en peso.

Los ejemplos del vehiculo sdlido usado tras la formulacion de las preparaciones incluyen polvos finos y particulas de
minerales tales como arcilla de caolin, arcilla atapulguita, bentonita, montmorillonita, arcilla acida, pirofilita, talco,
tierra de diatomeas, calcita y similares, organicos naturales tales como polvos de mazorca de maiz, harina de
cascara de nuez y similares, organicos sintéticos tales como urea y similares, sales tales como carbonato calcico,
sulfato amodnico y similares, sustancias inorganicas sintéticas tales como o6xido de silicio hidratado sintético y
similares y los ejemplos del vehiculo liquido incluyen hidrocarburos aromaticos tales como xileno, alquilbenceno,
metilnaftaleno y similares, alcoholes tales como 2-propanol, etilenglicol, propilenglicol, éter de monometilo de
etilenglicol y similares, cetonas tales como acetona, ciclohexanona, isoforona y similares, aceites vegetales tales
como aceite de semilla de soja, aceite de semilla de algodéon y similares, hidrocarburos alifaticos, ésteres,
dimetilsulfoxido, acetonitrilo y agua.

Los ejemplos del tensioactivo incluyen tensioactivos anidnicos tales como sal de éster de alquilsulfato, sal de
alquilarilsulfonato, sal de dialquilsulfosuccinato, sal de éster de éter fosfato de polioxietilén alquil arilo, sal de
ligninsulfonato, policondensado de formaldehido de naftalén sulfonato y similares y tensioactivos no idnicos tales
como éter de polioxietilén alquil arilo, copolimero en bloque de polioxipropileno de polioxietilén alquilo, éster de acido
graso de sorbitan y similares.

Los ejemplos de otros adyuvantes para las preparaciones incluyen polimeros solubles en agua tales como alcohol
polivinilico, polivinilpirrolidona y similares, polisacaridos tales como goma arabiga, acido alginico y una sal del
mismo, CMC (carboximetilcelulosa), goma Xantana y similares, sustancias inorganicas tales como silicato de
magnesio y aluminio, alumina sol y similares, conservantes, agentes colorantes y estabilizantes tales como PAP
(fosfato de isopropilo acido), BTH y similares.

El agente de control de enfermedades vegetales de la presente invencion se usa, por ejemplo, para proteger a una
planta frente a una enfermedad vegetal por el tratamiento foliar de la planta o se usa para proteger a una planta que
crece en un suelo frente a una enfermedad vegetal tratando el suelo. Cuando el agente de control de enfermedades
vegetales de la presente invencion se usa tratando foliarmente a una planta o cuando el agente se usa tratando un
suelo, la cantidad de tratamiento varia dependiendo de una clase de un cultivo que es una planta a controlarse, de
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una clase de una enfermedad a controlarse, de un nivel de infestacion de una enfermedad a controlarse, de una
forma de preparacion, de un término de tratamiento, de una condicion climatolégica y similares y la cantidad en
términos del presente compuesto por 10000 m? es normalmente de 1 a 5000 g, preferentemente de 5 a 1000 g.

En el caso de los concentrados emulsionables, los polvos humectables, las preparaciones fluidizables y similares,
una planta se trata normalmente diluyendo el agente con agua, seguido de la pulverizacion. Una concentracion del
presente compuesto esta normalmente en un intervalo del 0,0001 al 3 % en peso, preferentemente en un intervalo
del 0,0005 al 1 % en peso. En el caso de polvos, granulos y similares, una planta se trata con el agente sin dilucion.

Alternativamente, el agente de control de enfermedades vegetales de la presente invenciéon puede usarse por un
método de tratamiento tal como la desinfeccion de semillas. Los ejemplos del método para desinfectar una semilla
incluyen un método de sumergir una semilla vegetal en un agente de control de enfermedades vegetales de la
presente invencion que se ha preparado de tal manera que una concentracion del presente compuesto se ajuste a
de 1 a 1000 ppm, un método de pulverizar o aplicar el agente de control de enfermedades vegetales de la presente
invencion que tenga una concentracion del presente compuesto de 1 a 1000 ppm en las semillas vegetales y un
método para recubrir las semillas vegetales con el agente de control de enfermedades vegetales de la presente
invencion que se haya formulado en polvos.

El método de control de enfermedades vegetales de la presente invencion se realiza normalmente tratando a una
planta que se espera que desarrolle una enfermedad o a un suelo donde la planta crece y/o tratando a una planta
que se confirma que ha desarrollado una enfermedad o a un suelo donde la planta crece con una cantidad eficaz del
agente de control de enfermedades vegetales de la presente invencion.

El agente de control de enfermedades vegetales de la presente invencidon se usa normalmente como un agente de
control de enfermedades vegetales para horticultura, es decir, un agente de control de enfermedades vegetales para
controlar una enfermedad vegetal en campo arado, arrozales, huertos, jardines de té, prados, céspedes etcétera.

El agente de control de enfermedades vegetales de la presente invencién puede usarse (mezclado o combinado)
junto con ofros fungicidas, insecticidas, acaricidas, nematicidas, herbicidas, agentes de control del crecimiento
vegetal y/o fertilizantes.

Los ejemplos de un principio activo de tales otros fungicidas incluyen clorotalonil, fluazinam, diclofluanida, fosetil-Al,
derivados imido ciclicos (captan, captafol, folpet, etc.) derivados ditiocarbamato (maneb, mancozeb, tiram, ziram,
zineb, propineb etc.), derivados inorganicos u organicos de cobre (sulfato de cobre basico, oxicloruro de cobre,
hidréxido de cobre, oxina-cobre etc.), derivados de acilalanina (metalaxilo, furalaxilo, ofurace, ciprofuram, benalaxilo,
oxadixilo etc.), compuestos de estrobilurina (cresoxim-metilo, azoxistrobina, trifloxistrobina, picoxistrobina,
piraclostrobina, dimoxistrobina, fluoxastrobina, metominostrobina etc.), derivados de anilinopirimidina (ciprodinilo,
pirimetanilo, mepanipirim etc.), derivados de fenilpirrol (fenpiclonilo, fludioxonilo etc.), derivados imida (procimidona,
iprodiona, vincrozolina etc.), derivados de benzimidazol (carbendazim, benomilo, tiabendazol, tiofanato-metilo etc.),
derivados amina (fenpropimorf, tridemorf, fenpropidina, espiroxamina etc.), derivados azol (propiconazol, triadimenol,
procloraz, penconazol, tebuconazol, flusilazol, diniconazol, bromuconazol, epoxiconazol, difenoconazol,
ciproconazol, metconazol, triflumizol, tetraconazol, miclobutanilo, fenbuconazol, hexaconazol, fluquinconazol,
triticonazol, bitertanol, imazalilo, frutriafol etc.), cimoxanil, dimetomorf, famoxadona, fenamidona, iprovalicarb,
bentiavalicarb, ciazofamid, picobenzamid, mandipropamida, zoxamida, etaboxam, boscalid, pirbencarb, fluopicolida,
fenhexamida, quinoxifen, proquinazid, dietofencarb, acibenzolar-S-metilo, guazatina y pentiopirad.

Los ejemplos especificos del presente compuesto incluyen los siguientes compuestos.

Compuestos de carboxamida representados por las siguientes formulas (i) a (xxviii):

OH O OH O OH O OH O
SN ets Y oS
?:Hs O » N° 0 J\I\ 0 NT O

0) 3 (i HaC™ "CHs i)
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En las formulas (i) a (xxviii), Q representa uno cualquiera de los siguientes grupos.

10  Grupo 2-imidazolilo, grupo 4-metil-2-imidazolilo, grupo 4,5-dimetil-2-imidazolilo, grupo 4-cloro-2-imidazolilo, grupo 4-
bromo-2-imidazolilo, grupo 4,5-diciano-2-imidazolilo, grupo 4-fluoro-2-imidazolilo, grupo 4-ciano-2-imidazolilo, grupo
2-benzimidazolilo, grupo  4-fluoro-2-benzimidazolilo, grupo 5-fluoro-2-benzimidazolilo, grupo 4-cloro-2-
benzimidazolilo, grupo 5-cloro-2-benzimidazolilo, grupo 4-ciano-2-benzimidazolilo, grupo 5-ciano-2-benzimidazolilo,
grupo 4-metil-2-benzimidazolilo, grupo 5-metil-2-benzimidazolilo, grupo 4-trifluorometil-2-benzimidazolilo, grupo 5-

15  trifluorometil-2-benzimidazolilo, grupo 5,6-dimetil-2-benzimidazolilo, grupo 5,6-difluoro-2-benzimidazolilo, grupo 5,6-
dicloro-2-benzimidazolilo, grupo 5-trifluorometil-2-benzimidazolilo, grupo 5-ciano-2-benzimidazolilo, grupo 2-tiazolilo,
grupo 4-metil-2-tiazolilo, grupo 4,5-dimetil-2-tiazolilo, grupo 4-cloro-2-tiazolilo, grupo 4-bromo-2-tiazolilo, grupo 4,5-
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diciano-2-tiazolilo, grupo 4-fluoro-2-tiazolilo, grupo 4-ciano-2-tiazolilo, grupo 2-benzotiazolilo, grupo 4-fluoro-2-
benzotiazolilo, grupo 7-fluoro-2-benzotiazolilo, grupo 5-fluoro-2-benzotiazolilo, grupo 6-fluoro-2-benzotiazolilo, grupo
4-cloro-2-benzotiazolilo, grupo 5-cloro-2-benzotiazolilo, grupo 6-cloro-2-benzotiazolilo, grupo 7-cloro-2-benzotiazolilo,
grupo 4-metil-2-benzotiazolilo, grupo 5-metil-2-benzotiazolilo, grupo 6-metil-2-benzotiazolilo, grupo 7-metil-2-
benzotiazolilo, grupo 5,6-dimetil-2-benzotiazolilo, grupo 5,6-difluoro-2-benzotiazolilo, grupo 5,6-dicloro-2-
benzotiazolilo, grupo 5-trifluorometil-2-benzotiazolilo, grupo 5-ciano-2-benzotiazolilo, grupo 3-pirazolilo, grupo 1-
metil-3-pirazolilo, grupo 1,5-dimetil-3-pirazolilo, grupo 4-cloro-1-metil-3-pirazolilo, grupo 1-etil-3-pirazolilo, grupo 1-
(2,2,2-trifluoroetil)-3-pirazolilo, grupo 1,2,4-tiadiazol-5-ilo, grupo 3-metil-1,2,4-tiadiazol-5-ilo, grupo 3-trifluorometil-
1,2,4-tiadiazol-5-ilo, grupo 3-ciano-1,2,4-tiadiazol-5-ilo, grupo 1,3,4-tiadiazol-2-ilo, grupo 5-metil-1,3,4-tiadiazol-2-ilo,
grupo 5-trifluorometil-1,3,4-tiadiazol-2-ilo y grupo 5-ciano-1,3,4-tiadiazol-2-ilo.

