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DESCRIPCION
Derivados de 5-fluoropirimidina como fungicidas
Campo de la invencion

La presente descripcion se refiere al campo de las 5-fluoropirimidinas y sus derivados y a al uso de estos
compuestos como fungicidas.

Antecedentes y resumen de la invencion

Los fungicidas son compuestos, de origen natural o sintético, que actdan para proteger y curar las plantas frente al
dafo causado por hongos importantes en agricultura. En general, un solo fungicida no es util en todas las
situaciones. Por consiguiente, se esta investigando para producir fungicidas que puedan tener un mejor rendimiento,
sean mas faciles de usar y cuesten menos.

El documento EP 0332579 A2 describe amidas del acido 2,6-dihalogenosustituido-isonicotinico para usar para el
control de microorganismos fitopatdgenos. En una realizacion, las amidas del acido 2,6-dihalogenosustituido-
isonicotinico tienen un resto de pirimidin-4-ilo unido al atomo de nitrégeno del grupo amida, cuyo resto de pirimidin-4-
ilo puede estar sustituido, entre otros con halégeno y alcoxi C4-Cs.

La presente descripcion se refiere a compuestos de 5-fluoropirimidina y a su uso como fungicidas. Los compuestos
de la presente descripcion pueden ofrecer proteccion contra ascomicetos, basidiomicetos, deuteromicetos y
oomicetos.

En un primer aspecto, la presente invencioén se refiere a compuestos de formula I:

R1™ N 'R2

en donde R’ es -N(R*)R*;

R%es -OR21;
R’es:

-C(=NR'®)SR’®;
R*es:

H;

R® es independientemente alquilo C+-Ce, halogenoalquilo C+-Cs, amino, alquilamino C4-Cs, dialquilamino Co-
Cs, fenilo opcionalmente sustituido con 1-3 R 0, o un anillo saturado o insaturado, de 5 o 6 miembros, que
contiene 1-3 heteroatomos, en donde cada anillo puede estar opcionalmente sustituido con 1-3 R”;

R'" es independientemente halégeno, alquilo C4-Cs, halogenoalquilo C+-Cs, alcoxi C+-Cg, halogenoalcoxi C1-
Cs, alquiltio C4-Cg, halogenoalquiltio C1-Cs, amino, alquilamino C4-Cs, dialquilamino C,-Cs, alcoxicarbonilo
C,-Cs, o alquilcarbonilo C»-Cg;

R'® es H, alquilo C+-Cs o fenilo opcionalmente sustituido con 1-3 RZO;

R% es independientemente halégeno, ciano, nitro, amino, alcoxialcoxi C4-Cs, alquilo C4-Cs, halogenoalquilo
C1-Cs, hidroxialquilo C4-Ce, alcoxialquilo C;-Cs, halogenoalcoxialquilo C2-Cs, alquenilo Cx-Ce,
halogenoalquenilo C;-Cg, alquinilo C3-Cs, halogenoalquinilo C3-Cs, hidroxilo, alcoxi C1-Cg, halogenoalcoxi
C1-Cs, alqueniloxi C2-Cs, halogenoalqueniloxi C,-Cs, alquiniloxi C3-Cg, halogenoalquiniloxi Cs-Csg, alquiltio
C1-Cg, halogenoalquiltio C4-Cs, alquilsulfonilo C4-Ce, halogenoalquilsulfonilo C1-Cg, alqueniltio C;-Ce,
halogenoalqueniltio C,-Cs, halogenoalquenilsulfonilo C»-Cg, alquiniltio Cs-Cs, alquinilsulfonilo C3-Ce,
halogenoalquinilsulfonilo Cs-Cs, alquilamino C+-Cs, dialquilamino C,-Cg, dialquilaminocarbonilo Cs-Csg,
alcoxicarbonilo C2-Ce, alquilcarbonilo C,-Cg, trialquilsililo C3-Cs, 2-[(E)-metoxiimino]-N-metil-acetamidilo,
fenilo, bencilo, benciloxi, fenoxi o un anillo heteroaromatico de 5 o 6 miembros, en donde cada fenilo,
bencilo, benciloxi, fenoxi, o anillo heteroaromatico de 5 0 6 miembros puede estar opcionalmente sustituido
con 1-3 sustituyentes independientemente seleccionados de R31;

R? es:
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H;

alquilo C1-C4;
halogenoalquilo C4-Ceg;
alquenilo Cx-Cy;
halogenoalquenilo C,-Cy;
alquinilo C3-Cy;
halogenoalquinilo C3-Cy;

fenilo, naftilo o tetrahidroquinolinilo cada uno opcionalmente sustituido con 1-3 RZO;

-(CHR®),R

-(CHR®*)n, (O)OR25
-(CHR*),C(O)R?;
-(CHR*),C(O)N(R*")R?;
-(CHR*),OR?’;
-(CHR*),SR?
-(CHR*)mN(R*")R*;
-C(=0)R%;

-N=C(R*%)(R*);
-NR**C(=0)OR?*®

-Si(R%)s;

-SO,R%;

alcoxicarbonilo C,-Ceg;
alquilaminocarbonilo C-Cg;
alquilcarbonilo C2-Cg;

azucares seleccionados del grupo que consiste en beta-D-glucosa-tetraacetato, ramnosa, fructosa
y pentosa; o

un anillo heteroaromatico de 5 o 6 miembros seleccionado del grupo que consiste en furanilo,
piridinilo, N-6xido de piridinilo, pirimidinilo, piridazinilo, pirazinilo, pirazolilo, tiazolilo, triazinilo,
tiadiazolilo, oxazolilo, triazolilo o isoxazolilo, en donde cada anillo heteroaromatico de 5 o 6
miembros puede estar opcionalmente sustituido con 1-5 R?;
en donde m es un numero entero de 1-3;
R* es independientemente:
H;
halégeno;
ciano;
nitro;
alquilo C+-Cg;
halogenoalquilo C4-Ceg;

fenilo o bencilo opcionalmente sustituido con 1-3 RZO;
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hidroxialquilo C+-Ceg;

alcoxilalquilo C2-Cg;

halogenoalquinilo C3-Cs;

alquenilo Cx-Cg;

halogenoalquenilo C2-Cs;

alquinilo C3-Cs;

alcoxi C4-Ce;

halogenoalcoxi C+-Csg;

alquiltio C4-Ce;

alquilamino C4-Cs;

dialquilamino C»-Csg;

cicloalquilamino C3-Cg;

(alquil)cicloalquilamino C4-Ceg;

alquilcarbonilo C2-Cg;

alcoxicarbonilo C,-Ceg;

alquilaminocarbonilo C-Cg;

dialquilaminocarbonilo C3-Cs;

trialquilsililo C3-Ce;

anillo heteroaromaticos condensados con anillo, seleccionado del grupo que consiste en
benzotiofenilo, quinolinilo, isoquinolinilo, tieno[2,3-b]piridilo, 1-metil-1H-tieno[2,3-c]pirazolilo 'y
benzoimidazolilo, en donde cada uno de los anillos puede estar ademas sustituido con 1-3 RZO; o
un anillo heteroaromatico de 5 o 6 miembros seleccionados del grupo que consiste en furanilo,

piridinilo, N-6xido de piridinilo, pirimidinilo, piridazinilo, pirazinilo, tiazolilo, triazinilo, tiadiazolilo,
oxazolilo, isoxazolilo, triazolilo y tienilo;

H;

halégeno;

alquilo C+-Cg;

halogenoalquilo C4-Ceg;

dialquilamino C,-Csg;

fenilo opcionalmente sustituido con 1-5 RZO;

anillos heteroaromaticos condensados con anillo seleccionados del grupo que consiste en
benzotiofenilo, quinolinilo, isoquinolinilo, tieno[2,3-b]piridilo, 1-metil-1H-tieno[2,3-c]pirazolilo,
benzofuranilo y benzoimidazolilo, 2,3-dihidrobenzofuran-2-ilo, 4-metil-4H-tieno[3,2-b]pirrol-5-ilo, 1-
metil-1H-indol-5-ilo, imidazo[1,2-a]piridin-2-ilo, imidazo[2,1-b]tiazol-6-ilo, benzotiazol-2-ilo,
benzo[b]tiofen-7-ilo, y 1-metil-1H-indazol-3-ilo, en donde cada uno de los anillos puede estar
ademas sustituido con 1-3 RZO;

naftilo;

benzo[1,3]dioxolilo;

pirrolidinonilo;

oxetanilo;
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alquiltio C4-Cs opcionalmente sustituido con 1-5 R?;

un anillo saturado o insaturado de 5 o 6 miembros que contiene 1-3 heteroatomos, en donde cada
anillo pude estar opcionalmente sustituido con 1-3 R o

un anillo heteroaromatico de 5 o 6 miembros seleccionado del grupo que consiste en furanilo,
piridinilo, N-6xido de pirdinilo, pirimidinilo, piridazinilo, pirazinilo, pirazolilo, tiazolilo, triazinilo,
tiadiazolilo, oxazolilo, isoxazolilo, triazolilo, imidazolilo, tiofen-2-ilo y tiofen-3-ilo, en donde cada
anillo heteroaromatico puede estar opcionalmente sustituido con 1-3 R%;

R* es H, alquilo C4-Cs, alcoxi C4-Cg, bencilo, o fenilo, en donde cada uno del bencilo o fenilo puede estar
opcionalmente sustituido con 1-3 RZO;

R® es H, alquilo C+-Csg, fenilo o bencilo opcionalmente sustituido con 1-3 RZO;

R* es:
H;
alquilo C+-Cg;
alcoxi C4-Cg;

fenilo opcionalmente sustituido con 1-3 RZO; o
un anillo heteroaromatico de 5 o 6 miembros seleccionado del grupo que consiste en furanilo,
piridinilo, N-6xido de piridinilo, pirimidinilo, piridazinilo, pirazinilo, tiazolilo, triazinilo, tiadiazolilo,
oxazolilo, triazolilo e isoxazolilo;
27 28 : : .

R”" y R™ son independientemente:
H;
alquilo C+-Cg;

bencil200 o fenilo, en donde cada uno del bencilo o fenilo puede estar opcionalmente sustituido con
1-3R“; 0

un anillo saturado o insaturado de 5 o 6 miembros que contiene 1-3 heteroatomos, en donde cada
anillo pude estar opcionalmente sustituido con 1-3 R

H;

alquilo C+-Ceg;
halogenoalquilo C1-Cs;
alcoxialquilo C4-Ceg;
alquilcarbonilo C2-Cg;

bencil200 o fenilo, en donde cada uno del bencilo o fenilo puede estar opcionalmente sustituido con
1-3R“; 0

un anillo saturado o insaturado de 5 o 6 miembros que contiene 1-3 heteroatomos, en donde cada
anillo pude estar opcionalmente sustituido con 1-3 R

R* es independientemente haldégeno, ciano, nitro, alquilo C4-Cg, halogenoalquilo C+-Cs, hidroxialquilo C1-
Cs, alcoxialquilo C2-Cs, halogenoalcoxialquilo C2-Cs, alquenilo C»-Cs, halogenoalquenilo C2-Ce, alquinilo Cs-
Cs, halogenoalquinilo Cs3-Ce, hidroxilo, alcoxi C1-Cs, halogenoalcoxi C4-Ce, alqueniloxi C;-Ce,
halogenoalqueniloxi C,-Ce, alquiniloxi Cs-Csg, halogenoalquiniloxi Cs-Cs, alquiltio C4-Cs, alquilsulfonilo C4-Cs,
halogenoalquilsulfonilo C+-Cs, alqueniltio C»-Cs, halogenoalqueniltio C»-Cs, halogenoalquenilsulfonilo C2-Cs,
alquiniltio C3-Cs, alquinilsulfonilo Cs-Cg, halogenoalquinilsulfonilo Cs-Cs, alquilamino C4-Cs, dialquilamino C»-
Cs, dialquilaminocarbonilo C3-Cg, trialquilsililo C3-Cs, tiazolilo, fenilo, pirimidinilo, o piridilo, en donde el
tiazolilo, fenilo, piridilo o pirimidinilo puede estar opcionalmente sustituido con 1-3 R?;

R% es independientemente haldégeno, ciano, nitro, alquilo C4-Cg, halogenoalquilo C+-Cs, hidroxialquilo C1-
Cs, alcoxialquilo C»-Cs, halogenoalcoxialquilo C2-Cs, alquenilo C»-Cs, halogenoalquenilo C2-Ce, alquinilo Cs-
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Cs, halogenoalquinilo Cs3-Ce, hidroxilo, alcoxi C4-Cs, halogenoalcoxi C4-Cg, alqueniloxi C2-Ce,
halogenoalqueniloxi C,-Ce, alquiniloxi C3-Csg, halogenoalquiniloxi Cs-Cs, alquiltio C4-Cs, alquilsulfonilo C4-Cs,
halogenoalquilsulfonilo C+-Cs, alqueniltio C»-Cs, halogenoalqueniltio C»-Cs, halogenoalquenilsulfonilo C2-Cs,
alquiniltio C3-Cs, alquinilsulfonilo Cs-Cg, halogenoalquinilsulfonilo Cs-Cs, alquilamino C4-Cs, dialquilamino C»-
Cs, dialquilaminocarbonilo C3-Cs o trialquilsililo C3-Ceg;

R* es independientemente:

alquilo  C4-Ce, halogenoalquilo  C4-Cg, hidroxialquilo  C4-Ce, alcoxialquilo  C»-Ce,
halogenoalcoxialquilo C,-Cg, alquenilo C»-Cs, halogenoalquenilo C»-Cs, alquinilo C3-Ce,
halogenoalquinilo Cs3-Ce, hidroxilo, alcoxi C4-Cs, halogenoalcoxi C4-Cg, alqueniloxi Cy-Ce,
halogenoalqueniloxi C,-Cg, alquiniloxi C3-Cs, halogenoalquiniloxi C3-Cs, alquiltio C4-Ce,
alquilsulfonilo C4-Cg, halogenoalquilsulfonilo C1-Cg, alqueniltio C»-Cs, halogenoalqueniltio C2-Ce,
halogenoalquenilsulfonilo C»-Cs, alquiniltio C3-Cs, alquinilsulfonilo C3-Cs, halogenoalquinilsulfonilo
C3-Cs, alquilamino C4-Cg, dialquilamino C,-Cg, dialquilaminocarbonilo Cs-Cs, trialquilsililo C3-Cg;

fenilo en donde el anillo de fenilo puede estar opcionalmente sustituido con 1-3 R%: o

un anillo saturado o insaturado de 5 o 6 miembros que contiene 1-3 heteroatomos, en donde cada
anillo pude estar opcionalmente sustituido con 1-3 R

R* es independientemente:
alquilo C+-Ce, halogenoalquilo C1-Cg, fenilo o tienilo opcionalmente sustituido con 1-3 RZO; o

un anillo saturado o insaturado de 5 o 6 miembros que contiene 1-3 heteroatomos, en donde cada
anillo pude estar opcionalmente sustituido con 1-3 R

R% es H, ciano, alquilo C4-Cg, alcoxi C4-Cs, bencilo o fenilo, en donde cada uno del bencilo o fenilo puede
estar opcionalmente sustituido con 1-3 RZO;

alternativamente R* y R* se pueden considerar juntos para formar:

un anillo saturado o insaturado de 5 o 6 miembros que contiene 1-3 heteroatomos, en donde cada
anillo pude estar opcionalmente sustituido con 1-3 R,

En un segundo aspecto, la presente invencion se refiere a una composicion fungicida para el control o la prevencion
del ataque fungico, que comprende los compuestos del primer aspecto y un material vehiculo fitolégicamente
aceptable.

En un tercer aspecto, la presente invencion se refiere a un método para el control o la prevencion del ataque fungico
en una planta, incluyendo el método las etapas de aplicar una cantidad eficaz como fungicida de uno o mas de los
compuestos del primer aspecto, a al menos uno de la planta, la zona adyacente a la planta, el suelo adaptado para
soportar el crecimiento de la planta, una raiz de la planta, el follaje de la planta y la semilla adaptada para producir al
menos uno de la planta y otra planta.

El término "alquilo" se refiere a una cadena de carbonos no ramificada, ramificada o ciclica, incluyendo metilo, etilo,
propilo, butilo, isopropilo, isobutilo, butilo terciario, pentilo, hexilo, ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo, ciclohexilo y
similares.

El término "alquenilo" se refiere a una cadena de carbonos ramificada, no ramificada o ciclica, que contiene uno o
mas dobles enlaces, incluyendo etenilo, propenilo, butenilo, isopropenilo, isobutenilo, ciclohexenilo, y similares.

El término "alquinilo" se refiere a una cadena de carbonos ramificada o no ramificada que contiene uno o mas triples
enlaces, incluyendo propinilo, butinilo y similares.

Como se usa a lo largo de esta memoria descriptiva, el término "R" se refiere al grupo que consiste en alquilo Cys,
alquenilo Cs.s 0 alquinilo Cs.s, salvo que se exponga otra cosa.

El término "alcoxi" se refiere a un sustituyente -OR.

El término "alcoxicarbonilo" se refiere a un sustituyente -C(O)-OR.
El término "alquilcarbonilo” se refiere a un sustituyente -C(O)-R.
El término "alquilsulfonilo” se refiere a un sustituyente -SO2-R.

El término "halogenoalquilsulfonilo" se refiere a una sustituciéon sulfonilo en un alquilo que esta parcialmente
sustituido con atomos de halégeno.
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El término "alquiltio" se refiere a un sustituyente -S-R.
El término "alquilaminocarbonilo” se refiere a un sustituyente -C(O)-N(H)-R.
El término "dialquilaminocarbonilo” se refiere a un sustituyente -C(O)-NR..

El término "alquilcicloalquilamino" se refiere a un sustituyente cicloalquilamino que esta sustituido con un grupo
alquilo.

El término "trialquilsililo" se refiere a -SiRs.

El término "ciano" se refiere a un sustituyente -C=N.

El término "hidroxilo" se refiere a un sustituyente -OH.

El término "amino" se refiere a un sustituyente -NHo.

El término "alquilamino" se refiere a un sustituyente -N(H)-R.

El término "dialquilamino" se refiere a un sustituyente -NR:.

El término "alcoxialcoxi" se refiere a -O(CH2),0O(CH2), donde n es un numero entero 1-3
El término "alcoxialquilo" se refiere a una sustitucion alcoxi en un alquilo.

El término "halogenoalcoxialquilo” se refiere a una sustitucion alcoxi en un alquilo que puede estar parcialmente
sustituido con atomos de halégeno.

El término "hidroxialquilo" se refiere a un alquilo que esta sustituido con un grupo hidroxilo.

El término "halogenoalcoxi" se refiere a un sustituyente -OR-X, en donde X es CI, F, Br, o |, o cualquier combinacion
de los mismos.

El término "halogenoalquilo” se refiere a un alquilo, que esta sustituido con CI, F, |, o Br o cualquier combinacion de
los mismos.

El término "halogenoalquenilo" se refiere a un alquenilo, que esta sustituido con Cl, F, I, o Br o cualquier
combinacién de los mismos.

El término "halogenoalquinilo” se refiere a un alquinilo, que esta sustituido con Cl, F, |, o Br o cualquier combinacion
de los mismos.

El término "halégeno” o "halogeno-" se refiere a uno o mas atomos de halégeno, definidos como F, Cl, Bry I.
El término "hidroxicarbonilo" se refiere a un sustituyente -C(O)-OH.

El término "nitro" se refiere a un sustituyente -NO,.

El término "tienilo" se refiere a un anillo aromatico de 5 miembros con un atomo de azufre.

A lo largo de la descripcion, la referencia a compuestos de férmula | se lee como que incluye también isomeros
opticos y sales de la férmula |, e hidratos de los mismos. Especificamente, cuando la férmula | contiene un grupo
alquilo de cadena ramificada, se entiende que dichos compuestos incluyen isomeros 6pticos y racematos de los
mismos. Las sales de ejemplo incluyen: hidrocloruro, hidrobromuro, hidroyoduro, y similares.

Los expertos en la técnica también entienden que esta permitida la sustitucion adicional, salvo que se indique lo
contrario, siempre que se cumplan las reglas de enlaces quimicos y energia de tension, y el producto todavia
presente actividad fungicida.

La solicitud describe ademas el uso de un compuesto de formula |, para proteger una planta contra el ataque por un
organismo fitopatdgeno o el tratamiento de una planta infestada por un organismo fitopatégeno, que comprende la
aplicacion del compuesto de férmula |, o una composicidon que comprende el compuesto, en el suelo, una planta,
una parte de una planta, follaje y/o semillas.

La solicitud describe ademas una composicion Util para proteger a una planta contra el ataque por un organismo
fitopatégeno y/o el tratamiento de una planta infestada por un organismo fitopatdgeno, que comprende un
compuesto de férmula | y un material vehiculo fitolégicamente aceptable.
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Descripcion detallada de la presente descripcion

Los compuestos de la presente descripcion se pueden aplicar por cualquiera de una variedad de técnicas conocidas,
sea como los compuestos o como formulaciones que comprenden los compuestos. Por ejemplo, los compuestos se
pueden aplicar a las raices, semillas o el follaje de las plantas para el control de diferentes hongos, sin dafiar el valor
comercial de las plantas. Los materiales se pueden aplicar en forma de cualquiera de los tipos de formulaciones
usadas en general, por ejemplo, como soluciones, polvos, polvos humectables, concentrados fluidos o concentrados
emulsionables.

Preferiblemente, los compuestos de la presente descripcion se aplican en forma de una formulacién, que comprende
uno o mas de los compuestos de formula I, con un vehiculo fitolégicamente aceptable. Las formulaciones
concentradas se pueden dispersar en agua u otros liquidos, para aplicar, o las formulaciones pueden ser de tipo
polvo o granulares, las cuales se pueden aplicar sin mas tratamiento. Las formulaciones se pueden preparar de
acuerdo con procedimientos que son convencionales en la técnica de la quimica agricola.

La presente descripcion contempla todos los vehiculos mediante los cuales pueden formularse uno o mas de los
compuestos para el suministro y uso como fungicida. Tipicamente, las formulaciones se aplican como suspensiones
o emulsiones acuosas. Dichas suspensiones o emulsiones se pueden producir a partir de formulaciones solubles en
agua, suspendibles en agua o emulsionables, que son soélidas, normalmente conocidas como polvos humectables; o
liquidas, normalmente conocidos como concentrados emulsionables, suspensiones acuosas o concentrados de
suspensiones. Como se apreciara facilmente, se puede usar cualquier material al que se puedan afadir estos
compuestos, con la condiciéon de que den la utilidad deseada sin interferencia significativa con la actividad de estos
compuestos como agentes antiflingicos.

Los polvos humectables, que pueden estar compactados para formar granulos dispersables en agua, comprenden
una mezcla intima de uno o mas de los compuestos de férmula |, un vehiculo inerte y tensioactivos. La
concentracion del compuesto en el polvo humectable puede ser de aproximadamente 10 por ciento a
aproximadamente 90 por ciento en peso, basado en el peso total del polvo humectable, preferiblemente de
aproximadamente 25 por ciento en peso a aproximadamente 75 por ciento en peso. En la preparaciéon de las
formulaciones de polvo humectable, los compuestos se pueden mezclar con cualquier sélido finamente dividido tal
como profilita, talco, tiza, yeso, tierra de Fuller, bentonita, atapulgita, almidén, caseina, gluten, arcillas de
montmorillonita, tierras de diatomeas, silicatos purificados o similares. En dichas operaciones, el vehiculo finamente
dividido y los tensioactivos se mezclan tipicamente con el o los compuestos y se muelen.

Los concentrados emulsionables de los compuestos de férmula | pueden comprender una concentracion
conveniente, tal como de aproximadamente 10 por ciento en peso a aproximadamente 50 por ciento en peso del
compuesto, en un liquido adecuado, basado en el peso total del concentrado. Los compuestos se pueden disolver
en un vehiculo inerte, que es un disolvente miscible con el agua o una mezcla de disolventes organicos inmiscibles
con el agua, y emulsionantes. Los concentrados se pueden diluir con agua y aceite para formar mezclas de
pulverizacién en forma de emulsiones de aceite en agua. Los disolventes organicos utiles incluyen compuestos
aromaticos, en especial las partes naftalénica y olefinica de alto punto de ebullicién del petréleo, tales como nafta
aromatica pesada. También se pueden usar otros disolventes organicos, por ejemplo, disolventes terpénicos,
incluyendo derivados de colofonia, cetonas alifaticas, tales como ciclohexanona, y alcoholes complejos, tales como
2-etoxietanol.

Los emulsionantes que se pueden usar ventajosamente en la presente memoria, los pueden determinar facilmente
los expertos en la técnica e incluyen varios emulsionantes no iénicos, aniénicos, cationicos y anfoteros, o una
mezcla de dos o mas emulsionantes. Los ejemplos de emulsionantes no idnicos utiles para preparar los
concentrados emulsionables incluyen los éteres de polialquilenglicol y productos de condensacion de alquil y aril-
fenoles, alcoholes alifaticos, aminas alifaticas o acidos grasos con 6xido de etileno, éxidos de propileno tales como
alquilfenoles etoxilados y ésteres carboxilicos solubilizados con el poliol o polioxialquileno. Los emulsionantes
catiénicos incluyen compuestos de amonio cuaternario y sales de aminas grasas. Los emulsionantes anioénicos
incluyen las sales solubles en aceite (p. €j., calcio) de acidos alquilarilsulfonicos, sales solubles en aceite o éteres de
poliglicol sulfatados y sales adecuadas de éter de poliglicol fosfatado.

Los liquidos organicos representativos que se pueden usar en la preparaciéon de concentrados emulsionables de los
compuestos de la presente invencion son los liquidos aromaticos tales como xileno, fracciones de propilbenceno; o
fracciones de naftaleno mixtas, aceites minerales, liquidos organicos aromaticos sustituidos tales como ftalato de
dioctilo; queroseno; dialquilamidas de diferentes acidos grasos, en particular las dimetilamidas de glicoles grasos y
derivados de glicol, tales como éter de n-butilo, éter de etilo o éter de metilo del dietilenglicol, y el éter de metilo de
trietilenglicol y similares. También se pueden usar mezclas de dos o mas liquidos organicos en la preparacion del
concentrado emulsionable. Los liquidos organicos incluyen xileno y fracciones de propilbenceno, siendo el mas
preferido en algunos casos el xileno. Tipicamente se usan agentes de dispersion tensioactivos en formulaciones
liquidas y en una cantidad de 0,1 a 20 por ciento en peso, basado en el peso combinado del agente de dispersion
con uno o mas de los compuestos. Las formulaciones también pueden contener otros aditivos compatibles, por
ejemplo, reguladores del crecimiento de la planta y otros compuestos biolégicamente activos usados en agricultura.
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Las suspensiones acuosas comprenden suspensiones de uno o mas compuestos de formula | insolubles en agua,
dispersas en un vehiculo acuoso en una concentracién en el intervalo de aproximadamente 5 a aproximadamente 50
por ciento en peso, basado en el peso total de la suspensién acuosa. Las suspensiones se preparan por molienda
fina de uno o mas de los compuestos, y mezclamiento enérgico del material molido en un vehiculo compuesto de
agua y tensioactivos elegidos de los mismos tipos discutidos antes. También se pueden afiadir otros componentes,
tales como sales inorganicas y gomas sintéticas o naturales, para aumentar la densidad y la viscosidad del vehiculo
acuoso.

Los compuestos de formula | también se pueden aplicar como formulaciones granulares, que son particularmente
utiles para aplicaciones en el suelo. Las formulaciones granulares contienen en general de aproximadamente 0,5 a
aproximadamente 10 por ciento en peso, basado en el peso total de la formulacion granular, del o de los
compuestos dispersados en un vehiculo inerte que consiste enteramente o en gran parte en un material inerte
bastamente dividido, tal como atapulgita, bentonita, diatomita, arcilla o una sustancia barata similar. Normalmente,
dichas formulaciones se preparan disolviendo los compuestos en un disolvente adecuado y aplicandolo a un
vehiculo granular el cual se ha formado previamente con el tamafio de particulas adecuado, en el intervalo de
aproximadamente 0,5 a aproximadamente 3 mm. Un disolvente adecuado es un disolvente en el que el compuesto
es sustancial o completamente soluble. Dichas formulaciones también pueden prepararse haciendo una masa o
pasta del vehiculo y el compuesto y el disolvente, y machacando y secando para obtener la particula granular
deseada.

Los polvos que contienen los compuestos de formula |, se pueden preparar mezclando intimamente uno o mas de
los compuestos en forma pulverulenta con un vehiculo agricola pulverulento adecuado, tal como, por ejemplo, arcilla
caolin, roca volcanica molida y similares. Los polvos pueden convenientemente contener de aproximadamente 1 a
aproximadamente 10 por ciento en peso del compuesto, basado en el peso total del polvo.

Las formulaciones pueden contener adicionalmente tensioactivos adyuvantes para potenciar la deposicion,
humectacion y penetracion de los compuestos sobre el cultivo y organismos objetivo. Estos tensioactivos
adyuvantes se pueden usar opcionalmente como un componente de la formulacién o como una mezcla de depdsito.
La cantidad de tensioactivo adyuvante tipicamente variara de 0,01 a 1,0 por ciento en volumen, basado en un
volumen de agua para pulverizar, preferiblemente de 0,05 a 0,5 por ciento en volumen. Los tensioactivos adyuvantes
adecuados incluyen, pero no se limitan a nonilfenoles etoxilados, alcoholes sintéticos o naturales etoxilados, sales
de los ésteres de acidos sulfosuccinicos, organosiliconas etoxiladas, aminas grasas etoxiladas y mezclas de
tensioactivos con aceites minerales o vegetales. Las formulaciones también pueden incluir emulsiones de aceite en
agua tales como las descritas en la solicitud de patente de EE.UU. n° de Serie 11/495.228.

Las formulaciones pueden incluir opcionalmente combinaciones que contengan otros compuestos plaguicidas.
Dichos compuestos plaguicidas adicionales pueden ser fungicidas, insecticidas, herbicidas, nematocidas, miticidas,
artropodicidas, bactericidas o combinaciones de los mismos que sean compatibles con los compuestos de la
presente invencion en el medio seleccionado para la aplicacion, y no sean antagonistas de la actividad de los
presentes compuestos. Por consiguiente, en dichas realizaciones, el otro compuesto plaguicida se usa como un
toxico adicional del mismo o para un uso plaguicida diferente. Los compuestos de féormula | y el compuesto
plaguicida en la combinacion pueden estar presentes, en general, en una relacion en peso de 1:100 a 100:1.

Los compuestos de la presente descripcion también se pueden combinar con otros fungicidas para formar mezclas
fungicidas y mezclas sinérgicas de los mismos. Los compuestos fungicidas de la presente descripcion se aplican con
frecuencia junto con uno o mas de ofros fungicidas para controlar una variedad mas amplia de enfermedades
indeseables. Cuando se usan junto con otro u otros fungicidas, los compuestos presentes reivindicados pueden
formularse con el o los otros fungicidas, mezclarse en un depésito con el o los otros fungicidas o aplicarse
secuencialmente con el o los otros fungicidas. Dichos otros fungicidas pueden incluir 2-(tiocianato-metiltio)-
benzotiazol, 2-fenilfenol, sulfato de 8-hidroxiquinolina, antimicina, Ampelomyces, quisqualis, azaconazol,
azoxistrobina, Bacillus subtilis, benalaxilo, benomilo, bentiavalicarb-isopropilo, sal bencilaminobenceno-sulfonato
(BABS), bicarbonatos, bifenilo, bismertiazol, bitertanol, bixafeno, blasticidina-S, bérax, mezcla de Burdeos, boscalid,
bromuconazol, bupirimato, polisulfuro de calcio, captafol, captano, carbendazim, carboxin, carpropamid, carvona,
cloroneb, clorotalonilo, clozolinato, Coniothyrium minitans, hidréxido de cobre, octanoato de cobre, oxicloruro de
cobre, sulfato de cobre, sulfato de cobre (tribasico), éxido cuproso, ciazofamid, ciflufenamid, cimoxanilo,
ciproconazol, ciprodinilo, dazomet, debacarb, etilenbis-(ditiocarbamato) de diamonio, diclofluanid, diclorofeno,
diclocimet, diclomezina, dicloran, dietofencarb, difenoconazol, ion difenzoquat, diflumetorim, dimetomorf,
dimoxistrobina, diniconazol, diniconazol-M, dinobutén, dinocap, difenilamina, ditianén, dodemorf, acetato de
dodemorf, dodina, dodina base libre, edifenfés, enestrobina, epoxiconazol, etaboxam, etoxiquina, etridiazol,
famoxadona, fenamidona, fenarimol, fenbuconazol, fenfuram, fenhexamid, fenoxanilo, fenpiclonilo, fenpropidin,
fenpropimorf, fentina, acetato de fentina, hidréxido de fentina, ferbam, ferimzona, fluazinam, fludioxonilo, flumorf,
fluopicolida, fluopiram, fluoroimida, fluoxastrobina, fluquinconazol, flusilazol, flusulfamida, flutolanilo, flutriafol, folpet,
formaldehido, fosetil, fosetil-aluminio, fuberidazol, furalaxilo, furametpir, guazatina, acetato de guazatina, GY-81,
hexaclorobenceno, hexaconazol, himexazol, imazalilo, sulfato de imazalilo, imibenconazol, iminoctadina, triacetato
de iminoctadina, tris(albesilato) de iminoctadina, ipconazol, iprobenfds, iprodiona, iprovalicarb, isoprotiolano,
kasugamicina, hidrocloruro de kasugamicina hidrato, kresoximmetilo, mancobre, mancozeb, mandipropamid, maneb,
mepanipirim, mepronilo, cloruro mercurico, éxido mercurico, cloruro mercurioso, metalaxilo, mefenoxam, metalaxil-M,
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metam, metam-amonio, metam-potasio, metam-sodio, metconazol, metasulfocarb, yoduro de metilo, isotiocianato de
metilo, metiram, metominostrobina, metrafenona, mildiomicina, miclobutanilo, nabam, nitrotal-isopropilo, nuarimol,
octilinona, ofurace, acido oleico (acidos grasos), orisastrobina, oxadixilo, oxina-cobre, fumarato de oxpoconazol,
oxicarboxina, pefurazoato, penconazol, pencicurén, pentaclorofenol, laurato de pentaclorofenilo, pentiopirad, acetato
de fenilmercurio, acido fosfénico, ftalida, picoxistrobina, polioxina B, polioxinas, polioxorim, bicarbonato de potasio,
sulfato de potasio e hidroxiquinolina, probenazol, procloraz, procimidona, propamocarb, hidrocloruro de
propamocarb, propiconazol, propineb, proquinazid, protioconazol, piraclostrobina, pirazofés, piribencarb, piributicarb,
pirifenox, pirimetanilo, piroquilén, quinoclamina, quinoxifeno, quintozeno, extracto de Reynoutria sachalinensis,
siltiofamo, simeconazol, 2-fenilfenéxido de sodio, bicarbonato de sodio, pentaclorofenéxido de sodio, espiroxamina,
azufre, SYP-Z071, SYP-Z048, aceites de alquitran, tebuconazol, tecnazeno, tetraconazol, tiabendazol, tifluzamida,
tiofanato-metilo, tiram, tiadinilo, tolclofés-metilo, tolilfluanid, triadimefén, triadimenol, triazéxido, triciclazol, tridemorf,
trifloxistrobina, triflumizol, triforina, triticonazol, validamicina, vinclozolina, zineb, ziram, zoxamida, Candida oleophila,
Fusarium oxysporum, Gliocladium spp., Phlebiopsis gigantea, Streptomyces griseoviridis, Trichoderma spp., (RS)-N-
(3,5-diclorofenil)-2-(metoximetil)-succinimida, 1,2-dicloropropano, 1,3-dicloro-1,1,3,3-tetrafluoroacetona hidrato, 1-
cloro-2,4-dinitronaftaleno, 1-cloro-2-nitropropano, 2-(2-heptadecil-2-imidazolin-1-il)etanol, 1,1,4,4-tetradxido de 2,3-
dihidro-5-fenil-1,4-ditiina, acetato de 2-metoxietiimercurio, cloruro de 2-metoxietimercurio, silicato de 2-
metoxietiimercurio, 3-(4-clorofenil)-5-metilrodanina, tiocianato de 4-(2-nitroprop-1-enil)fenilo, ampropilfés, anilazina,
azitiram, polisulfuro de barium, Bayer 32394, benodanilo, benquinox, bentalurén, benzamacrilo; benzamacril-
isobutilo, benzamorf, binapacrilo, sulfato de bis(metilmercurio), éxido de bis(tributilestafio), butiobato, cromato-
sulfato de cadmio, calcio, cobre y cinc, carbamorf,

CECA, clobentiazona, cloraniformetan, clorfenazol, clorquinox, climbazol, bis(3-fenilsalicilato) de cobre, cromato de
cobre y cinc, cufraneb, hidraziniosulfato ctprico, cuprobam, ciclafuramid, cipendazol, ciprofuram, decafentin, diclona,
diclozolina, diclobutrazol, dimetirimol, dinocton, dinosulfén, dinoterbén, dipiritiona, ditalimfos, dodicina, drazoxolén,
EBP, ESBP, etaconazol, etem, etirim, fenaminosulf, fenapanil, fenitropan, fluotrimazol, furcarbanil, furconazol,
furconazol-cis, furmecyclox, furofanato, gliodina, griseofulvina, halacrinato, Hercules 3944, hexiltiofos, ICIA0858,
isopamfos, isovalediona, mebenil, mecarbinzid, metazoxolén, metfuroxam, metilmercurio diciandiamida, metsulfovax,
milneb, anhidrido mucoclérico, miclozolin, N-3,5-diclorofenilsuccinimida, N-3-nitrofenilitaconimida, natamicina, N-
etilmercurio-4-toluenosulfonanilida, bis(dimetilditiocarbamato) de niquel, OCH, dimetilditiocarbamato de
fenilmercurio, nitrato de fenilmercurio, fosdifeno, protiocarb;hidrocloruro de protiocarb, piracarbolid, piridinitrilo,
piroxiclor, piroxifur, quinacetol; sulfato de quinacetol, quinazamid, quinconazol, rabenzazol, salicilanilida, SSF-109,
sultropen, tecoram, tiadifltor, ticiofeno, tioclorfenfim, tiofanato, tioquinox, tioximid, triamifos, triarimol, triazbutilo,
triclamida, urbacid, XRD-563 y zarilamid, IK-1140, NC-224 y cualquier combinacién de los mismos.