Las realizaciones de los intermedios del presente compuesto incluyen, por ejemplo, los siguientes compuestos.

OH O

3 R
= ‘ Sy 0O
R*” N7 YO
5“111

(1)

Un compuesto representado por la formula (1) en el que R'es un grupo alquilo C1-C3 o un grupo alcoxialquilo C2-
C5, R? es un atomo de hidrégeno o un grupo alquilo C1-C3 y R® es un atomo de hidrégeno, un atomo de halégeno o
un grupo alquilo C1-C3.

Un compuesto representado por la formula (1) en el que R y R? se unen entre si en un extremo para formar un
grupo alquileno C3-C4 y R® es un atomo de hidrégeno, un atomo de halégeno o un grupo alquilo C1-C3.

Un compuesto representado ?or la férmula (1) en el que R'es un grupo alquilo C1-C3, R? es un atomo de hidrégeno
o un grupo alquilo C1-C3 y R” es un atomo de hidrégeno o un grupo alquilo C1-C3.

Un compuesto representado ?or la férmula (1) en el que R'es un grupo alquilo C1-C3, R? es un atomo de hidrégeno
o un grupo alquilo C1-C3 y R” es un atomo de halégeno.

Un compuesto representado ?or la férmula (1) en el que R'es un grupo alquilo C1-C3, R? es un atomo de hidrégeno
o un grupo alquilo C1-C3 y R” es un atomo de fluor.

Un compuesto representado por la formula (Il) en el que R'es un grupo alquilo C1-C3, R? es un grupo alquilo C1-C3
y R® es un atomo de fltor.

Un compuesto representado por la férmula (1) en el que R'es un grupo alquilo C1-C3, R? es un grupo metilo y R®es
un atomo de fluor.

(XI1)

Un compuesto representado por la féormula (XIl1) en el que R'es un grupo alquilo C1-C3 o un grupo alcoxialquilo C2-
C5, R? es un atomo de hidrégeno o un grupo alquilo C1-C3 y R® es un atomo de hidrégeno, un atomo de halégeno o
un grupo alquilo C1-C3.

Un compuesto representado por la féormula (XIIl) en el que R y R? se unen entre si en un extremo para formar un
grupo alquileno C3-C4 y R® es un atomo de hidrégeno, un atomo de halégeno o un grupo alquilo C1-C3.

Un compuesto representado por la férmula (XIIl) en el que R' es un grupo alquilo C1-C3, R? es un atomo de
hidrégeno o un grupo alquilo C1-C3 y R? es un atomo de hidrégeno o un grupo alquilo C1-C3.
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Un compuesto representado por la férmula (XIIl) en el que R' es un grupo alquilo C1-C3, R? es un atomo de
hidrégeno o un grupo alquilo C1-C3 y R® es un atomo de halégeno.

Un compuesto representado por la férmula (XIIl) en el que R' es un grupo alquilo C1-C3, R? es un atomo de
hidrégeno o un grupo alquilo C1-C3 y R® es un atomo de fltior.

Un compuesto representado por la férmula (XIl1) en el que R'es un grupo alquilo C1-C3, R? es un grupo alquilo C1-
C3y R® es un atomo de fluor.

Un compuesto representado por la férmula (XII1) en el que R'es un grupo alquilo C1-C3, R? es un grupo metilo y R®
es un atomo de halégeno.

Un compuesto representado por la férmula (XII1) en el que R'es un grupo alquilo C1-C3, R? es un grupo metilo y R®
es un atomo de flaor.

Ejemplos

La presente invencion se explicara con mayor detalle por los Ejemplos de Preparacion, los Ejemplos de Formulacion
y los Ejemplos de Ensayo, pero la presente invencion no se limita a estos Ejemplos.

En primer lugar, se describiran los Ejemplos de Preparacion del presente compuesto y los Ejemplos de Preparacion
de Referencia para preparar los intermedios del presente compuesto.

Ejemplo de Preparacion 1

Se arfadieron 110 mg de 4-hidroxi-1-metil-2-oxo-1,2-dihidropiridin-3-carboxilato de metilo y 83,9 mg de 2-
aminobenzoimidazol a 15 ml de bromobenceno, después, la mezcla se agitdé durante 4 horas en condicion de reflujo
con calor. La mezcla de reaccion se enfrié a temperatura ambiente, después, a la mezcla de reaccion se afnadieron
30 ml de n-hexano. El sdlido resultante se recogié por filtracion y se lavé con n-hexano y se sec6 para obtener 115
mg de N-(2-benzimidazolil)-4-hidroxi-1-metil-2-oxo-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida (en lo sucesivo, denominado
presente compuesto 1) representada por la formula:

RMN-"H (CDsSOCDs, TMS) & (ppm): 3,52 (3H, s), 6,28 (1H, d, J = 8 Hz), 7,12 (2H, m), 7,50 (2H, m), 8,04 (1H, d, J =
8 Hz), 12,22 (1H, s), 13,31 (1H, s)

Ejemplo de Preparacion 2
Usando 1,6-dimetil-4-hidroxi-2-oxo-1,2-dihidropiridin-3-carboxilato de etilo en lugar de 4-hidroxi-1-metil-2-oxo-1,2-
dihidropiridin-3-carboxilato de metilo y de acuerdo con la misma manera como la del Ejemplo de Preparacion 1, se
obtuvo N-(2-benzimidazolil)-1,6-dimetil-4-hidroxi-2-oxo-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida representada por la formula:
OoH O
N
| H N
e Ry
HaC™ N e H
CHs

(en lo sucesivo, denominado presente compuesto 2).
RMN-"H (CD3SOCD3, TMS) & (ppm): 2,45 (3H, s), 3,50 (3H, s), 6,26 (1H, s), 7,13 (2H, m), 7,48 (2H, m), 12,19 (1H,
s), 13,32 (1H, s), 14,28 (1H, s)
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Ejemplo de Preparacion 3

Usando 1,6-dimetil-4-hidroxi-2-oxo-1,2-dihidropiridin-3-carboxilato de etilo en lugar de 4-hidroxi-1-metil-2-oxo-1,2-
dihidropiridin-3-carboxilato de metilo, usando 5-amino-3-fluorometil-1,2,4-tiadiazol en lugar de 2-aminobenzimidazol
y de acuerdo con la misma manera como la del Ejemplo de Preparacion 1, se obtuvo N-(3-fluorometil-1,2,4-tiadiazol-
5-il)-1,6-dimetil-4-hidroxi-2-oxo-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida representada por la férmula:

OH O N\
= HlS/N
HiC 'Tj O
CH,

(en lo sucesivo, denominado presente compuesto 3).
RMN-"H (CDCls, TMS) & (ppm): 2,44 (3H, s), 3,58 (3H, s), 6,06 (1H, s), 13,34 (1H, s), 14,07 (1H, s)

Ejemplo de Preparacion 4

Usando 1,6-dimetil-4-hidroxi-2-oxo-1,2-dihidropiridin-3-carboxilato de etilo en lugar de 4-hidroxi-1-metil-2-oxo-1,2-
dihidropiridin-3-carboxilato de metilo, usando 2-amino-5-fluorobenzimidazol en lugar de 2-aminobenzimidazol y de
acuerdo con la misma manera como la del Ejemplo de Preparacion 1, se obtuvo N-(5-fluoro-2-benzimidazolil)-1,6-
dimetil-4-hidroxi-2-oxo-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida representada por la férmula:

OH O
N F
RN N 74
H~<Ni©/
HsC I\IJ o) H
CHsz

(en lo sucesivo, denominado presente compuesto 4).
RMN-"H (CD3SOCDs, TMS) & (ppm): 2,45 (3H, s), 3,49 (3H, s), 6,26 (1H, s), 6,97 (1H, m), 7,26 (1H, m), 7,47 (1H,
m), 12,28 (1H, s), 13,37 (1H, s), 14,20 (1H, s)

Ejemplo de Preparacion 5
Usando 2-amino-5-fluorobenzimidazol en lugar de 2-aminobenzimidazol y de acuerdo con la misma manera como la

del Ejemplo de Preparacion 1, se obtuvo N-(5-fluoro-2-benzimidazolil)-4-hidroxi-1-metil-2-oxo-1,2-dihidropiridin-3-
carboxamida representada por la féormula:

OH ©
/N "
= N
H—<N
o
CH3

(en lo sucesivo, denominado presente compuesto 5).
RMN-"H (CD3SOCDs, TMS) & (ppm): 3,52 (3H, s), 6,27 (1H, d, J = 7 Hz), 6,98 (1H, m), 7,26 (1H, d, J = 7 Hz), 7,47
(1H, m), 8,04 (1H, d, J = 8 Hz), 12,31 (1H, s), 13,37 (1H, s), 14,32 (1H, s)

Ejemplo de Preparacion 6
Usando 1,6-dimetil-4-hidroxi-2-oxo-1,2-dihidropiridin-3-carboxilato de etilo en lugar de 4-hidroxi-1-metil-2-oxo-1,2-
dihidropiridin-3-carboxilato de metilo, usando 2-amino-5-clorobenzimidazol en lugar de 2-aminobenzimidazol y de

acuerdo con la misma manera como la del Ejemplo de Preparacion 1, se obtuvo N-(5-cloro-2-benzimidazolil)-1,6-
dimetil-4-hidroxi-2-oxo-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida representada por la férmula:
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OH ©
/N Cl
= N
H~“<N
HaC § 0 H
CHs

(en lo sucesivo, denominado presente compuesto 6).
RMN-"H (CD3SOCD3, TMS) & (ppm): 2,45 (3H, s), 3,49 (3H, s), 6,26 (1H, s), 7,14 (1H, m), 7,43-7,52 (2H, m), 12,33
(1H, s), 13,40 (1H, s), 14,16 (1H, s)

Ejemplo de Preparacion 7

Usando 1-etoximetil-4-hidroxi-2-oxo-1,2-dihidropiridin-3-carboxilato de etilo en lugar de 4-hidroxi-1-metil-2-oxo-1,2-
dihidropiridin-3-carboxilato de metilo y de acuerdo con la misma manera como la del Ejemplo de Preparacion 1, se
obtuvo N-(5-fluoro-2-benzimidazolil)-1-etoximetil-4-hidroxi-2-oxo-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida representada por
la féormula:

OH O N
AN
AN 74
S
N e H
L\o
L\CH3

(en lo sucesivo, denominado presente compuesto 7).