Adicionalmente, los compuestos de la presente invencién se pueden combinar con otros plaguicidas, que incluyen
insecticidas, nematocidas, miticidas, artropodicidas, bactericidas o combinaciones de los mismos que sean
compatibles con los compuestos de la presente invencién en el medio seleccionado para la aplicacién, y no sean
antagonistas con la actividad de los presentes compuestos para formar mezclas plaguicidas y mezclas sinérgicas de
los mismos. Los compuestos fungicidas de la presente descripcion se pueden aplicar junto con uno o mas de otros
plaguicidas para controlar una variedad mas amplia de plagas indeseables. Cuando se usan junto con otros
plaguicidas, los compuestos presentes reivindicados pueden formularse con el o los otros plaguicidas, mezclarse en
un depdsito con el o los otros plaguicidas o aplicarse secuencialmente con el o los otros plaguicidas. Los insecticidas
tipicos incluyen, pero no se limitan a: insecticidas antibioticos tales como alosamidina y turingiensina; insecticidas
tipo lactonas macrociclicas tales como espinosad; insecticidas tipo avermectina tales como abamectina,
doramectina, emamectina, eprinomectina, ivermectina y selamectina; insecticidas tipo milbemicina tales como
lepimectina, milbemectina, oxima de milbemicina y moxidectina; insecticidas de arsénico tales como arseniato de
calcio, acetoarsenito de cobre, arseniato de cobre, arseniato de plomo, arsenito de potasio y arsenito de sodio;
insecticidas botanicos tales como anabasina, azadirachtina, d-limoneno, nicotina, piretrinas, cinerinas, cinerina I,
cinerina Il, jasmolina |, jasmolina Il, piretrina |, piretrina Il, quassia, rotenona, riania y sabadilla; insecticidas
carbamato tales como bendiocarb y carbarilo; insecticidas de metilcarbamato de benzofuranilo tales como
benfuracarb, carbofuran, carbosulfan, decarbofuran y furatiocarb; insecticidas de dimetilcarbamato dimitan,
dimetilan, hyquincarb y pirimicarb; insecticidas de carbamato de oxima tales como alanycarb, aldicarb, aldoxicarb,
butocarboxima, butoxicarboxima, metomil, nitrilacarb, oxamil, tazimcarb, tiocarboxima, tiodicarb y tiofanox;
insecticidas de metilcarbamato de fenilo tales como alixicarb, aminocarb, bufencarb, butacarb, carbanolato,
cloetocarb, dicresilo, dioxacarb, EMPC, etiofencarb, fenetacarb, fenobucarb, isoprocarb, metiocarb, metolcarb,
mexacarbato, promacil, promecarb, propoxur, trimetacarb, XMC y xililcarb; insecticidas de dinitrofenol tales como
dinex, dinoprop, dinosam y DNOC; insecticidas de fluor tales como hexafluorosilicato de bario, criolita, fluoruro de
sodio, hexafluorosilicato de sodio y sulfluramid; insecticidas de formamidina tales como amitraz, clordimeform,
formetanato y formparanato; insecticidas fumigantes tales como acrilonitrilo, disulfuro de carbono, tetracloruro de
carbono, cloroformo, cloropicrina, para-diclorobenceno, 1,2-dicloropropano, formiato de etilo, dibromuro de etileno,
dicloruro de etileno, 6xido de etileno, cianida de hidrégeno, yodometano, bromuro de metilo, metilcloroformo, cloruro
de metileno, naftaleno, fosfina, fluoruro de sulfurilo y tetracloroetano; insecticidas inorganicos tales como boérax,
polisulfuro de calcio, oleato de cobre, cloruro mercurioso, tiocianato de potasio y tiocianato de sodio; inhibidores de
la sintesis de quitina tales como bistriflurén, buprofezin, clorfluazurén, ciromazina, diflubenzurdn, flucicloxurén,
flufenoxurdn, hexaflumurdn, lufenurdn, novalurén, noviflumurdn, penflurén, teflubenzurén vy triflumurdn; imitadores de
hormona juvenil tales como epofenonano, fenoxycarb, hidropreno, quinopreno, metopreno, piriproxifeno y tripreno;
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hormonas juveniles tales como hormona juvenil |, hormona juvenil Il y hormona juvenil lll; agonistas de hormona de
muda tales como cromafenozida, halofenozida, metoxifenozida y tebufenozida; hormonas de muda tales como a-
ecdisona y ecdisterona; inhibidores de muda tales como diofenolan; precocenos tales como precoceno |, precoceno
Il 'y precoceno llI; reguladores del crecimiento de los insectos no clasificados tales como diciclanilo; insecticidas
analogos de nereistoxina tales como besultap, cartap, tiociclam y tiosultap; insecticidas nicotinoides tales como
flonicamid; insecticidas de nitroguanidina tales como clotianidina, dinotefuran, imidacloprid y tiametoxam;
insecticidas de nitrometileno tales como nitenpiram y nitiazina;insecticidas de piridilmetilamina tales como
acetamiprid, imidacloprid, nitenpiram y tiacloprid; insecticidas organoclorados tales como bromo-DDT, camfeclor,
DDT, pp-DDT, etil-DDD, HCH, gamma-HCH, lindano, metoxiclor, pentaclorofenol y TDE; insecticidas de ciclodieno
tales como aldrin, bromociclen, clorbiciclen, clordano, clordecona, dieldrin, dilor, endosulfan, endrin, HEOD,
heptaclor, HHDN, isobenzan, isodrin, kelevan y mirex; insecticidas de organofosfato tales como bromfenvinfos,
clorfenvinfos, croloxifos, diclorvos, dicrotofos, dimetilvinfos, fospirato, heptenofos, metocrolofos, mevinfos,
monocrotofos, naled, naftalofos, fosfamidén, propafos, TEPP vy tetraclorvinfos; insecticidas de organotiofosfato tales
como dioxabenzofos, fosmetilan y fentoato; insecticidas de organotiofosfato alifatico tales como acetion, amitén,
cadusafos, cloretoxifos, clormefos, demefion, demefion-O, demefion-S, demetdn, demetdn-O, demetdn-S, demeton-
metilo, demetdn-O-metilo, demetdn-S-metilo, demetdn-S-metilsulfon, disulfotdn, etidén, etoprofos, IPSP, isotioato,
malation, metacrifos, oxidemeténmetilo, oxideprofos, oxidisulfotén, forato, sulfotep, terbufos y tiometdn;insecticidas
de amida de organotiofosfato alifatico tales como amidition, ciantoato, dimetoato, etoato-metilo, formotion,
mecarbam, ometoato, protoato, sofamida y vamidotion; insecticidas de oxima-organotiofosfato tales como clorfoxim,
foxim y foxim-metilo; insecticidas de organotiofosfato heterociclico tales como azametifos, cumafos, cumitoato,
dioxatiéon, endotidon, menazon, morfotion, fosalona, piraclofos, piridafention y quinotién; insecticidas de
organotiofosfato benzotiopirano tales como diticrofos y ticrofos; insecticidas de organotiofosfato benzotriazina tales
como azinfos-etilo y azinfos-metilo; insecticidas de organotiofosfato isoindol tales como dialifos y fosmet;
insecticidas de organotiofosfato isoxazol tales como isoxation y zolaprofos; insecticidas de organotiofosfato
pirazolopirimidina tales como clorprazofos y pirazofos; insecticidas de organotiofosfato piridina tales como clorpirifos
y clorpirifos-metilo; insecticidas de organotiofosfato pirimidina tales como butatiofos, diazinén, etrimfos, lirimfos,
pirimifos-etilo, pirimifos-metilo, primidofos, pirimitato y tebupirimfos; insecticidas de organotiofosfato quinoxalina tales
como quinalfos y quinalfos-metilo; insecticidas de organotiofosfato tiadiazol tales como atidation, litidation, metidation
y protidation; insecticidas de organotiofosfato triazol tales como isazofos y triazofos; insecticidas de organotiofosfato
fenilo tales como azotoato, bromofos, bromofos-etilo, carbofenotion, clortiofos, cianofos, citioato, dicapton,
diclofention, etafos, famfur, fenclorfos, fenitrotion fensulfotion, fention, fention-etilo, heterofos, jodfenfos, mesulfenfos,
paration, paration-metilo, fenkapton, fosniclor, profenofos, protiofos, sulprofos, temefos, triclometafos-3 y trifenofos;
insecticidas de fosfonato tales como butonato y ftriclorfén;insecticidas de fosfonotioato tales como mecarfén;
insecticidas de feniletilfosfonotioato tales como fonofés y tricloronat; insecticidas de fenil-fenilfosfonotioato tales
como cianofenfos, EPN y leptofos; insecticidas de fosforamidato tales como crufomato, fenamifos, fostietan,
mefosfolan, fosfolan y pirimetafos; insecticidas de fosforamidotioato tales como acefato, isocarbofos, isofenfos,
metamidofos y propetamfos; insecticidas de foforodiamida tales como dimefox, mazidox, mipafox y schradan;
insecticidas de oxadiazina tales como indoxacarb; insecticidas de ftalimida tales como dialifos, fosmet y tetrametrina;
insecticidas de pirazol tales como acetoprol, etiprol, fipronil, pirafluprol, piriprol, tebufenpirad, tolfenpirad y vaniliprol;
insecticidas de éster piretroide tales como acrinatrin, aletrina, bioaletrin, bartrin, bifentrin, bioetanometrin, cicletrin,
cicloprotrina, ciflutrin, beta-ciflutrin, cihalotrina, gamma-cihalotrina, lambda-cihalotrina, cipermetrina, alfa-
cipermetrina, beta-cipermetrina, teta-cipermetrina, zeta-cipermetrina, cifenotrina, deltametrina, dimeflutrina,
dimetrina, empentrina, fenflutrina, fenpiritrina, fenpropatrina, fenvalerato, esfenvalerato, flucitrinato, fluvalinato, tau-
fluvalinato, furetrina, imiprotrina, metoflutrina, permetrina, biopermetrina, transpermetrina, fenotrina, pralletrina,
proflutrina, piresmetrina, resmetrina, bioresmetrina, cismetrina, teflutrina, teralletrina, tetrametrina, tralometrina y
transflutbrina; insecticidas de éter piretroide tales como etofenprox, flufenprox, halfenprox, protrifenbuto y
silafluofeno; insecticidas de pirimidinamina tales como flufenerim y pirimidifeno; insecticidas de pirrol tales como
clorfenapir; insecticidas de acido tetrénico tales como espiromesifeno; insecticidas de tiourea tales como
diafentiurdn; insecticidas de urea tales como flucofuron y sulcofuron; e insecticidas no clasificados tales como
closantel, crotamitdon, EXD, fenazaflor, fenoxacrim, flubendiamida, hidrametilnon, isoprotiolano, malonoben,
metaflumizona, metoxadiazona, nifluridida, piridabén, piridalilo, rafoxanida, triarateno y triazamato, y cualquier
combinacién de los mismos.

Adicionalmente, los compuestos de la presente descripcidon se pueden combinar con herbicidas que sean
compatibles con los compuestos de la presente invenciéon en el medio seleccionado para la aplicacién, y no sean
antagonistas con la actividad de los presentes compuestos para formar mezclas plaguicidas y mezclas sinérgicas de
los mismos. Los compuestos fungicidas de la presente descripcion se pueden aplicar junto con uno o mas herbicidas
para controlar una amplia variedad de plantas indeseables. Cuando se usan junto con herbicidas, los presentes
compuestos reivindicados se pueden formular con el o los herbicidas, mezclas en depdsito con el o los herbicidas o
aplicadas secuencialmente con el o los herbicidas. Los herbicidas tipicos incluyen, pero no se limitan a: herbicidas
tipo amida dichos como alidocloro, beflubutamid, benzadox, benzipram, bromobutida, cafenstrol, CDEA, ciprazol,
dimetenamid, dimetenamid-P, difenamid, epronaz, etnipromid, fentrazamida, flupoxam, fome-safeno, halosafeno,
isocarbamid, isoxabeno, napropamida, naptalam, petoxamid, propizamida, quinonamid y tebutamo; herbicidas tipo
anilida tales como cloranocrilo, cisanilida, clomeprop, cipromid, diflufenicano, etobenzanid, fenasulam, flufenacet,
flufenicano, mefenacet, mefluidida, metamifop, monalida, naproanilida, pentanocloro, picolinafeno y propanilo;
herbicidas tipo arilalanina tales como benzoilprop, flamprop y flamprop-M; herbicidas tipo cloroacetanilida tales como
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acetocloro, alacloro, butacloro, butenacloro, delacloro, dietatilo, dimetacloro, metazacloro, metolacloro, S-
metolacloro, pretilacloro, propacloro, propisocloro, prinacloro, terbucloro, tenilcloro y xilacloro; herbicidas tipo
sulfonanilida tales como benzofluoro, perfluidona, pirimisulfano y profluazol; herbicidas tipo sulfonamida tales como
asulam, carbasulam, fenasulam y orizalina; herbicidas antibidticos dichos como bilanafés; herbicidas tipo acido
benzoico tales como cloramben, dicamba, 2,3,6-TBA y tricamba; herbicidas tipo acido pirimidiniloxibenzoico tales
como bispiribac y piriminobac; herbicidas tipo acido pirimidiniltiobenzoico tales como piritiobac; herbicidas tipo acido
ftalico tales como clortal; herbicidas tipo acido picolinico dichos como aminopiralid, clopiralid y picloram; herbicidas
tipo acido quinolinacarboxilico tales como quinclorac y quinmerac; herbicidas de arsénico tales como acido
cacodilico, CMA, DSMA, hexaflurato, MAA, MAMA, MSMA, arsenito de potasio y arsenito de sodio; herbicidas tipo
benzoilciclohexanediona tales como mesotriona, sulcotriona, tefuriltriona y tembotriona; herbicidas tipo benzofuranil-
alquilsulfonato tales como benfuresato y etofumesato; herbicidas tipo carbamato tales como asulam, carboxazol,
clorprocarb, diclormato, fenasulam, karbutilato y terbucarb; herbicidas tipo carbanilato tales como barban, BCPC,
carbasulam, carbetamida, CEPC, clorbufam, clorprofam, CPPC, desmedifam, fenisofam, fenmedifam, fenmedifam-
etilo, profam y swep; herbicidas tipo oxima de ciclohexeno tales como aloxidim, butroxidim, cletodim, cloproxidim,
cicloxidim, profoxidim, setoxidim, tepraloxidim y tralcoxidim; herbicidas tipo ciclopropilisoxazol tales como isoxaclortol
e isoxaflutol; herbicidas tipo dicarboximida tales como benzfendizona, cinidén-etilo, flumezina, flumiclorac,
flumioxazina y flumipropina; herbicidas tipo dinitroanilina tales como benfluralina, butralina, dinitramina, etalfluralina,
flucloralina, isopropalina, metalpropalina, nitralina, orizalina, pendimetalina, prodiamina, profluralina y ftrifluralina;
herbicidas tipo dinitrofenol tales como dinofenato, dinoprop, dinosam, dinoseb, dinoterb, DNOC, etinofeno y
medinoterb; herbicidas tipo éter difenilico tales como etoxifeno; herbicidas tipo éter nitrofenilico tales como
acifluorfeno, aclonifeno, bifenox, clometoxifeno, clomitrofeno, etnipromida, fluorodifeno, fluoroglicofeno,
fluoronitrofeno, fomesafeno, furiloxifeno, halosafeno, lactofeno, nitrofeno, nitrofluorfeno y oxifluorfeno; herbicidas tipo
ditiocarbamatos tales como dazomet y metam; herbicidas alifaticos halogenados tales como alorac, cloropén,
dalapén, flupropanato, hexacloroacetona, yodometano, bromuro de metilo, acido monocloroacético, SMA y TCA,;
herbicidas tipo imidazolinona tales como imazametabenz, imazamox, imazapic, imazapir, imazaquina e imazetapir;
herbicidas inorganicos tales como sulfamato de amonio, bérax, clorato de calcio, sulfato de cobre, sulfato ferroso,
azida de potasio, cianato de potasio, azida de sodio, clorato de sodio y acido sulfurico; herbicidas tipo nitrilo tales
como bromobonilo, bromoxinilo, cloroxinilo, diclobenilo, yodobonilo, ioxinilo y piraclonilo; herbicidas organofosforados
tales como amiprofés-metilo, anilofés, bensulida, bilanafés, butamifés, 2,4-DEP, DMPA, EBEP, fosamina,
glufosinato, glifosato y piperofés; herbicidas tipo fenoxi tales como bromofenoxim, clomeprop, 2,4-DEB, 2,4-DEP,
difenopenteno, disul, erbén, etnipromid, fenteracol y trifopsima; herbicidas fenoxiacéticos tales como 4-CPA, 2,4-D,
3,4-DA, MCPA, MCPA-tioetilo y 2,4,5-T; herbicidas fenoxibutiricos tales como 4-CPB, 2,4-DB, 3,4-DB, MCPB y
2,4,5-TB; herbicidas fenoxipropiénicos tales como cloprop, 4-CPP, diclorprop, diclorprop-P, 3,4-DP, fenoprop,
mecoprop Yy mecoprop-P; herbicidas ariloxifenoxipropiénicos tales como clorazifop, clodinafop, clofop, cihalofop,
diclofop, fenoxaprop, fenoxaprop-P, fentiaprop, fluazifop, fluazifop-P, haloxifop, haloxifop-P, isoxapirifop, metamifop,
propaquizafop, quizalofop, quizalofop-P y trifop; herbicidas tipo fenilendiamina tales como dinitramina y prodiamina;
herbicidas tipo pirazolilo tales benzofenap, pirasulfotol, pirazolinato, pirazoxifeno y topramezona; herbicidas tipo
pirazolilfenilo tales como fluazolato y piraflufen; herbicidas tipo piridazina tales como credazina, piridafol y piridato;
herbicidas tipo piridazinona tales como brompirazén, cloridazén, dimidazén, flufenpir, metflurazén, norflurazén,
oxapirazon y pidanén; herbicidas tipo piridina tales como aminopiralid, cliodinato, clopiralid, ditiopir, fluroxipir,
haloxidina, picloram, picolinafeno, piriclor, tiazopir y triclopir; herbicidas tipo pirimidinadiamina tales como iprimidam y
tioclorim; herbicidas de amonio cuaternario tales como ciperquat, dietamquat, difenzoquat, diquat, morfamquat y
paraquat; herbicidas tipo tiocarbamato tales como butilato, cicloato, di-alato, EPTC, esprocarb, etiolato, isopolinato,
metiobencarb, molinato, orbencarb, pebulato, prosulfocarb, piributicarb, sulfalato, tiobencarb, tiocarbazil, tri-alato y
vernolato; herbicidas de tiocarbonato tales como dimexano, EXD y proxano; herbicidas tipo tiourea tales como
metiurdn; herbicidas tipo triazina tales como dipropetrina, indaziflam, triaziflam y trihidroxitriazina; herbicidas tipo
clorotriazina tales como atrazina, clorazina, cianazina, ciprazina, eglinazina, ipazina, mesoprazina, prociazina,
proglinazina, propazina, sebutilazina, simazina, terbutilazina y trietazina; herbicidas tipo metoxitriazina tales como
atratona, metometona, prometona, secbumetona, simetona y terbumetona; herbicidas tipo metiltiotriazina tales como
ametrina, aziprotrina, cianatrina, desmetrina, dimetametrina, metoprotrina, prometrina, simetrina y terbutrina;
herbicidas tipo triazinona tales como ametridiona, amibuzina, hexazinona, isometiozina, metamitrona y metribuzina;
herbicidas tipo triazol tales como amitrol, cafenstrol, epronaz y flupoxam; herbicidas tipo triazolona tales como
amicarbazona, bencarbazona, carfentrazona, flucarbazona, propoxicarbazona, sulfentrazona y tiencarbazona-metilo;
herbicidas derivados triazolopirimidina tales como cloransulam, diclosulam, florasulam, flumetsulam, metosulam,
penoxsulam y piroxsulam; herbicidas tipo uracilo tales como butafenacilo, bromacilo, flupropacilo, isocilo, lenacilo,
saflufenacilo y terbacilo; 3-feniluracilos; herbicidas tipo urea tales como benztiazurén, cumilurén, ciclurdn,
dicloralurea, diflufenzopir, isonorurdn, isourén, metabenztiazurén, monisourén y norurén; herbicidas tipo fenilurea
tales como anisurdén, buturén, clorbromurdn, cloreturdn, clorotolurén, cloroxurén, daimurédn, difenoxurén, dimefurdn,
diurén, fenurén, fluometurén, fluotiurdn, isoproturdn, linurén, metiurén, metildimrén, metobenzurén, metobromurén,
metoxurén, monolinurén, monurén, neburdn, paraflurdon, fenobenzurén, sidurdn, tetrafluron y tidiazurdn; herbicidas
tipo pirimidinilsulfonilurea tales como amidosulfurén, azimsulfurén, bensulfurén, clorimurén, ciclosulfamurén,
etoxisulfurdn, flazasulfurén, flucetosulfurdn, flupirsulfurén, foramsulfurén, halosulfurén, imazosulfurén, mesosulfurédn,
nicosulfurén, ortosulfamurén, oxasulfurén, primisulfurén, propirisulfurdn, pirazosulfurén, rimsulfurén, sulfometurén,
sulfosulfuron y ftrifloxisulfurén; herbicidas tipo triazinilsulfonilurea tales como clorsulfurén, cinosulfurdn,
etametsulfuréon, yodosulfurén, metsulfurén, prosulfurén, tifensulfurdn, triasulfurdn, tribenurén, ftriflusulfuron y
tritosulfurén; herbicidas tipo tiadiazolilurea tales como butiurdn, etidimurén, tebutiurén, tiazaflurén y tidiazurén; y
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herbicidas no clasificados tales como acroleina, alcohol alilico, azafenidina, benazolina, bentazona, benzobiciclén,
butidazol, cianamida de calcio, cambendicloro, clorfenac, clorfenprop, clorflurazol, clorflurenol, cinmetilina,
clomazona, CPMF, cresol, orto-diclorobenceno, dimepiperato, endotal, fluoromidina, fluridona, flurocloridona,
flurtamona, flutiacet, indanofano, metazol, isotiocianato de metilo, nipiraclofen, OCH, oxadiargil, oxadiazo6n,
oxaziclomefona, pentaclorofenol, pentoxazona, acetato de fenilmercurio, pinoxaden, prosulfalina, piribenzoxim,
piriftalida, quinoclamina, rodetanilo, sulglicapina, tidiazimina, tridifano, trimeturdn, tripropindan y tritac.

Otra realizacion de la presente descripcion es un método para el control o la prevencién de un ataque fungico. Este
método comprende aplicar al suelo, las plantas, las raices, follaje, las semillas o al lugar en el que esta el hongo, o a
un lugar en el que se va a prevenir la infestacion (por ejemplo, aplicar a plantas de cereales o a vides), una cantidad
eficaz como fungicida de uno o mas de los compuestos de formula I. Los compuestos son adecuados para el
tratamiento de varias plantas en concentraciones fungicidas, a la vez que presentan una baja fitotoxicidad. Los
compuestos pueden ser Utiles tanto de un modo protector como/o de modo de erradicacion.

Se ha encontrado que los compuestos tienen efecto fungicida significativo en particular para uso agricola. Muchos
de los compuestos son particularmente eficaces para usar con cultivos agricolas o plantas horticolas.

Los expertos en la técnica entenderan que la eficacia del compuesto respecto a los hongos precedentes establece la
utilidad general de los compuestos como fungicidas.

Los compuestos tienen amplia variedad de actividad contra patdgenos fungicidas. Los ejemplos de patogenos
incluyen, pero no se limitan a tizén foliar del trigo (Septoria fritici, también conocido como Mycosphaerella
graminicola), sarna del manzano (Venturia inaequalis), y mancha foliar de la remolacha azucarera (Cercospora
beticola), mancha foliar del cacahuete (Cercospora arachidicola y Cercosporidium personatum) y otros cultivos, y la
sigatoka negra del platano (Mycosphaerella fujiensis). La cantidad exacta de material activo a aplicar depende no
solo del material activo especifico aplicado, sino también de la accion particular deseada, la especie fungica a
controlar, y la etapa de crecimiento del mismo, asi como la parte de la planta u otro producto que se va a poner en
contacto con el compuesto. Por lo tanto, todos los compuestos y formulaciones que lo contienen, pueden no ser
igualmente eficaces en concentraciones similares o contra la misma especie de hongo.

Los compuestos son eficaces para usar con plantas en una cantidad que inhibe la enfermedad vy fitolégicamente
aceptable. La expresion "cantidad que inhibe la enfermedad vy fitolégicamente aceptable” se refiere a un compuesto
que mata o inhibe la enfermedad de la planta para la que se desea el control, pero no es significativamente toxica
para la planta. Esta cantidad en general sera de aproximadamente 0,1 a aproximadamente 1000 ppm (partes por
millén), prefiriéndose de 1 a 500 ppm. La concentracion exacta del compuesto requerida varia con la enfermedad
fungica que se va a controlar, el tipo de formulaciéon usado, el método de aplicacion, la especie de planta particular,
las condiciones climaticas y similares. Una tasa de aplicacion adecuada tipicamente esta en el intervalo de
aproximadamente 0,01 a 0,45 gramos por metro cuadrado, g/m2 (aproximadamente 0,10 a aproximadamente 4
libras/acre).

Cualquier intervalo o valor deseado dado en el presente documento se puede extender o alterar sin perder los
efectos buscados, como es evidente para el experto, para la comprensiéon de las ensefianzas en el presente
documento.

Los compuestos de férmula | se pueden hacer por procedimientos quimicos bien conocidos. Los compuestos
intermedios no mencionados especificamente en esta descripcion estan disponibles en el comercio, se pueden
hacer por rutas descritas en la bibliografia quimica, o se pueden sintetizar facilmente a partir de materiales de
partida comerciales usando procedimientos convencionales.

Los siguientes ejemplos se presentan para ilustrar los diferentes aspectos de los compuestos de la presente
descripcion.

Ejemplos:

Preparacion de 5-fluoro-2-(4-fluorobenciloxi)pirimidin-4-amina (1): Ejemplo comparativo

F
HN N/ [
H?N N%c' : ! /\Q

1

E

A una solucién de alcohol 4-fluorobencilico (2,56 g, 20,3 mmol) en 1,4-dioxano (20 ml) se afiadié NaH al 60% (0,813
g, 20,3 mmol) en varias porciones a lo largo de un periodo de 10 min. A la solucién agitada con agitador magnético
se afiadié 2-cloro-5-fluoropirimidin-4-amina* (2,00 g, 13,6 mmol) y la mezcla se agité a temperatura ambiente hasta
disminuir la evolucion de gases. Después, la mezcla de reaccion se calenté en un reactor de microondas CEM
Discover a 120°C durante 90 min. La mezcla de reaccion enfriada se repartié entre acetato de etilo y agua, la fase
organica se concentro, y el producto se purificé por cromatografia en columna (gradiente de hexano / acetato de
etilo) para dar la 5-fluoro-2-(4-fluorobenciloxi)pirimidin-4-amina (1,66 g, 52% de rendimiento) en forma de un sélido
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blanco: p.f. 129-131°C; RMN "H (300 MHz, CDCl3) 5 7,91 (d, J = 2,6 Hz, 1H), 7,42 (m, 2H), 7,03 (m, 2H), 5,27 (s,
2H), 5,05 (s ancho, 2H); MS (ESI) m/z 238 (M+H)".

‘La 4-Amino-2-cloro-5-fluoropirimidina se puede adquirir en el comercio o se puede preparar por métodos conocidos
en la bibliografia.

1. Hayashi, T.; Kawakami, T. patente JP 2005126389
2. Durr, GJ., J. Med. Chem. 1965, 8(2), 253.

2-(3-Bromobenciloxi)-5-fluoropirimidin-4-ilamina (2): Ejemplo comparativo

F
0D & |
FLN AN N o/\©/sr
. 2

A una mezcla agitada con agitador magnético de  KO'Bu (1,0 M en 'BuOH, 1,36 ml, 1,36 mmol) se afiadié (3-
bromofenil)metanol (0,25 g, 1,36 mmol). A la solucién resultante se afiadié 2-cloro-5-fluoropirimidina-4-ilamina (0,10
g, 0,68 mmol) y la mezcla se tapd y se agitdé a 90°C durante 4 h. La mezcla de reaccién se enfrié a temperatura
ambiente, se diluy6 con agua y el precipitado resultante se recogio por filtracion. El sélido se lavd con agua, se lavo
con ciclohexano y se seco en un horno con vacio. Se cargd una solucion del compuesto en CH»Cl, en una columna
Biotage SCX y se eluyd con CH2Cl, seguido de NH3 2,0 M en MeOH. El disolvente se evaporé a presion redumda
para dar el compuesto del titulo (0,100 g, 49%) en forma de un sélido blanquecino: p.f. 143-145°C; RMN 'H (400
MHz, DMSO-ds) 6 7,90 (d, J = 2,5 Hz, 1H), 7,61 (s, 1H), 7,43 (d, J = 8,0 Hz, 1H), 7,36 (d, J = 7,7 Hz, 1H), 7,22 (t, J =
7,7 Hz, 1H), 5,28 (s, 2H), 5,20 (s ancho, 2H); GCMS (El) m/z 297, 299 (M)+.

Preparacion de 5-fluoro-2-[1-(4-fluorofenil)etoxi]pirimidin-4-ilamina (3): Ejemplo comparativo
I
HN Néku

A una mezcla agitada con agitador magnético de 4-amino-2-cloro-5- quoroplrlmldlna (11,10 g, 75,2 mmol) en 1-(4-
quorofenll)etanoI (11,70 g, 82,8 mmol) se afadié una solucién 1,0 M de KO'Bu en '‘BuOH (82,8 ml, 82,8 mmol) en
una porcion, y la mezcla resultante se calent6 a temperatura de reflujo durante 24 h. El disolvente se separ6 a vacio
y el aceite rojo-naranja resultante se purificé por cromatografia ultrarrapida (SiO2, MeOH / CH2Cl; 0—10%) para dar
5,5 g de aceite rojo-naranja. El aceite se suspendié en hexanos (100 ml) y se agit6 durante 16 h. Se afiadié agua
(100 ml) a la mezcla sin cambiar, y el sistema bifasico se agité enérgicamente durante 1 h. El sélido de color crema
resultante se recogio por filtracion a vacio, se lavd con agua caliente (55°C, 2 x 100 ml), y se seco a vacio a 55°C
durante 16 h para dar la 5-fluoro-2-[1 (4-f|uorofen|I)etOX|]p|r|m|d|n-4 -ilamina (3,30 g, 17,2% de rendimiento) en forma
de un solido blanco: p.f. 96-98°C; RMN "H (300 MHz, CDCl3) & 7,84 (d, J = 2,6 Hz, 1H), 7,42-7,38 (m, 2H), 7,03-6,97
(m, 2H), 5,99 (q, J = 6,6 Hz, 1H), 5,09 (s ancho, 2H), 1,61 (d, J = 6,6 Hz, 3H); MS (ESI) m/z 252 (M+H)",

miz 250 (M-HY.

Preparacion de O-(4-amino-5-fluoropirimidin-2-iljJoxima de la 1-fenil-etanona (4): Ejemplo comparativo
F FrN
Y l
H NIB;J\C& HN “AO' N\T/©
4

A una mezcla agitada con agitador magnético de 4-amino-2-cloro-5-fluoropirimidina (0,10 g, 0,68 mmol) y oxima de
la acetofenona (0,092 g, 0,68 mmol) en DMF seca (3 ml) en un recipiente de microondas de 5 ml Biotage Iniatiator
se afadié NaH (0,027 g de una suspensién al 60% en peso, 0,68 mmol) en una atmdsfera de N,. Tras cesar la
evolucion de gas, la mezcla resultante se sellé con un tapon septum en el microondas Biotage Initiator y se calento a
100°C en un microondas Biotage Initiator durante 60 min. El contenido se vertié en un vial con agua (5 ml) y CH»Cl,
(5 ml), y se neutralizdé con unas gotas de HCI 2 N. Las fases se separaron y el extracto organico se seco sobre
MgSO., se filtré y se evapord bajo una corriente de nitrégeno. El contenido bruto se purifico en silice (gradiente de
EtOAc/hexanos) y la evaporacion de las fracciones con producto dio 0,057 g (34%) de O- (4 -amino-5-fluoro-pirimidin-
2-il)oxima de la 1-fenil-etanona en forma de un sélido blanquecino: p.f. 163-165°C; RMN 'H (300 MHz, CDCls) & 8,04
(d, J=2,6 Hz, 1H), 7,75 (m, 2H), 7,42 (m, 3H), 5,25 (s ancho, 2H), 2,51 (s, 3H); HPLC-MS (ESI) m/z 247 (M+H)".

14



10

15

20

25

30

35

40

ES 2549 172 T3

Preparacion de 5-fluoro-2-(tiofen-2-ilmetoxi)-pirimidin-4-ilamina (5): Ejemplo comparativo

A una mezcla de 2-cloro-5-fluoropirimidin-4-ilamina (2,00 g, 13,5 mmol) y tiofen-2-ilmetanol (1,92 g, 16,9 mmol) con
una barra agitadora magnética en un recipiente de reaccion de microondas de 20 ml Biotage Initiator se afiadio
KO'Bu (17,0 mlde 1 M en 'BUOH, 17,0 mmol). La mezcla resultante se sellé con un tapén septum en el microondas
Biotage Initiator y se calenté a 100°C en un microondas Biotage Initiator durante 30 min. Se repitié el ciclo de
calentamiento (2x) durante un tiempo de reaccion total de 90 min. El contenido se vertié en hielo-agua y se ajusto el
pH a neutralidad con HCI 2 N. El sdlido resultante se filtr6 y se lavé con agua (2x) y después éter/hexanos al 20%
(100 ml). EI sélido que quedaba se seco durante la noche a 50°C a vacio, para dar 4,1719 (68%) de 5-fluoro-2-
(tiofen-2-ilmetoxi)pirimidin-4-ilamina en forma de un polvo amarillo palido: p.f. 92-94°C; RMN 'H (300 MHz, CDCls) &
7,92 (d, J = 2,7 Hz, 1H), 7,29 (m, 1H), 7,13 (d, J = 3,6 Hz, 1H), 6,97 (m, 1H), 5,46 (s, 2H), 5,17 (s ancho, 2H); MS
(ESI) miz 226 (M+H)".

Preparacion de N-[5-fluoro-2-(tiofen-2-ilmetoxi)pirimidin-4-ilJacetamida (6): Ejemplo comparativo

Bt JO B
5 ﬁ ) 6 O/ﬁ

En un vial con tapén de rosca de 7 ml (2 dram), una solucion de 5-fluoro-2-(tiofen-2-ilmetoxi)-pirimidin-4-ilamina
(0,10 g, 0,4 mmol) en CHClI; se tratd con cloruro de acetilo (0,032 g, 0,4 mmol) y PS-NMM (0,42 g, 0,8 mmol), un
equivalente unido a resina de N-metil-morfolina (NMM). La mezcla se agité a t.a. durante 12 h. La mezcla de
reaccion se filtrd y el disolvente se evapor6 para dar 0,084 g (75%) del compuesto del titulo en forma de un sélido
blanco: p.f. 134-136°C; RMN "H (300 MHz, CDCl3) & 8,24 (d, J = 2,6 Hz, 1H), 7,86 (s ancho, 1H), 7,31 (m, 1H), 7,23
(m, 1H), 7,00 (m, 1H), 5,54 (s, 2H), 2,58 (s, 3H); MS (ESI) m/z 268 (M+H)".

Preparacion de [5-fluoro-2-(4-fluorobenciloxi)pirimidin-4-il]-(4-metilpiperazin-1-ilmetil)Jamina (7): Ejemplo

comparativo
HN \N)\O N/\ﬁ \N/ko

1 7

et

A una mezcla agitada con agitador magnético de paraformaldehido (0,24 g, 8 mmol) en CH2Cl; (20 ml) se afadié N-
metilpiperazina (0,80 g, 8,0 mmol). La suspension se agitdé durante la noche a temperatura ambiente en un agitador
orbital, y después se afiadié 5-fluoro-2-(4-fluorobenciloxi)pirimidin-4-ilamina (0,47 g, 2,0 mmol). La mezcla resultante
se agitd a lo largo del fin de semana a t.a. Se evaporo el disolvente y el residuo bruto se lavé dos veces con éter/éter
de petrdleo al 50% y se secd bajo una corriente de N2 para dar 0,21 g (30%) de [5-fluoro-2-(4-
fluorobenciloxi)pirimidin-4-il](4-metilpiperazin-1-ilmetilJamina en forma de un sélido de color beige: p.f. 125-126°C;
RMN "H (300 MHz, CDCl3) & 7,83 (d, J = 2,3 Hz, 1H), 7,43 (m, 2H), 7,03 (t, J= 8,5 Hz, 2H), 5,40 (s ancho, 1H), 5,27
(s, 2H), 4,41 (d,J = 6,8 Hz, 2H), 2,63 (s ancho, 4H), 2,47 (s ancho, 4H), 2,30 (s, 3H); HPLC-MS (ESI) m/z 350
(M+H)".

Preparacion de [5-fluoro-2-(4-fluorobenciloxi)pirimidin-4-ilJtrietilsilanilamina (8): Ejemplo comparativo

L X
HNT N O/QF \/)5 N O/\©\F

1 8

A una mezcla agitada con agitador magnético de 5-fluoro-2-(4-fluorobenciloxi)pirimidin-4-ilamina (0,25 g, 1,05 mmol)
en THF seco (5 ml) a 0°C se afiadié NaH (0,042 g de suspension al 60% en peso en aceite mineral, 1,05 mmol).
Cuando ceso el burbujeo se afiadid cloruro de ftrietilsililo (0,158 g, 1,05 mmol) gota a gota (solo) mediante una
jeringa. Después de agitar durante la noche a temperatura ambiente, la mezcla de reaccion se vertié en éter y se
lavé con una mezcla de solucion acuosa saturada de bicarbonato sédico y salmuera. La capa organica se separo, se
secO sobre Na»SO., se filtr6 y se evapord para dar un sélido blanco. Este material bruto se purificé en silice por
cromatografia en columna (gradiente de EtOAc/hexanos) para dar 0,121 g (33%) de [5-fluoro-2-(4-
fluorobenciloxi)pirimidin-4-il]-trietilsilanilamina en forma de un aceite amarillo claro: RMN 'H (300 MHz, CDCls) & 7,89
(d, J = 2,5 Hz, 1H), 7,39 (m, 2H), 7,03 (t, J = 8,6 Hz, 2H), 5,27 (s, 2H), 4,53 (s, 1H), 0,99 (m, 9H), 0,83 (m, 6H);
HPLC-MS (ESI) m/z 352 (M+H)".
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Preparacion del éster de 4-fluorofenilo del acido [5-fluoro-2-(4-fluorobenciloxi)pirimidin-4-il]bis-carbamico
(9): Ejemplo comparativo

OF\/§

A

Fﬁi \©\ v
HNT N o/\©\F /@/O,& /\©\F

A una mezcla agitada con agitador magnético enfriada con hielo de 5-fluoro-2-(4-fluorobenciloxi)pirimidin-4-ilamina
(0,25 g, 1,05 mmol) en THF seco (5 ml) se afadié NaH (0,042 g de una suspension al 60% en peso en aceite
mineral, 1,05 mmol). Tras cesar el burbujeo, se afiadié gota a gota cloroformiato de 4-fluorofenilo (0,184 g, 1,05
mmol) como una solucién en THF seco. Después de agitar 1 h, la reaccion se repartio entre EtOAc y solucion de
salmuera. El extracto organico se seco sobre Na,SO., se filtré y se evapord. El material bruto se purificé en silice
usando un gradiente de EtOAc/Hex y después MeOH/EtOAc para dar 0,054 g (14%) del éster de 4-fluorofenilo deI
acido [5-fluoro-2-(4-fluorobenciloxi)pirimidin-4-il]bis-carbamico en forma de un sélido blanco: p.f. 103-105°C; RMN H
(300 MHz, CDCIs) & 8,58 (d, J= 2,2 Hz, 1H), 7,43 (m, 2H), 7,08 (m, 10H), 5,40 (s, 2H); HPLC-MS (ESI) m/z 514
(M+H)".

Preparacion del éster fenilico del acido [5-fluoro-2-(4-fluorobenciloxi)pirimidin-4-iljcarbamico (10): Ejemplo

comparativo
py QX
A . A A

1 io

0/\‘©\
Z ¢

A una mezcla agitada de 5-fluoro-2-(4-fluorobenciloxi)pirimidin-4-ilamina (0,20 g, 0,84 mmol) en THF seco (3 ml) a
temperaturas de bafio de hielo, se afiadié NaH (0,034 g de una suspension al 60% en peso en aceite mineral, 0,84
mmol). Cuando ceso el burbujeo, la mezcla resultante se transfirid (gota a gota) mediante una canula a una mezcla
agitada, enfriada con hielo, de carbonato de difenilo (1,8 g, 8,4 mmol) en THF seco (5 ml). La mezcla se agité
durante la noche, se vertid en EtOAc, y se lavo con solucion acuosa saturada de NH4Cl seguido de solucion de
salmuera. La capa de EtOAc se separo, se seco sobre NaSOs, se filtré y se evapord. El material bruto se purificé en
gel de silice usando un gradiente de EtOAc y hexanos para dar 0,063 g (21 %) del éster fenlllco del acido [5-fluoro-2-
(4-fluorobenciloxi)pirimidin-4-iljcarbamico en forma de un sélido blanco: p.f. 129-131°C; RMN 'H (300 MHz, CDCl3) &
8,28 (d, J = 2,3 Hz, 1H), 7,43 (m, 5H), 7,30-7,20 (m, 2H), 7,02 (t, J = 8,6 Hz, 2H), 5,38 (s, 2H); HPLC-MS (ESI) m/z
358 (M+H)".

Preparacion del éster etilico del acido N-[5-fluoro-2-(4-fluorobenciloxi)pirimidin-4-iljJoxalamico (11): Ejemplo
comparativo

F\(\N . 1) FrN

)\O/\©\ —_— \/QT\/lLﬁ‘ Néj\o/\©\

-0
1 F 1 F

A una mezcla de 5-fluoro-2-(4-fluorobenciloxi)pirimidin-4-lamina (0,235 g, 0,99 mmol), N-metil-morfolina en
poliestireno (0,538 g, 1,24 mmol), y CH2Cl, (5 ml) se afiadio éster etilico del acido cloro-oxo-acético (0,135 g, 0,99
mmol) y la mezcla resultante se agité en un agitador orbital durante 16 h. El contenido de la reaccion se filtré en un
cartucho de SPE &cido y se eluyé con CH.Cl.. El filtrado de CH.ClI; se filtr6 y se evapor6 para dar 0,165 g (50%) de
éster etlllco del acido N-[5-fluoro-2-(4-fluorobenciloxi)pirimidin-4-iljJoxalamico en forma de un aceite transparente:
RMN "H (300 MHz, CDCl3) & 9,21 (s ancho, 1H), 8,38 (d, J = 2,3 Hz, 1H), 7,48 (m, 2H), 7,03 (t, J = 8,5 Hz, 2H), 5,40
(s, 2H), 4,48 (q, J = 7,1 Hz, 2H), 1,45 (t, J = 7,1 Hz, 3H); HPLC-MS (ESI) m/z 338 (M+H)".

Preparacion de [5-fluoro-2-(4-fluorobencil-oxi)pirimidin-4-illJamida del acido 3,4-dicloroisotiazol-5-carboxilico
(12): Ejemplo comparativo

N N//\O/\©\ _— CW‘\ﬁ N¢J\O/\©\
1 F 12 F

N—S

A una suspension de acido 3,4-dicloroisotiazol-5-carboxilico (0,15 g, 0,76 mmol) en cloruro de oxalilo (2 ml) se
afiadié una cantidad catalitica de dimetilformamida (2 gotas) y la mezcla se calentd a 80°C y se agité durante 2 h. El
exceso de cloruro de oxalilo se separo en el rotavapor. Mientras se disolvio la 5-fluoro-2-(4-fluorobenciloxi)-pirimidin-
4-ilamina (0,17 g, 0,68 mmol) en THF (1 ml), se traté con LIHMDS (1 M en THF, 0,76 ml, 0,76 mmol) y se agité
durante 10 min. Se afadi6 el cloruro de 3,4-diclorotiazol-5-carbonilo* recién preparado, disuelto en THF (1 ml), y la
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reaccion se tapo y se agitdé durante 12 h. La reaccion se diluyd con agua y el compuesto objetivo se extrajo con
CHCI; (3 x 5 ml). Los extractos combinados se secaron sobre MgSO, y después se evaporaron a presion reducida.
La mezcla se eluydé con CH.CI; a través de una columna de extraccion de fase soélida de intercambio aniénico, y se
purificd mas por cromatografia de fase inversa para dar la [5-fluoro-2-(4-fluorobenciloxi)pirimidin-4-ilJamida del acido
3,4-dicloroisotiazol-5-carboxilico (0,035 g, 12%) en forma de un sdlido marrén: p.f. 87-90°C; RMN H (400 MHz,
DMSO-ds) & 11,78 (s, 1H), 8,67 (s, 1H), 7,51-7,48 (m, 2H), 7,24-7,19 (m, 2H), 5,25 (s, 2H); MS (ESI) m/z 417
(M+H)", 415 (M-HY".

*Nagata, T.; Kogure, A.; Yonekura, N.; Hanai, R.; Kaneko, I.; Nakano, Y. documento JP 2007211002 A

Preparacion del éster dietilico del acido [5-fluoro-2-(4-fluorobenciloxi)pirimidin-4-illfosforamidico (13):
Ejemplo comparativo

It

H,NI;)\O/\@ —_— /\Z:Pf[y{ IN//LO/\©\

1 F 13 F
A una solucion agitada con agitador magnético de 5-fluoro-2-(4-fluorobenciloxi)pirimidin-4-ilamina (0,10 g, 0,42
mmol) en THF seco (5 ml) en atmdsfera de nitrogeno se afiadié NaH (0,017 g de una suspension al 60% en peso,
0,42 mmol) y la mezcla se agité hasta que ceso el burbujeo. Se afiadié gota a gota clorofosfato de dietilo (0,073 g,
0,42 mmol), y la mezcla se agité a temperatura ambiente durante 1 h. La mezcla de reaccion se evaporé hasta
sequedad y el residuo se disolvié en EtOAc y se lavd con solucién acuosa saturada de NH4ClI. La capa organica se
separd, se secd sobre Na;SO., se filir6 y se evapord. El material bruto se purificdé en silice (gradiente de
acetona/CHyCly) para dar 0,017 g (11%) del éster dietilico del acido [5-fluoro-2-(4-fluorobenciloxi)pirimidin-4-
ilffosforamidico en forma de un sélido blanco: p.f. 109-111°C; RMN H (300 MHz, CDCls3) 6 8,10 (t, J = 1,8 Hz, 1H),
7,43 (m, 2H), 7,03 (t, J = 8,5 Hz, 2H), 6,18 (s ancho, 1H), 5,35 (s, 2H), 4,25 (m, 4H), 1,38 (t, J = 7,1 Hz, 6H); HPLC-
MS (ESI) miz 374 (M+H)".

Preparacion de [5-fluoro-2-(4-fluorobenciloxi)pirimidin-4-il](1-metoxipropil)amina (14): Ejemplo comparativo

Lane sUih e S an
1 F . 14 F

A una solucion de 5-fluoro-2-(4-fluorobenciloxi)pirimidin-4-ilamina (0,10 g, 0,42 mmol) en propionaldehido (2 ml) se
afadié una cantidad catalitica de acido canforsulfénico. La mezcla se agitd en un agitador orbital a temperatura
ambiente durante 4 h y después se evapor6 hasta sequedad. Se afiadié metanol (2 ml) y la solucion resultante se
calent6 a 60°C durante 1 h. Después de evaporacion, el producto bruto se purificé por cromatografia de fase inversa
para dar el compuesto del titulo (0,030 g, 24% de rendimiento) en forma de un aceite incoloro transparente: RMN 'H
(300 MHz, CDCls) 6 7,91 (d, J = 2,5 Hz, 1H), 7,47-7,41 (m, 2H), 7,09-7,01 (m, 2H), 5,41 (dt, J = 9,9 y 6,0 Hz, 1H),
5,30 (s, 2H), 5,2 (d ancho, J ~10 Hz, 1H), 3,12 (s, 3H), 1,88-1,60 (m, 2H), 0,98 (t, J= 7,1 Hz, 3H). HPLC-MS 308 (ES’
), 310 (ES").

Preparacion de [5-fluoro-2-(4-metilbenciloxi)pirimidin-4-ilamino]metanol (16): Ejemplo comparativo

HN N/)\O/\©\ - Ho/\u NAO/\Q\
15 16
A una solucién de 5-fluoro-2-(4-metilbenciloxi)pirimidin-4-ilamina (0,10 g, 0,43 mmol) en dioxano (2 ml) se afadid
paraformaldehido (0,060 g, 2 mmol) y la mezcla se agité en un agitador orbital a 90°C durante 16 h, se enfrié y se
evaporé hasta sequedad. La purificaciéon por cromatoqrafia de fase inversa dio 0,070 g (63%) del compuesto del
titulo en forma de un sélido blanco: p.f. 97-98°C; RMN 'H (CDCls) 6 7,94 (d, J = 2,5Hz, 1H), 7,36 (d, J = 7,9Hz, 2H),

7,19 (d, J = 7,9Hz, 2H), 5,97 (s ancho, 1H), 5,33 (s, 2H), 5,04-4,99 (m, 2H), 3,39 (t, J= 8,0Hz, 1H), 2,37 (s, 3H); MS
(ESI) miz 264 (M+H)".

Preparacion de benciloximetil[5-fluoro-2-(4-fluorobenciloxi)pirimidin-4-illJamina (18): Ejemplo comparativo

HO/\u N/)\o/\©\ —_— @/\0/\ﬂ N/)\O/\©\

17 F 18 F
A una mezcla de [5-fluoro-2-(4-fluorobenciloxi)pirimidin-4-ilaminojmetanol (0,10 g, 3,7 mmol) en alcohol bencilico (1
ml) se afiadié una cantidad catalitica de acido p-toluenosulfénico. Después de 30 min, la reaccion se enfrié a
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temperatura ambiente y se repartié entre acetato de etilo y solucién saturada de bicarbonato sédico. Las fases se
separaron Yy la parte organica se seco sobre Na,SO4 anhidro, se filtré y se evapord para obtener el producto bruto.
La purificacion por cromatografia de fase inversa dio 0,094 g (70%) del compuesto del titulo en forma de un soélido
blanco: p.f. 64-06°C; RMN "H (CDCl3) & 7,93 (d, J = 2,7Hz, 1H), 7,47-7,40 (m, 2H), 7,37-7,29 (m, 5H), 7,08-7,00 (m,
2H), 5,81-5,70 (m ancho, 1H), 5,29 (s, 2H), 5,12 (d, J= 6,9Hz, 2H), 4,63 (s, 2H); MS (ESI) m/z 358 (M+H)".

Preparacion de éster de [5-fluoro-2-(4-fluorobenciloxi)pirimidin-4-ilaminolmetilo del acido 2,2-
dimetilpropionico (19): Ejemplo comparativo

Fe [ENZEN
NN 0’\©\ Agﬁl"ﬁ N o/\©\
HO o]
: F o 19 F

17

A una mezcla de [5-fluoro-2-(4-fluorobenciloxi)pirimidin-4-ilamino]metanol (0,10 g, 0,37 mmol) en piridina (2 ml) se
afiadio cloruro de trimetilacetilo (0,048 g, 0,40 mmol), y la mezcla se agit6é en un agitador orbital a 60°C durante 4 h.
La mezcla de reaccion se enfrio, se evaporo hasta sequedad y se repartié entre EtOAc y agua. La capa organica se
seco sobre NaSOy, se filtrd y se evapord para dar el compuesto del titulo (0,078 g, 60% de rendimiento) en forma
de un solido blanco: p.f. 134-135°C; RMN 'H (300 MHz, CDCls) & 7,97 (d, J = 2,5 Hz, 1H), 7,49-7,44 (m, 2H), 7,11-
7,03 (m, 2H), 6,17 (t ancho, J=7 Hz, 1H), 6,17 (d, J = 7,4 Hz, 2H), 5,33 (s, 2H), 1,20 (s, 9H); HPLC-MS m/z 352
(M+H)".

Preparacion de N'-['5-Fluoro-2-(4-fluorobenciloxi)pirimidin-4-il]-N,N-dimetil-formamidina (20): Ejemplo

comparativo
F . F
S SN
) X
Hdog — e
= —N\ £

1 20

A una solucién agitada con agitador magnético de 5-fluoro-2-(4-fluorobenciloxi)pirimidin-4-ilamina (1,00 g, 4,2 mmol)
en N,N-dimetilformamida (DMF, 20 ml) se afiadié acetal dimetilico de la N,N-dimetilformamida (0,55 g, 4,6 mmol) y
se continud agitando 16 h a t.a. La solucion se vertié en 100 ml de agua con hielo, tras lo cual se produjo un
precipitado. La mezcla se enfrié a 0°C durante 1 h y después se filtr6 para producir el compuesto del titulo (1,10 g,
89%) en forma de un sdlido blanco: p.f. 113-115°C; RMN H (CDCl3) d 8,65 (s, 1H), 8,04 (d, J = 2,6 Hz, 1H), 7,46-
7,40 (m, 2H), 7,07-6,98 (m, 2H), 5,30 (s, 2H), 3,17 (s, 3H), 3,16 (s, 3H); MS (ESI) m/z 292 (M+H)+. Analisis calculado
para C14H14F2N4O: C, 57,53; H, 4,83; N, 19,17. Encontrado: C, 57,67; H, 4,84; N, 19,09.

Preparacion de [5-fluoro-2-(4-fluorobenciloxi)piridin-4-il]-[1-pirrolidin-1-il-metiliden]amina (21): Ejemplo

comparativo
F
F X SN
N

)9 T
=N N/)«\o /=N N o
—N
\

A una soluciéon de N'-[5-fluoro-2-(4-fluorobenciloxi)pirimidin-4-il]-N,N-dimetilformamidina (0,10 g, 0,36 mmol) en
tolueno (2 ml) se afiadié pirrolidina (0,051 g, 0,72 mmol) y una cantidad catalitica de acido canforsulfénico. El vial
ventilado se puso en un agitador orbital, se agitd6 a 90°C durante 16 h, se enfrid y se evapor6 hasta sequedad. La
purificacion por cromatografia de fase inversa dio el compuesto del titulo (0,060 g, 53% de rendimiento) en forma de
un sélido blanco: p.f. 102-103°C; RMN "H (300 MHz, CDCl3) & 8,87 (s, 1H), 8,06 (d, J = 2,7 Hz, 1H), 7,49-7,42 (m,
2H), 7,09-7,01 (m, 2H), 5,32 (s, 2H), 3,73-3,62 (m, 4H), 2,07-1,96 (m, 4H); HPLC-MS (ESI) m/z 319 (M+H)".

Preparacion de  N-[5-fluoro-2-(4-fluorobenciloxi)pirimidin-4-il]-N'-hidroxi-formamidina (22): Ejemplo

comparativo
F N F N
I
/:NI;/I\O/\Q\ _— FNIN\/)\O/\Q\
—N HY

\ 20 F oH 2 F
A una soluciéon de N'-[5-fluoro-2-(4-fluorobenciloxi)pirimidin-4-il]-N,N-dimetil-formamidina (0,170 g, 0,34 mmol) en
EtOH (2 ml) se afadié hidrocloruro de hidroxilamina (0,047 g, 0,68 mmol) y la mezcla se agité en un agitador orbital
durante 1,5 h a 50°C. La mezcla de reaccion se enfrio y evaporo hasta sequedad. Se afiadié agua para producir una
suspension que se filtrdé para aislar el compuesto del titulo (0,090 g, 94% de rendimiento) en forma de un sdlido
blanco: p.f. 169-171°C; RMN H (300 MHz, CDCl3) 6 8,15 (d, J = 2:2 Hz, 1H), 8,02 (s ancho, 2H), 7,49-7,43 (m, 2H),
7,11-7,02 (m, 3H), 5,35 (s, 2H); HPLC-MS (ESI) m/z 281 (M+H)", 279 (M-H)".
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Preparacion de  N-[5-Fluoro-2-(4-fluorobenciloxi)pirimidin-4-il]-N'-cianoformamidina  (23): Ejemplo

comparativo
FrN . FFN |
HN N7j\o/\©\ =N N//J\O/\©\
N=——N .
. F H F

Se agité cianamida (8,00 g, 190,0 mmol) a temperatura de reflujo en ortoformiato de trietilo (60 ml) durante 2 h. La
reaccion se enfrid a temperatura ambiente y se destildé para proporcionar el N-cianoimidato de etilo (12,5 g, p.e. =
110-112°C/45 mm de Hg). * A este imidato (1 ml) se le afiadié 5-fluoro-2-(4-fluorobenciloxi)pirimdin-4-ilamina (0,05 g,
0,2 mmol) y la mezcla se calenté a 90°C durante 4 h, se enfrid, se diluydé con cloroformo, se filtré y se evapord. El
producto bruto se purificé por cromatografia de fase inversa Para proporcionar 0,053 g (17%) del compuesto del
titulo en forma de un sélido blanquecino: p.f. 148-149°C; RMN 'H (300 MHz, CDCl3) 8 9,45 y 9,33 (d ancho, s ancho,
J =10 Hz, 1H), 8,33 y 8,25 (2d, J = 2Hz, 1H), 7,46-7,38 (m, 2H), 7,11-7,01 (m, 2H), 5,35y 5,33 (2s, 2H); HPLC-MS
(ESI) m/z 290 (M+H)", 288 (M-H)".

*Bridsen, Peter K., y Wang, Xiaodong, Synthesis, 1995, 855-8.

Preparacion de N'-[5-fluoro-2-(4-fluorobenciloxi)pirimidin-4-il]-N,N-dimetil-propionamidina (24): Ejemplo

comparativo
HN NAO/\@ __>=N Néj\ o/\©\
L F _N\ F
1 24

A una soluciéon de N,N-dimetilpropionamida (0,202 g, 2,0 mmol) en CHCI3; (2 ml) se afadié oxicloruro de fésforo
(POCIs, 0,066 g, 0,43 mmol) y la mezcla se agitd en un agitador orbital a temperatura ambiente durante 1 h. Se
afadieron trietilamina (0,22 g, 2,2 mmol) y 5-fluoro-2-(4-fluorobenciloxi)pirimidin-4-ilamina (0,10 g, 0,40 mmol) y la
mezcla se agité a 50°C durante 3 h, se enfrié a temperatura ambiente, se repartié entre cloroformo y agua, se
separaron las fases y los extractos organicos se evaporaron a presion reducida. La purificacion por cromatografia de
fase inversa dio el compuesto del titulo (0,042 g, 31% de rendimiento) en forma de un aceite amarillo: RMN "H (300
MHz, CDCls) 6 8,87 (s, 1H), 8,04 (d, J = 2,5 Hz, 1H), 7,46-7,40 (m, 2H), 7,07-6,99 (m, 2H), 5,30 (s, 2H), 3,13 (s, 6H),
2,55 (q, J = 7,7 Hz, 2H), 1,15 (t, J = 7,7 Hz, 3H); HPLC-MS (ESI) m/z 321 (M+H)".

Preparacion de N'-(5-fluoro-2-hidroxi-pirimidin-4-il)-N,N-dimetil-formamidina (25): Ejemplo comparativo

F XN
5o P
| //k —_ _N/=N N~ “oH
\
25

A una solucion agitada con agitador magnético de 4-amino-5-fluoro-pirimidin-2-ol* (4,00 g, 31,0 mmol) en DMF (100
ml) se afiadié acetal dimetilico de la N,N-dimetilformamida (4,00 g, 34,0 mmol). La mezcla se agité a temperatura
ambiente durante 72 h, se diluyé con éter dietilico (200 ml) y se filtr6. El producto sélido se lavé con heptano para
dar el compuesto del titulo (5,23 g, 92% de rendimiento) en forma de un sélido blanco: p.f. 240-243°C; RMN "H (300
MHz, DMSO-dg) 6 10,7 (s ancho, 1H), 8,59 (s, 1H), 7,7 (d, J = 5,6 Hz, 1H), 3,18 (s, 3H), 3,06 (s, 3H); HPLC-MS (ESI)
miz 185 (M+H)", 183 (M-H)".

*El 4-amino-5-fluoro-pirimidin-2-ol se puede adquirir en el comercio.

Preparacion de éster de etilo y 4-(dimetilamino-metilenamino)-5-fluoropirimidin-2-ilo del acido carbénico
(26): Ejemplo comparativo

-} 26

A una solucién de N'-(5-fluoro-2-hidroxi-pirimidin-4-il)-N,N-dimetilformamidina (0,10, 0,54 mmol) en CH>Cl» (2 ml) se
afiadio trietilamina (0,20 g, 2,0 mmol) y cloroformiato de etilo (0,065 g, 0,60 mmol), y la mezcla se agité en un
agitador orbital a temperatura ambiente durante la noche. La reaccion se diluyé con CH2Cl. y la solucién se lavo con
agua, se seco sobre MgSO., se filtré y se evapordé. El producto bruto se purificd por cromatografia en columna de gel
de silice (gradiente de EtOAc/éter de petrdleo) para dar 0,031 g (22%) del compuesto del titulo en forma de un soélido
blanco: p.f. 124-126°C; RMN "H (300 MHz, CDCl3) & 8,67 (s, 1H), 8,19 (d, J = 2,2 Hz, 1H), 4,35 (q, J = 7,14 Hz, 2H),
3,21 (s, 6H), 1,40 (t, J= 7,14 Hz, 3H); HPLC-MS (ESI) m/z 258 (M+H)".
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Preparacion de éster de 4-(dimetilamino-metilenamino)-5-fluoropirimidin-2-ilo del acido benzoico (27):
Ejemplo comparativo

/=N" "N" “on /=N" "N
— N . —N
A .25 A 27

A una suspension de N'-(5-fluoro-2-hidroxipirimidin-4-il)-N,N-dimetilformamidina (0,10 g, 0,54 mmol) en piridina (2 ml)
se afadié cloruro de benzoilo (0,084 g, 0,60 mmol), y la mezcla se agit6é en un agitador orbital durante 16 h a t.a. La
mezcla de reaccion se repartié entre EtOAc y solucion acuosa saturada de NaHCOg, y la fase organica se seco
sobre MgSO; solido, se f||tro%/ se evapor6 para dar el compuesto del titulo (0,147 g, 94%) en forma de un sdlido
blanco: p.f. 136-138°C; RMN 'H (300 MHz, CDCls) 5 8,69 (s, 1H), 8,27 (d, J= 2,4 Hz, 2H) 8,25-8,20 (m, 2H), 7,69-
7,63 (m, 1H), 7,56-7,49 (m, 2H), 3,23 (s, 3H), 3,20 (s, 3H); HPLC-MS(ESI) m/z 289 (M+H)".

Preparacion de éster de 4-(dimetilamino-metilenamino)-5-fluoro-pirimidin-2-ilo del acido bencenosulfénico

F
f I\
/)\ )\

/:N N OH - o

m:o

@

A una suspension de N'-(5-fluoro-2-hidroxipirimidin-4-il)-N,N-dimetilformamidina (0,10 g, 0,54 mmol) en piridina (2 ml)
se afiadio cloruro de bencenosulfonilo (0,106 g, 0,60 mmol), y la mezcla se agitdé en un agitador orbital durante 16 h
a temperatura ambiente. La mezcla de reaccion se repartid entre EtOAc y solucién acuosa saturada de NaHCOsg, y la
fase organica se seco sobre MgSO, sdlido, se filtré y se concentré6 a presion reducida. La purificacion por
cromatografia en fase inversa (gradiente de HZO/MeCN) dio el compuesto del titulo (0,089 g, 46% de rendimiento)
en forma de un sélido blanco: p.f. 124-125°C; RMN 'H (300 MHz, CDCI3) 0 8,54 (s, 1H), 8,12-8,07 (m, 3H), 7,73-7,66
(m, 1H), 7,62-7,56 (m, 2H), 3,21 (s, 6H); HPLC-MS (ESI) m/z 325 (M+H)".

|

J.
o

Preparacion de éster de 4-amino-5-fluoropirimidin-2-ilo del acido bencenosulfénico (29): Ejemplo

comparativo
I

o—

m:o

_®———>- I\J\H_Q

A una solucién de HCI en dioxano (3 ml de solucion al 10%) se afiadio éster de 4-(dimetilamino-metilenamino)-5-
fluoropirimidin-2-ilo del acido bencenosulfonico (0,090, 0,3 mmol) y la mezcla se agitd en un agitador orbital a
temperatura ambiente durante 1,5 h. El disolvente se separd por evaporacion y el residuo se disolvié en una solucion
de dioxano y agua 1:1 (2,5 ml) y se traté con solucién acuosa saturada de NaHCO3 (0,5 ml). Después de 16 h, la
mezcla de reaccion se repartié entre EtOAc y agua y la fase organica se seco sobre Na;SOy4, se filtro, y el disolvente
se evaporo para dar el compuesto del titulo (0,059 g, 79% de rendimiento) en forma de un sdélido blanco: p.f. 139-
141°C; RMN "H (300 MHz, DMSO- d¢) 5 8,05-8,00 (m, 3H), 7,90-7,75 (m, 3H), 7,70-7,63 (m, 2H); HPLC-MS (ESI)
miz 268 (M-H), 270 (M+H)".

o]

\

28

Preparacion de éster de 4-amino-5-fluoropirimidin-2-ilo del acido bencenosulfénico (29): Ejemplo
comparativo

T pet

m:o

o—

Y

A una suspension de 5-fluorocitosina (0,177 g, 1,4 mmol) en piridina (5 ml) se afadié cloruro de bencenosulfonilo
(0,284 g, 1,6 mmol) y la mezcla se agité a temperatura ambiente durante 2 h. La mezcla de reaccion se evaporo
hasta sequedad y el material bruto se purificé por cromatografia de fase |nversa para dar el compuesto del titulo
(0,106 g, 29% de rendimiento) en forma de un sélido blanco: p.f. 145-146°C; "H RMN (300 MHz, DMSO- ds) 5* 8,05-
8,00 (m, 3H), 7,9-7,75 (m, 3H), 7,70-7,63 (m, 2H); HPLC-MS (ESI) m/z 270 (M+H)", 268 (M-H)".
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Preparacion de (2-Fluorobencil)-[5-fluoro-2-(4-fluorobenciloxi)pirimidin-4-ilJamina (30): Ejemplo comparativo

F ~ F ~
N L X e S0
N s
I\//k — NN N NN o
[l H H
: F
30

A) Una solucién agitada con agitador magnético de 2,4-dicloro-5-fluoropirimidina® (0,105 g, 0,63 mmol) en 5 ml de
THF seco se traté con 2-fluorobencilamina (0,085 g, 0,68 mmol) y trietilamina en exceso, y la mezcla resultante se
calent6 a 80°C durante 5 h. La mezcla de reaccion se repartio entre CH»Cl, y HCI diluido, y la fase organica se lavo
con salmuera, se seco sobre Na>SO4, y se filtr6. El disolvente se separo a presién reducida para dar 0,157 g (97%)
del compuesto del titulo en forma de un sélido amairillo: p.f. 117-118°C; RMN H (300 MHz, CDCI3) 6 7,90 (d, J = 2,6,
1H), 7,47 -7,27 (m, 2H), 7,21 - 7,01 (m, 2H), 5,54 (s, 1H), 4,76 (d, J = 5,9, 2H); MS (ESI) m/z 256 (M+H)".

*La 2,4-Dicloro-5-fluoropirimidina se puede adquirir en el comercio.

B) Una solucién de (2-cloro-5-fluoropirimidin-4-il)-(2-fluorobencil)amina* (0,103 g, 0,40 mmol) en 5 ml de THF seco
se traté con alcohol 4-fluorobencilico (0,062 g, 0,49 mmol) y una soluciéon 1,0 M de KO'Bu en ‘BuOH (0,4 ml, 0,4
mmol). La mezcla se calenté a 80°C en un vial sellado durante 18 h, se repartié entre CH,Cl, y agua, y la fase
organica se lavd con salmuera, se seco sobre Na>SOu, y se filtrd. El disolvente se separd a presion reducida y el
residuo se purificd por cromatografia en columna ultrarrapida (SiO», EtOAc/éter de Petréleo 10—20%) para dar el
compuesto del titulo (0,157 g, 42%) en forma de un sélido blanco: p.f. 83-84°C; RMN 'H (300 MHz, CDClIs) & 7,83 (d,
J=2,8, 1H), 7,45 - 7,27 (m, 5H), 7,15 - 6,96 (m, 5H), 5,37 (s ancho, 1H), 5,29 (s, 3H), 4,74 (d, J= 5,9, 3H); MS (ESI)
miz 346 (M+H)"

*Singh, R.; Argade, A.; Payan, D.G.; Clough, J.; Keim, H.; Sylvain, C.; Li, H.; Bhamidipati, S., documento WO
2004014382 A1 20040219

Preparacion de 5-fluoro-2-(3-metoxibenciloxi)-4-(1-(4-metoxifenil)-hidrazinil)pirimidina (31): Ejemplo

comparativo
B . c
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o/\©/o\ _
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A) Se afadié una solucion 1,0 M de KO'Bu en KO'Bu (66 ml, 66 mmol) a una mezcla de 2,4-dicloro-5-fluoropirimidina
(5,04 g, 30,1 mmol) y alcohol 3-metoxibencilico (7,8 ml, 62,8 mmol) en un matraz de fondo redondo de 250 ml. Se
observé una reaccion exotérmica importante y la mezcla resultante se agité a temperatura ambiente durante 2 h. La
reaccion se diluyd con EtOAc (100 ml) y se lavé con salmuera (50 ml x 2). La capa organica se seco sobre MgSOQOy,
se filtrd y se concentrd a presion reducida. La cristalizacion en EtOH caliente proporciond un material que se recogio
en un embudo con frita y se lavd con EtOH helado para dar el compuesto del titulo (7,94 g, 71%) en forma de un
solido blanco: p.f. 81-83°C; RMN 'H (300 MHz, CDCls) & 8,10 (d, J = 2,3 Hz, 1H), 7,29 (m, 2H), 7,02 (m, 4H), 6,87
(dt, J=2,2,7,8 Hz, 2H), 5,44 (s, 2H), 5,35 (s, 2H), 3,82 (s, 3H), 3,82 (s, 3H); MS (ESI) m/z 371 (M+H)".

OMe 31

B) Se afiadié una solucién de KOH 2,0 N en agua (85 ml, 170 mmol) a una mezcla de 5-fluoro-2,4-bis(3-
metoxibenciloxi)pirimidina (7,9 g, 21,3 mmol) y EtOH (21 ml) en un matraz de fondo redondo de 500 ml. Se unié un
refrigerante de reflujo y la reaccion se calenté a 95°C durante 16 h. Después de enfriar a temperatura ambiente, la
mezcla de reaccion se lavo con Et;O (2 x 50 ml), y después se acidifico con HCI 1 N hasta pH 3. El material sélido
resultante se recogié en un embudo con frita. La posterior extracciéon con EtOAc en exceso y concentracion a
presion reducida dio el compuesto del titulo (3,63 g, 68%) en forma de un sélido blanco: p.f. 136-139; RMN "H (300
MHz, DMSO-ds) & 12,97 (s ancho, 1H), 7,87 (d, J = 3,7 Hz, 1H), 7,30 (t, J = 7,9 Hz, 1H), 7,00 (m, 2H), 6,91 (dd, J =
1,8, 8,0 Hz, 1H), 5,29 (s, 2H), 3,74 (s, 3H); MS (ESI) m/z 251 (M+H)".

C) Un matraz de Schlenk de 100 ml secado en horno, se cargé con 5-fluoro-2-(3-metoxibenciloxi)pirimidin-4-ol (3,63
g, 14,5 mmol) y N,N-dimetilanilina (3,7 ml, 29,2 ml). Se afiadi6 oxicloruro de fésforo (POClIs, 40 ml, 429 mmol) y la
solucion resultante se calentd a 95°C en atmdsfera de nitrégeno. Después de 2 h, la reaccion se enfrié a
temperatura ambiente y se concentr6 hasta volumen constante a presion reducida a 50°C. El residuo que quedaba
se diluyé con Et;0 (50 ml) y se lavé con HCI 1 N (2 x 50 ml). La concentracion a presion reducida proporcioné un
solido, que se lavo con agua y se recogio por filtracion a vacio. El compuesto del titulo (4,09 g, 105%) se aisl6 en
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forma de un sdlido blanco: p.f. 96-100°C; RMN H (300 MHz, DMSO-ds) 6 8,81 (d, J = 0,8 Hz, 1H), 7,30 (t, J = 8,1
Hz, 1B), 7,02 (m, 2H), 6,91 (dd, J = 2,3, 8,3 Hz, 1H), 5,34 (s, 2H), 3,75 (s, 3H); MS (ESI) m/z 269 (M+H)".

D) A una mezcla de 4-cloro-2-(3-metoxibencil)-5-fluoropirimidina (0,153 g, 0,568 mmol) e hidrocloruro de la 4-
metoxifenil-hidrazina (0,324 g, 1,85 mmol) en etanol (5 ml) se afiadio6 trietilamina (0,272, 2,69 mmol) y la mezcla se
calento a 50°C durante 16 h. La reaccion se enfrié a temperatura ambiente y se diluyé con Et;O (50 ml). La solucién
de Et,0 se lavé con agua (2 x 50 ml), se sec6 sobre MgSO,, se filtré y se concentrd. El residuo se triturd con Et;O
para obtener la 5-fluoro-2-(3-metoxi-benciloxi)-4-(1-(4- metOX|fen|I)h|dra2|n|I)p|r|m|d|na (0,113 g, 54% de rendimiento)
en forma de un sélido blanco: p.f. 121-123,5°C; RMN 'H (300 MHz, DMSO-ds) & 8,02 (d, J = 5,4 Hz, 1H), 7,28 (t, J
=8,1 Hz, 1H), 7,22 (d, J = 8,5 Hz, 2H), 6,99-6,93 (m, 2H), 6,93-6,85 (m, 3H), 5,25 (s, 2H), 3,75 (s, 3H), 3,74 (s, 3H);
MS (ESI) miz 371 (M+H)", 354 (M-NH,)".

Preparacion de O-alil-N-(5-fluoro-2-(3-metoxibenciloxiloxi)pirimidin-4-il)hidroxilamina (32): Ejemplo
comparativo

32

A una mezcla de 4-cloro-2-(3-metoxibencil)-5-fluoropirimidina (0,151 g, 0,558 mmol) e hidrocloruro de O-alil-
hidroxilamina (0,201 g, 1,83 mmol) en MeOH:CH3;CN 5:1 (5 ml) se afadio trietilamina (0,273 g, 2,70 mmol) y la
mezcla se calentd a 50°C durante 18 h. La reaccion se enfrié a temperatura ambiente y se diluy6 con Et;O (50 ml).
La solucién organica se lavo con agua (2 x 50 ml), se sec6 sobre MgSO., se filtré y se concentré. La purificacion por
cromatografia ultrarrapida (SiO2, EtOAc/hexano 17%-->50% ) dio la O-alil-N-(5-fluoro-2- (3 metoxibenciloxi)-pirimidin-
4-il)hidroxilamina (0,113 g, 66% de rendimiento) en forma de un aceite incoloro: RMN "H (300 MHz, DMSO-ds) &
10,94 (singlete ancho, 1H), 7,94 (singlete ancho, 1H), 7,28 (t J = 8,0 Hz, 1H), 6,95-7,03 (m, 2H), 6,88(dd, J=2,5, 7,9
Hz, 1H), 5,97 (tdd, J = 5,8, 10,6, 17,0 Hz, 1H), 5,32 (dd, J = 1,5, 17,4 Hz, 1H), 5,24 (s, 2H), 5,22 (dd, J = 1,2, 10,6
Hz, 1H), 4,39 (d, J = 6,0 Hz, 2H), 3,74 (s, 3H); MS (ESI) m/z 306 (M+H)*, 304 (M-H)".

Preparacion de 1-[2-(3-cianobenciloxi)-5-fluoropirimidin-4-il]-3-(2-fluorobencil)urea (34): Ejemplo comparativo
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A una mezcla agitada con agitador magnético de 3-(4-amino-5-fluoropirimidin-2-iloximetil)-benzonitrilo (0,075 g, 0,31
mmol) e isocianato de 2-fluorobencilo (0,59 ml, 0,46 mmol) en DMF seca (1,5 ml) se afiadié LIHMDS (1,0 M en THF,
0,31 ml, 0,30 mmol). El vial se tapd y la mezcla se agitd a temperatura ambiente durante 8 h. Se afiadié solucion
acuosa saturada de NH4Cl (3 ml) y la mezcla se agité durante 4 h. La mezcla heterogénea se filtrd y el sélido se lavo
con agua caliente, se lavo con E;O, y después se seco a vacio para dar el compuesto del titulo (0,075 g, 62%) en
forma de un sélido blanco: p.f. 177-178°C; RMN 'H (400 MHz, DMSO-ds) & 10,04 (s, 1H), 8,90 (t, J = 5,7 Hz, 1H),
8,37 (d, J = 2,8 Hz, 1H), 7,85 (s ancho, 1H), 7,80 (d, J = 7,5 Hz, 1H), 7,74 (d, J = 8,0 Hz, 1H), 7,60 (t, J = 7,8 Hz, 1H),
7,42-7,38 (m, 1H), 7,35-7,29 (m, 1H), 7,20-7,14 (m, 2H), 5,33 (s, 2H), 4,49 (d, J = 5,8 Hz, 2H); HPLC-MS (ESI) m/z
396,3 (M+H)", 394,3 (M-H)".