RMN-"H (CD3SOCD3, TMS) & (ppm): 1,12 (3H, t, J = 7 Hz), 3,58 (2H, q, J = 7 Hz), 5,35 (2H, s), 6,31 (1H, d, J = 8
Hz), 7,13 (2H, m), 7,47 (2H, m), 8,04 (1H, d, J = 8 Hz), 12,20 (1H, m), 13,17 (1H, m)

Ejemplo de Preparacion 8

Usando un compuesto de carboxilato representado por la férmula:

OH O
ST 07 CH,

<f:w““\o

en lugar de 4-hidroxi-1-metil-2-oxo-1,2-dihidropiridin-3-carboxilato de metilo y de acuerdo con la misma manera
como la del Ejemplo de Preparacion 1, se obtuvo un compuesto de carboxamida representado por la formula:

e
M N
N \
X N—< j
N~ ~0 H

(en lo sucesivo, denominado presente compuesto 8).
RMN-"H (CD3SOCD3, TMS) & (ppm): 2,15 (2H, m), 3,14 (2H, t, J = 8 Hz), 4,07 (2H, t, J = 7 Hz), 6,26 (1H, s), 7,14
(2H, m), 7,48 (2H, m), 12,20 (1H, bs), 13,22 (1H, s)
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Ejemplo de Preparacion 9

Usando 1-etil-4-hidroxi-2-oxo-1,2-dihidropiridin-3-carboxilato de metilo en lugar de 4-hidroxi-1-metil-2-oxo-1,2-
dihidropiridin-3-carboxilato de metilo y de acuerdo con la misma manera como la del Ejemplo de Preparacion 1, se
obtuvo N-(2-benzimidazolil)-etil-4-hidroxi-2-oxo-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida representado por la férmula:

OH O N
e J
™ WHD
N O
p

HaC

(en lo sucesivo, denominado presente compuesto 9).
RMN-"H (CD3SOCD3, TMS) & (ppm): 1,27 (3H, d, J = 7 Hz), 4,00 (2H, q, J = 7 Hz), 6,30 (1H, d, J = 7 Hz), 7,14 (2H,
m), 7,49 (2H, m), 8,07 (1H, d, J =7 Hz), 13,35 (1H, s)

Ejemplo de Preparacion 10
Usando 2-amino-4,5-dicianobenzimidazol en lugar de 2-aminobenzimidazol y de acuerdo con la misma manera

como la del Ejemplo de Preparacion 1, se obtuvo N-(4,5-diciano-2-imidazolil)-4-hidroxi-1-metil-2-oxo-1,2-
dihidropiridin-3-carboxamida representada por la férmula:

OH ©

i,\ _/N\/CN
TN

| - H N \CN
N 0 H

CHy

(en lo sucesivo, denominado presente compuesto 10).
Ejemplo de Preparacion 11

Usando 1,6-dimetil-4-hidroxi-2-oxo-1,2-dihidropiridin-3-carboxilato de etilo en lugar de 4-hidroxi-1-metil-2-oxo-1,2-
dihidropiridin-3-carboxilato de metilo, usando 3-aminopirazol en lugar de 2-aminobenzimidazol y de acuerdo con la
misma manera como la del Ejemplo de Preparacion 1, se obtuvo N-(3-pirazolil)-1,6-dimetil-4-hidroxi-2-oxo-1,2-
dihidropiridin-3-carboxamida representada por la férmula:

3,3
NH
AN =N

N
| H

(en lo sucesivo, denominado presente compuesto 11).
RMN-"H (CD3SOCD3, TMS) & (ppm): 2,51 (3H, s), 3,52 (3H, s), 6,16 (1H, s), 6,59 (1H, s), 7,69 (1H, s), 12,58 (1H, s),
12,63 (1H, s)

Ejemplo de Preparacion 12

Usando 1,6-dimetil-4-hidroxi-2-oxo-1,2-dihidropiridin-3-carboxilato de etilo en lugar de 4-hidroxi-1-metil-2-oxo-1,2-
dihidropiridin-3-carboxilato de metilo, usando 2-amino-5-metil-1,3,4-tiadiazol en lugar de 2-aminobenzimidazol y de
acuerdo con la misma manera como la del Ejemplo de Preparacion 1, se obtuvo N-(5-metil-1,3,4-tiadiazol-2-il)-1,6-
dimetil-4-hidroxi-2-oxo-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida (en lo sucesivo, denominado presente compuesto 12)
representada por la férmula:
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CHs
P
C[)H O | S‘ \/N
T N =N
l H
HaC rl\; O
CHs

RMN-"H (CCls, TMS) & (ppm): 2,41 (3H, s), 2,72 (3H, s), 6,01 (1H, s), 13,66 (1H, s), 13,80 (1H, s)
Ejemplo de Preparacion 13

Usando 1,6-dimetil-4-hidroxi-2-oxo-1,2-dihidropiridin-3-carboxilato de etilo en lugar de 4-hidroxi-1-metil-2-oxo-1,2-
dihidropiridin-3-carboxilato de metilo, usando 2-aminotiazol en lugar de 2-aminobenzimidazol y de acuerdo con la
misma manera como la del Ejemplo de Preparacion 1, se obtuvo N-(2-tiazolil)-1,6-dimetil-4-hidroxi-2-oxo-1,2-
dihidropiridin-3-carboxamida representada por la formula:

OH O N7\
|
A S
H
Hg,C/\I"[\! 0

CHj

(en lo sucesivo, denominado presente compuesto 13).
RMN-"H (CD3SOCD3, TMS) & (ppm): 2,39 (3H, s), 3,53 (3H, s), 5,99 (1H, s), 7,02 (1H, d, J = 3 Hz), 7,52 (1H, d, J =
3 Hz), 13,49 (1H, s), 14,09 (1H, s)

Ejemplo de Preparacion 14

Se afadieron 197 mg de 5-cloro-1,6-dimetil-4-hidroxi-2-oxo-1,2-dihidropiridin-3-carboxilato de etilo y 76 mg de 2-
amino-1,3,4-tiadiazol a 2 ml de bromobenceno, después, la mezcla se agité durante 5 horas en condicién de reflujo
con calor. La mezcla de reaccién se enfrié a temperatura ambiente, después, a la mezcla de reaccién se afadié 30
n-hexano. El sélido resultante se recogio por filtracion y se lavé con una mezcla de éter de t-butil metilo y n-hexano y
se secO para obtener 183 mg de N-(1,3,4-tiadiazol-2-il)-5-cloro-1,6-dimetil-4-hidroxi-2-oxo-1,2-dihidropiridin-3-
carboxamida (en lo sucesivo, denominado presente compuesto 14) representada por la formula:

/N
OH O N7\
o A
T
H.C™ \vlq O
CHs

RMN-"H (CDCls, TMS) & (ppm): 2,64 (3H, s), 3,65 (3H, s), 8,90 (1H, s), 13,85 (1H, s), 14,63 (1H, s)
Ejemplo de Preparacion 15

Usando 5-fluoro-1,6-dimetil-4-hidroxi-2-oxo-1,2-dihidropiridin-3-carboxilato de etilo en lugar de 5-cloro-1,6-dimetil-4-
hidroxi-2-oxo-1,2-dihidropiridin-3-carboxilato de etilo, usando 2-amino-5-metiltiazol en lugar de 2-amino-1,3,4-
tiadiazol y de acuerdo con la misma manera como la del Ejemplo de Preparacion 12, se obtuvo N-(5-metil2-tiazolil)-
5-fluoro-1,6-dimetil-4-hidroxi-2-oxo-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida representada por la férmula:

OH O N
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(en lo sucesivo, denominado presente compuesto 15).
RMN-"H (CDCls, TMS, TMS) & (ppm): 2,42 (3H, s), 2,43 (3H, d, J = 3 Hz), 3,54 (3H, s), 7,17 (1H, d, J = 1 Hz,) 13,32
(1H, s), 14,69 (1H, s)

Ejemplo de Preparacion 16

Se afiadieron 213 mg de 1,6-dimetil-4-hidroxi-2-oxo-1,2-dihidropiridin-3-carboxilato de etilo y 94 mg de 2-amino-
1,3,4-tiadiazol a 2,5 ml de bromobenceno, después, la mezcla se agité durante 6,5 horas en condicion de reflujo con
calor. La mezcla de reaccion se enfrié a temperatura ambiente, después, el sélido resultante se recogio por filtracion
y se lavd con un disolvente mezclado de éter de t-butil metilo y hexano y se sect para obtener 185 mg de 1,6-
dimetil-4-hidroxi-2-oxo-N-(1,3,4-tiadiazol-2-il)-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida (en lo sucesivo, denominado presente
compuesto 16) representada por la férmula:

OH O N-N
A
S N~ S

H

HaC™ N7 0
CH w

3
RMN-"H (CDCls, TMS) & (ppm): 2,41 (3H, s), 3,54 (3H, s), 6,01 (1H, s), 8,88 (1H, s), 13,67 (1H, s), 13,84 (1H, s)
Ejemplo de Preparacion 17

Se afiadieron 212 mg de 1,6-dimetil-4-hidroxi-2-oxo-1,2-dihidropiridin-3-carboxilato de etilo y 117 mg de 2-amino-5-
etil-1,3,4-tiadiazol a 2,5 ml de bromobenceno, después, la mezcla se agitdé durante 5 horas en condicion de reflujo
con calor. La mezcla de reaccion se enfrié a temperatura ambiente. El solido resultante se recogio por filtracion y se
lavé con un disolvente mezclado de éter de t-butil metilo y hexano y se secd para obtener 200 mg de N-(5-etil-1,3,4-
tiadiazol-2-il)-1,6-dimetil-4-hidroxi-2-oxo-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida (en lo sucesivo, denominado presente
compuesto 17) representada por la férmula:

OH O N—N
I\ H
~ NJ\S>~ Cafts
H
HsC” N0
CHs

RMN-'H (CDCI5, TMS) 5 (ppm): 1,43 (3H, t, J = 8 Hz), 2,41 (3H, s), 3,05 (2H, q, J = 8 Hz), 3,53 (3H, 5), 6,00 (1H, 5),
13,65 (1H, s), 13,81 (1H, s)

Ejemplo de Preparacion 18

Se afiadieron 243 mg de 1,6-dimetil-4-hidroxi-2-oxo-1,2-dihidropiridin-3-carboxilato de etilo y 122 mg de 2-amino-3-
metil-1,2,4-tiadiazol a 2,5 ml de bromobenceno, después, la mezcla se agité durante 5 horas en condicién de reflujo
con calor. La mezcla de reaccion se enfrié a temperatura ambiente. El solido resultante se recogio por filtracion y se
lavé con un disolvente mezclado de éter de t-butil metilo y hexano y se seco para obtener 257 mg de 1,6-dimetil-4-
hidroxi-N-(3-metil-1,2,4-tiadiazol-5-il)-2-oxo-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida (en lo sucesivo, denominado presente
compuesto 18) representada por la férmula:

RMN-'H (CDCls, TMS) & (ppm): 2,42 (3H, s), 2,58 (3H, s), 3,54 (3H, s), 6,04 (1H, s), 13,53 (1H, s), 13,61 (1H, s)
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Ejemplo de Preparacion 19

Se afiadieron 213 mg de 1,6-dimetil-4-hidroxi-2-oxo-1,2-dihidropiridin-3-carboxilato de etilo y 120 mg de 5-amino-3-
etil-1,2,4-tiadiazol a 2,5 ml de bromobenceno, después, la mezcla se agitdé durante 4 horas en condicion de reflujo
con calor. La mezcla de reaccion se enfrié a temperatura ambiente. El sdlido resultante se recogid por filtracion y se
lavé con un disolvente mezclado de éter de t-butil metilo y hexano y se seco para obtener 231 mg de 1,6-dimetil-N-
(3-etil-1,2,4-tiadiazol-5-il)-4-hidroxi-2-oxo-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida (en lo sucesivo, denominado presente
compuesto 19) representada por la férmula:

CaHs
OH O N—(
\ N/Z g
H
HsC™ N7 Y0
CHg

RMN-"H (CDCls, TMS) & (ppm): 1,37 (3H, t, J = 7 Hz), 2,42 (3H, 5), 2,91 (2H, q, J = 7 Hz), 3,54 (3H, 5), 6,03 (1H, ),
13,55 (1H, s), 13,59 (1H, s)

Ejemplo de Preparacion 20

Se afiadieron 212 mg de 1,6-dimetil-4-hidroxi-2-oxo-1,2-dihidropiridin-3-carboxilato de etilo y 105 mg de 2-amino-5-
metiltiazol a 2,5 ml de bromobenceno, después, la mezcla se agité durante 5,5 horas en condicion de reflujo con
calor. La mezcla de reaccion se enfri6é a temperatura ambiente. El sdlido resultante se recogio por filtracion y se lavo
con un disolvente mezclado de éter de t-butil metilo y hexano y se sec6 para obtener 188 mg de 1,6-dimetil-4-
hidroxi-N-(5-metiltiazol-2-il)-2-oxo-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida (en lo sucesivo, denominado presente compuesto

20) representada por la férmula:
OH Q I/\I \
CH
N N/QS
H
O
H °

HeGC™ N
CHj

RMN-'H (CDCls, TMS) & (ppm): 2,39 (3H, s), 2,42 (3H, s), 3,52 (3H, s), 5,99 (1H, s), 7,16 (1H, s), 13,33 (1H, s),
14,17 (1H, s)

Ejemplo de Preparacion 21

Se afiadieron 210 mg de 1,6-dimetil-4-hidroxi-2-oxo-1,2-dihidropiridin-3-carboxilato de etilo y 117 mg de 2-amino-4-
etiltiazol a 2,5 ml de bromobenceno, después, la mezcla se agité durante 5,5 horas en condicion de reflujo con calor.
La mezcla de reaccion se enfrio a temperatura ambiente. El sélido resultante se recogi6 por filtracion y se lavd con
un disolvente mezclado de éter de t-butil metilo y hexano y se secé para obtener 150 mg de 1,6-dimetil-N-(4-
etiltiazol-2-il)-4-hidroxi-2-oxo-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida (en lo sucesivo, denominado presente compuesto 21)
representada por la férmula:

CoHs
OH 0 N
/KX
N N~ ™S
H
HaC™ N0
CH

3

RMN-'H (CDCls, TMS) & (ppm): 1,28 (3H, t, J = 7 Hz), 2,39 (3H, s), 2,72 (2H, q, J = 7 Hz), 3,52 (3H, s), 5,99 (1H, s),
6,57 (1H, s), 13,41 (1H, s), 14,14 (1H, s)
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Ejemplo de Preparacion 22

Se afiadieron 223 mg de 1,6-dimetil-4-hidroxi-2-oxo-1,2-dihidropiridin-3-carboxilato de etilo y 129 mg de 2-amino-5-
clorotiazol a 2,5 ml de bromobenceno, después, la mezcla se agité durante 8,5 horas en condicion de reflujo con
calor. La mezcla de reaccioén se enfrio a temperatura ambiente. El sdlido resultante se recogio por filtracion y se lavo
con un disolvente mezclado de éter de t-butil metilo y hexano y se sec6 para obtener 153 mg de N-(5-clorotiazol-2-
il)-1,3-dimetil-4-hidroxi-2-oxo-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida (en lo sucesivo, denominado presente compuesto 22)

representada por la férmula:
OH O N
i/&*C'
N N~ ™8
H

HaG™ N7 0
CHy

RMN-"H (CDCl3, TMS) 8 (ppm): 2,41 (3H, s), 3,53 (3H, s), 6,01 (1H, s), 7,33 (1H, s), 13,44 (1H, s), 13,84 (1H, s)
Ejemplo de Preparacion 23

Se afiadieron 213 mg de 1,6-dimetil-4-hidroxi-2-oxo-1,2-dihidropiridin-3-carboxilato de etilo y 78 mg de 3-amino-
1,2,4-triazol a 2,5 ml de bromobenceno, después, la mezcla se agité durante 7,5 horas en condicion de reflujo con
calor. La mezcla de reaccion se enfrio a temperatura ambiente. El sdlido resultante se recogi6 por filtracion y se lavo
con un disolvente mezclado de éter de t-butil metilo y hexano y se sec6 para obtener 188 mg de 1,6-dimetil-4-
hidroxi-2-oxo-N-(1,2,4-triazol-3-il)-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida (en lo sucesivo, denominado presente compuesto
23) representada por la férmula:

OH C") N—N

RMN-"H (CDCls, TMS) & (ppm): 2,42 (3H, s), 3,53 (3H, s), 6,02 (1H, s), 7,79 (1H, s), 13,29 (1H, s), 13,86 (1H, s)
Ejemplo de Preparacion 24

Se afiadieron 211 mg de 1,6-dimetil-4-hidroxi-2-oxo-1,2-dihidropiridin-3-carboxilato de etilo y 90 mg de 3-amino-5-
metil-1,2,4-triazol a 2,5 ml de bromobenceno, después, la mezcla se agité durante 7 horas en condicién de reflujo
con calor. La mezcla de reaccion se enfrié a temperatura ambiente. El sélido resultante se recogio por filtracion y se
lavé con un disolvente mezclado de éter de t-butil metilo y hexano y se seco para obtener 214 mg de 1,6-dimetil-4-

hidroxi-N-(5-metil-1,2,4-triazol-3-il)-2-oxo-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida (en lo sucesivo, denominado presente
compuesto 24) representada por la férmula:

OoH O N—N
\
st
H H
]
H .