Preparacion de  1-[5-Fluoro-2-(3-metoxibenciloxi)pirimidin-4-il](3'-propil-carbamoil)-3-propil-urea  (36):
Ejemplo comparativo

RN NAO/UO\ \/\QJLNANAO/\Q/O\
NS
H [¢]
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A una mezcla agitada con agitador magnético de 5-fluoro-2-(3-metoxibenciloxi)pirimidin-4-ilamina (0,075 g, 0,30
mmol) e isocianato de propilo (0,057 ml, 0,60 mmol) en DMF seca (1,5 ml) se afiadié LIHMDS (1,0 M en THF, 0,60
ml, 0,60 mmol). El vial se tapé y la reaccién se agité a temperatura ambiente durante 8 h. El disolvente se evaporé a
presién reducida y el material bruto se purificd por cromatografla en fase inversa para dar el compuesto del titulo
(0,043 g, 10%) en forma de un solido marrén: p.f. 75-78°C; RMN 'H (400 MHz, DMSO-ds) 5 12,34 (s, 1H), 8,49 (s,
1H), 7,89 (s, 1H), 7,29 (t, J= 7,8 Hz, 1H), 7,05-7,01 (m, 2H), 6,90 (dd, J = 6,9Hz, J= 2,5 Hz, 1H), 5,30 (s, 2H), 3,75 (s,
3H), 3,74-3,68 (m, 2H), 3,15-3,10 (m, 2H), 1,58-1,44 (m, 4H), 0,89-0,85 (m, 6H); HPLC-MS (ESI) m/z 420,4 (M+H)",
418,4 (M-H)".
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Preparacion de 1-[2-(3-cianobenciloxi)-5-fluoropirimidin-4-il]-3-propiltiourea (37): Ejemplo comparativo
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A una mezcla agitada con agitador magnético de 3-(4-amino-5-fluoropirimidin-2-iloxymetil)-benzonitrilo (0,075 g, 0,31
mmol) e isotiocianato de propilo (0,047 ml, 0,46 mmol) en DMF (1,5 ml) se afiadié LiHMDS (1,0 M en THF, 0,31 ml,
0,31 mmol). El vial se tapé y la reaccion se agité durante 8 h. Se afiadié solucion acuosa saturada de NH4Cl (3 ml) al
vial y la mezcla se agitc’> durante 4 h. La mezcla heterogénea se filtré y el solido se lavé con agua caliente, se lavo
con hexanos y se seco a vacio para dar el compuesto del titulo (0,055 g, 52%) en forma de un sélido amarillo palido:
p.f. 163-165°C; RMN "'H (400 MHz, DMSO-ds) 5 10,77 (s, 1H), 10,38 (s, 1H), 8,47 (d, J = 2,7 Hz, 1H), 7,90 (s, 1H),
7,82 (d, J=7,5Hz, 1H), 7,78 (d, J= 8,1 Hz, 1H), 7,62 (t, J = 7,7 Hz, 1 H), 5,42 (s, 2H), 3,55 (dd, J = 12,4, 6,8 Hz,
2H), 1,65-1,59 (m, 2H), 0,95 (t, J = 7,5 Hz, 3H): HPLC-MS (ESI) m/z 346,3 (M+H)", 344,2 (M-H)".

Preparacion de N-[5-fluoro-2-(4-metilbenciloxi)pirimidin-4-iljmetanosulfonamida (38): Ejemplo comparativo

HN N//ko - Y o
/\Ej\ O=T=o
. 15 38

A una solucién de 5-fluoro-2-(4-metilbenciloxi)pirimidin-4-ilamina (0,100 g, 0,43 mmol) en THF anhidro (4 ml) se
afiadi6 gota a gota LiIHMDS (1,07 ml de 1,0 M, 1,07 mmol) a temperatura ambiente, y la solucidn naranja resultante
se agitd durante 20 min. Se afiadi6 cloruro de metanosulfonilo (0,108 g, 0,94 mmol) en una porcién y la soluciéon
naranja claro, turbia, se agit6 durante 60 min. La reaccion se inactivd con salmuera (5 ml) y se separé la fase de
THF. La fase acuosa se extrajo con EtOAc (5 ml), y las organicas se combinaron, se secaron sobre Na,SOj, se
filtraron y se concentraron hasta un residuo gomoso naranja. El residuo se purificé por cromatografia ultrarrapida
(SiO,, EtOAC/ hexanos 0—100%) para dar 0,034 g (26%) del compuesto del titulo en forma de un sélido blanco: p.f.
145-148°C; RMN "H (400 MHz, CDCl3) 8 8,19 (s, 1H), 7,33 (d, J = 7,9 Hz, 2H), 7,17 (d, J = 7,9 Hz, 2H), 5,35 (s, 2H),
3,37 (s, 3H), 2,35 (s, 3H); HPLC-MS (ESI)m/z 312 (M+H)", 310 (M-H)".

Preparacion de N-[5-fluoro-2-(4-fluorobenciloxi)-pirimidin-4-il]-S-(2-nitrofenil)-tiohidroxilamina (39): Ejemplo
comparativo
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A una solucion de 5-fluoro-2-(4-fluorobenciloxi)pirimidin-4-ilamina (0,05 g, 0,2mmol) y una solucién 1,0 M de KO'Bu
en ‘BuOH (1,0 ml, 1,0 mmol) se afiadio cloruro de nitrobencenosulfenilo (0,044 g, 0,23 mmol) en una porcion, y la
solucién marrén resultante se agité durante 60 min. La reaccion se diluyd con agua (2 ml) y se neutralizé a pH 7 con
HCI 1 N. La fase acuosa se extrajo con EtOAc (5 ml), y las organicas se combinaron, se secaron sobre Na>SOa, se
filtraron y concentraron. El material bruto se purificé por cromatografla de fase inversa para dar el compuesto del
titulo (0,020 g, 26%) en forma de un sdlido amarillo: p.f. 184°C; RMN "H (300 MHz, CDCls) & 8,36 (d, J = 7,25 Hz,
1H), 8,09 (d, J = 2,3 Hz, 1H), 7,59 (m, 1H), 7,36 (m 2H), 7,29 (m, 2H), 6,88 (m, 2H), 6,23 (s ancho, 1H), 5,19 (s, 2H);
HPLC-MS (ESI) m/z 391(M+H)+. 389 (M-H)..

Preparacion de éster de 4-acetilamino-5-fluoro-pirimidin-2-ilo del acido bencenosulfonico (40): Ejemplo
comparativo

AVS F Bk
AIL, — iuffkc%@
40

La N-(5-fluoro-2-hidroxipirimidin-4-il)-acetamida* (200 mg, 1,17 mmol) se suspendié en piridina (5 ml) y se agit6 a
temperatura ambiente. A la suspension agitada se afiadié cloruro de bencenosulfonilo (226 mg, 1,29 mmol) y se
continué la agitacion durante 16 horas. El disolvente se evapord bajo corriente de nitrégeno y el residuo se
suspendid en diclorometano (2-3 ml), se puso directamente en una columna de gel de silice y se eluy6 con acetato
de etilo en éter de petroleo (gradiente de O- 50%) para aislar 180 mg, 0,58 mmol (49%) del compuesto del titulo en
forma de un sélido blanco: p.f. 142-143°C; RMN 'H (DMSO-ds) & 10,96 (s, 1H), 8,67 (d, J = 2,6 Hz, 1H), 8,12-8,06
(m, 2H), 7,86-7,79 (m, 1H), 7,73-7,65 (m, 2H), 2,98 (s, 3H); HPLC-MS (ESI)m/z 312 (M+H)", 310 (M-H)".

* La N-(5-fluoro-2-hidroxipirimidin-4-il)-acetamida se puede preparar por métodos conocidos de la bibliografia.
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1. Duschinsky, R., Fells, E., Hoffer, M. Patente de EE.UU. 3.309.359

Preparacion de éster de 4-(dimetilamino-metilenamino)-5-fluoro-pirimidin-2-iloximetilo del acido 2,2-
dimetilpropionico (41): Ejemplo comparativo
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La N'-(5-fluoro-2-hidroxipirimidin-4-il)-N,N-dimetilformamidina (100 mg, 0,54 mmol), carbonato de cesio (196 mg,
0,60 mmol), y pivalato de clorometilo (90 mg, 0,6 mmol) se agitaron juntos en DMF (3 ml) a temperatura ambiente
durante 16 horas. La mezcla de reaccion se repartid entre acetato de etilo y agua, se secé sobre sulfato magnésico,
se filtré y se evapord para dar un aceite incoloro que se tratdé con éter dietilico (3-4 ml) para producir un solido. El
solido se separd y la solucion de éter se puso en una columna de gel de silice y se eluyd con acetato de etilo en éter
de petroleo (gradiente de 0 -50%) para aislar 14 mg, 0,05 mmol (9%) del compuesto del titulo en forma de un sélido
blanco: p.f. 86-88°C; RMN "H (CDCl3) 5 8,73 (s, 1H), 8,06 (d, J = 2,6 Hz, 1H), 6,04 (s, 2H), 3,20 (s, 3H), 3,18 (s, 3H),
1,16 (s, 9H); HPLC-MS (ESI) m/z 299 (M+H)".

Preparacion de N'-(5-fluoro-2-metoximetoxipirimidin-4-il)-N,N-dimetil-formamidina (42): Ejemplo comparativo
¢!\ ——— = N’*D/\O/
—
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La N'-(5-fluoro-2-hidroxipirimidin-4-il)-N,N-dimetilformamidina (100 mg, 0,54 mmol), carbonato de cesio (196 mg,
0,60 mmol), y éter de bromometilo y metilo (75 mg, 0,6 mmol) se agitaron juntos en DMF (3 ml) a temperatura
ambiente durante 4 horas. La mezcla de reaccion se repartié entre acetato de etilo y agua, se secd sobre sulfato
magnésico, se filtré y se evapord para dar un aceite incoloro que se puso directamente en una columna de gel de
silice y se eluy6 con acetato de etilo en éter de petroleo (gradlente de 0-80%) para aislar 23 mg, 0,1 mmol (19%) del
compuesto del titulo en forma de un aceite incoloro: RMN 'H (CDCls) & 8,66 (s, 1H), 8,05 (d, J = 2,6Hz, 1H), 5,46 (s,
2H), 3,53 (s, 3H), 3,17 (s, 3H), 3,16 (s, 3H); HPLC-MS (ESI) m/z 229 (M+H)".

Preparacion de [5-fluoro-2-(3-metoxibenciloxi)pirimidin-4-il]sulfamida (43): Ejemplo comparativo

! - ? f,L
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A una solucién agitada con agitador magnético de 4-cloro-5-fluoro-2-(3-metoxibenciloxi) pirimidina* (1,3 g, 4,84
mmol) en DMF seca (5 ml) se afiadi6é una suspension previamente mezclada de NaH al 60% (0,45 g, 10,65 mmol) y
sulfamida (0,93g, 9,68 mmol) en DMF seca (5 ml). La suspension blanquecina resultante se agité a temperatura
ambiente durante 72 h. Después la suspension naranja se calent6é a 50°C durante 48 horas y se enfri6 a temperatura
ambiente. La mezcla de reaccién se repartié entre acetato de etilo y solucion de salmuera. El extracto organico se
seco sobre Na;SOs, se filtré y se evapord. El material bruto se purificé por cromatografia en columna en silice en
fase normal usando un gradiente de EtOAc/Hex y en fase inversa usando un gradiente de H,O/ACN para dar la [5-
fluoro-2-(3- metOX|benC|IOX|) pirimidin-4-ilJsulfamida (115 mg, 7,2% de rendimiento) en forma de un sélido blanco: p.f.
126-130°C; RMN "H (300 MHz, CD;0D) & 8,01 (d, J = 3,63 Hz, 1H), 7,25 (m, 1H), 7,01 (m, 2H), 6,88 (m, 1H), 5,37
(s, 2H), 3,78 (s, 3H); MS (ESI) m/z 326,9 (M-H)".

*La 4-cloro-5-fluoro-2-(3-metoxibenciloxi)pirimidina intermedia se prepard como se describe en la sintesis de 31.

Preparacion de 5-fluoro-4-hidrazinil-2-(3-metoxibenciloxi)pirimidina (44): Ejemplo comparativo

:I;i O/\CrO\ - - HZN\;I:/)N\

Un matraz erlenmeyer de 125 ml se cargé con 4-cloro-5-fluoro-2-(3-metoxibencil-oxi)pirimidina (1,50 g, 5,58 mmol) y
EtOH (50 ml). Se afiadié hidrazina monohidrato (900 pl, 18,5 mmol) y la mezcla resultante se dej6 agitar a
temperatura ambiente. Después de 22 h, la reaccion se transfirié a un matraz erlenmeyer de 500 ml y se diluyé con
agua (200 ml), tras lo cual empezd a precipitar un sélido blanco de la solucién. Después de agitar durante 7 h, se
recogio el producto solido en un embudo con frita y se lavd con agua en exceso. Después de secar en la frita, se
obtuvo el compuesto del titulo (1,23 g, 83%) en forma de un solido blanco: p.f. 103-106°C; RMN 'H (300 MHz,
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DMSO-ds) & 8,92 (s ancho, 1H), 7,86 (d, J = 3,6 Hz, 1H), 7,27 (t, J = 8,1 Hz, 1H), 6,94 - 7,01 (m, 2H), 6,87 (dd, J =
2,4,7,9 Hz, 1H), 5,24 (s, 2H), 4,46 (s ancho, 2H), 3,74 (s, 3H); MS (ESI) m/z 265,2 (M+H)", 263,2 (M-H)"

Preparacion de (E)-5-fluoro-2-(3-metoxibenciloxi)-4-(2-(tiofen-2-ilmetilen)-hidrazinil)pirimidina(45): Ejemplo
comparativo

HZN\ﬁ \N/|\ = /N\ﬁ _\N)\O/UO\

Un vial de 20 ml se cargd con 5-fluoro-4-hidrazinil-2-(3-metoxibenciloxi)-pirimidina (74,7 mg, 0,283 mmol), EtOH (2

ml), tiofeno-2-carbaldehido (26 pl, 0,284 mmol) y HCI 1 M en Et,O (14 pl, 0,014 mmol) y se calenté a 50°C en un
agitador. Después de 90 minutos, la reaccion se enfri6 a temperatura ambiente, se concentré con alto vaC|o para
proporcionar el compuesto del titulo (77,8 mg, 77%) en forma de un solido amarillo: p.f. 136-139°C; RMN "H (300
MHz, DMSO-ds) 6 11,46 (s ancho, 1H), 8,50 (s ancho, 1H), 8,16 (d, J = 3,6 Hz, 1H), 7,64 (d, J =5,0 Hz, 1H), 7,41 (d,
J=3,4 Hz, 1H), 7,28 (t, J = 8,0 Hz, 1H), 7,12 (dd, J = 3,8, 4,8 Hz, 1H), 7,04 (m, 2H), 6,88 (dd, J = 2,4, 8,3 Hz, 1H),
5,27 (s, 2H), 3,73 (s, 3H); MS (ESI) m/z 359,2 (M+H)", 357,2 (M-H)".

44 45

Preparacion de 2-(benciloxi)-4-[(dimetil-A*-sulfaniliden)amino]-5-fluoropirimidina (47): Ejemplo comparativo

bgl e
HNON SN0 |
N

o/\©
46 47

Un matraz de Schlenk secado en horno de 10 ml, se cargd con 2-(benciloxi)-5-fluoropirimidin-4-amina (101 mg,
0,462 mmol), CH2Cl, (2 ml), y sulfuro de dimetilo (75,0 pl, 1,02 mmol) y se enfrié a 0°C en un bafio de hielo. Se
afiadié N-clorosuccinimida (122 mg, 0,914 mmol) y la mezcla resultante se dejo agitar a 0°C durante 45 minutos, y
después a temperatura ambiente durante 30 minutos. Se afiadié una solucion de NaOMe en MeOH (25%, 360 yl,
1,35 mmol). Después de 20 minutos, la reaccion se inactivd con agua (3 ml) y se dejo agitar durante 1 hora. La
mezcla de reaccion bruta se diluyd después con CHCl; y se lavd con agua (50 ml x2), se secod sobre Na;SO4
anhidro, se filtré y se concentré por evaporacion en rotavapor y después con alto vacio para dar el compuesto del
titulo (120 mg, 93%) en forma de un sélido blanquecino: p.f. 125-129°C; RMN 'H (300 MHz, DMSO-de): 6 7,70 (d, J
=3,9 Hz, 1H), 7,25-7,44 (m, 5H), 5,21 (s, 2H), 2,75 (s, 6H); MS (ESI) m/z 281,1 (M+H)".

*Yamamoto, Y.; Yamamoto, H. J. Am. Chem. Soc. 2004, 126, 4128-4129.

Preparacion de 1-[5-fluoro-2-(4-metilbenciloxi)-pirimidin-4-il]-2,3-dipropil-isotiourea (49)

s FfN SN FFN
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A una solucion agitada con agitador magnético de 1-[5-fluoro-2-(4-metil-benciloxi)-pirimidin-4-il]-3-propil-tiourea (0,50
g, 1,40 mmol) en CH3CN (4 ml), se afiadié carbonato potasico (0,20 g, 1,40 mmol) a temperatura ambiente y la
mezcla se agitdé durante 20 min. Se afiadié bromuro de N-propilo (0,19 g, 1,40 mmol) a temperatura ambiente y la
mezcla resultante se agitdé durante 15 h. La mezcla de reaccién se diluyd con H;O y se extrajo con CH2Cl, (3 x 20
ml). Las capas organicas combinadas se secaron sobre Na;SO,, se filtraron y se evaporo6 el disolvente. La mezcla
bruta se purifico en silice (gradiente de EtOAc/hexanos) y la evaporacion de las fracciones con producto dio 0,335 g
(63%) de1- [5 -fluoro-2-(4-metil-benciloxi)-pirimidin-4-il]-2,3-dipropil-isotiourea en forma de un liquido viscoso amarillo
palido: RMN 'H (300 MHz, CDCl3) 5 10,56 (s ancho, 1H), 8,09 (d, J = 2,6 Hz, 1H), 7,31 (m, 2H), 7,24 (m, 2H), 5,28
(s, 2H), 3,28 (dd, J = 13,6, 6,5 Hz, 4H), 2,36 (s, 3H), 1,62 (m, 4H), 1,0 (t, J = 7,4 Hz, 4H); HPLC-MS (ESI) m/z
377(M+H)+.

Preparacion de N-metil-N-hidroxicarbamato de O-(4-amino-5-fluoropirimidin-2-il)-t-butilo (50): Ejemplo

comparativo
Xy I\
LA, — A N

HNT N \K

En un vial con tapén de rosca de 7 ml (2 dram), se traté una solucidon de 4-amino-2-cloro-5-fluoropirimidina (0 149,
0 68 mmol) y N-metil-N-hidroxicarbamato de t-butilo * (0,11 g, 0,75 mmol) con una solucién 1,0 M de KO'Bu en
‘BUOH (1,0 ml, 1,0 mmol) en una porcion, y la solucién amarilla resultante se calenté a 100°C y se agité durante 24
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h. La mezcla de reaccion se enfrid, se extrajo con EtOAC (3 x 5 ml), y se evaporo el disolvente. La mezcla bruta se
purificd por cromatografia en fase inversa para dar 0,10 g (56,9%) del compuesto del titulo en forma de un sélido
amarillo: p.f. 123-125°C; RMN "H (300 MHz, CDCl3) & 7,96 (d, J = 2,3 Hz, 1H), 5,26 (s ancho, 2H), 3,32 (s, 3H), 1,43
(s, 9H); MS (ESI) m/z 259 (M+H)"

*El N-metil-N-hidroxicarbamato de t-butilo se puede preparar por métodos conocidos de la bibliografia:
1. Carrasco, M. R.; Brown, R. T.; Serafimova, |. M.; Silva O. J. Org. Chem., 2003, 68 (1), 195.

Preparacion de 5-fluoro-2-(4-fluorobenciloxi)pirimidin-4-ilcarbamotioato de O-etilo (51): Ejemplo comparativo
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La 5-fluoro-2-(4-fluorobenciloxi)pirimidin-4-amina (300 mg, 1,26 mmol) se agit6é en cloroformo (25 ml) y agua (12 ml).
Se afiadid bicarbonato sédico (870 mg, 10,12 mmol) seguido por la adicién gota a gota de tiofosgeno (218 mg, 1,9
mmol). La mezcla de reaccioén se agité a temperatura ambiente durante 16 horas, después se diluyé con cloroformo
(20 ml) y se separaron las fases. El extracto organico se seco sobre sulfato sodico, se filiré y se concentré por
evaporacion en rotavapor hasta 1/3 de volumen. A esta solucién en cloroformo del isocianato bruto se afadié etanol
absoluto (10 ml) y la mezcla se calentd en un tubo sellado durante 1 h. La mezcla de reaccion se enfrié6 a
temperatura ambiente, se concentrd y se purificd por cromatografia ultrarrapida en silice, para dar 45 mg (11%) de

5-fluoro-2- (4-f|uorobenC|IOX|)p|r|m|d|n-4 -ilcarbamotioato de O-etilo en forma de un sélido amarillo palido: p.f. 109-
119°C; RMN "H (CDCl3) 5 8,30 (s ancho, 2H) 7,44 (m, 2H), 7,06 (m, 2H), 5,36 (s, 2H), 4,66 (q, J = 6 Hz, 2H), 1,45 (1,
J = 6 Hz, 3H); HPLC-MS (ESI): m/z 326 (ES").

Preparacion de N-(5-fluoro-2-(4-fluorobenciloxi)pirimidin-4-il)etanotioamida (53): Ejemplo comparativo
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La N-(5-fluoro-2-(4-fluorobenciloxi)pirimidin-4-il)acetamida (50 mg, 0,42 mmol) se agitd en un recipiente de
microondas Biotage Initiator® con 1,2-dicloroetano (3 ml) y reactivo de Lawesson (170 mg, 0,42 mmol). El recipiente
se calent6é en un microondas Biotage Initiator® a 100°C durante 5 min, después se enfri6 a temperatura ambiente,
se filtré y se diluyd con CHCl,. Después, la mezcla de reaccion se lavé con salmuera, y se separaron las capas. El
extracto organico se seco en silice y se purificd por cromatografia ultrarrapida. Las fracciones que contenian
producto después se evaporaron hasta sequedad y se purificaron otra vez por HPLC de fase inversa para dar 4 mg
de N-(5-fluoro-2-(4-fluorobencil-oxi)pirimidin-4-il)etanotioamida (4%) en forma de un vidrio amarillo: RMN 'H (CDCl3)
8 9,34 (ancho, 1H), 8,29 (d, J= 3 Hz, 1H), 7,41 (m, 2H), 7,06 (m, 2H), 5,33 (s, 2H), 3,13 (s, 3H); HPLC-MS (ESI): m/z
294 (ES)).

Protocolos de ensayos biolégicos:

1. Evaluacion de la actividad fungicida: Tizén foliar del trigo (Mycosphaerella graminicola; anamorfo:
Septoria tritici; cédigo Bayer SEPTTR):

Se hicieron crecer plantas de trigo (variedad Yuma) a partir de semillas en un invernadero en una mezcla 50%/50%
de suelo mineral/Metro mix sin tierra hasta que broté completamente la primera hoja, con 7-10 plantones por
maceta. Se inoculd en las plantas una suspension acuosa de esporas de Septoria tritici antes o después
de los tratamientos con el fungicida. Después de la inoculacién, las plantas se mantuvieron con una humedad
relativa de 100% (un dia en una camara de rocio oscura seguido de dos a tres dias en una camara de rocio
iluminada) para
permitir que las esporas germinaran e infectaran a la hoja. Después las plantas se transfirieron a un invernadero
para que se desarrollara la enfermedad.

2. Evaluacion de la actividad fungicida: Mancha foliar de la remolacha azucarera (Cercospora beticola; codigo
Bayer CERCBE):

Se hicieron crecer en un invernadero remolachas azucareras (variedad HH-88) en mezcla sin tierra Metro mix. Se
recogieron las esporas de la superficie de hojas infectadas humedecidas lavando las hojas enteras en agua, y
después se filtraron a través de dos capas de estopilla. Se inoculd la
suspension de esporas en los plantones jovenes. Las plantas se mantuvieron en una camara de rocio oscura
durante 48 horas, y después se colocaron bajo una cubierta de plastico en un invernadero con una temperatura de
26°C.
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3. Evaluacion de la actividad fungicida: Mancha foliar del cacahuete (Mycosphaerella arachidis; codigo Bayer
MYCOAR; anamorfo: Cercospora arachidicola):

Se hicieron crecer plantones de cacahuete (variedad Star) en mezcla sin tierra Metro mix. Se
recogieron las esporas de la superficie de hojas infectadas humedecidas lavando las hojas enteras en agua, y
después se filtraron a través de dos capas de estopilla. Se inoculd la
suspension de esporas en los plantones joévenes. Las plantas se mantuvieron en una camara de rocio oscura
durante 48 horas, y después se colocaron bajo una cubierta de plastico en un invernadero con una temperatura de
26°C.

4. Evaluacion de la actividad fungicida: Sarna del manzano (Venturia inaequalis; codigo Bayer VENTIN):

Se hicieron crecer en un invernadero plantones de manzano (Mcintosh o Golden Delicious) en mezcla sin tierra
Metro mix. Se recogieron esporas fungicas de tejido de hojas infectadas. Se inoculd en las plantas la suspension de
esporas. Las plantas se pusieron en una camara de rocio durante 24 h con una humedad relativa de 100% y
después se transfirieron a un invernadero con una temperatura de 18°C para que se desarrollara la enfermedad.

5. Evaluacion de la actividad fungicida: Sigatoka negra del platano (Mycosphaerella fijiensis; c6digo BAYER
MYCOFP:

Se ensay6é la eficacia contra Mycosphaerella fiiensis usando hojas recién brotadas de plantas de
platano dejadas crecer en el campo. Se pulverizaron 20 ml de una formulacion diluida del compuesto 1 de la
concentracion requerida sobre cada hoja de ensayo en un area delineada de 20 x 20 cm. Posteriormente, se
dejo que las hojas fueran infectadas por un inéculo natural, y el tanto por ciento de control de la enfermedad se
evalué visualmente ~ 40-45 dias después.

La siguiente tabla presenta la actividad de compuestos tipicos de la presente descripcion cuando se evaluaron en
estos experimentos. La eficacia de los compuestos de ensayo en las enfermedades que se controlaban se
determiné evaluando la gravedad de la enfermedad en las plantas tratadas, y después convirtiendo la gravedad en
tanto por ciento de control basado en el nivel de enfermedad en las plantas tratadas, no inoculadas.

En cada caso de las tablas I-ll la escala de clasificacion es la siguiente:
% de control de la enfermedad Clasificacion
76-100 A
51-75 B
26-50 C
0-25 D
No ensayado E
TABLA I: 3 DC y 1 DP Actividad de los compuestos en SEPTTR con 25y 100 ppm
SEPTTR|SEPTTR|SETTTR|SEPTTR Espec. |Espec. GC-
Comp. Estructura 3DC 3DC 1DP 1DP Aspecto fisico | P.f. | masas | masas MS
25 ppm | 100 ppm| 25 ppm | 100 ppm (ES+) | (ES-)
-
B . 130-
1 HzNj\/N\/ o A A A A sélido blanco 238 236
L 132
H NN O, 1 l polvo 143- 297,
2 «LT & A A A A blanquecino | 145 298
n,
3 é A A A A producto 250
o
o~y "
solido 163-
4 WA N O‘N\YQC& A A A A blanquecino 165 247
F. Sy
5 LA P A A A A sélido blanco | 90-92 | 226
HNTON o/\Q
6 J PP A A A A | solidoblanco | 134 | 268 | 266
e TN O/\E/) 136
e, 125-
7 HC'O/\":{ N of\@\F A A A A sélido beige 126 350 348
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SEPTTR

SEPTTR

SETTTR

SEPTTR

Espec.

Espec.

Comp. Estructura 3DC 3DC 1DP 1DP Aspecto fisico | P.f. | masas | masas ?\;/I%-
25 ppm | 100 ppm| 25 ppm | 100 ppm (ES+) | (ES-)
H,C F.
S Y . .
8 o S';an* L A A A A | Boete amarilo 352 | 350
HIT ) )
9 5 T A A A A | solido blanco 11%% 514
Q F‘ N
10 Q\DJ\NINAO A A A A sélido blanco 129- 358 356
i /\©\ 131
o FI\‘N . .
o Py aceite
11| we %HLN L A A A A | fansparente 338 | 336
12 MNI\&«Q A A A A | solidomarrén | 87-90 | 417 | 415
HC
13 ho °“"=‘ I J\ D D C B sélido blanco 11%' 374 | 372
1o aceite
14 H’C“OluIN;LD’\O A A A A transparente 310 308
F incoloro
F N
15 H,NIN\//LD/\©\ A A A A sélido blanco 11%57' 234 232
CH,
16 HO/\NI\ @ A A A A sélido blanco | 97-98 | 264 262
CH,
by
17 HO N M*(\@\ A A A A soélido blanco | 108- 268 266
H
-
SN
18 @/\OAN:CN/ /\Q B B B A soélido blanco | 64-66 | 358 356
19 H)L f)\ /\@\ B A A A solido blanco 11::3345— 352
e CH, F
115-
20 HC f\/‘\N:L/\)\ /\@ A A A A polvo blanco 293
116
.
e sélido 102-
21 ONF /\@F A A A A blanquecino | 103 319
-
T o 169-
22 N’;ﬁ w’\of@\r A A A A solido blanco 171 281 279
F.
T solido 148-
23 — NN °T>, A A A A blanquecino 149 290 288
o4 ch_br,l\ A A A A aceite amarillo 321
= claro
I\,L - . 240- 243
25 z A A A A solido marrén 243 183 183
F.
26 j:rL Ko A A A A | solidoblanco | 124 | 258
HC—N 126
f” i sélido blanco | 136-
21 wo( - J\‘ A A A A cristalino 138 | 289
F
28 RN Ve A A A A | solidoblanco | 124 | 325
Hac-N‘CH o 125
Fe
Yo -, 139-
29 HZN]\/N\/)\O_§ B A A A solido blanco 140 270 268
6]
)\N
30 o AeH B A B A sélido blanco | 88-90 | 346 | 344
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SEPTTR
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SETTTR

SEPTTR

Espec.

Espec.

Comp. Estructura 3DC 3DC 1DP 1DP Aspecto fisico | P.f. | masas | masas ?\;/I%-
25 ppm | 100 ppm| 25 ppm | 100 ppm (ES+) | (ES-)
- sélido 121-
31 @ D D D D blanquecino | 123,5 371 354
T
N
32 H?CNQHIN\’/LO/\@/O*CH: D A C A aceite incoloro 306 304
F ~ 31
T N solido blanco | 184-
33 HAN o’\©/ A A A A esponjoso | 186 | 243 | 245
E o Ny -
34 @Aﬁmﬁfh{@%“ D D D D sélido blanco 11772 396 | 394
F. N
35 HzN:\rN\/)\O/\@O*cHJ A A A A s6lido amarillo 11%%' 250 | 248
DF I\N
36 “=;Cwu*w\f~’*o“@%m B A c A | solidomarrén | 75-78 | 420 | 418
n\/\u o 7
sFrN
I . 150-
37 KO Al A A A A agujas blancas 339 337
th RA e 151
T . 145-
38 LSS DY D C C C sdlido blanco | 44 312 310
Tn, cH,
50 Py
39 (’jﬁ%cf\@\ D D A A soélido amarillo| 184 391 389
OF N ]
| o) - 142-
40 H:C)LH:Q)\D_%@ E E E E sdlido blanco 143 312 310
o
.
[\N o
41 NF]\A*A&H’:] E E E E solido blanco | 86-88 | 299
e
F N
42 wc_{—wfr«’*o%-“: E E E E | aceite incoloro 229
o,
B\ Slido amarillo | 126-
43 9 XL o B B c B |59 327
R @FH N OU Rk vitreo 130
Lk ; sélido 102-
44 iy OUOCH“ B A D A blanquecino | 105 | 265 | 263
5 F \N -
45 %“\nﬁ*o«@zo\cﬂ Cc Cc B A solido amarillo 11%% 359 357
H
1 N, 3li ia-
46 o A A A A | Solidonarana 220 | 218
D@
Yy solido 125-
a7 Mo (LO’\G E E E E blanquecino | 129 281
a8 | ek A A A A solido 149- 1 335 | 333
A °A©\CH= blanquecino 150
HC~g P Sy L. _
{ liquido viscoso
49 %CwN/*N]:(*o E E E E o2 VISTD 377
A /\©\CH; amarillo palido
-
IS sélido amarillo | 123-
50 ety c A c A palido 125 | 2%°
o . .
F sy ® solido amarillo
51 Q”W’j E E E E Dalido 326
cFrN -
[ - 160-
52 e NN 0/\©\ B B A A sélido blanco 280 278
2 R 162
53 He N o/\©\ A A A A vidrio amarillo 294
H
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SEPTTR

SETTTR

SEPTTR

Espec.

Espec.

Comp. Estructura 3DC 3DC 1DP 1DP Aspecto fisico | P.f. | masas | masas ?\;/I%-
25 ppm | 100 ppm| 25 ppm | 100 ppm (ES+) | (ES-)
F N
- 118-
54 L Lk O, D D B A sélido blanco 417 415
cLrr g 121
(Y
55 H:NrN O’\Q A A A A solido blanco | 124 224
cty
r© solido amarillo
56 C]”"TJI” E E E E palido 388
— .
g " 122-
57 BN o A A A A solido blanco 124 282
BN U . 170
58 NN o A A A A sélido blanco 307
H,c—N . )ﬁ (dESC.)
59 jm ;’/[N\o D C D D solido blanco 190- 371 369
N Xy
Crvy L, 191
F N
60 HiNIN\/ o«E:{JF A A A A solido blanco | 143 306 304
F
. . 111-
61 Py ~ D D A A sélido blanco | ;4 326
we L sélido
62 TR E E E E . 234
blanquecino
5
63 HJC‘EH,H W 0’\©F E E E E aceite amarillo 325
OF N
64 @fﬂluf“*f?’\ﬂmm D C D D | slidoblanco | 7> | 375 | 373
o i
Q. F.
>y solido )
65 @V/N‘gl?)\o,\@a% C B C B naranja/marrén 60-64 | 383 381
F. Sy
66 f//’\ o CH, A A A A solido amarillo | 76-79 | 264 262
HNTN o’\O
? . solido amarillo
67 CJ”A"I‘“G E E E E palido 459
Ty -
68 e ,"I*; e D B D B blanco 11%% 269
cr
o
69 W IN’)N\omp B A A A cera beige 300 298
FfN g“; 0 Chrd
70 N N/)\D/\©\ C A C A solido blanco | 94-97 312
- Br
Y
71 SRR A A A A 292 | 290
u,cj )
e~ F i
72 HZN:“\/N: O-N\YQ/ A A A A solido beige 115556 265 263
GCH,
poss
73 E E E E liqguido gomoso 310
X
74 e k©\ D D B A solido blanco 245 243
P 3 solido 164-
75 [I:L&)kﬁ “ko/\[:[;w: A A c A blanquecino | 166 435 433
F N CH, Al
Nf«ko Ml semisolido
76 Hy ’\L@ C C C C negro 277

7
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SEPTTR

SETTTR

SEPTTR

Espec.

Espec.

Comp. Estructura 3DC 3DC 1DP 1DP Aspecto fisico | P.f. | masas | masas ?\;/I%-
_ _ 25 ppm | 100 ppm| 25 ppm | 100 ppm (ES+) | (ES-)
TN ‘N
77 K/)N N /\O/QCHJ C A D A aceite incoloro 348 346
H
B . 125-
78 ”1‘;: o A A A A solido blanco 234
_ ? 127
X -
79 %N:f O/\@\omﬁ; A A A A solido blanco 11%45 319
F. Y -
80 W NN D B D D solido blanco |63-69*| 272
N
SRS
< 0 F NN e
1 | QLT D D D D solido | 187- 1 361 | 359
N /LN»c»g blanquecino | 189
NS eny
82 HZNJI:(J\O)UO D C C C aceite naranja 325
2 it
Y aceite
83 "zf"fl‘oif@ A A A A transparente 278
we 1) o
84 : Hf i@/o\ E E E E liquido gomoso 262
i cH,
O‘N'D F. N -
85 N \NAO’\Q’O‘CH:‘ A A C A solido amarillo 115513 403 401
° FrN O'GHa
86 @)L ‘;&,«@ D D C B sélido blanco 368 | 366
87 @f A f)\ AO/ D A B A | solido amarillo 1155‘}5' 379 | 377
SN oM, aceite
88 Ho N ML )\Q C A C A transparente 282 280
incoloro
oW . | 120-
89 - N {] A A A A solido marrén | 50 | 331
QND F
90 (j&urﬁo : c B A A |solidoamarillo| 189 | 441 | 439
187
91 & C"NI"’J‘° E E E E liquido gomoso [I\/IZZI?Ja]
92 rg:\c:N\iN \JN\o«@\ E E E E | pasoido 381
_ anguecino
Py
1) ¢ 21
93 %NAN/LD“@_ A A A A sélido blanco | 122 | 274 | 272
94 F;f}im»«: A A A A solido 63-65 | 291
Bo cH, blanquecino
F.
T . .| 118-
95 HN 0“@ /f;& A A A A solido amarillo 120 292
96 % o D D D D | aceite marron 334
97 HcJV ]Q e D D D B | soidoblanco | 0% | 348 | 345
- 168-
98 Cf A fx «Ej D D D D sélido blanco 389 | 387
169
99 HOF\N 4 i D B D A solido blanco | 74-77 | 244

\N
H =
O
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SEPTTR

SETTTR

SEPTTR

Espec.

Espec.

Comp. Estructura 3DC 3DC 1DP 1DP Aspecto fisico | P.f. | masas | masas ?\;/I%-
25 ppm | 100 ppm| 25 ppm | 100 ppm ES+ ES-
-
SN
100 " ]N)\S/\Q\ D D D D sélido blanco 11%:2' 254 252
A A
101 e et A D D B B solido blanco 338
A 129
e IO sélido marrén | 118-
102 0 G, D C D D oscuro 122 | 3%
\N CH} Chirsl
103 fN*J\Q B A A A | solido amarillo | 90-92 312
Br
F N
104 o A A A A | solidoamarillo| 179 | 277 | 275
181
N-
) 143
105 [\//N\ﬁ INJ\O/\© D D D D soélido marrén 148- 238 285
P~y ; ,
te amarillo
106 T D c D p |&*® 240 | 238
WO claro
on\l/*N
107 LA O,\©,.= A A A A | sdlido blanco 280 | 278
* H
;:LI/*N
108 e “L“\;} A A A A solido blanco 1122:2' 321
Q o,
B l\u cH . .
109 " f*;ﬁjij" E E E E | sdlido blanco 1122 276 | 274
o
110 éy s.,(g ) E E E E solido amarillo 338
“\E"I”" palido
HNF ‘\N .. . .
111 g Y D D D D ace'féﬁcrﬁ)a””o 347
F.
P . 128- | 340,8
112 LT A A A A sélido blanco ’
we :@ 131 | (Na+)
F~ N
113 Loy D c B A s6lido gomoso 266
H;j“ N amarillo palido
F. x
14| e J I oy | D D D D | slidoblanco | '3 | 389 | 307
F
j@“ cera blanco-
115 O A A A A oty 271
F OF N
I " 162-
116 @ﬂﬁ N OT/ D D D D solido blanco 164 377 375
08,0 PPN -
117 ESS‘“I“\I Y c c c B | solido amarillo 1177% 391 | 389
H
3 solido
118 T ° E E E E . 338
".N;";(““ blanquecino
el 122-
119 ”’C\Ah J\«@zH B A C A polvo blanco | 5 | 351 349
AN
i 1 solido 173-
120 HN NJ\O A A A A blanquecino | 174 270 268
o aceite amarillo
121 ©/\°A’d kao S B A B A palido 372 370
S transparente
S F SN -
122 | s~ d Ll c A D B | sdlido blanco 11%; 325 | 323
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SEPTTR

SEPTTR

SETTTR

SEPTTR

Espec.

Espec.

Comp. Estructura 3DC 3DC 1DP 1DP Aspecto fisico | P.f. | masas | masas ?\;/I%-
25 ppm | 100 ppm| 25 ppm | 100 ppm (ES+) | (ES-)
F oy . .
123 HCAC,%[;NIN\/ , C A D c | aceteamarilo 356 | 354
" e OH [j
F| N y . .
124 r HIT%H E E E E Ilquldq gmarlllo 294
@" " palido
N TE K .
125 o “@‘ D D C C | solido amarillo 112% 509 | 507
ONQ_ FI\IN FCFH:
126 @z&ﬁ SN D)\CL A A A A aceite marron 405 403
3
127 o CAQD A A A A solido blanco | 126 284 282
e
}"uc\/\s FI\N s e
solido
128 Hjc\/\Nkﬁ NAOAO E E E E blanquecino 363
129 WN ﬁ A A C A sélido blanco 1112%' 302 300
o ii 3 139-
130 WC_N:: W OJ\cﬁE“; A A A A sdlido blanco | 4,4 269
[N
T 2 cristales 133-
131 wel TR c A c B blancos 134 | 263
el 171- | 316
NN T CH, se . -
132 “Qr A A A A slido beige | 175" | \eNa)
H,C
F. N ]
133 &N:Q/Lom@/\w B A B A sélido blanco 1122% 248
o
134 S B A D B 350 | 348
p:
s PNy L.
I SN soélido 144-
135 @\” Fo O/\O\F B A A A blanquecino 146 391 389
.
y Slido 103-
136 HN;Q*O A A A A solido. 286 | 284
/\QOLF blanquecino | 105
N T
137 HN]]\/N;LOWCH C A C A sélido blanco | 55-57 | 214 212
7.
() solido 111-
138 B g A A A A . 254 252
F /\@F blanquecino 116
139 wd ’Wfi D C C B sélido blanco | 106 | 356 | 354
140 F le\:’D N A A A A 5lido bl 120- 317
H,c~N’; :(';@ solido blanco | |55
B 1 SN <] _
141 wl Al B C D A | solidobeige | > | 290
Y Slid 204
142 @JL A 2N D D D D solido. ~ | 382 | 380
S D/\O/ blanquecino | 205
143 g E E E E solido 296
blanquecino
F = O
144 i N/AO«©/EF A A A A | solidoblanco | 101 | 306 | 304
BNSH o, :
145 HZNJ‘:«*OJ\@% A A A A aceite 260
o, transparente
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SEPTTR
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SEPTTR

Espec.

Espec.

Comp. Estructura 3DC 3DC 1DP 1DP Aspecto fisico | P.f. | masas | masas ?\;/I%-
25 ppm | 100 ppm| 25 ppm | 100 ppm (ES+) | (ES-)
OF =N
146 o A A A «©,F A A A A sélido blanco 295
; H N O
- e solido | 146,8
HO. 4]\ ;O7
147 e D«QF C C D B blanquedino | 149.4 | 297 | 294
148 LTy D D B B | solido amarillo 112259 374 | 372
Y
o™~y ony
149 @A”j':’*ok@ D B C A | aceite amarillo 356 | 354
L.
150 LARD e c A D A 322 | 320
o 4
oD Famyg
151 Sy Sg ) C C D D aceite amarillo 417 415
(o]
Ny O oy _
152 | el ’N'N\AQ\DKQ C A C A | solidoblanco | 197 | 341 | 339
H
sy /N . 144-
153 b o Z A A A A sélido blanco 145 275 273
N 3
154 WA (Lo 5 A A A A solido blanco 158 335
155 “’ZI “@f A A B A sélido blanco | 94-96 330
Fe~ =
i) . 128-
156 HNIN/ O/\@Br A A A A solido blanco 318 316
. : 130
O D Py £ 170-
157 @ﬁ gﬂNkD/\@ C C C A solido amarillo 175 379 377
e
158 @AH S O«@F A A A A solido blanco | 91-93 | 342 | 340
159 W“i?f?’{nmdm c D D D solido 327
[L) blanquecino
By it ill
_ ,\?Lo aceilte amarilio
160 '*CHW gl A A A A olaro 333
R 1215
161 Hony N/AO«@&CH] ¢ A A A sélido blanco | "4 =" | 267 | 264
F. l\N
162 o D D C A solido blanco | 71-73 | 354 | 352
63 | seon kG 21 D D D D solido 1011 330 | 328
TN OU blanquecino | 162
* .
164 (&r VQ D B C B tranicpeelxtreente 360
o~
RSVl solido
165 X ‘“O E E E E blanquesino 397
e -
166 s A A A A semisolido 291
H, C>N‘CH: o} marron
-
:@T 2 solido blanco
167 @AO ’ NAO«©/ D D D C heqajoso 365 | 363
FI\N .
168 g D c D c 334
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SEPTTR
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SEPTTR

Espec.

Espec.

Comp. Estructura 3DC 3DC 1DP 1DP Aspecto fisico | P.f. | masas | masas ?\;/I%-
25 ppm | 100 ppm| 25 ppm | 100 ppm (ES+) | (ES-)
E s Ny s
i I\/)\ sélido 154-
169 ©/\H L O/\@ D D B A blanquecino | 155 393 | 391
F.
PPN solido 169-
170 H,c\»Hmiqu «@F D D D D blanquecino | 171 | 393 | 357
XL solido
171 w "“@m A A A A blanquecino 85-87 | 248 246
. \
=N
172 I\/)\ o D D D D solido blanco | 77-78 | 188 186
NN 0T eH,
T 141-
173 e o D B B A sélido blanco 147 322
crgCH’
s
174 I 0 A A A A 322 | 320
e 177-
175 & 1 D D A A sélido amarillo 388
® . 179
ey
176 g A A B A 362
L
0 S S N 119-
177 Qf‘ ’\Q/ A A A A solido blanco 120 342
F SN
178 N oo o A A A A solido blanco | 153 264 262
A0
Pk . 155-
179 HUC)LN o A A A A solido blanco 276 274
O, 156
180 | (YO D D D B | soidoblanco | 100 | 417 | 415
. F
(N - 203-
181 HiNrN/)\O_N\@ A A A A solido blanco 305 259 257
5 NSy
182 | el A A A A | solidoblanco | 15 | 307 | 305
A,
oF N
J\ I\/)\ ,/N s 175'
183 @Au N O/U D D D D solido blanco 177 378 376
! Cy _
184 *%NlAN L, B A A A sélido blanco 1112 289
N F
o~ . . .
185 MIN, ] A A A A vidrio amarillo 268
. o palido
0 F N 3T
e sélido blanco | 172-
186 Sy DmF D D B B esponjoso 173 323 321
. Q.
i ‘/N CH, !
187 o j,‘I"\ el D B D D solido verde | g4 g5 | 291
W claro
FC%\N
188 N [N//ko CH, A A A A solido blanco | 92-94 | 234 232
Y, N 163-
189 HN NN S ek, B A B A sélido blanco 164 279
N # cH,
F =
{ i Fr o
190 D D D D soélido blanco | 74-75 | 312 310
HNTON u’?f%:
OF SN . .
191 A A A A aceite amarillo 354 3590

VisCcoso
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SEPTTR
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SEPTTR

Espec.

Espec.

Comp. Estructura 3DC 3DC 1DP 1DP Aspecto fisico | P.f. | masas | masas ?\;/I%-
25 ppm | 100 ppm| 25 ppm | 100 ppm (ES+) | (ES-)
e
192 L 8 | A | A | a [ospumablanca
ogo
F i\,N
193 “‘I’H\"KCLO . A A A A solido amarillo | 120 326 324
P
B N
194 H:NIN\/J\D A A A A solido blanco | 154 274 272
F
o~
[ 1 s6lido amarillo
195 H}}q O/ﬁwm C A B A claro 51-53 | 387 385
F SN
196 HOA”,‘\N/ O/\@ A A A A solido blanco | 93-95 | 256 254
S
X
197 *‘":C 0/\©\r°"’ B A B A solido blanco | 65-66 | 262 260
CcHy
Re~g ™y 1 .
J I . solido amarillo
198 @»N 'REA) Oy E E E E palido 441
oo
199 Y B A D A 368 | 366
L
200 @’&uj::j‘““@f D D D C sélido amarillo 118813' 421 419
cHy
FR Y o 161-
201 ﬁ)LH N 0/\@&% D D D D sélido blanco 162 401 399
. / sélido amarillo
202 Q?Y E E E E palido 380
o F‘N _
203 H:c\/\NJLNfr(AOAQ D B D D | slidoblanco | \2 | - | 303
H H
2)4 solido amarillo
204 &YJ, E E E E palido 368
205 :f,}’im@ D B D D aceite amarillo 321 318
@ . palido
F[\N 3T
H)ng solido
206 HW@) ﬁ E E E E blanquecino 352
F“M
207 o D D D C solido marron | 142" | 208 | 206
147
i
o NS -
208 Qﬁ@?&«@ D c D D | slidoblanco | 2% | 371 | 369
F cH
F: N
i
209 =N fLo“@ A A A A solido blanco | 84-85 | 275
H°C—N‘c)—4=
F =N
210 H!NIN\’J\O/UF A A A A solido blanco 112213' 256 254
i3
D *Tf . sélido 173-
211 " o A A A A blanquecino | 174 326 | 324
o~ *
Tt sélido 122-
212 NN o/\gl A A A A blanquecino 124 346 344
F ~
213 j\fi A A A A solido blanco | 90-92 | 226
HNTON O/\O
S
H
N N. N
214 }ifw«)\of o D D D D | sdiidoblanco | |10 | 291
HG o
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Espec.

Comp. Estructura 3DC 3DC 1DP 1DP Aspecto fisico | P.f. | masas | masas ?\;/I%-
25 ppm | 100 ppm| 25 ppm | 100 ppm (ES+) | (ES-)
215 s E E E E | oo 248
S anquecino
~ fx . 108-
216 {\@2& B A A A solidoblanco | 435 | 298 | 296
217 & E E E g |liquido amarilio 376
_ palido
218 ? ~ E E E E solldolgmarlllo 473
@”f*n Y palido
H
-
. sélido 141-
219 HN Y Z D B B A blanquecino 143 262 260
oy
220 LU0, A A A A 372 | 370
R 113
221 J\o/\r O E E E E solido blanco | 4z | 215
222 (? v E E E g | lquido viscoso 423
sl Aes 0 amarillo palido
223 f Q A A A A | solidoblanco | 135 | 236 | 234
224 o f* f@f D C C A solido blanco | 184 | 347 | 345
225 ) “*N’*o“ﬁ; E E E E 306
226 &D\;ﬁi"/\@ A A A A vitreo blanco | 68-77 | 370
-~
227 o™ DlN:(;(k /\@\ A A A A sélido blanco | 56-57 | 324 322
- F
298 T B A c A sélido amarillo 362 360
H:CH Cg//gﬁ N o’\Q claro
IS .
s sy sélido
229 Tl U E E E E blanquecino 322
0s 0 Py o CH -
230 @S\HI;MD D D A A sélido amarillo 1156% 403 401
231 Q\u}k fx Y D D D D | slidoblanco | 2o | 375 | 373
Nrsu
232 HN l Ao F A A A A sélido blanco 105- 252 250
“CL, 107
F\ ~
o. jf\/i Ali 114-
233 0O N o/\©\F A A B A solido blanco 115
F N o d I3t .
934 NIN\”’\D A A A A solido amarillo 357
metl QI j palido
235 w.,, m”v@ B A A A aceltg amarillo 345 342
g viscoso
N'JT“’ " 111-
236 T A A A A solido blanco 238
-0 113
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Espec.

Espec.

Comp. Estructura 3DC 3DC 1DP 1DP Aspecto fisico | P.f. | masas | masas ?\;/I%-
25 ppm | 100 ppm| 25 ppm | 100 ppm (ES+) | (ES-)
Fo~
237 prfN/)N\O s D D D D solido blanco | 62-65 | 240 238
Y]
A5
238 PO D C D B aceite incoloro 515 513
239 Q JL B A A A solido blanco 165- 403 401
N ﬁ’\“ D“@ 166
240 j\/\)\ /\j@ D D D C solido blanco | 86-87 | 268 266
RS . 164-
241 @ “@(? A B A A sélido blanco | oo | 365
{ solido amarillo
242 O“ﬂm E E E E palido 320
Hacx/\s F \; AT .
30 solido amarillo
243 @»N ' o/\@\F E E E E palido 429
o
noL ) s6lido amarillo | 138-
244 O/ N OAQEHI D A D A palido 142 332 329
245 ol 0 B A B A | solidoblanco | 14> | 254 | 252
oHy
F a “ 157-
246 N NJ\O/Q E E D D solido blanco 158 254 252
CH,
-
T3 solido
247 ”°"'*/C_HN N o’U\O A A A A blanquecino 94-95 | 295
248 o S O A A D A solido | 1021 504
. blanquecino 104
HC
s sélido
249 b C B C A . 92-93 | 358 356
é blanquecino
F SN cl
250 HN:(N\/)\Oﬁ E E E E solido blanco 11112' 254 252
F. x
[ - . . 120-
251 m:q OM A A A A solido beige | 45, | 300
X
SN
252 Ko g D D C C sélido blanco 11%%'
EH,
F SN
253 *%“m,f;«’*om B A C A aceite amarillo 263 261
CHs cH,
£
254 WY E E E E liquido gomoso 268
S TH -
255 s E E E E solido 200
blanquecino
256 Mo N//l\of\trCH’ D C D D solido blanco | 83-84 | 184 182
CH,
SN
257 He 0T N B A B A solido blanco | 90-91 | 296 294
F. /\OF
~n .
by sélido i
258 AN O/\@ C B B A blanquecino 80-82 | 236 233
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SEPTTR

SEPTTR

SETTTR

SEPTTR

Espec.

Espec.

Comp. Estructura 3DC 3DC 1DP 1DP Aspecto fisico | P.f. | masas | masas ?\;/I%-
25 ppm | 100 ppm| 25 ppm | 100 ppm (ES+) | (ES-)
259 X AFf\’N A A B A sélido blanco 103- 310
HC™ 0T N7 N O
! ot 105
SN o a e
A solido 95
260 hol J\QO A A A A blanquecino | (desc.) 357
L
_ :\m N aceite ambar
261 Q;N N o’\©/ B A B A palido 340
e, 101
262 | aoeheys A A B A sélido blanco | 4o
Z g
e L solido 270
263 i@l E E E E blanquecino M+Na
i,
.
264 HC_NFH \NLD-EOO.CH: A A B A solido blanco 11?32' 356
265 ,@J " ‘Lu E E E E solido amarillo 344
os [ : N 137-
266 @NJ\NI,}J\OWF D A A A solido blanco 391 389
L oHOH U 138
F. N
267 HZNIN’*O-(C”) D D D D | sélido blanco 11%‘}5' 172 | 170
CH -
F. ~
268 M INJ\O Sy C B D C solido blanco 11226;' 247
F N\@
N "
269 H)cko]f,fko«@,om D D D D S°"§;i‘£de 91-94 | 265 | 237
NN -
270 HZNIN\/)\O/\,Q D D D D solido blanco 111112 239
NN FEF .
271 My ]N/J\o/\é B A A A solido blanco | 119 306 304
F
we T aceite amarillo
NN
272 Q “@F A A A A claro 349
H:flfio
273 Hn*e AQ A A B A 340 338
";;: P Slid
_ A solido i
274 fN: L o“@\F A A A A blanquecino 84-86 | 319
F NN
) . .
275 A N A A A A sélido beige 136 227
H,N N O 3)
F /\ES>
Hﬁrj\ﬁ
276 i A A A A 322 320
Nacj ’ /?%
F. !‘N
277 3 AT E E E E 290
HJC\/F\S F, \N 31
I sélido
278 NSV 2N E E E E . 411
{ H blanquecino
F. 4] N/‘oEH’
279 H:QH A A B A sélido gomoso 316
K e amarillo
He ‘\é‘"(t
280 LA, A A A A 340 338
T~ o=
281 NJ\ET%«\O/%H, E E E E solido amarillo 427

palido
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SEPTTR

SEPTTR

SETTTR

SEPTTR

Espec.

Espec.

Comp. Estructura 3DC 3DC 1DP 1DP Aspecto fisico | P.f. | masas | masas ?\;/I%-
25 ppm | 100 ppm| 25 ppm | 100 ppm (ES+) | (ES-)
=
b I\: sélido marrén | 158-
282 sy OA© o} B D o} oscUro 163 | 312 | 309
NN -
283 @ﬁ I;] M\@ D C B A so6lido amarillo 116;% 441 439
[N
284 HZNJ:N\ o’\© D D D D sélido blanco 11%%- 236 234
OH
.
H - solido marrén | 118-
285 | noLin L e | © c B A N 331 | 329
CN palido 120
F. CH,
() solido 121-
286 HINJ\/N\ Oﬁ B A A A blanquecino 123 248 246
s PySw }
287 HC\/\/\N)LNIN;LO N A A A A sélido blanco 115 363 361
A B 116
ZcH,
3 o s o _
288 ﬁiﬁf;kc)«@ D D D D | sélido blanco 11%% 401 | 399
sy £
289 HQNIN\/J\O N A A A A sélido blanco 128 254
& E
HC~g Fr“ . .
1 1. sélido amarillo
290 |y m@cm E E E E palido 425
o FI*N o
» solido 198-
291 @Lﬁ N O/\© D C D D blanquecino | 200 357 355
F. ‘ N
202 QNFNIN\/ 0“© A A A A aceite incoloro 369
CH, F
R SN
203 QW“;:IN 0 D D D D | sélido blanco 22%%' 340 | 337
(o]
F SN
294 O/HMIN/ - O, D A D A aceite amarillo 347
ey
295 S A A A A 366
[
CH.
296 Ff” & D C D D sélido blanco 235 233
HN N 07 S e
ney liquido amarillo
297 ) ,©) ‘\o@w’ E E E E palido 368
298 @ja O A A A A 354 | 352
I
He' Drh ST
299 Eriaget E E E E solido 1 g3 g5 | 562
ie blanquecino
F \N o'CHJ -
300 HNK&«@ A A A A | solido blanco 11%6; 250 | 248
[=] Z e
301 ety |Ni0/\©\ B A C C sélido marrén 11%%' 386 384
CH, -
F Sy ]
302 " ‘NAO«©ii A A A A solido gris 11%57 286
F N
l ,/)\ Ve I
303 HC_N‘,: F Y B A C A aceite espeso 290
304 “f*tu E E E E liquido amarillo [Mzzlga]
0
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SEPTTR

SEPTTR

SETTTR

SEPTTR

Espec.

Espec.

Comp. Estructura 3DC 3DC 1DP 1DP Aspecto fisico | P.f. | masas | masas ?\;/I%-
25 ppm | 100 ppm| 25 ppm | 100 ppm (ES+) | (ES-)
Y‘N F
305 NN "?@f E E E E solido blanco 292 290
306 @H ﬁfA Y C C D A | solidomarron | 195 | 341 | 339
f o 161-
307 o/\[ D A A A A sélido blanco 163 261 258
F.
308 Hp Nio/\o/ A A A A sélido amarillo 11%%' 256
309 JL 'NAO ‘l’\ A A A A solido blanco 292 | 290
i
j\o [=} SN
310 * :Ihm@ E E E E aceite incoloro 400 | 398
311 “-“J\NA“\QN’QC’* A A A A solido blanco 11%%' 286
= Ci
X -
312 HE’“E A A A A solido blanco 12%% 309 307
PPN o, o _
313 J@a«@ A A A A | solido blanco | o 246
ij\N
314 g “ﬁ? A A A A 317 | 315
- |
F T\N .
315 e N//LO/\/\O—CH: A A B A solido blanco | 64-65 | 202 200
316 F ' :‘i s, N A A A A so6lido amarillo 138- 303
LRV EY, 140
N _CH,
X1 aceite ambar
317 O e c A B A palido 345
I
318 A E E E E 314
H:‘:\/\ar)F ‘\Q\CH’
S =N , . .
319 H=CwN/*Nr/*o’\©f°*cm E E E E Iz:\?#;?ﬁ)lc\)/ IS(’:IC')SO 393
§ palido
320 ; m'J‘E} C C D D soélido amarillo | 209 377
H,I}Ln%
o, . .
321 e A A A A | solidoamarillo | 112- |,
w0 claro 114
Cl F TN 235-
322 w AL D D D D solido amarillo 267 265
# NN TR 237
FfN cH,
323 H «"oﬁ A A A A solido blanco | 153 248 246
CH,
O:N-O" F 7 -
324 @SH \N/mo/\@{ D C A A solido amarillo 11%59 409 407
F =N £ AN
Ho. AL A~ sélido 138-
325 NN o ©\C A A A A blanquecino 141 250 248
Hy
[SUEN
326 QN\/]\T(N ~ B A A A aceite ambar 333
8 - palido
e ~n . .
397 CN\F” LA~ : o B A B A aceite ambar 345

palido
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SEPTTR

SEPTTR

SETTTR

SEPTTR

Espec.

Espec.

Comp. Estructura 3DC 3DC 1DP 1DP Aspecto fisico | P.f. | masas | masas ?\;/I%-
25 ppm | 100 ppm| 25 ppm | 100 ppm (ES+) | (ES-)
328 e A A A A solido 116- | 264 | 262
RN N0 blanquecino 117
o NSy o % ~
329 QNJLNTN/AO@ D D D D | solido blanco 11882 387 | 385
£ H H
X
330 ©/\°Aﬂ NG o/\@ D C D A sélido blanco | 75-77 | 340 338
FrN o Cts aceite
331 | ooy 'N/Ao«© A A A A transparente 308 | 306
i incoloro
332 (1% Ffjt i 5 c A A sélido blanco- | 121- | . 354
N O/U amarillo 123
BN
333 el E) E E E E liquido gomoso 388
Fony .
334 /,\N]]\/\’ o Oen, A A A A sélido blanco | 79-80 | 301
O
NSy on, @
335 HleﬁN/AO ) A A A A | aceite naranja 282
336 i 8 E E E E liquido gomoso 262
1
Ao,
F. TN -
337 HENIN\/ O_g_m: C C C A solido blanco 11%12 208 206
Q
LA . 102-
338 QF ‘H\QF A A A A solido blanco 103 349
F. I\"
339 &Q’I\ °’\CLD C B D C sélido blanco | 63-65 | 264 262
. — cHy
340 Rl o’\@"‘cm C A D A aceite amarillo 294 291
H,cF S o
341 HNIN;LO/\@F A A A A sélido blanco 129 268 266
342 e A A A A cristales 147- | a0 | 303
HNIN\&/\G blanquecinos | 149
F. ] ~h
343 Ay 2 A A C A sélido blanco | 55-57 | 284 282
HCTOTTN o’\[?
saa | o ~J L S D C C C solido 171 363 | 361
Ko "J\/WOT LD blanquecino | 121
¥ =N
L " 154-
345 NN o’\% A A A A sélido blanco 276
1S 156
346 HJ:) I g A A A A aceite 352 | 350
o o/\©/ transparente
T . 134-
347 N A A A A solido blanco 317
;@ 135
[N
348 s d A A A A | solidoblanco | 155
5 s
we L liquido amarillo
349 Y, T\@ E E E E Cldo 278
350 e °’\¢l? A A A A sélido blanco 117 314 312
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SEPTTR

SEPTTR

SETTTR

SEPTTR

Espec.

Espec.

Comp. Estructura 3DC 3DC 1DP 1DP Aspecto fisico | P.f. | masas | masas ?\;/I%-
25 ppm | 100 ppm| 25 ppm | 100 ppm (ES+) | (ES-)
ey =T
[
351 e A A A A solido blanco | 151 220 278
H)c\’ - ] \NH,CD
352 AP D D D D liquido incoloro 310 307
LN [\
353 "’g”i“\Q D D D D solido blanco | 68-72 | 335 333
F\f“ ot aceite amarillo
354 N NN C A B A palido 370 368
©/\ » transparente
- 150-
355 B A A A A lido bl 330
mfv*% solido blanco | |,
356 *%Nf"‘/’k‘? P C B C B aceite naranja 301
F. =
3 G solido 173-
357 Ao o/\© D B C C blanquecino | 177 313 | 31
Y » | 120-
358 RO My \N/\O/\©\ C A D B solido marrén 123 293 291
CH, £
E N
359 m_ﬁf’ e A C A A | solidoblanco | 172" | 360
] DF =N
3T o 105-
360 F\©/\O W O/\@F A A A A solido blanco 106 390 388
Fo~n o o
361 HC_NFNlN'*oJLoQ A A B A | solidoblanco | 150" | 339
°F
N
362 ”=°‘o/\a;quoA© B A B A solido blanco 111156- 282 280
F
. liquido viscoso
363 wemily 'Nim(jm, E E E E amarillo palido 441
Q B SN
» - 114-
364 dﬁ%/\@» A A A A sélido blanco 115 342 340
F. =
) o, vidrio amarillo
365 o O«CEF A A A A pegajoso 252
366 fj&ri“n B A A A | solido amarilo | 155 | 377 | 375
o
wn o sélido 94-
W o cH,
367 U D D D D blanquecino 97,5 341
F. Y
368 e o O A A A A solido marron | 95-96 | 286 284
F
F, I “‘/N -
369 iy A A A A | solidoblanco | 138 | 323
Q 139
R SN
AL A .
370 RN c'b D D D D soélido blanco | 93-94 | 212 210
F (o] N
PN -, 168-
371 e O/\@ D D D D sélido blanco 169 371 369
Py CH, _
372 HEN]’\AN/AONF«@ E E c A | solidoblanco | 135 | 263 | 261
) S
F\/§N
373 L c B D D | solido marrén | 44-50 | 313 | 310
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SEPTTR

SEPTTR

SETTTR

SEPTTR

Espec.

Espec.

Comp. Estructura 3DC 3DC 1DP 1DP Aspecto fisico | P.f. | masas | masas ?\;/I%-
25 ppm | 100 ppm| 25 ppm | 100 ppm (ES+) | (ES-)
F)ﬂ\ aceite amarillo
374 (LA Y A A B A palido 282 280
Yo, transparente
F =N
375 H,&ﬁ:(,q\/*y\@/o\ﬂo'\c% c A D D aceite amarillo 322 320
F.
J o =N -
376 @ﬁuf“*"“@ D C D D polvo lavanda 2211% 363 | 361
F
j Y aceite ambar
377 Qc_: y «@\ B A A A Dalido 329
’ Y -
378 Nr»»*wg A A B A sélido blanco 11772 290 | 288
SN CH,
379 e oy N/)\D)\‘@\ B A A A sélido blanco | 84-85 | 310 308
o L solido
380 “C\F D A A A blanquecino 73-76 | 343
3
! P solido amarillo | 173-
381 HN N’{‘O’\d A A A A claro 175 | 276 274
NS en @
382 HIN]I:«*D):@O D A A A | solidoblanco | 13> 336
o 118
F. NN,
e " - - )
383 *“r“\%ﬁ C D D D sélido amarillo 120 299
F. Sy
384 y NI,:/)\O/\/Q c A B A aceite oscuro 241 | 239
cH,
F. N
385 HN:Q\o O A A A A sélido marfil 1104' 292 | 290
: /\Oﬁcm 05
I e
386 ’*NI;L"'\Q & A A A A sélido blanco 124 264 262
F. ZHI
P
387 *&'I"l ° o A A A A aceite naranja 274
fj sélido amarillo
388 “Capl E E E E Dalido 384
F. ~ : s .
! j\j\ sélido amarillo | 88,5- | 308,8
389 HC EH\N Ao Oy, A A A A claro 89-5 | (Na+)
—F
o sélido 96-
390 H0~ﬁ o 1: A A A A blanquecino 100 236 234
F N 1 I
391 ] IN/J\O c A B A SO|IdO' 132- 346 344
blanquecino 135
- B solido
392 L NPNPN A A A A , 210
HzF N O/\Ez blanquecino
B aceite
393 o )\Owo" c A c A transparente 217
o NSy
aos | O A A A A | solidoblanco | 7= | 356 | 354
L 179
- F
SN
395 HzN‘N:(N\' oS C B D D aceite amarillo 249 247
GH, Z
B . 5l -
396 W A A A A solido | 18-\ 574 | 272
blanquecino 183
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SEPTTR

SETTTR

SEPTTR

Espec.

Espec.

Comp. Estructura 3DC 3DC 1DP 1DP Aspecto fisico | P.f. | masas | masas ?\;/I%-
25 ppm | 100 ppm| 25 ppm | 100 ppm (ES+) | (ES-)
F N
397 e “wIN\’*o/\@ D D D D aceite incoloro 282 279
F
b f* . 176-
398 E:f” N ﬁ N D C D D sélido blanco 178 385 383
399 /\©/ A A B A solido blanco | 174 249 247
400 f* A A A A solido | 154- | 964 | 262
blanquecino 156
401 f A A A A solido 271
blanquecino
402 r")\‘“ A A A A solido blanco 121- 331
{;) Q. 122
I‘v’?= CH,
403 HA N’*o%\ C A A A solido blanco | 93-94 292
T e
404 WI(L°“© A A A A solido blanco 289 287
I\ aceite amarillo
405 . Lo q@ A A A A palido 305
" N transparente
sy - 134-
406 Wl A A A A solido blanco | 3¢ 312
F. I Y
407 O N//LO/U%H D D D D aceite amarillo 318
i - . 144-
408 N/LD N o, D A D A sélido amarillo 145 377 375
1 - )
409 o N)\O/\Q A A A A sélido marrén 210
410 3 r: ‘NJ\"“@L B A B A solido blanco | 114 | 336
J . 115
SO 138-
K ) .
411 ‘@}H W om@\F C C A A sélido blanco | 75" | 400 | 398
e N
412 Dk © \@ D B D A aceite incoloro 344 342
oH,
Sy oo
413 HIN]QAOJ\Q A A A A | solidoblanco | 2%> | 234 | 232
FI\N o o 125
N /)\o Sli
414 ol O E E E E | soiidoblanco |, 0| 319
L
415 gﬁ e A A B A 384 | 382
b
416 Lf’ﬂ D C D D 358
Je
r 105-
417 . A JV A A A A solido blanco | 115 253
N (dec)
:rN 2N . ,
418 NS A A A A aceite marron 300

Ho-N L
CH,
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SEPTTR

SETTTR

SEPTTR

Espec.

Espec.

Comp. Estructura 3DC 3DC 1DP 1DP Aspecto fisico | P.f. | masas | masas ?\;/I%-
25 ppm | 100 ppm| 25 ppm | 100 ppm (ES+) | (ES-)
s
419 5 O, A A A A 336 | 334
)‘:C-D B N O
420 H,C—N/:NIN\J\O CH?“J A A A A sélido blanco | 93-94 | 255
G
s
1 aceite ambar
421 O; 0 A A A A palido 315
SR 111-
422 =N o A A A A solido blanco 317
RO o 112
¥ N
423 HZNII‘AN’*W@““ D D D D sélido blanco 236 | 234
FTN CcH, slido amb 93
_ A, solido ambar -
424 Q;: § J\@L B A B A claro 100 347
425 @}3’1} A A A A solido blanco | 95-99 | 372
X
426 - E E E E liquido incoloro 324
F \N I3 1
427 | o NANK/AO‘N\Y@ A A A p | solidoblanco-| 1251 55,
L L, amarillo 126
s
f\/” [ p solido amarillo
428 e OJ\S(j}rC‘ C A B B claro 309 | 307
F SN
i .
429 WL A A A A | solidobeige | 168 | 261 | 259
o 169
| \i sélido marrén | 128-
430 HNN o NH, A A A A 0SCUIo 130 235 233
T amarillo
431 " /\'Q:H’ A A A A transparente 238
(P solido amarillo
432 o ’Ln«@ E E E E nalido 411
433 N IN/*O/?SC*% D D D D sélido amarillo 214 212
o
H=°j F Sy .
434 N A A A A aceite 338
He N‘NCH’ transparente
2y 115-
435 /LNAO B A A A sélido blanco 324 322
0 117
F\AN
436 HzNJ\NéLO/\EN»’CH] A A A A sélido blanco | 115 241
S
Yy i N | 182-
437 NN 0N S D B D B sélido marron 183 246 244
=N
F s SN -
438 A A\O«O D D B A | solido blanco 11231 387 | 385
H
LI . , 298
439 A E E E E solido amarillo
M+N
MY [M+Na]
05 0 Fai,
e L e . . 172-
440 N “(2’ C D D D solido amarillo 179 401 399
F \N s .
441 LA A A A A | solidoamarillo | g4 55 |\ 578 | 276

claro
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SEPTTR|SEPTTR|SETTTR|SEPTTR Espec. | Espec. GC-
Comp. Estructura 3DC 3DC 1DP 1DP Aspecto fisico | P.f. | masas | masas MS
25 ppm | 100 ppm| 25 ppm | 100 ppm (ES+) | (ES-)
A ) solido 195-
442 AN Oﬁ"’ A A A A blanquecino 196 297 293
oy €esponjoso
Os, -O F 173-
443 ©/ ¥ C C A A so6lido amarillo 177 387 385
Ak - 121-
444 o N vr Q A A A A sélido blanco 123 336
445 ey X rf‘f)“@/ A A B A aceite marrén 408 406
H’C\/\N 0
H e 152
H,C, JI\ /L ST -
446 oy ’\@m E E E E sélido blanco 153 347 345
X o :
447 her o E £ £ £ liquido amarillo 214
palido
cH,
{) solido amarillo
448 "'“Eluﬁ‘fn E E E E palido 364
¢ sélido
449 @»’Lufi«g ) E E E E blanquecino 489
F =N
450 A ey A B A A solido blanco | 155 294 292
=
T " 158-
451 N=—py N o’\O— D D D D sélido blanco 160 263 261
452 | ety A A A A | solidoblanco | 19| 306 | 324
oy u B vidrio amarillo
453 Q\)Ld NAO@ B A A A claro 344 342
o L, solido | 153,5-
454 @ QO c D D A blanquecino | 157,9 337 334
SN “ 101
455 | /\/@ C A B A solido blanco - | 268 266
H,N N/)\O 103
HN\F l\/N
456 ) ’k"“@\F D A B A aceite amarillo 377
457 ) Nt B A B A S°"d2|2;‘c‘)a””° 53-55 | 257
458 N I\A D D D B solido blanco 358 | 356
@ /\©/ pegajoso
ey
459 (?*o ?y A A B A 352 350
F [“\N
460 Wy Poo Of: A A A A solido blanco 304 302
461 ne Ok@v- E E E E liqguido gomoso 290
CH,
Y Ny 143-
462 & ’\’\@2 B C B A solido blanco | 4 | 278 | 276
463 HC.Ony IN/)\O ey, C B D B aceite incoloro 308 306
e, " /\O )
D solido 171-
P F
464 @:M{prk«@ N D c D D blanquecino | 174 419 | 417
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Comp. Estructura 3DC 3DC 1DP 1DP Aspecto fisico | P.f. | masas | masas ?\;/I%-
_ 25 ppm | 100 ppm| 25 ppm | 100 ppm (ES+) | (ES-)
N . , 155-
465 N N A A A A solido marrén 271 269
HN om 157
o Py o O - .
466 oo PO NI;/)\Oﬁ D D D D V|dr|<(3: Iz:‘rrr!)anllo 386 384
Ho O
SSnoo o N
467 NS A A A A sélido blanco | 120- | 2928
vl 121 | (Na+)
468 WA k© A A A A | polvo blanco 111%' 254
469 H,c-(“ “/*“@:H A A A A solido blanco | 98-99 | 288
HEN N solido rosa 154,4
o ,
470 (r “@ C C D D palido 1572 342 | 340
471 Hmr*% E E E E  |liquido gomoso 282
ch [
472 ha P s A A A A solido amarillo | 58-61 | 266 | 264
NJ
J\ solido blanco | 123-
473 &NNJ\A C A C A esponjoso 124 | 253 | 251
F
Bes - aceite
474 | N DJ\@D O A A A A | vansparente 324
475 SN ‘i 170-
me m«@ B A B A solido blanco | -7 | 349 | 351
F‘\N . -
476 w]:’*“(jz A A A A | solidoblanco | 12¥ | 318 | 316
477 [‘L * D B D D solido blanco | 189- | 389 | 387
@” u 191
478 ok “@ A A B A 372 | 370
Oy, +»0 F.
479 @}1 _ B B A A | solido amarilo | | 488
:\F|/N a Ali i -
480 s q:Q‘ o, D D D D solldolgmarlllo 150 304 399
b palido 154
169-
481 Ar)\ 0 A A A A solido blanco | 174
N\ﬂ/ CH
(desc.)
e L solido 111-
482 @ 0 D C D D blanquecino | 115 312 | 309
i g aceite amarillo
483 vy *@ A A A A 307
A . claro
484 NN o A A A A aceite amarillo 323
[o] N
J . 206-
425 @Q N (@\F D D D D solido blanco 207 357 355
s 188-
486 el {j C C D D solido marfil | Joo" | 302 | 300
487 o Ly D A D A | solidoblanco | 1238 | 268 | 266
5L 1571
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SEPTTR

SETTTR

SEPTTR

Espec.

Espec.