HyC™ N
CHg

RMN-'H (CDCls, TMS) & (ppm): 2,38 (3H, s), 2,40 (3H, s), 3,52 (3H, s), 6,00 (1H, s), 7,79 (1H, s), 13,19 (1H, s),
13,49 (1H, s)

Ejemplo de Preparacion 25

Se afiadieron 213 mg de 1,6-dimetil-4-hidroxi-2-oxo-1,2-dihidropiridin-3-carboxilato de etilo y 79 mg de 3-amino-1-
metilpirazol a 2,5 ml de bromobenceno, después, la mezcla se agitdé durante 6,5 horas en condicién de reflujo con
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calor. La mezcla de reaccion se enfri6 a temperatura ambiente. El sdlido resultante se recogi6 por filtracion y se lavo
con un disolvente mezclado de éter de t-butil metilo y hexano y se sec6 para obtener 134 mg de 1,6-dimetil-4-
hidroxi-N-(1-metilpirazol-3-il)-2-oxo-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida (en lo sucesivo, denominado presente
compuesto 25) representada por la formula:

OH O =\
N—CH
N N X, S 3
DR
HeC™ N =0
CHg

RMN-'H (CDCls, TMS) & (ppm): 2,37 (3H, s), 3,50 (3H, s), 3,84 (3H, s), 5,95 (1H, s), 6,59 (1H, s), 6,61 (1H, d, J = 2
Hz), 12,48 (1H, s), 15,25 (1H, s)

Ejemplo de Preparacion 26

Se afiadieron 257 mg de 1,6-dimetil-4-hidroxi-2-oxo-1,2-dihidropiridin-3-carboxilato de etilo y 260 mg de 2-
aminoimidazol a 5 ml de bromobenceno, después, la mezcla se agité durante 2 horas en condicion de reflujo con
calor. Ademas, a la mezcla se afadieron 151 mg de 1,6-dimetil-4-hidroxi-2-oxo-1,2-dihidropiridin-3-carboxilato de
etilo y la mezcla resultante se agité durante 2,5 horas en condicion de reflujo con calor. La mezcla de reaccion se
enfri6 a temperatura ambiente. El sélido resultante se recogié por filtracion y se lavd con un disolvente mezclado de
éter de t-butil metilo y hexano y se secd para obtener 580 mg de 1,6-dimetil-4-hidroxi-N-(2-imidazolil)-2-oxo-1,2-
dihidropiridin-3-carboxamida (en lo sucesivo, denominado presente compuesto 26) representada por la formula:

OH O N
Y
= N N
H H
H,C~ "N~ 0

|
CHg

RMN-"H (CDCls, TMS) & (ppm): 2,39 (3H, s), 3,52 (3H, s), 5,98 (1H, s), 6,85 (1H, d, J = 1 Hz), 6,90 (1H, d, J = 1 Hz),
10,60 (1H, s), 13,06 (1H, s), 14,29 (1H, s)

Ejemplo de Preparacion 27

Se afiadieron 213 mg de 1,6-dimetil-4-hidroxi-2-oxo-1,2-dihidropiridin-3-carboxilato de etilo y 79 mg de 3-amino-5-
metilisooxazol a 2,5 ml de bromobenceno, después, la mezcla se agité durante 6,5 horas en condicién de reflujo con
calor. La mezcla de reaccion se enfrié a temperatura ambiente. El sdélido resultante se recogio por filtracion y se lavo
con un disolvente mezclado de éter de t-butil metilo y hexano y se sec6 para obtener 141 mg de 1,6-dimetil-4-
hidroxi-N-(1-metilisooxazol-3-il)-2-oxo0-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida (en lo sucesivo, denominado presente
compuesto 27) representada por la férmula:

OH O N—O
X }LNMCHS

| H

HaC™ N7 0
CHa

RMN-'H (CDsSOCDs, TMS) & (ppm): 2,42 (3H, s), 2,42 (3H, s), 3,51 (3H, s), 5,98 (1H, s), 6,66 (1H, s), 12,72 (1H, S),
14,65 (1H, s)

Ejemplo de Preparacion 28

Se afadieron 199 mg de 5-cloro-1,6-dimetil-4-hidroxi-2-oxo-1,2-dihidropiridin-3-carboxilato de etilo y 98 mg de 2-
amino-benzimidazol a 2 ml de bromobenceno, después, la mezcla se agité durante 9,5 horas en condicion de reflujo
con calor. La mezcla de reaccion se enfrid a temperatura ambiente, después, se afiadié hexano a esta y la mezcla
resultante se dejo reposar. El sélido resultante se recogio por filtracion y se lavd con una mezcla de éter de t-butil
metilo y n-hexano y se secé para obtener 202 mg de N-(2-benzimidazolil)-5-cloro-1,6-dimetil-4-hidroxi-2-oxo-1,2-
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dihidropiridin-3-carboxamida (en lo sucesivo, denominado presente compuesto 28) representada por la formula:

oH O N
o A A
NOH
H,C” N0
CHs

RMN-"H (CDCl3, TMS) 8 (ppm): 2,62 (3H, s), 3,63 (3H, s), 7,18-7,72 (5H, m), 10,76 (1H, s), 13,41 (1H, s)
Ejemplo de Preparacion 29

Se afadieron 161 mg de 5-cloro-1,6-dimetil-4-hidroxi-2-oxo-1,2-dihidropiridin-3-carboxilato de etilo y 51 mg de 3-
amino-1,2,4-triazol a 1,5 ml de bromobenceno, después, la mezcla se agité durante 5 horas en condicion de reflujo
con calor. La mezcla de reaccion se enfrid a temperatura ambiente, después, se afiadié hexano a ésta y la mezcla
resultante se dejo reposar. El sélido resultante se recogié por filtracion y se lavd con una mezcla de éter de t-butil
metilo y n-hexano y se secd para obtener 153 mg de 5-cloro-1,6-dimetil-4-hidroxi-2-oxo-N-(1,2,4-triazol-3-il)-1,2-
dihidropiridin-3-carboxamida (en lo sucesivo, denominado presente compuesto 29) representada por la formula:

oH o NN
: |
X N N
NoH
G~ N0
CHs

RMN-"H (CDCl3, TMS) 8 (ppm): 2,64 (3H, s), 3,63 (3H, s), 7,81 (1H, s), 13,30 (1H, s), 14,80 (1H, s)
Ejemplo de Preparacion 30

Se afadieron 160 mg de 5-cloro-1,6-dimetil-4-hidroxi-2-oxo-1,2-dihidropiridin-3-carboxilato de etilo y 60 mg de 2-
aminotiazol a 1,5 ml de bromobenceno, después, la mezcla se agité durante 5 horas en condicién de reflujo con
calor. La mezcla de reaccion se enfrio a temperatura ambiente, después, se afiadié hexano a ésta y la mezcla
resultante se dejo reposar. El sélido resultante se recogio por filtracion y se lavd con una mezcla de éter de t-butil
metilo y n-hexano y se secd para obtener 136 mg de 5-cloro-1,6-dimetil-4-hidroxi-2-oxo-N-(2-tiazolil)-1,2-
dihidropiridin-3-carboxamida (en lo sucesivo, denominado presente compuesto 30) representada por la formula:

OH O l\f/B
o A
| H
HyC™ “N” 0

CH,
RMN-"H (CDCls, TMS) & (ppm): 2,62 (3H, s), 3,62 (3H, s), 7,05 (1H, d, J = 3 Hz), 7,54 (1H, d, J = 3 Hz), 13,48 (1H,
s), 15,07 (1H, s)
Ejemplo de Preparacion 31
Se disolvieron 200 mg de acido 5-fluoro-1,6-dimetil-4-hidroxi-2-oxo-1,2-dihidropiridin-3-carboxilico en 3 ml de
acetonitrilo y a éste se anadieron 162 mg de carbonildiimidazol. La mezcla se agité durante 1 hora en condicion de
reflujo con calor, después, se anadieron 114 mg de 2-amino-4-metiltiazol y la mezcla resultante se agito

adicionalmente durante 1 hora en condicién de reflujo con calor. A partir de entonces, la mezcla de reacciéon se
enfrid a temperatura ambiente. Como resultado, se produjo un cristal. El cristal producido se recogié por filtracion
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para obtener 90 mg de 5-fluoro-1,6-dimetil-4-hidroxi-2-oxo-N-(4-metil-2-tiazolil)-1,2-dihidropiridin-3-carboxamida (en
lo sucesivo, denominado presente compuesto 31) representada por la formula:

CH,
OH O N7\
\ H
o
CHs

RMN-'H (CDCls, TMS) & (ppm): 2,29 (3H, s), 2,43 (3H, s), 3,50 (3H, s), 6,97 (1H, s), 13,75 (1H, s), 14,37 (1H, s)

Después, se describiran los Ejemplos de Preparacion de Referencia para preparar los intermedios del presente
compuesto.

Ejemplo de Preparacion de Referencia 1

A temperatura ambiente, se afiadieron 7,9 ml de trimetilsililazida a una mezcla de 5,0 g de anhidrido maleico y 20 ml
de benceno. La mezcla se agité a 50-60 °C durante 3 horas. Después de enfriar la mezcla de reaccion a temperatura
ambiente, se afiadieron 4,5 ml de etanol, seguido de agitacion durante 3 horas adicionales. El sdélido resultante se

recogio por filtracion y se lavé con éter de dietilo para obtener 300 mg de 2H-1,3-oxazin-2,6(3H)-diona representada
por la férmula:

O
‘ O

N
H

RMN-'H (CDsSOCDs, TMS) & (ppm): 5,62 (1H, d, J = 8 Hz), 7,66 (1H, d, J = 8 Hz), 11,55 (1H, s)

O

Ejemplo de Preparacion de Referencia 2

A temperatura ambiente, se afiadieron 50,0 g de trimetilsililazida a una mezcla de 44,8 g de anhidrido citracénico y
60 ml de cloroformo. La mezcla se agité a 50-60 °C durante 5 horas. Después de enfriar la mezcla de reaccion con
un hielo, se afiadieron 25,0 g de etanol, seguido de agitacion durante 30 minutos adicionales. El solido resultante se
recogio por filtracion y se lavd con un disolvente mezclado de cloroformo y etanol para obtener 4-metil-2H-1,3-
oxazin-2,6(3H)-diona bruta representada por la férmula:

O
] O

HsC™ "N~ O

H .
Ademas, la solucion de lavado se concentrd a presion reducida. Se afiadié éter de t-butil metilo al residuo, seguido
de filtracion. El sélido resultante se lavo con éter de t-butil metilo. El filtrado y la solucién de lavado se combinaron y
se concentraron a presion reducida para obtener 5-metil-2H-1,3-oxazin-2,6(3H)-diona bruta representada por la
férmula:

0
chi 5

A

NN
H .
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4-Metil-2H-1,3-oxazin-2,6(3H)-diona

RMN-"H (CDsSOCDs, TMS) & (ppm): 2,06 (3H, s), 5,50 (1H, s), 11,47 (1H, s-br)