Comp. Estructura 3DC 3DC 1DP 1DP Aspecto fisico | P.f. | masas | masas ?\;/I%-
25 ppm | 100 ppm| 25 ppm | 100 ppm (ES+) | (ES-)
F N__O-
SN #Y CH, - 191-
488 » IN,)\O/&/N D D D D solido blanco 192 238 236
B N
489 Hle'ﬁN/ . A A D B | solidoblanco 112223' 182 | 180
CH,
FI\N
490 e '\CL A A A A 306 304
b ;
HO~ FT%N L .
491 P OAQCH_ E E E E solldgéﬁ?c)arlllo 411
F. \N e I
492 O/“ﬁ]': L D C D C 30“%2523"0” 19| 335 | 333
F. \N = AN .
493 £ LA D D D c |solidoamarillo | g 95| 313 | 315
ON [ palido
™
(L ¢ solido
494 wc—»(; N o“©/ A A A A blanquecino 77-78 | 293
495 oL J/ E E E E sélido amarillo 350
Es
(a, solido amarillo
496 ék:r,non E E E E palido 463
OF =N
497 Q\)Lﬁfmn D c B A | sdlido blanco 11223"1' 352 | 350
cH,
sy
498 M NN O/\@/F A A A A solido blanco | 56-58 | 296 294
H
FI ¥
499 ?HHN Vo E E E E 292
= F\N FF
) . g
500 Her*’L" A A A A solido blanco 11452 306 304
CH,
OF \N - . T H
s01 | =~ s A A A A | semisclido 316 | 314
[ '\©\F viscoso
ey on, ~
502 HN:Q*«E@[C‘ D D D D solido blanco 11%91 336
e =
X ~n .
s LA aceite
503 Hi:)ﬁ ) A A A A transparente 341 339
Ll N solido 165-
504 H”)Lﬁ N 0/\©/ D D D B blanquecino | 166 412 410
FItN
505 < OKCL E E E E liquido marrén 294
506 (j\/\r/k D D C A solido blanco | 95-97 | 346 344
S
Ny “ .
507 HN»\NJ\U,V@ D A B A sélido gomoso 382
Ko fi ot amarillo
”uCF
N
508 e PN A A A A solido marrén 226
WA
\/\
| 5li ; -
509 HNJ%NXOVE C D D D solido marrén | 72-77 | 220 218
F.
510 [, B A B A solido blanco | 150 262 260
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Comp. Estructura 3DC 3DC 1DP 1DP Aspecto fisico | P.f. | masas | masas ?\;/I%-
) 25 ppm | 100 ppm| 25 ppm | 100 ppm (ES+) | (ES-)
5s

511 . N*om c c B B | aceite amarillo 271
e I s6lido
512 O O D D D B blanquecino | 63767 318
P~y O .
513 HfALQ A A A A solido 264
: pegajoso
c
F\IAJN\ o,
514 NN D)\Q\/CKH’ A A A A aceite amarillo 288
CH,
cl F N
515 @n)}@\/\@ D D D A | solidomarron | 12| 363 | 361
s
Py y aceite amarillo
516 MO o <4 A A A A palido 303 301
_ U transparente
517 %C_NFAIN'*D% = A A A A | solidoblanco | 12> | 243
H.C R Sy
: I L . .
518 \\\w/: N o’\QF A A A A aceite marrén 335
o P~
g \ . 208-
519 @Lﬁ N o’\@[F . D D D D sélido blanco 211 405 403
fo) )
r . .
° sélido amarillo
520 ©\/°‘(| T E E E E palido 308
521 rgr:"nf 5 . E E E E solldgéﬁ?c)anllo 278
™y 188
522 i o 5 # D D D C solido 6xido 189- 246 244
No 7
SN CH, _
523 _NI.;LO/&O/@ A A A A solido blanco 127 356.8
Sa 130 | (Na+)
CH,
‘ - 100-
524 s D B D B sélido blanco 264 | 262
- ’.N/)\O«JQ 101
525 @ﬁ»r»f“g A A A A | sélido amarillo 1156%' 427 | 425
2 l ‘/N CHy ol o . . _
526 ot D D D B | sdlidoamarilo| 20 404
[~ { cl
0y O Fy g N _
527 éaﬁrﬁ\o/\&i D D B A so6lido amarillo 1122 459 457
F
F \N -
528 H!C\/\mi IN/J\O&LS) D B A A solido marrén 11221‘ 327 325
/
{ .
S~ o PNy solido 188-
529 &JLQJLQ;@J\OI @ D D D D blanquecino | 190
2N
N]f,” aceite ambar
530 oD B A A A palido 321
531 O)*o {\(E A A A A 384 382
H F .
Ty By solido 157-
532 “J\/’N‘ﬁr“ O/\GO\CH“ D C C B blanquecino | 162 | 343 341
F.
B . 120-
533 O AN D C B B sélido blanco 331 329
Ay T 123
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Comp. Estructura 3DC 3DC 1DP 1DP Aspecto fisico | P.f. | masas | masas ?\;/I%-
25 ppm | 100 ppm| 25 ppm | 100 ppm (ES+) | (ES-)
o NS _
534 | ne~ Ao Y D c D Cc | solido blanco 1112 335 | 333
OF =N
535 @NJLNTN/AO o D D D D | solidoblanco | 182 | 387 | 385
L U ’ 183
XY 171-
536 N A C C D D solido blanco 319 317
“@CH’ 172
™
(1 solido 112-
537 A Oﬁo o A A A A blanquecino 113 292 290
S solido biege | 103
e AL _
538 " 0/\©\CH B A C B palido 107 250 247
SF \N : -
539 QNJLNJ‘:(AD D D A A sélido blanco 11‘:5‘ 373 | 371
F'I*N a
540 H N’LO/\Ej\ A A A A sélido blanco 185 289 287
o
FI\N & i
541 Nr—wwlf’*o“(j A A A A | solidoblanco | o | 347
(;) 00
542 e aa E E E E solido 266
blanquecino
F. Y
543 &NIN\/)\O o ek, A A A A aceite incoloro 276
F |\,N cH. . ]
544 “:"r”’% ) D D D C solido blanco 1&% 322
. 134-
545 /\ N D B D C solido blanco 1 199
O/\/ CH, 35
HN ‘N’J‘o - 235-
546 ﬂ“w"r"“ B D B B sélido blanco | ¢ 360
SO 130
547 HoN o @ A A A A sélido blanco . 273 271
F jou 132
A o i 1%
548 MO W O»\O// D D D D sélido blanco 198 330 328
549 I\ O D D c D | solido blanco 11882' 241 | 239
550 &GJLNIQ%A@O\CW A A A A | solido blanco 11%56' 202 | 290
H
Py .
551 fN/J\O/@ E E D C | sdlidoblanco | 12> | 240 | 238
CI
s sy )
JI solido 148-
552 LA D/\C(Z,cu, D A D A blanquecino 149 369 367
DF\][/BN\ aceite
HC_O. A 2 N
553 jC])/LH W M\QCH A A A A transparente 334 332
Oy J 123
554 HN oS C A C A sélido blanco - 260 258
oy 124
203-
555 ©\NJL /LO/\©/ D D D D sélido blanco | 205 364 362
“ (desc.)
‘ )‘4 -
556 no, NA“/@ D A C A sélido blanco 11%% 323
il
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Comp. Estructura 3DC 3DC 1DP 1DP Aspecto fisico | P.f. | masas | masas ?\;/I%-
25 ppm | 100 ppm| 25 ppm | 100 ppm (ES+) | (ES-)
P .
557 fW\Qo“@r“cw D D C D solido blanco 22%% 343 | 341
ny
CQN'D— PP 167-
558 @,s\ﬁ \NJ\O/\Q C C A A solido amarillo | - 373 371
) Slid il
DAL solido amarillo
559 HDJ“@:/ A A B A balido 212
FfN
560 HN o D A D C solido amarillo 261 259
Nz
ch F. ] ~x it
HC_Sie, AL 2K aceite
561 H,c) W O/\©\CH A A A A transparente 349
F =N
562 O&NI\/ O/\@x‘lw’ D C D D aceite amarillo 333 331
H
F I\N
563 B KCL E E E E liquido incoloro 290
HC'
cH,
564 " © C A B A solido blanco | 109 248 246
Cry
565 ELE r;ia,\o E E E E solido blanco 445
of (SN 158-
566 | MO~y NAOUF D D D D sélido blanco | o | 323 | 321
H
2 g aceite amarillo
567 | ooty oo C A C B 388 | 386
To O . claro
S N I
Jo sélido 125-
568 ch\/\” i O»\©/F A A B A blanquecino 126 339 337
Hy
569 “Qq B A A A solidoblanco | 90 | 320 | 318
He'
[N
X sélido 101-
570 He \:N D A A A A blanquecino | 102 281
F \N O’CHS -
571 PN ]\AN/AOYD A A A A sélido blanco 11%% 280 | 278
F 8 =N s
PPN solido 178-
572 N "’\O\F c B c A blanquecino | 179 405 | 403
F
SN - 201-
573 ’ N:fN//LO © o, D D C B sdlido blanco | ‘55, 236 234
574 HN N/)\O/\@u A A A A solido blanco | 131 289 287
sh ) §
575 *‘n%)’\u]\ﬁr("\om@ E E E E aceite amarillo 321
CH, -
DO 17-
576 e o Neg C A C A sélido blanco 122 277
’ PN solido
577 " N//LO/\QCH, A A A A blanquecino 86-88 | 240
[SZN
[ sélido amarillo | 140-
578 AR s A A A A palido 142 | 277
579 H,CJ\I/ o E E E E sélido amarillo 262

palido

52




ES 2549 172 T3

SEPTTR

SEPTTR

SETTTR

SEPTTR

Espec.

Espec.

Comp. Estructura 3DC 3DC 1DP 1DP Aspecto fisico | P.f. | masas | masas ?\;/I%-
25 ppm | 100 ppm| 25 ppm | 100 ppm (ES+) | (ES-)
Fo
[} . 185-
580 HZNIN\/ NS D B B A solido blanco 256
F. N
I/A o. "
581 NN o«@ ch, A A A A solido blanco 120 268 266
- £
() solido
582 H},;(N\/Lo A A A A blanquecino 162 290 288
583 Ar /J\Of\/N A A D A solido blanco 11%%' 249 247
N AT _
584 wr*«@ D A D A solido 1 193- 1\ 554 | 20
Lo blanquecino 154
P! . 125
585 H,c-ij W Dk@\a A A A A solido blanco (desc.) 323
586 o Oy, D D D D | aceite incoloro 320
o) /\@
OF SN
SS9l - 200-
587 /j\h' . o/\@\ C A D D solido blanco 201 363 361
we L . 86,3-
588 é L D D D D solido blanco | ‘gq'g | 335
TE e
589 . °’\©QC*‘ D D D D solido blanco | >200 | 294 292
oy
¥ .
590 = °’\'C[o A A A A solido blanco | 154 268 266
&y
e o
591 : EJ E E E E | oo 282
anguecino
Y:i £ e
592 e P A A A A aceite amarillo 260
F T 134
N . -
593 &NIN\/)\O/@ E E D B solido blanco 135 240 238
F. Ty j
594 Q,QNI;/'\D/\@/%HJ D C D B solido blanco 1%74 356 354
,JL I\)\ solido 160-

595 ©/\H NCHa D D c A blanquecino 161 391 389
596 :QL A A A A solido 1051 305 | 302
°/\©£ blanquecino | 107

NS CH, f
597 H‘NIN\,)\OJ\Q:% A A A A t aceite 280
“ ransparente
508 r*&ko” A A B A | solidoblanco | 198 | 356
o 160
599 chs« fx A A B A aceite 359 | 357
transparente
HC F
L IA o aceite
600 HOL S ) o’\©’ oM, A A A A fransparente 365
601 Koo N/rLO/\@/%,% A A A A solido blanco | 53-54 | 308 306
CH:
602 «I\’J\ D D D B solido blanco | 144 247
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Comp. Estructura 3DC 3DC 1DP 1DP Aspecto fisico | P.f. | masas | masas ?\;/I%-
25 ppm | 100 ppm| 25 ppm | 100 ppm (ES+) | (ES-)
. .
s Sy sélido 173-
603 H,C«QVWT&UQ% D D C A | banquodino | 176 | 374 | 372
Ty or solido 106-
604 A 0/\© A A A A blanquecino 108
605 wesh el D A B A solido blanco | 64-67 | 350
e~ ) D_Qqc»g
S
606 g ED E E E E 316
P cH, Gl _
607 HN]'\»N/%*C[G D C D D sélido blanco 111123 334
F l ~ Cl
608 My AP O, B A B A rojo oscuro 279 262
CH, i O/\©/
Ff” 0%
609 o N’)\oA@O‘wﬂ A A A A solido blanco | 112 280 278
F~y cH,
610 FN\AQoB\oO C B A A sélido blanco | 127" | 319
e 159
o1 | LA8 s A A A A | solidoblanco | 13>
Z. g
612 o X «©/” A A A A 5lid ilo| 165 | 308 | 396
(jSN S o - solido amarrillo
B 172
N:I‘\M
613 Oﬁf’\ﬁm A A A A 368 | 366
CH, F l\N
614 f‘\OAH N?’\o/\O\ A A A A solido blanco | 75-76 | 310 308
- E
[\/N e
615 ne. j‘f"*f’/ A A C A solido amarillo | 58-60 | 237
o] N -
616 A ”N‘\/Q A A A A s6lido blanco | 149 287
L LA 151
sy H, CH, ;
617 " 'N/*ojjg%m A A A A aceite 228
e transparente
@F sélido
618 werdddongy E E E E blanquecino 429
:I‘N
619 ) E E E E liqguido gomoso 306
o . .
620 é\ A E E E E solldolqmarlllo 350
DT:INH palido
we I solido
621 & K@\ E E E E blanquecino 266
A, o .
622 s E E E g |liquido amarillo 206
palido
Ff“ .
623 e “@' o B A A A solido blanco | 112 280 278
P~y = &) . .
624 TS B A B A S°"dé’|;r‘§"°” 1123%' 310
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Comp. Estructura 3DC 3DC 1DP 1DP Aspecto fisico | P.f. | masas | masas ?\;/I%-
25 ppm | 100 ppm| 25 ppm | 100 ppm (ES+) | (ES-)
F
N " 114-
625 I\ D C D C sélido blanco 202
H,N N/)\o/\/S‘CH3 115
ey . 130-
626 Q/_ O A A A A sélido blanco | 433 317
(Er . solido amarillo
627 5%’*"@"“- E E E E palido 475
Foo
628 ' i N B A C A sélido beige 101- 227
HNT N0 /> 9 103
8.4
e sélido amarillo
629 H’CH C?pru O/\@/F D B D B claro 374 372
T y 167-
630 NN o 1 A A A A sélido blanco 169 276
S
AV CH, . .
631 ) N:\(N;J\O D D D D aceite amarillo 184 182
: by, claro
Sy . 128-
632 b . A A A A sélido blanco 131 320 318
O
633 e T O/UF A A A A sélido blanco 308
F SN ;
634 HG_NFN\AG’*oio*g" A A A A solido blanco 11%%' 359
" TE\N 117
635 A N D A C A solido blanco . 247
HNTN O’VU 118
g -
636 e ("I“\ °’j\@\o A A A A solido blanco 11%25 319
o Ty
P~
637 JOK A A A A | solido blanco 1158' 249
’ /\©\/OH 60
638 Ffm D B B A 5lido bl 77-78 | 370 368
©/\DAH e o/\©’°‘cm solido blanco -
8 B SN
639 @N NfN/ e | B A A A | solido blanco 11352' 403 | 401
Lo J
F SN 3t
640 HJI; e A A A A sélido blanco- | 218- | o
I amarillo 220
HCAFV\,}ED liqguido amarillo
641 i K@ E E E E palido 276
642 “’%ii?b‘ﬁgw E E E E espuma blanca| 61-65 410
oo (M+Na)
F SN GH CH, solido
643 RO o A A A A blanquecino
ey pastoso
Fo
644 . 'Nim@\ A A A A | solidoblanco | 1S | 255
e o
SN ~cH, - 117-
645 H}r ﬂ D B C A solido blanco | .o | 264 | 262
FoA
646 BOW: O A A B A | solidoblanco | 18 | 208 | 296
e X 187
SN0o
647 | | pooriee A A A A | solidoblanco | 89-90 (2,\?23
cr,

55




ES 2549 172 T3

SEPTTR

SEPTTR

SETTTR

SEPTTR

Espec.

Espec.

Comp. Estructura 3DC 3DC 1DP 1DP Aspecto fisico | P.f. | masas | masas ?\;/I%-
25 ppm | 100 ppm| 25 ppm | 100 ppm (ES+) | (ES-)
T
648 K °“@Dn A A A A solido blanco | 132 | 344 | 342
Devel o solido amarillo | 130-
649 B D A D C 278
H)C,go claro 132
) ! \/N CH,
650 Wr“L”\QM ) A A A A solido amarillo | 108 322 320
OF SN = "
651 WGAO’%;” ]NAONO/?N D B D D solido blanco 381 379
H,C~
T
652 O Os A7 o, D A D B aceite amarillo 350 348
NN o’\©/ CH,
J _
653 I C A D D solido blanco | 58-59 | 184
RN N 0 ™" Se,
3 3
\ N -
654 HC-NFNIN: oic@ A A A A sélido blanco 111; 324
e
o NPy - . 144-
PPN NSO
655 w)?/su Y , B C B A solido amarillo 146 461 459
Y ite
PP acei
656 HaCH z)N N Ol\© A A A A transparente 334
657 ?i;fiqn E E E E solido 459
4 blanquecino
ne— J® A
Ho S CH, sélido gomoso
658 HQD_[J_/ D B D B amarillo
659 Ea 4 E E E E solldolqmarlllo 477
Ot L palido
Yy F 160
660 Aot C D A A sélido blanco '
o )e 161
[H: I‘/N 3T
661 Ly E E E E b solido 280
anguecino
000 Fur ;
662 @Au \Nﬁ\of\é\ C C D A solido amarillo | 176 409 407
al
[ X R -
663 e aas s A A A A | solido amarilo | 125 | 323
® 2,
£ solido 125-
664 e O, D D D c blanquecino | 127 356
[2 |\/N
665 H’:iEJAI\ kL E E E E liquido incoloro 242
o,
i SN
666 ”&5 %) E E E E | sdlido amarillo 248
w1 .
N solido marrén
667 “r" © . D A D A 5lid 5 11% 357 355
hey
668 Heko ‘I A A C A 347 345
u'[;: SN DN
669 AL A A A A | solidoblanco | 135 | 305
mel 136
S SN 3t
J I solido 188-
670 O:N yoN O©CH B A B A blanquecino 190 401 399
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Comp. Estructura 3DC 3DC 1DP 1DP Aspecto fisico | P.f. | masas | masas ?\;/I%-
25 ppm | 100 ppm| 25 ppm | 100 ppm (ES+) | (ES-)
Fa
[N . 153-
671 HszN/AO@ on A A A A solido blanco | 4z,
Q F =N e
SRS sélido 127-
672 e °/\©\F A A A A blanquecino | 129 314
F \N 31
673 I\A e A A A A o solido 1 g4 05| 266 | 264
anquecino
Ay N oH, .
674 | ey f A A A A aceite 366 | 364
transparente
675 HCADANf* AO\ A A A A | Solidocereo 202 | 290
- marroén claro
OFrN O.CH.J
676 ©)km N&«@ D D C A aceite amarillo 354 | 352
=
677 HOANfA 0 A A A A sélido blanco 11113"1' 250 | 248
678 e 1 f/{ﬁ\ G A D A cristales 128- | 4, 319
NN O/\® blanquecinos | 129
ey sélido
679 C@ O A A A A blanquecino 98-99 | 363
o,N.s‘K Ff /INL o CHs 1 7 5-
Lo . .
680 ® ﬁ C C D D solido amarrillo 182 433 431
681 @N N’J\ONQ A A A A solido blanco | 86-88 | 285
= cH,
K = 31
682 wlrtemre A A A A solido 153- 1 590
AN blanquecino 155
a
se LA o 236
683 & KL E E E E liquido incoloro [M+Na]
cr
(X ;
684 Nﬁ”r °'\©/ A A A A solido blanco | 94-95 | 335
O
685 é"fﬂ“@"’ D D D A solido amarillo | 1757 | 433 | 431
W 183
o TSN _
686 H,CJLNIN* OAO E E E E sélido blanco 11%% 262 | 260
H
F >N
687 Mf(*o D D c A | solidoamarillo| 122 | 338 | 336
688 @N N o’\Q A A A A solido blanco | 93-95 | 289
689 '(j“r ) A A A A solido blanco 1126- 254 252
O 28
Wl
690 o A A B A 379 377
F©/ |
x . .
691 BNTN O s B A B A sélido amarillo | 162 262 260
H:cﬁw,
Fo
X o. aceite amarillo
692 rgcﬂ\{ZN N ’\©’ cH, A A A A claro 305
N f
693 N/J\"\[;[F A A A A solido blanco 11%2- 292 290
F
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Comp. Estructura 3DC 3DC 1DP 1DP Aspecto fisico | P.f. | masas | masas ?\;/I%-
25 ppm | 100 ppm| 25 ppm | 100 ppm (ES+) | (ES-)
694 % N\f«% D C D C solido blanco 11%13' 451 449
695 HrN on D c D A | solido blanco 11%%' 256
696 WNIN\’*" ' B A A A solido 98 | 276 | 274
%:“ blanquecino 102
697 fﬂb c c D D solido amarillo 393
claro
. |\N cl o
698 ‘E‘I\"L“)\[J:[?“‘* A A A A solido blanco 117 314 312
699 r* «[ p B A A A solido 222
marronoso
- . 185-
700 H C A D B solido marrén 187 375 373
F
-
ol solido amarillo | 138-
701 Cr NH o’@\ D A D A palido 142 332 329
702 H: s;lw A A A A A aceite 382 | 380
SN O/\@OM“ transparente
o NS
703 «\@/’(H ‘Nf*om@ D D D C sélido blanco 11116;' 435 | 433
FrN £
e @ sélido blanco -
704 N e A A A A lido bl 76-77 347
o
M,
fo . 117-
705 e B A A A solido blanco 288 286
‘\_@_fr 119
06 | e A E | 5 5 A | solidoamarilo| 163 | L0 | 44,
N OU claro 165
PO 2,
707 NN O Mo A A A A solido naranja | 156 299 297
Caaa s
N
708 | .y Nf)\o«@o\/\m A A A A sélido blanco | 89-90 | 292 | 290
; ,;ﬁ\ . aceite
709 @’\OA °U D B D A transparente 388 386
£, incoloro
SN CH,
710 WA IN’Lo B A B A aceite incoloro 262 260
s Yy 138
711 Q\ J AL C A B A solido blanco - 379 377
SRRSAY 139
G~ F N
3 sélido
712 U, E E E E blanquecino 415
713 fj 1 B A A A soélido marron | 95-98 | 238
-0
l‘N cH,
714 ch/lLH N/J\o)\@\ A A A A aceite amarillo 294 292
£
e Ny 198-
715 N D D C B solido blanco 251 249
w2 201
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Comp. Estructura 3DC 3DC 1DP 1DP Aspecto fisico | P.f. | masas | masas ?\;/I%-
i 25 ppm | 100 ppm| 25 ppm | 100 ppm (ES+) | (ES-)
i . ,
716 HZNI,N;LO A A A A solido amarillo | 93 326 324
O,
pe
717 Lj) O A A B A 338
1 sélido amarillo | 135-
718 C&)Nf O c c c A ol a9 | 386 | 353
o~
() . 103-
719 HZN:CN’/LD/\/S E E D B solido blanco 300 298
L, 104
FrN o
720 e~ N’J‘OJLO’\EH?,; A A A A solido blanco | 115 299
"
o
721 e e E E E E 370 | 368
G SN solido amarillo
722 N N)\O,\v D C D D claro 58-59 | 184 182
& H@ solido amarillo
723 éw{z E E E E palido 400
oF \FN CH, )
724 ”’W‘ukuﬁ’*“@ D D D C | slidoblanco | 170 | 335 | 333
725 F A A A A A solido amarillo 146- 346 344
HN N O
L 147
T 109-
726 el °ﬁo A A A A solido blanco 110 305
" &,
F. SN . N
797 %gc% M,)\D,\@ A A A A aceite amarillo 307 305
BN . claro
Bowy
728 A E E E E liquido marrén 228
cry
790 aya 5 5 5 c | solidoamarillo | 178- |
otk claro 180
F i N . .
730 MJ.FNI\’H\(\@ A A A A aceite amarillo 279
N L claro
F\AN CHE .
731 - D D D D solido blanco | 84-85 | 200 198
HNT N0 CH
A e aceite ambar
732 O “@[& B A A A balido 362
733 m N’*M\@ A A A A solido blanco | 96-98 | 234 232
734 rf:r ' A A A A solido blanco 110- 250 248
3 111
O,
S U
735 'QI“\*‘) Lo A A A A sélido blanco 278
736 Hcgggjbl_\; s O/\QCH D D D D solido blanco 370 368
Fr‘ i
737 ESATJWO o D D D D sélido amarillo 361
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Comp. Estructura 3DC 3DC 1DP 1DP Aspecto fisico | P.f. | masas | masas ?\;/I%-
25 ppm | 100 ppm| 25 ppm | 100 ppm ES+ ES-
pp pp pp pp
738 ey E E E E solldo'??arlllo 334
3\' TJF palido
F. =
~ LA .
739 H,c’g/u N O/OF A A A A solido blanco | 87-88 | 295 293
740 T (/H\A E E D D i i
BN N o aceite amarillo 242 240
CH,
F]LAN aceite
741 oG Oy A A C A transparente 280 | 278
i incoloro
X sélido amarillo 284
742 R E E E E A
: ?\@M palido [M+Na]
Y
743 HN °“©/LFF A A A A solido amarillo | 93 320
CH:F ~ [v]
744 Hﬁ&@\? O/\©\ A A A A aceite marrén 335
wo .
o 1 . 158-
745 HIN/*O A A A A solido blanco 160 224
H,C’Lo
F ~
N . . 106-
746 HszN/)\O/\\\CH D A D D solido naranja 108 168 166
F ~
S . . )
747 " N/)\OWCHS B A D A aceite marron 196
F 7 N -
748 HENIN\/’LO’\/O\O E E D D solido blanco 1111% 250 248
F. r H,
749 A “LJ\Q A A A A 324 322
F,C)
750 £ c B c A 328
5
B SN
e aceite ambar
751 Q “r\l c A B A balido 319
F N
752 e N’)\o/\go\/\o’\cm A A A A aceite incoloro 308 306
Py aceite amarillo
753 HJCAOANJ\N/)\O/\O A A A A palido 278 276
" transparente
o) F SN
754 ()NWI}:/)\O@%& D C D D aceite incoloro 336 333
H
mefN aceite amarillo
755 & ., D D C C palido 331
756 “«%EL: ]\io C D D D solido blanco 199- 348 346
L “@m 200
H;[;i agujas amarillo| 127-
757 i@ A A A A claro 129 299 297
0D By ’F -
758 é,s.Nkam@ii C B C A | solido amarilo | 19 | 459 | 457
H
OF SN
759 i N)\o/\? C A B A aceite amarillo 330 328
S
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SEPTTR

SEPTTR

SETTTR

SEPTTR

Espec.

Espec.

Comp. Estructura 3DC 3DC 1DP 1DP Aspecto fisico | P.f. | masas | masas ?\;/I%-
25 ppm | 100 ppm| 25 ppm | 100 ppm (ES+) | (ES-)
H:I;ND solido
760 KP@) '\Q E E E E blanquecino 356
. ‘\N
761 ":Qrﬂ@&m E E E E | liquido marron 306
DF i N
762 (NPT N NAO/\O/F A A A A sélido blanco | 61-62 | 352 350
H
F. =
J solido
763 HNT N o’\Q A A A A blanquecino 221
: @ 145
764 N NN F D D D D solido blanco " | 278 | 276
HEN]\N’ dS 146
W 7Y
By . )
765 :ga‘; INQJ N o&@ D D D C solido blanco | 44-49 335 333
F. =
g X solido marrén | 132-
766 Cr “AD/\@CH D c D B oscuro 140 | 320 | 3%
% 110
767 NS o A A A A sélido blanco 319
an ~ (desc.)
F Ty -
768 H,NIN\” S D c D C | solidoblanco | 133 | 249 | 247
N
s Ffw s
i . solido 150-
769 C}H\ﬁ A o, D A B A blanquecino | 152 421 419
S F SN
I . .
770 woon N/*o«@f’m A A A A aceite amarillo 306
S ,
Ree
771 Oj*a e A A A A 386 | 384
F\l(%q cH, _
772 mN/\N’kO’\ﬁj(N A A A A solido amarillo 11%% 255
ery
o Pty _
773 | DAL Y | D D c A | solido blanco 113551 368 | 366
H
; ] solido amarillo
774 e H@ D D D D claro 339
S- T | \N
775 e N’I\/ o’\©\ D D D D sélido blanco | 77-80 | 310 307
Re om, ! .
oF SN -
776 rgc\/\u/U\NfN/)\O C/) D D D D sélido blanco 1155; 311 309
2 L
PN N & F T
777 H’CH,CE/F:O” N D/\@:Dm D C D D solido blanco 404 402
778 | Gk 3, 0 A A A A | solidoblanco | 146 | 387 | 385
CETTL 147
779 F X cry A A A A 5lido bl 118- 201
. N”\O‘Siégm solido blanco | 5
780 ~ ',}N 0«©,F A A A A sélido blanco 11%2' 268 | 266
LN N L\ .
Tl N solido amarillo | 160-
781 @N o O«©/ D C D B a0 160 | 398 | 396
oy
732 ST c A D c 375 | 373
[
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SEPTTR

SEPTTR

SETTTR

SEPTTR

Espec.

Espec.

Comp. Estructura 3DC 3DC 1DP 1DP Aspecto fisico | P.f. | masas | masas ?\;/I%-
25 ppm | 100 ppm| 25 ppm | 100 ppm (ES+) | (ES-)
X ™
783 ot (L A A A A solido | 51 54| 278 | 276
{t blanquecino
HCTTH
o~
[} - 112-
784 H=°~Nj\ﬁ,()\o D D D D solido blanco 250
d L, 115
@ o -
785 HC—N’:NrNkO'i—@"CH’ A A A A solido blanco 11%:2 340
r© semisdlido
786 CLc-Y:‘[TN E E E E amarillo palido 370
FfNK g oS
787 N ‘NAO:CL A A A A solido blanco | 171 286 284
788 H’C_N/‘“NI\N/I\U o’\r°H A A A A solido blanco | 59-60 | 285
789 rNr*s*c A A A A | solidoblanco | 134 | 353
o 141
790 ,L O_CH A A A A aceite 304
transparente
HCOL P -CH, .
791 H,c»l T E E E E aceite 365
H,C) N transparente
oF N -
792 Q\J\N ]N’)\D/\© C B A A solido blanco 1122:,35 338 336
H
oy Y sdlido 158-
LA A
793 H“O)erN ) O/\Ot D D D D blanquecino 166 323 321
F N F
794 HEXN//KO«@&CHJ A A A A solido blanco | 108 266
B i -
795 fﬁj\“ O A A A A solido blanco 124 335
O 125
::]L\/*N ot
796 i “Lﬁf;r A A A A | solidoblanco | 149 | 286 | 284
£
297 | f Nfa‘i 7 c A 5 R solido 167- | 417 | 418
DAL Oﬁ blanquecino | 168
NS CH, ;
798 HNIN\AO o A A A A aceite 358
L transparente
- 200-
799 NJL D D D D solido blanco 202 363 361
800 MI';LC’ A A A A soélido marrén 238
H.
801 ""I:”(O E E E E solido 338
«LO) blanquecino
802 H, N/Lof\/c*wa D D D D solido blanco | 98-99 | 230 228

Compuestos 1-48, 50- 91 93-127, 129-164, 166-280, 282-318, 320-490, 492-711, 713-802: Ejemplos comparativos
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TABLA II: 1 DP Actividad de los compuestos en SEPTTR con 50 y 200 ppm

SEPTTR SEPTTR Aspecto Espec. | Espec.
Comp. Estructura 1DP 1DP figico P.f. | masas | masas | GCMS
50 ppm 200 ppm (ES+) | (ES-)
803 LA D B 320
804 Q:I" G c B 360
805 é‘n’“& B A 342
AL
806 fi E A 384
&
807 g E A 294
T
808 G) ), A A 350
12
809 5 , B A 345
P
810 gf E A 350
LG
811 § A A 412
1 (H'kv
812 E A 290
K
even
813 ﬁ;; A A 412
&
814 5 E A 384
el sélido | 115-
815 e NN O’UO\Q A A blanco 118 354 352
Fr"
816 A CY A A 378
F. I\/N i
817 e 0 C A 318
3 = ~
818 HJN\:’(\” o D D 317
& »
819 § E A o solido 328
anquecino
puisn
820 (g c A 362
dr'
821 é E A 290
822 ”I;k“u o} A 332
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SEPTTR SEPTTR Aspecto Espec. | Espec.
Comp. Estructura 1DP 1DP figico P.f. | masas | masas | GCMS
50 ppm 200 ppm (ES+) | (ES-)
&
823 5 E A 290
(P
824 } é‘f A A 346
o
825 (; B A 364
&
826 ! E A 328
ol
827 5 Y, D C 314
~ L
828 o ED D D 304
e
829 g c A 428
3
3 I\N
830 G)rfk”* D D 308
F. ‘ /N .
831 @j V) B A 322
F 7 TNH 3t
832 Cﬂj@\o D D SIO"dO 167-1 238 | 236
. anco 169
Ff"
833 ) ’Li\@ c B 318
&
834 :; E A 296
U
835 & E A 384
n\é[a
F\!/iN
836 @“L n B A 304
cHy
pySe;
837 5 D D 316
i
838 (; E A 384
¥
839 ¥ E A 360
Ko
F\/it
840 ,@ﬁ AN B A 362
O
841 ,, B A 346
842 sARACY A A 388
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SEPTTR SEPTTR Aspecto Espec. | Espec.
Comp. Estructura 1DP 1DP figico P.f. | masas | masas | GCMS
i 50 ppm 200 ppm (ES+) | (ES-)
1
843 Swr»*o“/o c A 330
\ FrN
844 BoA W “@% A A 357
F SN
845 @f@\o ]‘5/ A A 296
846 & D C solido | 108-1 505 | 224
I\—Q blanco 110
. sélido 155-
847 NI:KD A E blanco 157 | 288 286
848 oy D D sélido 212 | 210
blanco
)
PP
849 )N;\) av; A A 316
RE'
[ solido )
KN anco-
850 o D B b 189- 1 144
v : 191
ey amarillo
&
851 cﬁ A A 380
&'
852 g{ B A 278
Am solido | 112-
853 "\f"“ D D blanco 114 158
854 ”r"’L‘W;L,., B A 368
o
&
855 é E A 344
o1
e Slid
A solido
856 NN 0/\@1 E A blanquecino 221
e
857 ?; B A 397
F‘l SN O
858 Y D C 335
o &
859 Q) Y A A 344
?SD
860 ;5' E A 400
\
s
861 5 ki D C 316
F\rhN’\/(;‘;
862 o B A 338
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SEPTTR SEPTTR Aspecto Espec. | Espec.
Comp. Estructura 1DP 1DP figico P.f. | masas | masas | GCMS
50 ppm 200 ppm (ES+) | (ES-)
o
863 (& A A 398
P solido | 115-
864 T, D C blanco 117 | 212 210
b
865 E‘ c A 358
FTN
866 BRAT D A 266
F. ‘ \/N
867 VARG A A 334
T F
puves
868 g B A 414
D
869 ot E A 346
b
A
870 ,E; E A 330
871 Q;“% L D C 338
HC
F I\N
872 Cﬁx’k“ C B 316
873 ;j LY D D 335
874 0 D D 351
I _J
Fl\N
875 ,@jr AL D A 316
HC
F =N
876 »Zl’?r*o D D 249
Mo
877 K& E A 330
F \JN\ solido
878 NN o A A gomoso 312 310
/\@ @ amarillo
Lo
879 g“ A A 380
R SN
880 qum*o«@ D C 359
o £
[
(X
881 WV O A A 274
L,
882 e ass A A 372

66




ES 2549 172 T3

SEPTTR SEPTTR Aspecto Espec. | Espec.
Comp. Estructura 1DP 1DP figico P.f. | masas | masas | GCMS
50 ppm 200 ppm (ES+) | (ES-)
s
883 <§ A A 398
0 SN ° i
» - aceite
884 @HK*O«@O\/\O o, A A naranja 350 | 348
885 ;Xn C B 334
= {~]
I\N
886 o A A 360
!-l,c/b‘(\/’N i Ou
H;r“
887 gv E A 294
s
888 (fj D B 329
s
839 éi A A 397
e
890 (g E A 352
F
1) sélido
891 BTN A A amarillento 221
F’\N
HN NA\D
892 y, B A 358
@
893 = A A 362
&e
HFfI;JN\D ul
894 o i D D 320
3 \F
895 HNIN:]\I\DU A A 294
Cl
¥
896 55: E A 384
T
897 oy K@ D B 308
Ff”
898 'Z 7 oﬁ D D 250
Fl\"'
899 @)f Y C A 306
F. =
1 /N
900 FLC,I:)IN/'\”AN O/@F B A 344
F.
[y
901 NN NIN\/ o B A 363
I
902 {? E A 317
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SEPTTR SEPTTR Aspecto Espec. | Espec.
Comp. Estructura 1DP 1DP figico P.f. | masas | masas | GCMS
50 ppm 200 ppm (ES+) | (ES-)
l\N
903 peye D A 336
!
904 D C 368
a\_o _
Ty
905 D) o C B 336
’/
¥
906 g E A 346
g
907 ,& B A 398
908 5 ey A A 358
f;g%
909 s E A 328
910 j E A 334
911 ﬁfivi D D 358
P
912 g E A 350
0
913 gu A A 329
914 Q) 0O D A 314
BE FFN
915 ﬁu H\/\F,J D D 337
F. [\)N\
916 N7 N D‘\E] A A 340
H,C’K/F]N/\ﬁ cH
Sy solido
917 @\»ﬁj'\ﬁ,r*owc*e D B blanco- | 5%t | 278 | 276
£ amarillo
“N
AL
918 d ey A A 362
L,
919 ip E A 304
920 AR CY A A 359
HC
i
921 <§ A A 364
F\f\i
922 SRR B C 330

HE'
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SEPTTR SEPTTR Espec. | Espec.
Aspecto
Comp. Estructura 1DP 1DP fisico P.f. | masas | masas | GCMS
50 ppm 200 ppm (ES+) | (ES-)
i
923 {; E A 352
S
924 o A A 362
&
925 Af"o D D 324
~
e
926 5 ", A A 338
F SN
927 o B A 278
/\@\F
i
928 & A A 372
&
929 5 B A 374
930 v':”“@ D A 342
ol %
L
931 T E A 346
S
b solido 49-
932 *;1 ] A A blanco 51 170 168
S e solido 145-
933 H,N]I\/N\/ oA c B blanco 149 223
[N
934 e ~A2 D c 340
e
935 g C A 345
936 Wb A A sgr'i% %ﬁ 234 232
s
937 T A A 330
&
938 g E A 296
) | \N’ solido
939 Hp N 0/\\&/_?"*% D A blanquecino 225
B =N
940 Hﬁfm o/\/© D D 274
F. |\,N
941 Dgx @ D D 282
pesey
942 g A A 414
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SEPTTR SEPTTR Aspecto Espec. | Espec.
Comp. Estructura 1DP 1DP figico P.f. | masas | masas | GCMS
50 ppm 200 ppm (ES+) (ES-)
s
943 & B A 398
N
Ny
944 I\/)\ o D D 280
T s
945 Y A A 350
T
946 )@) v B A 334
C!D FI\\N ,I-d 144
PP solido -
947 B b\ﬂr A A blanco 146 330 328
948 A O D D 342
o
949 \j) °"0\q B A 330
950 er e D D 346
951 D;f"’i"“& B A 342
ne
&y
952 ((:f E C 261
p
953 gf c A 412
N
Compuestos 803-953: Ejemplos comparativos
TABLA III: 1 DP Actividad de los compuestos en CERCBE, VENTIN, y MYCOFI
Comp. | CERCBE 1DP CERCBE 1DP VENTIN 1DP VENTIN 1DP MYCOFI 1DP MYCOFI 1DP
n° 25 ppm 75 ppm 25 ppm 75 ppm 50 ppm 200 ppm
1 C C A A C B
3 E E D A E E
4 A A A A E E
5 E E A A E E
7 B B A A E E
9 D D A C E E
10 D D B A E E
11 D D A A E E
14 D D A A E E
15 E E A A E E
20 E E B A E E
23 D B B A E E
24 D D C A E E
35 E E A A E E
36 B B B A E E
46 E E A A E E
61 D D A B E E
68 B B B A E E
69 D C B A E E
79 D C C C E E
121 D D A C E E
122 C C A A E E
125 C C C A E E
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MYCOFI 1DP

200 ppm

MYCOFI 1DP

50 ppm

VENTIN 1DP

75 ppm

VENTIN 1DP

25 ppm

CERCBE 1DP

75 ppm

CERCBE 1DP

25 ppm

Comp.

nO

135
137

141

155
158
163
164
169
180
187
189
190
207
209

211

214
221

226
233
236
248
251

260
270
271

288

311

313
316

335
337
341

342
343

345
347
352
353
356
370
373
384
410
411
418
436
452
469
481
483
488

510

524
538
554
560
569
570
582
584
593
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Comp.
nO

CERCBE 1DP
25 ppm

CERCBE 1DP
75 ppm

VENTIN 1DP
25 ppm

VENTIN 1DP
75 ppm

MYCOFI 1DP
50 ppm

MYCOFI 1DP
200 ppm

626

630

631

635

649

651

687

694

707

710

719

720

730

732

734

739

741

764

800

804

845

849

858

860

894

933

91

952

O|O|0O|0|0|0|0|0|0|> 0|0|Om|O|0O|0|0|0|m| 00|00/ 0(0|0|0

O|0|0|O|0[0|0|0|0|>|0|0|0/m|> 0w OO|0|0|0|0|0|0|0|0|0

lwllvivlivlielielbdiellwipdieliviielpdlelivdiviiviieliviiellollvliolleliwiivi@)

O00|0mO|mO|0O|> 0> W > > >0 owoon > 0|> >

m{m|m{m|m|m|m{m|m|m|m{m|mm|m|m|m{m|mm|m{m|mmm{m|mm

m{m|m{m|m|m|m{m|m|m|m{m|mm|m|m|m{m|mm|m{m|mmm{m|mm

La solicitud describe ademas los siguientes asuntos:

Asunto 1. Un compuesto de férmula |

en donde R’ es -N(R*)R*;

R%es -OR21;
R es:

H;

alquilo C+-Cs opcionalmente sustituido con 1 a 3 R®;

alquenilo C,-Cs opcionalmente sustituido con 1-3 R®

un anillo heteroaromatico de 5 o 6 miembros seleccionado del grupo que consiste en furanilo,
piridinilo, N-6xido de piridinilo, pirimidinilo, piridazinilo, pirazinilo, tiazolilo, triazinilo, tiadiazolilo,
oxazolilo, isoxazolilo, triazolilo, estando cada anillo heteroaromatico opcionalmente sustituido con

1-3 R%:

imidazol condensado con un anillo aromatico o heteroaromatico seleccionado del grupo que
consiste en bencenco, oxazol, isoxazol, furano, tiazol, pirimidina, piridina, pirrol, pirazina, tiofeno,
estando cada anillo aromatico o heteroaromatico opcionalmente sustituido con 1 a 3 RSO;

benzo[1,3]dioxolilo;

3H-isobenzofuran-1-onilo;
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ciano;
alquinilo Cs-Cs opcionalmente sustituido con 1-3 R®;
-C(=0)R";
-C(=0)OCH,C(=0)R;
-C(=S)R";
-C(=S)NHR?;
-C(=0)N(R®R"?;
-OR7;
-P(O)(OR™);;
-S(0)R%
-SRB;
-Si(R%)s;
-N(Rg)Rm;
-N=C(R™)R"®;
-(CHR?),R™";
-(CHR*)OR*; 0
-C(=NR'®)SR’®;
en donde m es un numero entero de 1-3;
R*es:
H;
alquilo C+-Cg opcionalmente sustituido con 1-3 R®;
-C(=0)R% o
-C(=0)N(R®R"?;
alternativamente R® y R*se pueden considerar juntos para formar:

un anillo saturado o insaturado de 5 o 6 miembros que contiene 1-3 heteroatomos, en donde cada
anillo pude estar opcionalmente sustituido con 1-3 R

R es independientemente halégeno, alquilo C4-Cg, halogenoalquilo C4-Cs, alcoxi C4-C4, halogenoalcoxi C+-
Cy4, alquiltio C4-C4, halogenoalquiltio C4-C4, amino, alquilamino C4-Cs3, alcoxicarbonilo C»-Cs, alquilcarbonilo
C,-Cs, alquilaminocarbonilo C,-Cs, -OH, N-metil-piperazina o trialquilsililo C3-Cs;

R® es independientemente H, alquilo C4-Cs, halogenoalquilo C4-Cs, alcoxi C4-Cs, halogenoalcoxi C+-Cs,
alcoxicarbonilo C,-Cs, alcoxialcoxi C+4-C4, alquilaminocarbonilo C,-Cs ; 1-benzo[1,2,3]tiadiazol-7-ilo, tiazolilo,
bencilo, fenilo, fenoxi, o benciloxi en donde el tiazolilo, bencilo, fenilo, fenoxi, o benciloxi puede estar
opcionalmente sustituido con 1-3 RZO, un anillo saturado o insaturado de 5 o 6 miembros, que contiene 1-3
heteroatomos, en donde cada anillo puede estar opcionalmente sustituido con 1-3 R”;
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R’ es H, alquilo C4-Ce, alquenilo C»-Cs, halogenoalquilo C4-Cs, bencilo que puede estar opcionalmente
sustituido con 1-5 RZO, CHR1SC(O)OR19, o un anillo saturado o insaturado de 5 0 6 miembros, que contiene
1-3 heteroatomos en donde cada anillo puede estar opcionalmente sustituido con 1-3 R

R® es independientemente alquilo C+-Ce, halogenoalquilo C+-Cs, amino, alquilamino C4-Cs, dialquilamino Co-
Cs, fenilo opcionalmente sustituido con 1-3 R 0, o un anillo saturado o insaturado, de 5 o 6 miembros, que
contiene 1-3 heteroatomos, en donde cada anillo puede estar opcionalmente sustituido con 1-3 R”;

R%es H, alquilo C4-Cs, halogenoalquilo C+-Cs, -C(=O)R17, o fenilo opcionalmente sustituido con 1-3 RZO,
R"%esHo alquilo C4-Cs, halogenoalquilo C+-Cs, o fenilo opcionalmente sustituido con 1-3 RZO;

R'" es independientemente halégeno, alquilo C4-Cs, halogenoalquilo C+-Cs, alcoxi C+-Cs, halogenoalcoxi Cq-
Cs, alquiltio C4-Cg, halogenoalquiltio C1-Cs, amino, alquilamino C4-Cs, dialquilamino C,-Cs, alcoxicarbonilo
C,-Cs, 0 alquilcarbonilo C»-Cg;

R'?esHo alquilo C4-Cy;

R" y R' son independientemente H, ciano, -OH, alquilo C+-C4, alcoxi C+-Cs, alquilcarbonilo C»-Cg, fenilo, o
bencilo, en donde el fenilo o bencilo puede estar opcionalmente sustituido con 1-3 RZO;

alternativamente R' y R" se pueden considerar juntos para formar:

un anillo saturado o insaturado de 5 o 6 miembros que contiene 1-3 heteroatomos en donde cada
anillo puede estar opcionalmente sustituido con 1-3 R”, 0 3,4-dihidro-1H-isoquinolin-2-ilo;

alternativamente R'? y R" se pueden considerar juntos para formar:

un anillo saturado o insaturado de 5 o 6 miembros que contiene 1-3 heteroatomos, en donde cada
anillo pude estar opcionalmente sustituido con 1-3 R

R esHo alquilo C4-Ceg;
R'® es H, alquilo C+-Cs o fenilo opcionalmente sustituido con 1-3 RZO;
alternativamente R’* y R'® se pueden considerar juntos como --(CHz)4- 0 -( CHz)s-;

R" es H, alquilo C4-Cs, halogenoalquilo C+4-Cs, alcoxi C4-Ce, fenilo, fenoxi, o benciloxi en donde cada anillo
puede estar opcionalmente sustituido con 1-3 R?;

R'"® es H, alquilo C+-Cg, 0 halogenoalquilo C1-Cs;

R es H, alquilo C+-Cs, halogenoalquilo C+-Cs, 0 bencilo;

R% es independientemente halégeno, ciano, nitro, amino, alcoxialcoxi C4-Cs, alquilo C4-Cs, halogenoalquilo
C1-Cs, hidroxialquilo C4-Cg, alcoxialquilo C;-Cs, halogenoalcoxialquilo C2-Cs, alquenilo Cx-Ce,
halogenoalquenilo C;-Cg, alquinilo C3-Cs, halogenoalquinilo C3-Cs, hidroxilo, alcoxi C1-Cg, halogenoalcoxi
C1-Cs, alqueniloxi C»-Cs, halogenoalqueniloxi C,-Cs, alquiniloxi C3-Cg, halogenoalquiniloxi Cs-Cs, alquiltio
C1-Cg, halogenoalquiltio C4-Cs, alquilsulfonilo C4-Ce, halogenoalquilsulfonilo C1-Cg, alqueniltio C;-Ce,
halogenoalqueniltio C,-Cs, halogenoalquenilsulfonilo C»-Cg, alquiniltio Cs-Cs, alquinilsulfonilo C3-Ce,
halogenoalquinilsulfonilo Cs-Cs, alquilamino C+-Cs, dialquilamino C,-Cg, dialquilaminocarbonilo Cs-Csg,
alcoxicarbonilo C2-Ce, alquilcarbonilo C,-Ce, trialquilsililo Cs-Cs, 2-[(E)-metoxiimino]-N-metil-acetamidilo,
fenilo, bencilo, benciloxi, fenoxi o un anillo heteroaromatico de 5 o 6 miembros, en donde cada fenilo,

bencilo, benciloxi, fenoxi, o anillo heteroaromatico de 5 0 6 miembros puede estar opcionalmente sustituido
con 1-3 sustituyentes independientemente seleccionados de R31;

R*' es:
H;
alquilo C1-Cy4;
halogenoalquilo C4-Ceg;
alquenilo Cx-Cy;
halogenoalquenilo C,-Cy;

alquinilo C3-Cy;
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halogenoalquinilo C3-Cy;

fenilo, naftilo o tetrahidroquinolinilo cada uno opcionalmente sustituido con 1-3 RZO;
-(CHR®)nR
-(CHR*) rnC(O)OR25
-(CHR*),C(O)R;
-(CHR*)nC(O)N(R?")R?®;
-(CHR*),,OR?;
-(CHR*),SR?
-(CHR24)mN(N27)R28;
-C(=0)R%;

-N=C(R*)(R*);
-NR*C(=0)OR*

-Si(R%;;

-SO,R%;

alcoxicarbonilo C,-Ceg;
alquilaminocarbonilo C,-Cs;

alquilcarbonilo C2-Cg;

azucares seleccionados del grupo que consiste en beta-D-glucosa-tetraacetato, ramnosa, fructosa
y pentosa; o

un anillo heteroaromatico de 5 o 6 miembros seleccionado del grupo que consiste en furanilo,
piridinilo, N-6xido de piridinilo, pirimidinilo, piridazinilo, pirazinilo, pirazolilo, tiazolilo, triazinilo,
tiadiazolilo, oxazolilo, tiazolilo o isoxazolilo, en donde cada anillo heteroaromatico de 5 o 6
miembros puede estar opcionalmente sustituido con 1-5 R?;
R* es independientemente:
H;
halégeno;
ciano;
nitro;
alquilo C+-Cg;
halogenoalquilo C4-Ceg;
fenilo o bencilo opcionalmente sustituido con 1-3 RZO;
hidroxialquilo C+-Ceg;
alcoxilalquilo C2-Cg;
halogenoalquinilo C3-Cg;
alquenilo Cx-Cg;
halogenoalquenilo C,-Cg;
alquinilo C3-Cg;

alcoxi C4-Cg;
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halogenoalcoxi C+-Csg;

alquiltio C4-Ce;

alquilamino C4-Cs;

dialquilamino C,-Csg;

cicloalquilamino C3-Cg;

(alquil)cicloalquilamino C4-Ceg;

alquilcarbonilo C,-Cg;

alcoxicarbonilo C,-Ceg;

alquilaminocarbonilo C-Cg;

dialquilaminocarbonilo C3-Cs;

trialquilsililo C3-Cs;

anillo heteroaromaticos condensados con anillo, seleccionados del grupo que consiste en
benzotiofenilo, quinolinilo, isoquinolinilo, tieno[2,3-b]piridilo, 1-metil-1H-tieno[2,3-c]pirazolilo 'y
benzoimidazolilo, en donde cada uno de los anillos puede estar ademas sustituido con 1-3 RZO; o
un anillo heteroaromatico de 5 o 6 miembros seleccionados del grupo que consiste en furanilo,

piridinilo, N-6xido de piridinilo, pirimidinilo, piridazinilo, pirazinilo, tiazolilo, triazinilo, tiadiazolilo,
oxazolilo, isoxazolilo, triazolilo y tienilo;

H;

halégeno;

alquilo C+-Cg;

halogenoalquilo C4-Ceg;

dialquilamino C,-Csg;

fenilo opcionalmente sustituido con 1-5 RZO;

anillos heteroaromaticos condensados con anillo seleccionados del grupo que consiste en
benzotiofenilo, quinolinilo, isoquinolinilo, tieno[2,3-b]piridilo, 1-metil-1H-tieno[2,3-c]pirazolilo,
benzofuranilo y benzoimidazolilo, 2,3-dihidrobenzofuran-2-ilo, 4-metil-4H-tieno[3,2-b]pirrol-5-ilo, 1-
metil-1H-indol-5-ilo, imidazo[1,2-a]piridin-2-ilo, imidazo[2,1-b]tiazol-6-ilo, benzotiazol-2-ilo,
benzo[bltiofen-7-ilo, y 1-metil-1H-indazol-3-ilo, en donde cada uno de los anillos puede estar
ademas sustituido con 1-3 RZO;

naftilo;

benzo[1,3]dioxolilo;

pirrolidinonilo;

oxetanilo;

alquiltio C4-Cs opcionalmente sustituido con 1-5 R?;

un anillo saturado o insaturado de 5 o 6 miembros que contiene 1-3 heteroatomos

en donde cada anillo puede estar opcionalmente sustituido con 1-3 R o

un anillo heteroaromatico de 5 o 6 miembros seleccionado del grupo que consiste en furanilo,
piridinilo, N-6xido de pirdinilo, pirimidinilo, piridazinilo, pirazinilo, pirazolilo, tiazolilo, triazinilo,

tiadiazolilo, oxazolilo, isoxazolilo, triazolilo, imidazolilo, tiofen-2-ilo y tiofen-3-ilo, en donde cada
anillo heteroaromatico puede estar opcionalmente sustituido con 1-3 R%;
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R* es H, alquilo C4-Cs, alcoxi C+4-Cg, bencilo, o fenilo, en donde cada uno de los bencilo o fenilo puede estar
opcionalmente sustituido con 1-3 RZO;

R® es H, alquilo C+-Csg, fenilo o bencilo opcionalmente sustituido con 1-3 RZO;

R* es:
H;
alquilo C+-Cg;
alcoxi C4-Cg;

fenilo opcionalmente sustituido con 1-3 RZO; o

un anillo heteroaromatico de 5 o 6 miembros seleccionados del grupo que consiste en furanilo,
piridinilo, N-6xido de piridinilo, pirimidinilo, piridazinilo, pirazinilo, tiazolilo, triazinilo, tiadiazolilo,
oxazolilo, triazolilo e isoxazolilo;

R? y R?® son independientemente:
H;
alquilo C+-Cg;

bencil200 o fenilo, en donde cada uno del bencilo o fenilo puede estar opcionalmente sustituido con
1-3R“; 0

un anillo saturado o insaturado de 5 o 6 miembros que contiene 1-3 heteroatomos, en donde cada
anillo pude estar opcionalmente sustituido con 1-3 R

H;

alquilo C4-Ceg;
halogenoalquilo C1-Ce;
alcoxialquilo C4-Ceg;
alquilcarbonilo C2-Cg;

bencilzo0 o fenilo, en donde cada uno del bencilo o fenilo puede estar opcionalmente sustituido con
1-3R“; 0

un anillo saturado o insaturado de 5 o 6 miembros que contiene 1-3 heteroatomos, en donde cada
anillo pude estar opcionalmente sustituido con 1-3 R

R* es independientemente haldégeno, ciano, nitro, alquilo C4-Cg, halogenoalquilo C+-Cs, hidroxialquilo C1-
Cs, alcoxialquilo C2-Cs, halogenoalcoxialquilo C2-Cs, alquenilo C»-Cs, halogenoalquenilo C2-Ce, alquinilo Cs-
Cs, halogenoalquinilo Cs3-Ce, hidroxilo, alcoxi C4-Cs, halogenoalcoxi C4-Ce, alqueniloxi C;-Ce,
halogenoalqueniloxi C,-Ce, alquiniloxi Cs-Csg, halogenoalquiniloxi Cs-Cs, alquiltio C+-Cs, alquilsulfonilo C4-Cs,
halogenoalquilsulfonilo C4-Cs, alqueniltio C»-Cs, halogenoalqueniltio C»-Cs, halogenoalquenilsulfonilo C2-Cs,
alquiniltio C3-Cs, alquinilsulfonilo Cs-Cg, halogenoalquinilsulfonilo Cs-Cs, alquilamino C4-Cs, dialquilamino Ca-
Cs, dialquilaminocarbonilo C3-Cg, trialquilsililo C3-Cs, tiazolilo, fenilo, pirimidinilo, o piridilo, en donde el
tiazolilo, fenilo, piridilo o pirimidinilo puede estar opcionalmente sustituido con 1-3 R?;

R% es independientemente haldégeno, ciano, nitro, alquilo C4-Cg, halogenoalquilo C+-Cs, hidroxialquilo C1-
Cs, alcoxialquilo C2-Cs, halogenoalcoxialquilo C2-Cs, alquenilo C2-Cs, halogenoalquenilo C2-Ce, alquinilo Cs-
Cs, halogenoalquinilo Cs3-Ce, hidroxilo, alcoxi C4-Cs, halogenoalcoxi C4-Cg, alqueniloxi C;-Ce,
halogenoalqueniloxi C,-Ce, alquiniloxi Cs-Csg, halogenoalquiniloxi Cs-Cs, alquiltio C4-Cs, alquilsulfonilo C4-Ce,
halogenoalquilsulfonilo C4-Cs, alqueniltio C»-Cs, halogenoalqueniltio C-Cs, halogenoalquenilsulfonilo C2-Cs,
alquiniltio C3-Cs, alquinilsulfonilo Cs-Cg, halogenoalquinilsulfonilo Cs-Cs, alquilamino C4-Cs, dialquilamino Ca-
Cs, dialquilaminocarbonilo C3-Cs o trialquilsililo C3-Ceg;

R* es independientemente:
alquilo  C4-Ce, halogenoalquilo  C4-Ce, hidroxialquilo  C+-Cs, alcoxialquilo  C»-Ce,

halogenoalcoxialquilo C,-Cg, alquenilo C»-Cs, halogenoalquenilo C»-Cs, alquinilo C3-Ceg,
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halogenoalquinilo Cs3-Ce, hidroxilo, alcoxi C4-Cs, halogenoalcoxi C4-Cg, alqueniloxi Cy-Ce,
halogenoalqueniloxi C,-Cg, alquiniloxi C3-Cs, halogenoalquiniloxi C3-Cs, alquiltio C4-Ce,
alquilsulfonilo C4-Cg, halogenoalquilsulfonilo C1-Cg, alqueniltio C»-Cs, halogenoalqueniltio C2-Ce,
halogenoalquenilsulfonilo C»-Cs, alquiniltio C3-Cs, alquinilsulfonilo C3-Cs, halogenoalquinilsulfonilo
C3-Cs, alquilamino C+-Cg, dialquilamino C,-Cg, dialquilaminocarbonilo Cs-Cs, trialquilsililo C3-Cg;

fenilo en donde el anillo de fenilo puede estar opcionalmente sustituido con 1-3 R%: o

un anillo saturado o insaturado de 5 0 6 miembros que contiene 1-3 heteroatomos, en donde cada
anillo pude estar opcionalmente sustituido con 1-3 R"

R* es independientemente:
alquilo C+-Ce, halogenoalquilo C1-Ce, fenilo o tienilo opcionalmente sustituido con 1-3 RZO; o

un anillo saturado o insaturado de 5 0 6 miembros que contiene 1-3 heteroatomos, en donde cada
anillo pude estar opcionalmente sustituido con 1-3 R"

R* es:
alquilo C+-Ce, halogenoalquilo C1-Ce, alcoxialquilo C,-Ce, alquilamino C4-Cg; 0

un anillo saturado o insaturado de 5 0 6 miembros que contiene 1-3 heteroatomos, en donde cada
anillo pude estar opcionalmente sustituido con 1-3 R"

alquilo C+-Cs, alquilcarbonilo C,-Cs; 0

un anillo saturado o insaturado de 5 0 6 miembros que contiene 1-3 heteroatomos, en donde cada
anillo pude estar opcionalmente sustituido con 1-3 R"

R% es H, ciano, alquilo C4-Cs, alcoxi C+- Ca, bencilo o fenilo, en donde cada uno del bencilo o fenilo puede
estar opcionalmente sustituido con 1-3 R%

alternativamente R* y R* se pueden considerar juntos para formar:

un anillo saturado o insaturado de 5 0 6 miembros que contiene 1-3 heteroatomos, en donde cada
anillo pude estar opcionalmente sustituido con 1-3 R" Y

R¥ es independientemente:
H, halégeno o fenilo opcionalmente sustituido con 1-5 RZO;
alquilo C+-Cs, halogenoalquilo C4-Ce, hidroxilo, alcoxi C1-Cg, 0 halogenoalcoxi C+-Cg; 0

un anillo saturado o insaturado de 5 0 6 miembros que contiene 1-3 heteroatomos, en donde cada
anillo pude estar opcionalmente sustituido con 1-3 R"

Asunto 2. EI compuesto de la férmula 1, en donde R® es anU|Io C+-Cs, -C(=0)R®, -(CHR®)»R?’, -(CHR*"YOR?, -OR/,

-C(=S)NHR?, -Si(R®);, -C(=0)OCH,C(=0)R®, R* es H, R® es alquilo C4-Cs, alquilo Cs-Ce, halogenoalquﬂo Ci- C5,
alcoxi C4-Cs, alcoxicarbonilo Cz-Ce, fenllo bencilo, a|COXIa|COXI C+-Cy4, tiazolilo en donde el tiazol puede estar
opcionalmente sustituido con 1-3 R R es H, alquilo C4-Ceg, R® es alquilo C4-Cs, halogenoalquilo C+-Cs, 0 fenllo
opcionalmente sustituido con 1-3 R¥ R* es H, alquilo C+-Ce, R* es H, alquilo C+-Cs, alcoxialquilo C+-Ce, R* es
halégeno, alquilo C4-Ce, halogenoalquﬂo Ci- Ca, a|COXI C1-Ce, halogenoalcoxi C4-Ce, fenilo en donde cada fenilo
puede estar opcionalmente sustituido con 1-3 R? R® es halogeno alquilo C4-Cs, alcoxi C4-Cs, halogenoalcoxi C+-
Ce, R¥ es halégeno, fenilo opcionalmente sustltmdo con 1-5 R%® , alquilo C4-Cs, halogenoalquilo C+-Cs, hidroxilo,
alcoxi C4-Cs, halogenoalcoxi C4-Cs, un anillo saturado o insaturado de 5 o 6 miembros que contiene 1-3
heteroatomos en donde cada anillo puede estar opcionalmente sustituido con 1-3 R"", R*" es (-CHR?),R*, m es 1,

R??es H, R® es un anillo saturado o insaturado de 5 0 6 miembros que contiene 1-3 heteroatomos en donde cada
anillo puede estar opcionalmente sustituido con 1-3 R".R"es halégeno, alquilo C+4-Cs, alcoxi C4-Cs, halogenoalcoxi
C1-Ce.

Asunto 3. EI compuesto de la férmula 1, en donde R® es anU|Io C+-Cs, -C(=0)R®, -(CHR®)»R?’, -(CHR*"YOR?, -OR/,

-C(=S)NHR?, -Si(R®);, -C(=0)OCH,C(=0)R®, R* es H, R® es alquilo C4-Cs, alquilo Ci-Ce, halogenoalquﬂo Ci- C5,
alcoxi C4-Cs, alcoxicarbonilo Cz-Ce, fenllo bencilo, a|COXIa|COXI C+-Cy4, tiazolilo en donde el tiazol puede estar
opcionalmente sustituido con 1-3 R R’ es H, alquilo C4-Cs, R® es alquilo C4-Cs, halogenoalquilo C+-Cs, 0 fenllo
opcionalmente sustituido con 1-3 R30 R* es H, alquilo C+-Ce, R* es H, alquilo C+-Cs, alcoxialquilo C+-Ce, R* es
halégeno, alquilo C4-Ce, halogenoalquilo C4- Ca, a|COXI C1-Cs, halogenoalcoxi C+-Ce, fenilo en donde cada fenilo
puede estar opcionalmente sustituido con 1-3 R? R® es halégeno, alquilo C+-Cs, alcoxi C1-Cg, halogenoalcoxi C1-
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Ce, R¥ es halégeno, fenilo opcionalmente sustituido con 1-5 RZO, alquilo C4-Cs, halogenoalquilo C+-Cs, hidroxilo,
alcoxi C4-Cs, halogenoalcoxi C4-Cs, un anillo saturado o insaturado de 5 o 6 miembros que contiene 1-3
heteroatomos en donde cada anillo puede estar opmonalmente sustltwdo con 1-3 R", R" es halogeno alquilo Cs-
Cs, alcoxi C1-Cg, halogenoalcoxi C+-Cs, R? es (- -CHR? ) R® ,mes1, R% es H, alquilo C4-C4, fenilo, R es un anillo
heteroaromatico condensado con anillo seleccionado deI grupo que consisten en benzotiofenilo, quinolinilo,
isoquinolinilo, tieno[2,3-b]piridilo, 1-metil-1H-tieno[2,3-c]pirazolilo, benzofuranilo y benzoimidazolilo, 2,3-dihidro-
benzofuran-2-ilo, 4-metil-4H-tieno[3,2-b]pirrol-5-ilo, 1-metil-1H-indol-5-ilo, imidazo[1,2-a]piridin-2-ilo, imidazo[2,1-
b]tiazol-6-ilo, benzotiazol-2-ilo, benzo[b]tiofen-7-ilo, 1-metil-1H-indazol-3-ilo, en donde cada uno de los anillos puede
estar ademas sustituido con 1-3 R%.

Asunto 4. EI compuesto de la férmula |, en donde R’ es anU|Io C+-Cs, -C(=0)R®, -(CHR®),,R¥ -(CHR**)OR?, -OR/,
C(=S)NHR?, -Si(R%)3, -C(=0)OCH,C(=0)R?, R* es H, R® es alquilo C+-Cs, alquilo C1-Cs, halogenoalquno C1-Cs, a|COXI
C4-Cs, alcoxicarbonilo C»-Cg, fenllo bencno alcoxialcoxi C1 C4, tiazolilo en donde el tiazol puede estar
opcionalmente sustituido con 1-3 R? R es H, alquilo C4-Cs, R® es alquilo C4-Cs, halogenoalquilo C+-Cs, o fenilo
opcionalmente sustltmdo con 1-3 R R* es H, alquilo C4-Cs, R* es H, alquilo C4-Cs, alcoxialquilo C+-Cs,
alquilcarbonilo C»-Ceg, R% es halogeno alquilo C+-Cs, halogenoalquilo Cs- Ca, a|COXI C1-Cs, halogenoalcoxi C+-Cs,
fenilo en donde cada fenllo puede estar opcionalmente sustituido con 1-3 R? R¥ es halégeno, fenilo opcionalmente
sustituido con 1-5 R% , alquilo C4-Ce, halogenoalquilo C4-Cs, hidroxilo, a|COXI C1-Cs, halogenoalcoxi C1-Cs, un anillo
saturado o |nsaturado de 506 mlembros que contiene 1-3 heteroatomos en donde cada anillo puede estar
opC|onaImente sustltmdo con 1-3 R" R es halégeno, alquilo C4-Ce, alcoxi C1-Cg, halogenoalcoxi C+-Cs, R es (-
CHR? ) R*® mes 1, R?esH, R® es naftilo, benzo[1,3]dioxolilo, fenilo opcionalmente sustituido con 1-5 R R% es
halégeno, C|ano nitro, amino, alcoxialcoxi C4-Cs, alquilo C4-Cs, halogenoalquilo C4-Cs, h|dr0X|anu|Io C1-Ce,
alcoxialquilo C2-Cs, halogenoalcoxialquilo C,-Cg, alquenilo C2-Cs, hidroxilo, alcoxiC1-Cs, halogenoalcoxi C1-Cs,
alquiltio C4-Ce, halogenoalquiltio C1-Cs, alquilsulfonilo C4-Cs, alquilamino C4-Cs, benciloxi, fenoxi, en donde cada
benC|IOX| fenoxi, puede estar opcionalmente sustituido con 1-3 sustituyentes independientemente seleccionados de
R31 R es halégeno, alquilo C4-Cs, alcoxi C+-Ce.

Asunto 5. EI compuesto de la férmula 1, en donde R® es anU|Io C+-Cs, -C(=0)R®, -(CHR®)»R?’, -(CHR*"YOR?, -OR/,
-C(=S)NHR?, -Si(R®);, -C(=0)OCH,C(=0)R?, R* es H, R® es alquilo C4-Cs, alquilo Cs-Ce, halogenoalquﬂo Ci- C5,
alcoxi C4-Cs, alcoxicarbonilo Cz-Ce, fenllo bencilo, a|COXIa|COXI C+-Cy4, tiazolilo en donde el tiazol puede estar
opcionalmente sustituido con 1-3 R* R es H, alquilo C4-Cs, R® es alquilo C4-Cs, halogenoalquilo C+-Cs, o fenilo
opcionalmente sustltmdo con 1-3 R R* es H, alquilo C4-Cs, R* es H, alquilo C4-Cs, alcoxialquilo C+-Cs,
alquilcarbonilo C»-Ceg, R% es halégeno, n|tro alquilo C4-Cs, halogenoalquilo C+- Ca, a|COXI C1-Cs, halogenoalcoxi C+-
Cs, fenilo en donde cada fenilo puede estar opcionalmente sustituido con 1-3 R? R% es halégeno, alquilo C4-Cs,
alcoxi C1-Cg, halogenoalcoxi C+-Cs, alcoxialcoxi C1-Cg, halogenoalquilo C+-Cs, h|dr0X|anuiIo C1-Cs, alcoxialquilo Co,-
Cs, halogenoalcoxialquilo C2-Cs, hidroxilo, alqunamlno C+-Cs, dialquilamino C,-Cs, fenilo en donde cada fenilo puede
estar opcionalmente sustituido con 1-5 R® , anillo heteroaromatlco de 5 o 6 miembros en donde cada anillo
heteroaromatico puede estar opcionalmente sustituido con 1-3 R* R es halogeno alquilo C4-Ce, alcoxi C1-Ce,
halogenoalcoxi C-Cs, R*” es haldgeno, fenilo opcionalmente sustltmdo con 1-5 R%, alquilo C4-Cs, halogenoalquilo
C1-Cs, hidroxilo, alcoxi C1-Cg, halogenoalcoxi C1-Cs, un anillo saturado o insaturado de 5 o 6 mlembros que contiene
1-3 heteroatomos en donde cada anillo puede estar opaonalmente sustituido con 1-3R", R" es halégeno, alquilo
C1-Ce, alcoxi C4-Cg, halo genoalcom C1-Ce, R? es (CHR ) 23, mes 1, R% es -CH3, -CH,CH3, -CH>CH,CHs,
bencilo, 4-fluoro-fenilo, R* es fenilo, 4-fluoro-fenilo, p-tolilo.

Asunto 6. EI compuesto de la férmula 1, en donde R® es aI%uno C+-Cs, -C(=0)R®, -(CHR®)»R?’, -(CHR*")OR?, -OR/,

-C(=S)NHR?, -Si(R®)s, -C(=0)OCH.C(=0)R?, R* es H, R® es alquilo C1-Cs, halogenoalquno C+-Cs, alcoxi Cq- C5,
alcoxicarbonilo Cz-Ce, fenllo bencilo, a|COXIa|COXI C1-Cy4, tiazolilo en donde el tiazol puede estar opcionalmente
sustituido con 1-3 R, R” es H, alquilo C+-Ce, R es alquilo C4-Cs, halogenoalquilo C1-Cg, o fenilo opcionalmente
sustituido con 1-3 R30 R24 es H, alquilo C+-Cs, R® es H, alquilo C+-Cs, alcoxialquilo C+-Cs, alquilcarbonilo C-Cg, R

es haldgeno, nitro, alquilo C4-Cs, halogenoalquilo C1- Ca, a|COXI C1-Cs, halogenoalcoxi C1-Cg, fenilo en donde cada
fenilo puede estar opcionalmente sustituido con 1-3 R? R® es halégeno, alquilo C4-Cs, alcoxi C+4-Cs, halogenoalcoxi
C1-Cs, alcoxialcoxi C¢-Cs, hidroxialquilo C4-Ce, aICOX|anU|Io C,-Cs, halogenoalcoxialquilo C2-Cs, hidroxilo,
halogenoalcoxi C+- Ca, alquilamino C+-Cs, dialquilamino C,-Cg, fenilo en donde cada fenilo puede estar opcionalmente
sustituido con 1-5 R*', anillo heteroaromatlco de 5 0 6 miembros en donde cada anillo heteroaromatico puede estar
opcionalmente sustltwdo con 1-3 R* R es halogeno alquilo C4-Cs, alcoxi C4-Cs, halogenoalcoxi C+-Ce, R¥ es
halégeno, fenilo opcionalmente sustltmdo con 1-5 R% , alquilo C4-Cs, halogenoalquilo C+-Cs, hidroxilo, alcoxi C+-Ce,
un anillo saturado o insaturado de 5 o 6 mlembros que contiene 1-3 heteroatomos en donde cada anillo puede estar
opC|onaImente sustltmdo con 1-3 R" R es halogeno alquilo C4-Cs, alcoxi C4-Cs, halogenoalcoxi C1-Ce, R?' es (-
CHR? ) R mes 1, R? es H, anU|Io C+-Cs, R?® es fenilo, p-tolilo, 4-fluoro-fenilo, 4-metoxi-fenilo, 3-metoxi-fenilo,
tiofen-2-ilo, tlofen 3-ilo, 3-fluoro-fenilo, 3-bromo-fenilo, benzotiofen-2-ilo, 2,4,6-trimetil-fenilo, 1-etil-2-metoxi-fenilo, 3-
benzonitrilo, 3-fluoro-4-metoxi-fenilo.

Asunto 7. EI compuesto de Ia formula 1, en donde R® es alquilo C1-Cs, -C(=O)R’, (CHR22) ¥ (CHR*)OR®, -OR’,
-C(=S)NHR?, R* es H, R?' es -C(=0)R®, -N= C(R32)(R36) -S0,R®, -NR®C(=0)OR®, alcoxicarbonilo Cp-Cé;
alquilaminocarbonilo C»-Cg; alquilcarbonilo Cx-Ceg, R® es alquilo C+-Cs, halogenoalquno C1-Cs, alcoxi C4-Cs,
alcoxicarbonilo Cz-Ce, fenllo bencilo, a|COXIa|COXI C1-C4, tiazolilo en donde el tiazol puede estar opcionalmente
sustituido con 1-3 R®, R” es H, alquilo C+-Ce, R® es alquil C4-Cs, halogenoalquilo C1-Cg, o fenilo opcionalmente
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sustituido con 1-3 R30, R* es H, alquilo C+-Cs, R® es H, alquilo C+-Cs, alcoxialquilo C+-Cs, alquilcarbonilo C»-Ceg, R

es haldgeno, nitro, alquilo C4-Cs, halogenoalquilo C1-Cg, alcoxi C4-Cs, halogenoalcoxi C4-Cs, fenilo en donde cada
fenilo puede estar opcionalmente sustituido con 1-3 RZO, R® es H, alquilo C+-Cs, R® es alquilo C+-Ce,
halogenoalquilo C+-Cs, fenilo o tienilo opcionalmente sustituido con 1-3 R® R*es alquilo C4-Ce, halogenoalquilo C4-
Cs, alcoxialquilo, halogenoalcoxialquilo C,-Ce, R%* es H, ciano, alquilo C+-Cs, alcoxi C1-Cs, bencilo, o fenilo en donde
cada uno del bencilo o fenilo puede estar opcionalmente sustituido con 1-3 RZO, R% es halégeno, alcoxialcoxi C+-Cs,
alquilo C+-Cs, halogenoalquilo C+-Cs, hidroxialquilo C1-Cs, alcoxialquilo C,-Cs, halogenoalcoxialquilo C»-Cs, hidroxilo,
alcoxi C4-Csg, halogenoalcoxi C1-Ce, alquilamino C+-Cs, dialquilamino C,-Cs, fenilo en donde cada fenilo puede estar
opcionalmente sustituido con 1-5 R31, anillo heteroaromatico de 5 o 6 miembros en donde cada anillo
heteroaromatico puede estar opcionalmente sustituido con 1-3 R31, R es halégeno, alquilo C4-Cs, alcoxi C+-Cs,
halogenoalcoxi C1-Cs, R¥ es halégeno, fenilo opcionalmente sustituido con 1-5 RZO, alquilo C4-Cs, halogenoalquilo
C1-Cs, hidroxilo, alcoxi C1-Cg, halogenoalcoxi C1-Cs, un anillo saturado o insaturado de 5 o 6 miembros que contiene
1-3 heteroatomos en donde cada anillo puede estar opcionalmente sustituido con 1-3 R", R" es halégeno, alquilo
C1-Cs, alcoxi C4-Cs, halogenoalcoxi C1-Ce.

Asunto 8. El compuesto de la formula I, en donde R® es alquilo C+-Cs, -C(=0)R®, -C(=0)N(R®)R"’, R* es alquilo Cs-
Ce, -C(=O)R6, -C(=O)N(R8)R1°, R® es alquilo C4-Cs, halogenoalquilo C4-Cs, alcoxi C+-Cs, alcoxicarbonilo C2-Cg, fenilo,
bencilo, alcoxialcoxi C¢-C4, tiazolilo en donde el tiazol puede estar opcionalmente sustituido con 1-3 RZO, R® es
alquilo C4-Cs, halogenoalquilo C4-Cg, 0 fenilo opcionalmente sustituido con 1-3 R3°, R es H, alquilo C+-Cs, fenilo
opcionalmente sustituido con 1-3 R, R?' es -C(=C)R*, -N=C(R*)(R*), -SO,R**, NR**C(=0)OR?, alcoxicarbonilo
C,-Cg; alquilaminocarbonilo C,-Cg; alquilcarbonilo C»-Ce, R¥es halégeno, nitro, alquilo C1-Csg, halogenoalquilo C+-Cs,
alcoxi C4-Cs, halogenoalcoxi C1-Cs, fenilo en donde cada fenilo puede estar opcionalmente sustituido con 1-3 RZO,
R® es H, alquilo C+-Ce, R® es alquilo C4-Cs, halogenoalquilo C+-Cs, fenilo o tienilo opcionalmente sustituido con 1-3
RZO, R* es alquilo C4-Cs, halogenoalquilo C+-Cs, alcoxialquilo, halogenoalcoxialquilo C-Cs, R% es H, ciano, alquilo
C1-Cs, alcoxi C+4-Cs, bencilo, o fenilo en donde cada uno del bencilo o fenilo puede estar opcionalmente sustituido
con 1-3 RZO, R es halégeno, alcoxialcoxi C4-Cg, alquilo C4-Cs, halogenoalquilo C+-Cs, hidroxialquilo C4-Cs,
alcoxialquilo C2-Cs, halogenoalcoxialquiloC»-Cg, hidroxilo, alcoxi C4-Cs, halogenoalcoxi C4-Cg, alquilamino C4-Cs,
dialquilamino C,-Cs, fenilo en donde cada fenilo puede estar opcionalmente sustituido con 1-5 R*, anillo
heteroaromatico de 5 o 6 miembros en donde cada anillo heteroaromatico puede estar opcionalmente sustituido con
1-3 R31, R% es halégeno, alquilo C+-Cs, alcoxi C1-Cs, halogenoalcoxi C1-Ce.