5-Metil-2H-1,3-oxazin-2,6(3H)-diona

RMN-"H (CDsSOCDs, TMS) & (ppm): 1,78 (3H, s), 7,48 (1H, s), 11,47 (1H, s-br)

Ejemplo de Preparacion de Referencia 3

A temperatura ambiente, se afiadieron secuencialmente 1,50 g de 2H-1,3-oxazin-2,6(3H)-diona, 2,19 g de carbonato
potasico y 3,77 g de yoduro de metilo a 30 ml de acetona y la mezcla se agité durante 10 horas en condicion de

reflujo con calor. La reaccion se enfrio a temperatura ambiente y se filtré. El filirado se concentrd a presion reducida
y el sdlido resultante se secd para obtener 1,46 g de 3-metil-2H-1,3-oxazin-2,6(3H)-diona representada por la

formula:
O
Cy
f}l O

CHs
RMN-'H (CDsSOCDs, TMS) & (ppm): 3,26 (3H, s), 5,68 (1H, d, J = 8 Hz), 7,82 (1H, d, J = 8 Hz)

Ejemplo de Preparacion de Referencia 4

Usando 4-metil-2H-1,3-oxazin-2,6(3H)-diona bruta en lugar de 2H-1,3-oxazin-2,6(3H)-diona y de acuerdo con la
misma manera como la del Ejemplo de Preparacion de Referencia 3, se obtuvo 3,4-dimetil-2H-1,3-oxazin-2,6(3H)-
diona bruta representada por la férmula:

RMN-"H (CDCls, TMS) & (ppm): 2,27 (3H, d), 3,41 (3H, s), 5,49 (1H, d)
Ejemplo de Preparacion de Referencia 5

Usando bromuro de etilo en lugar de yoduro de metilo y de acuerdo con la misma manera como la del Ejemplo de
Preparacion de Referencia 3, se obtuvo 3-etil-2H-1,3-oxazin-2,6(3H)-diona representada por la férmula:

o
'y
l
Lo

b

HsC
Ejemplo de Preparacion de Referencia 6

Usando éter de clorometil etilo en lugar de yoduro de metilo y de acuerdo con la misma manera como la del Ejemplo
de Preparacion de Referencia 3, se obtuvo 3-etoximetil-2H-1,3-oxazin-2,6(3H)-diona representada por la férmula:
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@
Cx

N

§ ®
@]
|\CH3 .

Ejemplo de Preparacion de Referencia 7

Usando 5-metil-2H-1,3-oxazin-2,6(3H)-diona bruta en lugar de 2H-1,3-oxazin-2,6(3H)-diona y de acuerdo con la
misma manera como la del Ejemplo de Preparacion de Referencia 3, se obtuvo 3,5-dimetil-2H-1,3-oxazin-2,6(3H)-

diona bruta representada por la férmula:
Q
mofk 5
o
CHy .

3
RMN-"H (CDCls, TMS) & (ppm): 1,94 (3H, d), 3,37 (3H, s), 6,99 (1H, parecido a q)
Ejemplo de Preparacion de Referencia 8

Usando 4,5-dimetil-2H-1,3-oxazin-2,6(3H)-diona representada por la férmula:

@)
HsC ’ 5
HsC \ﬁ)\o

en lugar de 2H-1,3-oxazin-2,6(3H)-diona y de acuerdo con la misma manera como la del Ejemplo de Preparacion de
Referencia 3, se obtuvo 3,4,5-trimetil-2H-1,3-oxazin-2,6(3H)-diona representada por la férmula:

o)
HsC o
|
HsC rﬁ/{\o
CHj

RMN-"H (CDCls, TMS) & (ppm): 1,97 (3H, s), 2,26 (3H, s), 3,42 (3H, s)
Ejemplo de Preparacién de Referencia 9

Bajo enfriamiento por hielo, se afiadieron 568 mg de hidruro sédico (60 %) a una mezcla de 181 mg de malonato de
dimetilo y 70 ml de N,N-dimetilformamida y la mezcla se agit6 durante 20 minutos. Después de que la mezcla se
calent6 a 80 °C, se afiadieron 1,50 g de 3-metil-2H-1,3-oxazin-2,6(3H)-diona a la mezcla, seguido de agitacion
adicional a 127 °C durante 7 horas. La mezcla de reaccion se concentrd a presion reducida, se afiadieron 2 mol/l de
acido clorhidrico al residuo y la mezcla se agité a 60 °C durante 15 minutos. La mezcla se extrajo con acetato de
etilo. La capa organica se lavd con una solucion de cloruro sédico saturada acuosa, se seco con sulfato sédico, se
filtré y se concentrd. El residuo se sometié a cromatografia en columna de gel de silice (eluyente: acetato de etilo)
para obtener 100 mg de 4-hidroxi-1-metil-2-oxo-1,2-dihidropiridin-3-carboxilato de metilo representado por la formula:
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OoH O
Ao
I\l\J O
RMN-"H (CDCl3, TMS) & (ppm): 3,44 (3H, s), 3,97 (3H, s), 5,97 (1H, d, J = 8 Hz), 7,37(1H, d, J = 8 Hz), 13,21 (1H, s)
Ejemplo de Preparacion de Referencia 10

A temperatura ambiente, se afiadid 1 ml de una solucion de 0,71 g de malonato de dietilo en tetrahidrofurano a una
mezcla de 0,19 g de hidruro sédico y 4 ml de tetrahidrofurano y la mezcla se agité durante 20 minutos. A
temperatura ambiente, se afiadieron 3 ml de una solucién de 0,59 g de 3,4-dimetil-2H-1,3-oxazin-2,6(3H)-diona en
tetrahidrofurano a la mezcla, seguido de agitacion durante 2 horas en condicién de reflujo con calor. La mezcla de
reaccion se concentré a presion reducida. Al residuo, se afiadieron 10 ml de agua y 12 ml de acido clorhidrico 2
mol/l, seguido de extraccion con acetato de etilo. La capa organica se sec6 con sulfato magnésico, después se filtro
y se concentr6 para obtener 0,57 g de 1,6-dimetil-4-hidroxi-2-oxo-1,2-dihidropiridin-3-carboxilato de etilo
representado por la férmula:

RMN-'H (CDCls, TMS) & (ppm): 1,44 (3H, t, J = 7 Hz) 2,34 (3H, s), 3,45 (3H, s), 4,43 (2H, g, J = 7 Hz), 5,86 (1H, s),
13,26 (1H, s)

Ejemplo de Preparacion de Referencia 11

Usando 3-etil-2H-1,3-oxazin-2,6(3H)-diona en lugar de 3,4-dimetil-2H-1,3-oxazin-2,6(3H)-diona y usando malonato
de dimetilo en lugar de malonato de dietilo y de acuerdo con la misma manera como la del Ejemplo de Preparacion
de Referencia 10, se obtuvo 1-etil-4-hidroxi-2-oxo-1,2-dihidropiridin-3-carboxilato de metilo representado por la
férmula:

OoH O
I S O/CH3
)N O

RMN-'H (CDCls, TMS) & (ppm): 1,33 (3H, t, J = 7 Hz), 3,94 (2H, q, J = 7 Hz), 3,98 (3H, s), 5,98 (1H, d, J = 8 Hz),
7,37 (1H, d, J = 8 Hz), 13,25 (1H, s)

Ejemplo de Preparacion de Referencia 12
Usando 3-etoximetil-2H-1,3-oxazin-2,6(3H)-diona en lugar de 3,4-dimetil-2H-1,3-oxazin-2,6(3H)-diona y de acuerdo

con la misma manera como la del Ejemplo de Preparacion de Referencia 10, se obtuvo 1-etoximetil-4-hidroxi-2-oxo-
1,2-dihidropiridin-3-carboxilato de etilo representado por la férmula:
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RMN-'H (CDCls, TMS) & (ppm): 1,20 (3H, t, J = 7 Hz), 1,44 (3H, t, J = 7 Hz), 3,60 (2H, q, J = 7 Hz), 4,45 (2H, q, J = 7
Hz), 5,30 (2H, s), 6,03 (1H, d, J = 8 Hz), 7,50 (1H, d, J = 8 Hz), 13,55 (1H, s)

Ejemplo de Preparacion de Referencia 13
Usando 3,5-dimetil-2H-1,3-oxazin-2,6(3H)-diona en lugar de 3,4-dimetil-2H-1,3-oxazin-2,6(3H)-diona y de acuerdo

con la misma manera como la del Ejemplo de Preparacion de Referencia 10, se obtuvo 1,5-dimetil-4-hidroxi-2-oxo-
1,2-dihidropiridin-3-carboxilato de etilo representado por la férmula:

OH O

HiC )\\ /U\,‘/\A,.,
| S 07 TCHs
[‘rl O
CHi

Ejemplo de Preparacion de Referencia 14

Usando 3,4,5-trimetil-2H-1,3-oxazin-2,6(3H)-diona en lugar de 3,4-dimetil-2H-1,3-oxazin-2,6(3H)-diona, usando
malonato de dimetilo en lugar de malonato de dietilo y de acuerdo con la misma manera como la del Ejemplo de
Preparacion de Referencia 10, se obtuvo 4-hidroxi-2-oxo-1,5,6-trimetil-1,2-dihidropiridin-3-carboxilato de metilo
representado por la férmula:

OH ©
HsC ] g CHs
HaC™ N7 0

CHs

RMN-"H (CDCls, TMS) & (ppm): 2,05 (3H, s), 2,36 (3H, s), 3,51 (3H, s), 3,96 (3H, 5),13,83 (1H, s)

Ejemplo de Preparacion de Referencia 15

Una mezcla de 10,1 ml de 2-metil-1-pirrolina y 2,27 ml de metantricarboxilato de trietilo se agité a 200 °C durante 20
horas. La mezcla de reaccién se enfrid a temperatura ambiente y se sometié a cromatografia en gel de silice para

obtener 400 mg de éster carboxilico representado por la férmula:

OH O
N 07 T CH,

N~ O

RMN-'H (CDCls, TMS) & (ppm): 1,43 (3H, t, J = 7 Hz), 2,14 (2H, m), 3,06 (2H, t, J = 7 Hz), 4,08 (2H, t, J = 7 Hz),
4,41 (2H, q, J = 7 Hz), 5,90 (1H, s), 13,55 (1H, s)

Ejemplo de Preparacion de Referencia 16

Después de que se afadieran secuencialmente 16,5 g de 2-cloroacetoacetato de etilo y 8,91 g de carbamato de etilo
a 83,9 g de oxicloruro fosforoso, esto se agité a 90 °C durante 5 horas. La mezcla de reaccion se concentré a
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presién reducida y se afiadieron tolueno y agua al residuo, seguido de la separacion de las capas. La capa organica
se extrajo con agua cuatro veces. La capa acuosa se recogié y se extrajo con acetato de etilo cuatro veces. Se
recogio la capa organica, se lavé con agua, se seco con sulfato magnésico, se filtro y se concentré. El sélido
resultante se lavo con una mezcla de éter de t-butil metilo y n-hexano y se seco para obtener 5-cloro-4-metil-2H-1,3-
oxazin-2,6(3H)-diona representada por la formula:

O
Cl (Lk o
|
oo

H
RMN-"H (CDCls, TMS) & (ppm): 2,34 (3H, s),
Ejemplo de Preparacion de Referencia 17

A temperatura ambiente, se afiadieron secuencialmente 2,11 g de 5-cloro-4-metil-2H-1,3-oxazin-2,6(3H)-diona, 2,07
g de carbonato potasico y 1,3 ml de yoduro de metilo a 40 ml de acetona, después la mezcla se agité durante 3
horas en condicion de reflujo con calor. A la mezcla de reaccion se afiadieron 0,5 ml de yoduro de metilo y la mezcla
se agité adicionalmente durante 2 horas en condicién de reflujo con calor. La mezcla de reacciéon se enfrié a
temperatura ambiente y se filtré. El filtrado se concentr6 a presion reducida. El sélido resultante se secd para
obtener 1,74 g de 5-cloro-3,4-dimetil-2H-1,3-oxazin-2,6(3H)-diona representada por la férmula:

O
Cl\[ t)L -
P N

CHs

HaC

RMN-"H (CDCls, TMS) & (ppm): 2,48 (3H, s), 3,48 (3H, s)
Ejemplo de Preparacion de Referencia 18

A 0,43 g de hidruro sédico (60 %) se afadieron 35 ml de tetrahidrofurano, 2,5 ml de una solucién de 1,76 g de
malonato de dietilo en tetrahidrofurano se afiadieron adicionalmente en enfriamiento por hielo y la mezcla se agité a
temperatura ambiente durante 1 hora. A la mezcla se afadieron 1,74 g de 5-cloro-3,4-dimetil-2H-1,3-oxazin-2,6(3H)-
diona y ésta se agité durante 3,5 horas en condicién de reflujo con calor. La mezcla de reaccién se concentré a
presién reducida. Al residuo se afadieron secuencialmente 20 ml de agua y 15 ml de acido clorhidrico 1 mol/l,
seguido de la extraccion con 85 ml de cloroformo dos veces. La capa organica se seco con sulfato magnésico, se
filtré y se concentré. El residuo se lavé con n-hexano para obtener 1,52 g de 5-cloro-1,6-dimetil-4-hidroxi-2-oxo-1,2-
dihidropiridin-3-carboxilato de etilo representado por la férmula:

(’)H o)
Cl
\(\ O/\CH3
H.C™ \r}x 0
CHj

RMN-"H (CDCls, TMS) & (ppm): 1,45 (3H, t, J = 7 Hz), 2,57 (3H, s), 3,54 (3H, s), 4,46 (2H, q, J = 7 Hz), 14,10 (1H, s)
Ejemplo de Preparacion de Referencia 19
Usando 2-fluoroacetoacetato de etilo en lugar de 2-cloroacetoacetato de etilo y de acuerdo con la misma manera

como la del Ejemplo de Preparacion de Referencia 16, se obtuvo 5-fluoro-4-metil-2H-1,3-oxazin-2,6(3H)-diona
representada por la férmula:
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O
Fll)Lo
HsC H)\O

Ejemplo de Preparacion de Referencia 20

Usando 5-fluoro-4-metil-2H-1,3-oxazin-2,6(3H)-diona en lugar de 5-cloro-4-metil-2H-1,3-oxazin-2,6(3H)-diona y de
acuerdo con la misma manera como la del Ejemplo de Preparacion de Referencia 17, se obtuvo 5-fluoro-3,4-dimetil-
2H-1,3-oxazin-2,6(3H)-diona representada por la férmula:

o)
F . 5
HaC f\f;/l\o

CHs

Ejemplo de Preparacion de Referencia 21

Usando 5-fluoro-3,4-dimetil-2H-1,3-oxazin-2,6(3H)-diona en lugar de 5-cloro-3,4-dimetil-2H-1,3-oxazin-2,6(3H)-diona
y de acuerdo con la misma manera como la del Ejemplo de Preparacion de Referencia 18, se obtuvo 5-fluoro-1,6-
dimetil-4-hidroxi-2-oxo-1,2-dihidropiridin-3-carboxilato de etilo representada por la férmula:

OH O

o

CHs

RMN-"H (CDCl3, TMS) & (ppm): 1,45 (3H, d, J =7 Hz), 2,38 (3H, s), 3,46 (3H, s), 4,46 (2H, q, J =7 Hz), 13,67 (1H,
s), 13,64 (1H, s)

Ejemplo de Preparacion de Referencia 22
Se disolvieron 14,4 g de un compuesto representado por la férmula (XVII):

o)

j/CHa (V1D
07 ™0

CHy

y 6,8 g de dicetena en 150 ml de acetonitrilo y se afiadieron 1,01 g de trietlamina a temperatura ambiente. La
mezcla se agitd a temperatura ambiente durante 1 hora. Después, se afadieron 15,5 g de una solucién de
metilamina al 40 % en metanol a la mezcla, después ésta se agitd a temperatura ambiente durante 1 hora. A partir
de entonces, la mezcla de reaccién se enfrié con un hielo y se afiadieron 30 ml de acido clorhidrico concentrado. El
cristal resultante se recogio por filtracion y se seco para obtener 17,6 g de 2,2-dimetil-5-(1-hidroxi-3-metilamino-2-
butenildien)-1,3-dioxan-4,6-diona representada por la férmula:

HAC
S*>NH OH ©
X
H.C = O
8 CHy
o~ O
CH,
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RMN-"H (CDCls, TMS) & (ppm): 1,70 (6H, s), 2,16 (3H, s), 3,09 (3H, d, J = 4 Hz), 6,45 (1H, s), 8,82 (1H, br)
Ejemplo de Preparacion de Referencia 23

Se suspendid 1,0 g de 2,2-dimetil-5-(1-hidroxi-3-metilamino-2-butenildien)-1,3-dioxan-4,6-diona en 20 ml de
acetonitrilo, se anadieron al mismo 806 mg de bis(tetrafluoroborato) de N,N’-difluoro-2,2’-bipiridinio y esto se agité a
temperatura ambiente durante 1 hora y a 50 °C durante 30 minutos. La mezcla de reaccion se afadié a 100 ml de
agua helada y se extrajo con 100 ml de cloroformo dos veces. La capa organica se secd con sulfato magnesio
anhidro y se concentrd y el resido se sometio a cromatografia en columna de gel de silice (eluyente: acetato de etilo)
para obtener 480 mg de acido 5-fluoro-1,6-dimetil-4-hidroxi-2-oxo-1,2-dihidropiridin-3-carboxilico representado por la
férmula:

OH ©
F
‘\ OH
HyC™ "N 0
CHj

RMN-"H (CDCl3, TMS) 8 (ppm): 2,47 (3H, s), 3,58 (3H, s), 13,89 (1H, br), 15,46 (1H, br)

Después, se mostraran los Ejemplos de Formulacién. Parte representa parte en peso.

Ejemplo de Formulacion 1

Cincuenta partes de cada uno de los presentes compuestos 1 a 13, 3 partes de ligninsulfonato, 2 partes de
laurilsulfato sodico y 45 partes de 6xido de silicio hidratado sintético se muelen y se mezclan bien para obtener cada
polvo humectable.

Ejemplo de Formulacion 2

Veinte partes de cada uno de los presentes compuestos 1 a 13 y 1,5 partes de triolato de sorbitan se mezclan con
28,5 partes de una soluciéon acuosa que contiene 2 partes de alcohol polivinilico y se dividen finamente por un
método de molienda humeda, se afiaden 40 partes de una solucién acuosa que contiene 0,05 partes de goma
Xantana y 0,1 partes de silicato de magnesio y aluminio, se afiaden 10 partes de propilenglicol y esto se agita y se
mezcla para obtener cada preparacion fluidizable.

Ejemplo de Formulacion 3

Dos partes de cada uno de los presentes compuestos 1 a 13, 88 partes de arcilla de caolin y 10 partes de talco se
muelen y se mezclan bien para obtener cada polvo.

Ejemplo de Formulacion 4

Cinco partes de cada uno de los presentes compuestos 1 a 13, 14 partes de éter de polioxietileno de estiril fenilo, 6
partes de dodecilbencensulfonato calcico y 75 partes de xileno se mezclan bien para obtener cada concentrado
emulsionable.

Ejemplo de Formulacion 5

Dos partes de cada uno de los presentes compuestos 1 a 13, 1 parte de 6xido de silicio hidratado sintético, 2 partes
de ligninsulfonato calcico, 30 partes de bentonita y 65 partes de arcilla de caolin se muelen y se mezclan bien, se
afade agua y la mezcla se amasa bien, se granula y se seca para obtener cada granulo.

Ejemplo de Formulacion 6

Diez partes de cada uno de los presentes compuestos 1 a 13, 35 partes de carbono blanco que contiene 50 partes
de sal de amonio de éter sulfato de alquilo de polioxietileno y 55 pates de agua se mezclan y se dividen finamente

por un método de molienda hiumeda para obtener cada preparacion fluidizable.

Después, el Ejemplo de Ensayo demuestra que el presente compuesto es util como un fungicida agricola y horticola.
El presente compuesto se indica por un nimero de compuesto.
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Ejemplo de Ensayo 1: Ensayo del efecto en el control del moho gris del pepino (efecto preventivo)

Un bote de plastico se cargd con una marga arenosa y se sembré pepino (Nombre de la variedad de la planta:
Sagamihanpaku) y crecié durante 10 dias en un invernadero. Cada preparacion fluidizable de los presentes
compuestos 1a 9, 12 a 17, 20, 23 a 25, 27 y 31 que se habian obtenido de acuerdo con el Ejemplo de Preparacion 6
se diluyeron con agua hasta una concentracion predeterminada (500 ppm) para preparar una solucion de
pulverizacién. Cada solucién de pulverizacion se pulverizé de forma foliar de tal manera que la soluciéon se adhirié
suficientemente a las hojas de pepino. Después de pulverizar, el pepino se sec6 al aire hasta un punto en que la
solucion de pulverizacion en las hojas se secd y un medio PDA que contenia una espora del moho gris del pepino
(Botrytis cinerea) se coloco en las hojas del pepino. Después de la inoculacion, el pepino se colocé a 12 °C en alta
humedad durante 5 dias y se investigo el efecto de control. Como resultado, un area de lesion en una planta tratada
con los presentes compuestos 1 a 9, 12 a 17, 20, 23 a 25, 27 y 31 fue el 10 % o menos de un area de una lesién en
una planta no tratada.

Ejemplo de Ensayo 2: Ensayo del efecto en el control del tizon del trigo (Fusarium culmorum) (efecto preventivo)

Un bote de plastico se cargd con una marga arenosa y se sembré un trigo (Nombre de la variedad de la planta:
Shirogane komugi) y crecié durante 8 dias en un invernadero. Cada preparacion fluidizable de los presentes
compuestos 12, 13 y 15 que se habian obtenido de acuerdo con el Ejemplo de Preparacion 6 se diluyeron con agua
hasta una concentracion predeterminada (500 ppm) para preparar una soluciéon de pulverizacion. Cada solucion de
pulverizacion se pulverizé de forma foliar de tal manera que la solucion se adhirié suficientemente a las hojas de
trigo. Después de pulverizar, el trigo se seco al aire hasta un punto en que la solucion de pulverizacion en las hojas
se secO, después una suspension de esporas del tizon del trigo (Fusarium culmorum) (que contenia
aproximadamente 2000000 esporas por 1 ml de la suspension) se inoculd por pulverizacion (en una relacion de
aproximadamente 2 ml por una planta). Después de la inoculacion, el trigo se colocd a 23 °C en alta humedad
durante 4 dias, después se coloco en un invernadero durante 3 dias. A partir de entonces, se investigo el efecto de
control.

Como resultado, un area de lesiéon en una planta tratada con los presentes compuestos 12, 13 y 15 fue el 10 % o
menos de un area de una lesién en una planta no tratada.

Aplicabilidad industrial

Usando el presente compuesto, puede controlarse una enfermedad vegetal.
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REIVINDICACIONES

1. Un compuesto de carboxamida representado por la formula (1):

OoH O
3
R X N,Q
| H
R2 N 0 (D
"?1

[donde Q representa un grupo heterociclico de 5 miembros que contiene nitrdgeno opcionalmente fusionado con un
anillo de benceno y el grupo heterociclico puede sustituirse con al menos un grupo seleccionado del grupo que
consiste en un atomo de haldégeno, un grupo ciano, un grupo alquilo C1-C3 y un grupo haloalquilo C1-C3, R’
representa un grupo alquilo C1-C3 o un grupo alcoxialquilo C2-C5, R” representa un atomo de hidrogeno o un grupo
alquilo C1-C3, o R y R” se unen entre si en un extremo para representar un grupo alquileno C3-C4 y R® representa
un atomo de hidrégeno, un atomo de halégeno o un grupo alquilo C1-C3.].

2. El compuesto de carboxamida de acuerdo con la reivindicacién 1, donde

Q es un grupo heterociclico de 5 miembros que contiene nitrégeno opcionalmente fusionado con un anillo de
benceno y el grupo heterociclico puede sustituirse con al menos un grupo seleccionado del grupo que consiste en un
atomo de halégeno, un grupo ciano, un grupo alquilo C1-C3 y un grupo haloalquilo C1-C3 y un atomo de carbono
adyacente a un atomo de nitrégeno entre los atomos constitucionales del anillo y un atomo de nitrégeno del NH en la
férmula (1) se unen entre si.

3. El compuesto de carboxamida de acuerdo con la reivindicacién 1, donde

Q es un grupo heterociclico de 5 miembros que contiene nitrégeno opcionalmente fusionado con un anillo de
benceno y el grupo heterociclico puede sustituirse con al menos un grupo seleccionado del grupo que consiste en un
atomo de halégeno, un grupo ciano, un grupo alquilo C1-C3 y un grupo haloalquilo C1-C3 y el grupo heterociclico
tiene como un atomo constitucional del anillo un atomo de nitrégeno y al menos un heteroatomo seleccionado de un
atomo de oxigeno, un atomo de azufre y un atomo de nitrégeno.

4. El compuesto de carboxamida de acuerdo con la reivindicacion 1, donde

Q es un grupo heterociclico de 5 miembros que contiene nitrégeno no fusionado con otro anillo y el grupo
heterociclico puede sustituirse con al menos un grupo seleccionado del grupo que consiste en un atomo de
halégeno, un grupo ciano, un grupo alquilo C1-C3 y un grupo haloalquilo C1-C3.

5. El compuesto de carboxamida de acuerdo con la reivindicacién 1, donde

Q es un grupo heterociclico de 5 miembros que contiene nitrégeno fusionado con un anillo de benceno y el grupo
heterociclico puede sustituirse con al menos un grupo seleccionado del grupo que consiste en un atomo de
halégeno, un grupo ciano, un grupo alquilo C1-C3 y un grupo haloalquilo C1-C3.

6. El compuesto de carboxamida de acuerdo con la reivindicaciéon 1, donde

Q es un grupo heterociclico que es un grupo tiazolilo, un grupo benzotiazolilo, un grupo imidazolilo, un grupo
benzimidazolilo, un grupo pirazolilo, un grupo 1,2,4-oxadiazolilo, un grupo 1,2,4-tiadiazolilo, un grupo 1,2,4-triazolilo,
un grupo 1,3,4-oxadiazolilo o un grupo 1,3,4-tiadiazolilo y el grupo heterociclico puede sustituirse con al menos un
grupo seleccionado del grupo que consiste en un atomo de halégeno, un grupo ciano, un grupo alquilo C1-C3 y un
grupo haloalquilo C1-C3.

7. El compuesto de carboxamida de acuerdo con la reivindicacién 1, donde

Q es un grupo heterociclico que es un grupo 2-tiazolilo, un grupo 2-benzotiazolilo, un grupo 2-imidazolilo, un grupo
2-benzimidazolilo, un grupo 3-pirazolilo, un grupo 1,2,4-oxadiazol-5-ilo, un grupo 1,2,4-tiadiazol-5-ilo, un grupo 1,2,4-
triazol-3-ilo, un grupo 1,3,4-oxadiazol-2-ilo o un grupo 1,3,4-tiadiazol-2-ilo y el grupo heterociclico puede sustituirse
con al menos un grupo seleccionado del grupo que consiste en un atomo de halégeno, un grupo ciano, un grupo
alquilo C1-C3 y un grupo haloalquilo C1-C3.

8. El compuesto de carboxamida de acuerdo con la reivindicacién 1, donde

Q es un grupo heterociclico que es un grupo 2-tiazolilo, un grupo 2-imidazolilo, un grupo 3-pirazolilo, un grupo 1,2,4-
oxadiazol-5-ilo, un grupo 1,2,4-tiadiazol-5-ilo, un grupo 1,2,4-triazol-3-ilo, un grupo 1,3,4-oxadiazol-2-ilo o un grupo
1,3,4-tiadiazol-2-ilo y el grupo heterociclico puede sustituirse con al menos un grupo seleccionado del grupo que
consiste en un atomo de halégeno, un grupo ciano, un grupo alquilo C1-C3 y un grupo haloalquilo C1-C3.

9. El compuesto de carboxamida de acuerdo con la reivindicacién 1, donde
Q es un grupo heterociclico que es un grupo 2-benzotiazolilo o un grupo 2-benzimidazolilo y el grupo heterociclico
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puede sustituirse con al menos un grupo seleccionado del grupo que consiste en un atomo de halégeno, un grupo
ciano, un grupo alquilo C1-C3 y un grupo haloalquilo C1-C3.

10. El compuesto de carboxamida de acuerdo con la reivindicaciéon 1, donde
Q es un grupo 2-benzimidazolilo opcionalmente sustituido con al menos un grupo seleccionado del grupo que
consiste en un atomo de halégeno, un grupo ciano, un grupo alquilo C1-C3 y un grupo haloalquilo C1-C3.

11. El compuesto de carboxamida de acuerdo con la reivindicacién 1, donde R® es un atomo de hidrégeno o un
grupo alquilo C1-C3.

12. El compuesto de carboxamida de acuerdo con la reivindicacién 1, donde R® es un atomo de hidrégeno o un
atomo de halégeno.

13. Un agente de control de enfermedades vegetales que comprende el compuesto de carboxamida como se define
en la reivindicacion 1 como un principio activo y un vehiculo inerte.

14. Un método para controlar una enfermedad vegetal, que comprende la etapa de tratar una planta o un suelo

donde crece una planta con una cantidad eficaz del compuesto de carboxamida como se define en la reivindicacién
1.

15. Uso del compuesto de carboxamida como se define en uno la reivindicacion 1 para controlar una enfermedad
vegetal.
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