Asunto 9. El compuesto de la formula I, en donde R® es alquilo C+-Cs, -C(=0)R®, -C(=0)N(R®)R"’, R* es alquilo Cs-
Ce, -C(=O)R6, -C(=O)N(R8)R1°, R® es alquilo C4-Cs, halogenoalquilo C4-Cs, alcoxi C+-Cs, alcoxicarbonilo C2-Csg, fenilo,
bencilo, alcoxialcoxi C¢-C4, tiazolilo en donde el tiazol puede estar opcionalmente sustituido con 1-3 RZO, R® es
alquilo C+-Cs, halogenoalquilo C+-Cg, o fenilo opcionalmente sustituido con 1-3 R3°, R¥ es halégeno, nitro, alquilo C+-
Cs, halogenoalquilo C+-Csg, alcoxi C1-Csg, halogenoalcoxiC1-Cs, fenilo en donde cada fenilo puede estar opcionalmente
sustituido con 1-3 RZO, R" es H, alquilo C+-Cs, fenilo opcionalmente sustituido con 1-3 RZO, R es (-CHRZZ)mRZS, m

es 1, R% es H, R2 es fenilo opcionalmente sustituido con 1-5 R%.

Asunto 10. El compuesto de la formula I, en donde R® es alquilo C1-Cs, -C(=0)R®, -C(=C)N(R®)R'®, R* es alquilo C+-
Ce, -C(=O)R6, -C(=O)N(R8)R1°, R® es alquilo C4-Cs, halogenoalquilo C4-Cs, alcoxi C+-Cs, alcoxicarbonilo C2-Cs; fenilo,
bencilo, alcoxialcoxi C+-C4, tiazolilo en donde el tiazol puede estar opcionalmente sustituido con 1-3 R%® , R® es
alquilo C4-Cs, halogenoalquilo C4-Cg, o fenilo opcionalmente sustituido con 1-3 R3°, R es H, alquilo C+-Cs, fenilo
opcionalmente sustituido con 1-3 RZO, R? es (-CHRZZ)mRZS, mes 1, R% es -CHs, -CH,CH3, -CH,CH>CH3, bencilo, 4-
fluoro-fenilo, R% es fenilo, 4-fluoro-fenilo, p-tolilo, R? es halégeno, alquilo C1-Ce, alcoxi C+-Ce.

Asunto 11. El compuesto de la férmula I, en donde R® es alquilo Ci-Cs, -C(=0)R?, -C(=0)N(R®)R"’, R* es alquilo C;-
Ce, -C(=O)R6, -C(=O)N(R8)R1°, R® es alquilo C4-Cs, halogenoalquilo C4-Cs, alcoxi C+-Cs, alcoxicarbonilo C2-Csg, fenilo,
bencilo, alcoxialcoxi C¢-C4, tiazolilo en donde el tiazol puede estar opcionalmente sustituido con 1-3 RZO, R® es
alquilo C4-Cs, halogenoalquilo C4-Cg, o fenilo opcionalmente sustituido con 1-3 R3°, R es H, alquilo C+-Cs, fenilo
opcionalmente sustituido con 1-3 RZO, R* es (-CHRZZ)mRZS, mes 1, R% es H, R® es fenilo, p-tolilo, 4-fluoro-fenilo, 4-
metoxi-fenilo, 3-metoxi-fenilo, tiofen-2-ilo, tiofen-3-ilo, 3-fluoro-fenilo, 3-bromo-fenilo, benzotiofen-2-ilo, 2,4,6-trimetil-
fenilo, 1-etil-2-metoxi-fenilo, 3-benzonitrilo, 3-fluoro-4-metoxi-fenilo.

Asunto 12. El compuesto de la férmula I, en donde R® y R* se pueden considerar juntos para formar: un anillo
saturado o insaturado de 5 o 6 miembros que contiene 1-3 heteroatomos en donde cada anillo puede estar
opcionalmztgnte sustituido con 1-3 R”, R? es (-CHRZZ)mRZS, mes 1, R% es H, R2 es fenilo opcionalmente sustituido
con 1-5 R™".

Asunto 13. El compuesto de la férmula |, en donde R® y R* se pueden considerar juntos para formar un anillo
saturado o insaturado de 5 o 6 miembros que contiene 1-3 heteroatomos en donde cada anillo ?uede estar
opcionalmente sustituido con 1-3 R'", R"' es haldgeno, alquilo C1-Cs, R*' es -C(=0)R¥, -N=C(R*)(R*®), -SO,R*,
NR25C(=O)OR25, alcoxicarbonilo C,-Cg; alquilaminocarbonilo C,-Cg; alquilcarbonilo C,-Cs, R® es H, alquilo C+-Cs,
R* es alquilo C4-Cg, halogenoalquilo C+-Cs, fenilo o tienilo opcionalmente sustituido con 1-3 R R* es alquilo C4-
Cs, halogenoalquilo C+-Cs, alcoxialquilo, halogenoalcoxialquilo C2-Cs, alquenilo C2-Cs, R%* es H, ciano, alquilo C+-Cs,
alcoxi C4-Cs, bencilo, o fenilo en donde cada uno del bencilo o fenilo puede estar opcionalmente sustituido con 1-3
RZO, R es halégeno, alquilo C4-Cs, alcoxi C+-Ce.
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Asunto 14. El compuesto de la férmula I, en donde R® y R* se pueden considerar juntos para formar: un anillo
saturado o insaturado de 5 o 6 miembros que contiene 1-3 heteroatomos en donde cada anillo guede estar
opcionalmente sustituido con 1-3 R, R" es halogeno alquilo C-Cs, R*" es (-CHR?®),R%, m es 1, R? es -CHs, -
CH,CHa3, -CH,CH,CH3, bencilo, 4-fluoro-fenilo, R% es fenilo, 4-fluoro-fenilo, p-tolilo.

Asunto 15. El compuesto de la férmula |, en donde R® y R* se pueden considerar juntos para formar un anillo
saturado o insaturado de 5 o 6 miembros que contiene 1-3 heteroatomos en donde cada anlllo puede estar
opcionalmente sustituido con 1-3 R"", R'" es halégeno, alquilo C1-Cs, R*' es (-CHR*)nR?®, mes 1, R? es H, R® es
fenilo, p-tolilo, 4-fluoro-fenilo, 4-metoxi-fenilo, 3-metoxi-fenilo, tiofen-2-ilo, tiofen-3-ilo, 3-fluoro-fenilo, 3-bromo-fenilo,
benzotiofen-2-ilo, 2,4,6-trimetil-fenilo, 1-etil-2-metoxi-fenilo, 3-benzonitrilo, 3-fluoro-4- metoxi-fenilo.

Asunto 16. El com1puesto de la férmula I en donde R? y R* se pueden considerar juntos para formar,
=C(R 12)N(R13 R14 R'“ es H, alquilo C+-C4, R" es H, ciano, -OH, alquilo C1 C4, alcoxi C4-Ce, fenilo, o bencilo en
donde el fenilo o bencilo puede estar opcionalmente sustituido con 1-3 R? R'" es H, ciano, -OH, alquilo C+- C4,
alcoxi C1-Cs, fenllo o benC|Io en donde el fenilo o bencilo puede estar opcmnalmente sustituido con 1-3 R%
alternativamente R' y R se pueden considerar juntos para formar un anillo saturado o insaturado de 5 o 6
miembros que contlene 1 3 heteroatomos en donde cada anillo puede estar opcionalmente sustituido con 1-3 R"
alternativamente R'? y R"™ se pueden considerar juntos para formar un anillo saturado o insaturado de 5 o 6
miembros que contiene 1-3 heteroatomos en donde cada anillo puede estar o C|onalmente sustituido con 1-3 R"
R" es halogeno alquilo Cs- Ca, R?" es -C(=0)R*, -N=C(R*)(R¥), -SO,R**, NR**C(=0)OR?, alquilo C+-Cs, alcoxi C1-
Ce, R es H alquilo C+-Cs, R* es alquilo C+-Cs, fenilo en donde el fenilo puede estar opcionalmente sustituido con
1-3 R®. R® es alquilo C+-Cs, fenilo o tienilo; opcionalmente sustituido con 1-3 R? R*' es ciano, alquilo C+-Cs, fenilo
en donde el fenilo puede estar opcionalmente sustituido con 1-3 R%, y R% es halogeno alquilo C+-Cs, alcoxi C1-Cs.

Asunto 17. El com1puesto de la férmula I en donde R? y R* se pueden considerar juntos para formar,
=C(R 12)N(R13 R14 R'“ es H, alquilo C4-C4, R" es H, ciano, -OH, alquilo C1 C4, alcoxi C4-Ce, fenilo, o bencilo en
donde el fenilo o bencilo puede estar opcionalmente sustituido con 1-3 R? R'" es H, ciano, -OH, alquilo C+- C4,
alcoxi C1-Cs, fenllo o benC|Io en donde el fenilo o bencilo puede estar opcmnalmente sustituido con 1-3 R%
alternativamente R' y R se pueden considerar juntos para formar un anillo saturado o insaturado de 5 o 6
miembros que contlene 1 3 heteroatomos en donde cada anillo puede estar opcionalmente sustituido con 1-3 R"
alternativamente R'? y R1® se pueden considerar juntos para formar un anillo saturado o insaturado de 5 o 6
mlembros que contiene 1-3 heteroatomos en donde cada anillo puede estar opcionalmente sustltmdo con 1-3 R"
R'" es halégeno, alquilo C4-Cs, R? es (CHRZZ) R23, mes 1, R% es H, alquilo C4-Cy4, fenilo, R% es un anlllo
heteroaromatico condensado con anillo seleccionado del grupo que consiste en benzotiofenilo, quinolinilo,
isoquinolinilo, tieno[2,3-b]piridilo, 1-metil-1H-tieno[2,3-c]pirazolilo, benzofuranilo y benzoimdazolilo, 2,3-dihidro-
benzofuran-2-ilo, 4-metil-4H-tieno[3,2-b]pirrol-5-ilo, 1-metil-1H-indol-5-ilo, imidazo[1,2-a]piridin-2-ilo, imidazo[2,1-
b]tiazol-6-ilo, benzotiazol-2-ilo, benzo[b tiofen-7-ilo, 1-metil-1H-indazol-3-ilo, en donde cada uno de los anillo puede
estar ademas sustituido con 1-3 R® R es halégeno, alquilo C1-Cg, alcoxi C4-Ce.

Asunto 18. El com1puesto de la férmula I en donde R? y R* se pueden considerar juntos para formar,
=C(R 12)N(R13 R14 R'“ es H, alquilo C4-C4, R" es H, ciano, -OH, alquilo C1 C4, alcoxi C4-Ce, fenilo, o bencilo en
donde el fenilo o bencilo puede estar opcionalmente sustituido con 1-3 R? R'" es H, ciano, -OH, alquilo C+- C4,
alcoxi C1-Cs, fenllo o benC|Io en donde el fenilo o bencilo puede estar opcmnalmente sustituido con 1-3 R%
alternativamente R' y R se pueden considerar juntos para formar un anillo saturado o insaturado de 5 o 6
miembros que contlene 1 3 heteroatomos en donde cada anillo puede estar opcionalmente sustituido con 1-3 R"
alternativamente R'? y R"™ se pueden considerar juntos para formar un anillo saturado o insaturado de 5 o 6
miembros que contiene 1-3 heteroatomos en donde cada anlllo puede estar opcionalmente sustituido con 1-3 R"
R' es haldgeno, alquilo C1-Cs, R*' es (-CHR?),R%, m es 1, R?? es H, R? es un anillo saturado o insaturado de 5 o
6 mlembros que contiene 1-3 heteroatomos en donde cada anillo puede estar opcionalmente sustituido con 1-3 R"
R% es halégeno, alquilo C1-Ce, alcoxi C+-Cs.

Asunto19. El compuesto de la féormula |, en donde R? y R* se pueden considerar juntos para formar,
=C(R"N(R™)R™, R"™ es H o alquilo C+-C4, R™ es H, ciano, -OH, alquilo C1 C4, alcoxi C4-Cs, fenilo, o bencilo en
donde el fenilo o bencilo puede estar opcionalmente sustituido con 1-3 R R'" es H, ciano, -OH, alquilo C+- C4,
alcoxi C1-Cs, fenllo o benC|Io en donde el fenilo o bencilo puede estar opcmnalmente sustituido con 1-3 R%,
alternativamente R' y R se pueden considerar juntos para formar un anillo saturado o insaturado de 5 o 6
miembros que contlene 1 3 heteroatomos en donde cada anillo puede estar opcionalmente sustituido con 1-3 R"
alternativamente R'? y R"™ se pueden considerar juntos para formar un anillo saturado o insaturado de 5 o 6
mlembros que contiene 1-3 heteroatomos en donde cada anillo J)uede estar opcionalmente sustituido con 1-3 R"
R' es halégeno, alquilo C1-Cs, R*' es (-CHR?)nR?, m es 1, R es H, R® es un anillo heteroaromatico de 5 o 6
miembros seleccionado del grupo que consiste en furanilo, piridinilo, N-6xido de piridinilo, pirimidinilo, piridazinilo,
pirazinilo, pirazolilo, tiazolilo, triazinilo, tiadiazolilo, oxazolilo, isoxazolilo, triazolilo, imidazolilo, tiofeno-2-il y tiofen- 3-
|Io 1-metil-1H-pirazol-3-ilo, en donde cada anillo heteroaromatico puede estar opcionalmente sustituido con 1-3 R%
R es halégeno, alquilo C1-Ce, alcoxi C+-Cs.

Asunto 20. El com1puesto de la férmula I en donde R? y R* se pueden considerar juntos para formar,
=C(R 12)N(R13 R14 R'“ es H, alquilo C+-C4, R" es H, ciano, -OH, alquilo C+-C4, alcoxi C+-Cs, fenilo, o bencilo en
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donde el fenilo o bencilo puede estar opcionalmente sustituido con 1-3 R? R es H, ciano, -OH, alquilo C+- C4,
alcoxi C1-Cs, fenllo o benC|Io en donde el fenilo o bencilo puede estar opcmnalmente sustituido con 1-3 R®
alternativamente R' y R se pueden considerar juntos para formar un anillo saturado o insaturado de 5 o 6
miembros que contlene 1 3 heteroatomos en donde cada anillo puede estar opcionalmente sustituido con 1-3 R"
alternativamente R" y R"™ se pueden considerar juntos para formar un anillo saturado o insaturado de o mlembros
que contiene 1-3 heteroatomos en donde cada anillo puede estar opcionalmente sustituido con 1-3 R" R" es
halogeno alquilo C+-Cs, R*' es (-CHR®)nR%, m es 1, R* es H, R? es fenilo opcionalmente sustituido con 1 -5 R
R% es halégeno, alquilo C1-Ce, alcoxi C+-Cs.

Asunto 21. El compuesto de la férmula |, en donde R® y R* se pueden considerar juntos para formar,
=C(R")N(R™)R™, R™ es H o alquilo C+-C4, R"™ es H, ciano, -OH, alquilo C1 C4, alcoxi C4-Cs, fenilo, o bencilo en
donde el fenilo o bencilo puede estar opcionalmente sustituido con 1-3 R? R'" es H, ciano, -OH, alquilo C+- C4,
alcoxi C1-Cs, fenllo o benC|Io en donde el fenilo o bencilo puede estar opcmnalmente sustituido con 1-3 R®
alternativamente R' y R se pueden considerar juntos para formar un anillo saturado o insaturado de 5 o 6
miembros que contlene 1 3 heteroatomos en donde cada anillo puede estar opcionalmente sustituido con 1-3 R"
alternativamente R'? y R"™ se pueden considerar juntos para formar un anillo saturado o insaturado de 5 o 6
mlembros que contiene 1-3 heteroatomos en donde cada anillo puede estar o fClonaImente sustltmdo con 1 3 R"
R'" es halégeno, alquilo C+-Ce, R% es halégeno, anU|Io C1-Ce, alcoxi C1-Cs, R es (- -CHR? )mR ,mes 1, R% es -
CH3, -CH,CHj3, -CH,CH,CH3, bencilo, 4-fluoro-fenilo, R% es fenilo, 4-fluoro-fenilo, p-tolilo.

Asunto 22. El compuesto de la férmula |, en donde R® y R* se pueden considerar juntos para formar,
=C(R")N(R™)R™, R™ es H o alquilo C-C4, R"™ es H, ciano, -OH, alquilo C1 C4, alcoxi C4-Cs, fenilo, o bencilo en
donde el fenilo o bencilo puede estar opcionalmente sustituido con 1-3 R R'" es H, ciano, -OH, alquilo C+- C4,
alcoxi C1-Cs, fenllo o benC|Io en donde el fenilo o bencilo puede estar opcmnalmente sustituido con 1-3 R%
alternativamente R' y R se pueden considerar juntos para formar un anillo saturado o insaturado de 5 o 6
miembros que contlene 1 3 heteroatomos en donde cada anillo puede estar opcionalmente sustituido con 1-3 R"
alternativamente R'? y R"™ se pueden considerar juntos para formar un anillo saturado o insaturado de 5 o 6
mlembros que contiene 1-3 heteroatomos en donde cada anillo puede estar opC|onaImente sustituido con 1 3 R"
R , s halégeno, alquilo C1-Cs, R% es haldgeno, alquilo C4-Cs, alcoxi C1-Cs, R?' es (-CHR®)mR®, mes 1, R? es H
R? es fenilo, p-tolilo, 4-fluoro-fenilo, 4-metoxi-fenilo, 3-metoxi-fenilo, tiofen-2-ilo, tiofen-3-ilo, 3-fluoro-fenilo, 3-bromo-
fenilo, benzotiofen-2-ilo, 2,4,6-tiimetil-fenilo, 1-etil-2-metoxi-fenilo, 3-benzonitrilo, 3-fluoro-4-metoxi-fenilo.

Asunto 23. El compuesto de la férmula |, en donde R®es H; R* es H, R21 es -C(=0)R*, -N=C(R*)(R*), -SO,R*
NR25C( O)OR25 alquilo C4-Ce, alcoxi C+-Cs, R® es H alquilo C+-Csg, R* es alquilo C4-Ce, fenilo en donde el fenilo
puede estar opcionalmente sustituido con 1-3 R? R* es alquilo C4-Ceg, fenilo o tienilo opcionalmente sustltU|do con
1-3 R, R* es ciano, alquilo C4-Cs, fenilo en donde el fenilo puede estar opcionalmente sustituido con 1-3 R% Y R%
es halogeno alquilo C4-Ce, alcoxi C4-Ce.

Asunto 24. El compuesto de la formula I, en donde R® es H; R* es H, R?' es (-CHR®),R®, m es 1, R? es H, alquilo
C+-C4, fenilo, R® es un anillo heteroaromatico condensado con anillo seleccionado del grupo que consiste en
benzotiofenilo, quinolinilo, isoquinolinilo, tieno[2,3-b]piridilo, 1-metil-1H-tieno[2,3-c]pirazolilo, benzofuranilo y
benzoimidazolilo, 2,3-dihidro-benzofuran-2-ilo, 4-metil-4H-tieno[3,2-b]pirrol-5-ilo, 1-metil-1H-indol-5-ilo, imidazo[1,2-
a]piridin-2-ilo, imidazo[2,1-b]tiazol-6-ilo, benzotiazol-2-ilo, benzo[b]tlofen -7-ilo, 1-metil-1H-indazol-3-ilo, en donde
cada uno de los anillos puede estar ademas sustituido con 1-3 R R% es halégeno, alquilo C1-Ce, alcoxi C+-Cs.

Asunto 25. El compuesto de la formula I, en donde R® es H; R* es H, R?' es (-CHR®)nR®, mes 1, R? es H, R® es
un anillo saturado o insaturado de 5 0 6 miembros que contiene 1-3 heteroatomos en donde cada anillo puede estar
opcionalmente sustituido con 1-3 R"

Asunto 26. El compuesto de la formula I, en donde R% es H; R* es H, R? es (-CHRZZ)mRZS, mes 1, R% es H, R® es
un anillo heteroaromatico de 5 0 6 miembros seleccionado del grupo que consiste en furanilo, piridinilo, N-6xido de
piridinilo, pirimidinilo, piridazinilo, pirazinilo, pirazolilo, tiazolilo, triazinilo, tiadiazolilo, oxazolilo, isoxazolilo, triazolilo,
imidazolilo, tiofeno-2-ilo y tiofen-3- |Io 1-met|I 1H-pirazol-3-ilo, en donde cada anillo heteroaromatico puede estar
opcionalmente sustituido con 1-3 R® R® es halégeno, nitro, alquilo C+-Cs, alcoxi C1-Ce.

Asunto 27. El compuesto de la formula I, en donde R® es H; R* es H, R?' es (-CHR**)nR%, mes 1, R? es alquno Ci-
Cs, fenilo opcionalmente sustituido con 1-5 R, R® es naftilo, fenilo opcionalmente sustituido con 1-5 R? R% es
halégeno, nitro, alquilo C+-Cs, alcoxi C+-Cs, fenoxi, fenilo en donde cada fenOX| fenilo puede estar opC|onaImente
sustituido con 1-3 sustituyentes independientemente seleccionados de R¥ RY es halégeno, alquilo C4-Cs,
halogenoalquilo C4-Ce, bencilo, piridilo.

Asunto 28. El compuesto de la férmula |, en donde R® es H; R* es H, R21 &s (-CHR®nR® mes 1, R? es H, R® es
naftilo, benzo[1,3]dioxolilo, fenilo opcionalmente sustituido con 1-5 R? R® es halégeno, ciano, nitro, amino,
alcoxialcoxi Cq-Cg, alquilo C4-Cs, halogenoalquilo C4-Cs, h|dr0X|anuiIo C1-Cs, alcoxialquilo Cx-Ceg,
halogenoalcoxialquilo C»-Cg, alquenilo C»-Cs, hidroxilo, alcoxi Ci-Cs, halogenoalcoxi C4-Ce, alquiltio C4-Ce,
halogenoalquiltio C1-Cs, alquilsulfonilo C4-Ce, alquilamino C4-Cs, benciloxi, fenoxi, en donde cada benciloxi, fenoxi,
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puede estar opcionalmente sustituido con 1-3 sustituyentes independientemente seleccionados de R, R* es
halégeno, alquilo C4-Cs, alcoxi C1-Ce.

Asunto 29. El compuesto de la férmula |, en donde R® es H; R* es H, R* es (-CHRZZ)mRZS, mes 1, R% es -CHs, -
CH,CHj3, -CH,CH,CH3, bencilo, 4-fluoro-fenilo, R® es fenilo, 4-fluoro-fenilo, p-tolilo.

Asunto 30. El compuesto de la formula I, en donde R% es H; R* es H, R? es (-CHRZZ)mRZS, mes 1, R% es H, R® es
fenilo, p-tolilo, 4-fluoro-fenilo, 4-metoxi-fenilo, 3-metoxi-fenilo, tiofen-2-ilo, tiofen-3-ilo, 3-fluoro-fenilo, 3-bromo-fenilo,
benzotiofen-2-ilo, 2,4,6-trimetil-fenilo, 1-etil-2-metoxi-fenilo, 3-benzonitrilo, 3-fluoro-4-metoxi-fenilo.

Asunto 31. Una composicion para el control de un patdégeno fungico, que incluye el compuesto del asunto 1 y un
material vehiculo fitol6gicamente aceptable.

Asunto 32. La composicion del asunto 31, en donde el patégeno fungico es uno de la sarna del manzano (Venturia
inaequalis), tizon foliar del trigo (Septoria tritici), mancha foliar de la remolacha (Cercospora beticola), mancha foliar
del cacahuete (Cercospora arachidicola), y Sigatoka negra (Mycosphaerella fijiensis).

Asunto 33. Un método para el control y prevencion de un ataque fungico en una planta, incluyendo el método las
etapas de:

aplicar una cantidad eficaz como fungicida de al menos uno de los compuestos del asunto 1 a al menos uno de la
planta, una zona adyacente a la planta, suelo adaptado para soportar el crecimiento de la planta, una raiz de la
planta, follaje de la planta, y una semilla adaptada para producir al menos uno de la planta y otra planta.
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REIVINDICACIONES

Un compuesto de férmula |

en donde R’ es -N(R*)R*;

R%es -OR21;
R’es:

-C(=NR'®)SR’®;
R*es:

H;

R® es independientemente alquilo C+-Ce, halogenoalquilo C+-Cs, amino, alquilamino C4-Cs, dialquilamino Co-
Cs, fenilo opcionalmente sustituido con 1-3 R 0, o un anillo saturado o insaturado, de 5 o 6 miembros, que
contiene 1-3 heteroatomos, en donde cada anillo puede estar opcionalmente sustituido con 1-3 R”;

R'" es independientemente halégeno, alquilo C4-Cs, halogenoalquilo C+-Cs, alcoxi C+-Cs, halogenoalcoxi C1-
Cs, alquiltio C4-Cg, halogenoalquiltio C1-Cs, amino, alquilamino C4-Cs, dialquilamino C,-Cs, alcoxicarbonilo
C,-Cs, 0 alquilcarbonilo C»-Cg;

R'® es H, alquilo C+-Cs o fenilo opcionalmente sustituido con 1-3 RZO;

R% es independientemente halégeno, ciano, nitro, amino, alcoxialcoxi C4-Cs, alquilo C4-Cs, halogenoalquilo
C1-Cs, hidroxialquilo C4-Ce, alcoxialquilo C;-Cs, halogenoalcoxialquilo C2-Cs, alquenilo C2-Ce,
halogenoalquenilo C;-Cg, alquinilo Cs-Cs, halogenoalquinilo C3-Cs, hidroxilo, alcoxi C1-Cs, halogenoalcoxi
C1-Cs, alqueniloxi C2-Cs, halogenoalqueniloxi C,-Cs, alquiniloxi C3-Cg, halogenoalquiniloxi Cs-Cs, alquiltio
C1-Cg, halogenoalquiltio C4-Cs, alquilsulfonilo C4-Ce, halogenoalquilsulfonilo C1-Cg, alqueniltio C;-Ce,
halogenoalqueniltio C,-Cs, halogenoalquenilsulfonilo C»-Cg, alquiniltio Cs-Cs, alquinilsulfonilo C3-Ce,
halogenoalquinilsulfonilo Cs-Cs, alquilamino C+-Cs, dialquilamino C,-Cg, dialquilaminocarbonilo Cs-Csg,
alcoxicarbonilo C2-Ce, alquilcarbonilo C,-Cg, trialquilsililo Cs-Cs, 2-[(E)-metoxiimino]-N-metil-acetamidilo,
fenilo, bencilo, benciloxi, fenoxi o un anillo heteroaromatico de 5 o 6 miembros, en donde cada fenilo,
bencilo, benciloxi, fenoxi, o anillo heteroaromatico de 5 o 6 miembros puede estar opcionalmente sustituido
con 1-3 sustituyentes independientemente seleccionados de R31;

R*' es:
H;
alquilo C1-C4;
halogenoalquilo C4-Ceg;
alquenilo Cx-Cy;
halogenoalquenilo C,-Cy;
alquinilo C3-Cy;
halogenoalquinilo C3-Cy;
fenilo, naftilo o tetrahidroquinolinilo cada uno opcionalmente sustituido con 1-3 RZO;
-(CHRZZ)mRZS;
-(CHR*) ,C(O)OR?;
-(CHR*),C(O)R?;
)

-(CHR*)nC(O)N(R*")R?®;
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-(CHR*),OR?;
-(CHR**),,SR*
-(CHR*)nN(R*")R?;
-C(=0)R%;
-N=C(R*%)(R*);
-NR**C(=0)OR?*®
-Si(R%)s;

-SO,R%;
alcoxicarbonilo C,-Ceg;
alquilaminocarbonilo C-Cg;
alquilcarbonilo C,-Cg;

azucares seleccionados del grupo que consiste en beta-D-glucosa-tetraacetato, ramnosa, fructosa
y pentosa; o

un anillo heteroaromatico de 5 o 6 miembros seleccionado del grupo que consiste en furanilo,
piridinilo, N-6xido de piridinilo, pirimidinilo, piridazinilo, pirazinilo, pirazolilo, tiazolilo, triazinilo,
tiadiazolilo, oxazolilo, triazolilo o isoxazolilo, en donde cada anillo heteroaromatico de 5 o 6
miembros puede estar opcionalmente sustituido con 1-5 R?;
en donde m es un numero entero de 1-3;
R* es independientemente:
H;
halégeno;
ciano;
nitro;
alquilo C+-Ceg;
halogenoalquilo C4-Ceg;
fenilo o bencilo opcionalmente sustituido con 1-3 RZO;
hidroxialquilo C+-Ceg;
alcoxilalquilo C2-Cg;
halogenoalquinilo C3-Cs;
alquenilo C»-Cs;
halogenoalquenilo C2-Cs;
alquinilo C3-Cg;
alcoxi C4-Ce;
halogenoalcoxi C+-Csg;
alquiltio C4-Ce;
alquilamino C+-Csg;
dialquilamino C,-Csg;

cicloalquilamino C3-Cg;
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(alquil)cicloalquilamino C4-Ceg;
alquilcarbonilo C,-Cg;
alcoxicarbonilo C,-Ceg;
alquilaminocarbonilo C,-Cs;
dialquilaminocarbonilo C3-Cs;
trialquilsililo C3-Cs;
anillo heteroaromaticos condensados con anillo, seleccionados del grupo que consiste en
benzotiofenilo, quinolinilo, isoquinolinilo, tieno[2,3-b]piridilo, 1-metil-1H-tieno[2,3-c]pirazolilo 'y
benzoimidazolilo, en donde cada uno de los anillos puede estar ademas sustituido con 1-3 RZO; o
un anillo heteroaromatico de 5 o 6 miembros seleccionados del grupo que consiste en furanilo,
piridinilo, N-6xido de piridinilo, pirimidinilo, piridazinilo, pirazinilo, tiazolilo, triazinilo, tiadiazolilo,
oxazolilo, isoxazolilo, triazolilo y tienilo;

R es:
H;
halégeno;
alquilo C+-Cg;
halogenoalquilo C4-Ceg;
dialquilamino C,-Csg;
fenilo opcionalmente sustituido con 1-5 RZO;
anillos heteroaromaticos condensados con anillo seleccionados del grupo que consiste en
benzotiofenilo, quinolinilo, isoquinolinilo, tieno[2,3-b]piridilo, 1-metil-1H-tieno[2,3-c]pirazolilo,
benzofuranilo y benzoimidazolilo, 2,3-dihidrobenzofuran-2-ilo, 4-metil-4H-tieno[3,2-b]pirrol-5-ilo, 1-
metil-1H-indol-5-ilo, imidazo[1,2-a]piridin-2-ilo, imidazo[2,1-b]tiazol-6-ilo, benzotiazol-2-ilo,
benzo[bltiofen-7-ilo, y 1-metil-1H-indazol-3-ilo, en donde cada uno de los anillos puede estar
ademas sustituido con 1-3 RZO;
naftilo;
benzo[1,3]dioxolilo;
pirrolidinonilo;
oxetanilo;

alquiltio C4-Cs opcionalmente sustituido con 1-5 R?;

un anillo saturado o insaturado de 5 o 6 miembros que contiene 1-3 heteroatomos, en donde cada
anillo pude estar opcionalmente sustituido con 1-3 R o

un anillo heteroaromatico de 5 o 6 miembros seleccionado del grupo que consiste en furanilo,
piridinilo, N-6xido de piridinilo, pirimidinilo, piridazinilo, pirazinilo, pirazolilo, tiazolilo, triazinilo,
tiadiazolilo, oxazolilo, isoxazolilo, triazolilo, imidazolilo, tiofen-2-ilo y tiofen-3-ilo, en donde cada
anillo heteroaromatico puede estar opcionalmente sustituido con 1-3 R%;

R* es H, alquilo C4-Cs, alcoxi C+4-Cg, bencilo, o fenilo, en donde cada uno de los bencilo o fenilo puede estar
opcionalmente sustituido con 1-3 RZO;

R® es H, alquilo C+-Csg, fenilo o bencilo opcionalmente sustituido con 1-3 RZO;

R* es:
H;
alquilo C+-Cg;
alcoxi C4-Cg;
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fenilo opcionalmente sustituido con 1-3 RZO; o

un anillo heteroaromatico de 5 o 6 miembros seleccionados del grupo que consiste en furanilo,
piridinilo, N-6xido de piridinilo, pirimidinilo, piridazinilo, pirazinilo, tiazolilo, triazinilo, tiadiazolilo,
oxazolilo, triazolilo o isoxazolilo;

R? y R?® son independientemente:
H;
alquilo C+-Cg;

bencilzo0 o fenilo, en donde cada uno del bencilo o fenilo puede estar opcionalmente sustituido con
1-3R“; 0

un anillo saturado o insaturado de 5 o 6 miembros que contiene 1-3 heteroatomos, en donde cada
anillo pude estar opcionalmente sustituido con 1-3 R

R¥ es:
H;
alquilo C4-Cg;
halogenoalquilo C1-Ce;
alcoxialquilo C4-Ceg;
alquilcarbonilo C2-Ceg;

bencil200 o fenilo, en donde cada uno del bencilo o fenilo puede estar opcionalmente sustituido con
1-3R“; 0

un anillo saturado o insaturado de 5 o 6 miembros que contiene 1-3 heteroatomos, en donde cada
anillo pude estar opcionalmente sustituido con 1-3 R

R* es independientemente haldégeno, ciano, nitro, alquilo C4-Cg, halogenoalquilo C+-Cs, hidroxialquilo C1-
Cs, alcoxialquilo C2-Cs, halogenoalcoxialquilo C2-Cs, alquenilo C»-Cs, halogenoalquenilo C2-Ce, alquinilo Cs-
Cs, halogenoalquinilo Cs3-Ce, hidroxilo, alcoxi C1-Cs, halogenoalcoxi C4-Cg, alqueniloxi C;-Ce,
halogenoalqueniloxi C,-Ce, alquiniloxi Cs-Csg, halogenoalquiniloxi Cs-Cs, alquiltio C4-Cs, alquilsulfonilo C4-Cs,
halogenoalquilsulfonilo C+-Cs, alqueniltio C»-Cs, halogenoalqueniltio C»-Cs, halogenoalquenilsulfonilo C2-Cs,
alquiniltio C3-Cs, alquinilsulfonilo Cs-Cg, halogenoalquinilsulfonilo Cs-Cs, alquilamino C4-Cs, dialquilamino Co-
Cs, dialquilaminocarbonilo C3-Cg, trialquilsililo C3-Cs, tiazolilo, fenilo, pirimidinilo, o piridilo, en donde el
tiazolilo, fenilo, piridilo o pirimidinilo puede estar opcionalmente sustituido con 1-3 R?;

R% es independientemente haldégeno, ciano, nitro, alquilo C4-Cg, halogenoalquilo C+-Cs, hidroxialquilo C1-
Cs, alcoxialquilo C2-Cs, halogenoalcoxialquilo C2-Cs, alquenilo C»-Cs, halogenoalquenilo C2-Ce, alquinilo Cs-
Cs, halogenoalquinilo Cs3-Ce, hidroxilo, alcoxi C4-Cs, halogenoalcoxi C4-Ce, alqueniloxi C2-Ce,
halogenoalqueniloxi C,-Ce, alquiniloxi C3-Csg, halogenoalquiniloxi Cs-Cs, alquiltio C4-Cs, alquilsulfonilo C4-Cs,
halogenoalquilsulfonilo C+-Cs, alqueniltio C»-Cs, halogenoalqueniltio C»-Cs, halogenoalquenilsulfonilo C2-Cs,
alquiniltio C3-Cs, alquinilsulfonilo Cs-Cg, halogenoalquinilsulfonilo Cs-Cs, alquilamino C4-Cs, dialquilamino Co-
Cs, dialquilaminocarbonilo C3-Cs o trialquilsililo C3-Cg;

R* es independientemente:

alquilo  C4-Ce, halogenoalquilo  C4-Ce, hidroxialquilo  C+-Cs, alcoxialquilo  C»-Ce,
halogenoalcoxialquilo C,-Cs, alquenilo C»-Cs, halogenoalquenilo C»-Cs, alquinilo C3-Ceg,
halogenoalquinilo Cs3-Ce, hidroxilo, alcoxi C4-Cs, halogenoalcoxi C4-Cg, alqueniloxi Cy-Ce,
halogenoalqueniloxi C,-Cg, alquiniloxi C3-Cs, halogenoalquiniloxi C3-Cs, alquiltio C4-Ce,
alquilsulfonilo C4-Cg, halogenoalquilsulfonilo C1-Cg, alqueniltio C»-Cs, halogenoalqueniltio C2-Ce,
halogenoalquenilsulfonilo C»-Cs, alquiniltio C3-Cs, alquinilsulfonilo C3-Cs, halogenoalquinilsulfonilo
C3-Cs, alquilamino C+-Cg, dialquilamino C,-Cg, dialquilaminocarbonilo Cs-Cs, trialquilsililo C3-Cg;

fenilo en donde el anillo de fenilo puede estar opcionalmente sustituido con 1-3 R%: o

un anillo saturado o insaturado de 5 o 6 miembros que contiene 1-3 heteroatomos, en donde cada
anillo pude estar opcionalmente sustituido con 1-3 R
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R* es independientemente:
alquilo C+-Ce, halogenoalquilo C1-Cg, fenilo o tienilo opcionalmente sustituido con 1-3 RZO; o

un anillo saturado o insaturado de 5 o 6 miembros que contiene 1-3 heteroatomos, en donde cada
anillo pude estar opcionalmente sustituido con 1-3 R,

5 R% es H, ciano, alquilo C4-Cg, alcoxi C4-Cs, bencilo o fenilo, en donde cada uno del bencilo o fenilo puede
estar opcionalmente sustituido con 1-3 RZO;

alternativamente R* y R* se pueden considerar juntos para formar:

un anillo saturado o insaturado de 5 o 6 miembros que contiene 1-3 heteroatomos, en donde cada
anillo pude estar opcionalmente sustituido con 1-3 R™

10 0 un compuesto seleccionado de los compuestos:
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2. El compuesto de la féormula | segun la reivindicacion 1, seleccionado de los compuestos:
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3. Una composicion para el control de un patégeno fungico, que incluye el compuesto de la reivindicacion 1 o
reivindicacion 2, y un material vehiculo fitolégicamente aceptable.

4. La composicion de la reivindicacion 3, en donde el patégeno fungico es uno de la sarna del manzano (Venturia
inaequalis), tizon foliar del trigo (Septoria tritici), mancha foliar de la remolacha (Cercospora beticola), mancha foliar
del cacahuete (Cercospora arachidicola), y Sigatoka negra (Mycosphaerella fijiensis)

5. Un método para el control y prevencion de un ataque fungico en una planta, incluyendo el método las etapas de:

aplicar una cantidad eficaz como fungicida de al menos uno de los compuestos de la reivindicacion 1 o reivindicacion
2 a al menos uno de la planta, una zona adyacente a la planta, suelo adaptado para soportar el crecimiento de la
planta, una raiz de la planta, follaje de la planta, y una semilla adaptada para producir al menos uno de la planta y
otra planta.
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