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DESCRIPCION
Sulfinilaminobenzamidas efectivas como herbicidas

La invencion se refiere al campo técnico de los herbicidas, en particular al de los herbicidas para combatir de
manera selectiva malezas y malas hierbas en cultivos de plantas utiles.

Por el documento WO 2011/035874 A1 se conocen N-(1,2,5-oxadiazol-3-il)benzamidas efectivas como herbicidas. El
documento WO 2004/052849 A1 desvela derivados de benzoilo efectivos como herbicidas que portan un grupo
sulfinilamino en la posicion 3 del anillo de fenilo. Sin embargo, la efectividad herbicida y/o la compatibilidad con las
plantas de cultivo de los compuestos mencionados en estos documentos no siempre son suficientes.

Fue tarea de la presente invencion proporcionar compuestos efectivos como herbicidas con propiedades mejoradas
frente a los compuestos conocidos del estado de la técnica.

Ahora se ha encontrado que determinadas sulfinilaminobenzamidas son particularmente muy apropiadas como
herbicidas.

En consecuencia, un objeto de la presente invencion son sulfinilaminobenzamidas de la férmula (1) o sus sales

o X T
Q N=—S—R'
N |
Ru O (I),
z
w

en donde los simbolos e indices tienen los siguientes significados:

Q significa un resto Q1, Q2, Q3 o0 Q4,

N—N N O—N _
R R ry NN
R¥ R R

Q1) (Q2) (Q3) (Q4)

X significa nitro, halégeno, ciano, tiocianato, alquilo (C+-Cs), haloalquilo (C4-Cs), alquenilo (C2-Cg), haloalquenilo
(C2-Cs), alquinilo (C2-Cs), haloalquinilo (Cs-Cg), cicloalquilo (C3-Ce) halomcloalquno (C3—Ca) C|cloanU|I (C3-Cs)-
alquno (C4-Ce), haIOC|cIoanU|I (C3-Co)- anU|Io (C1 Cs), R (O)C R' (R ON=)C, R’ O(O)C (R )2N(O)
R'(R O)N(O)C (R’ )zN N(O)C R’ (O)C( )N(O) R? O(O)C( )N(O)C ( )2N(O)C(R')N(O)C,
RZ(O) S(R )N(O)C R O(O)zS( )N(O)C (R )2N(O)2S(R' )N(O)C R 0, R (O)CO R (O)zSO RZO(O)CO
(R 22N(O)CO, (R'):N, R' (O)C(R ) , R*0)S(R 1)N, R?0(0)C(R )N, (R )22N(O)C(R')N, R O(O) 2S(R 1)N,
(R )zN(O)zS(R N, R? (O) R’ O(O)zS (R' )2N(O)zS R'(0)C(R")N(O):S, R°0(0)C(R')N(O).S,
(R )2N(O)C(R N ( )2S, (R® O)z(O)P R’ (O)C-alquno (C1+-Cs), R'O(0)C-alquilo (C1 Ce), (R )2N(O)C-alquilo (C1-Cs),
(R O)(R')N (O)C alquilo  (C+-Cs), (R )2N(R N(O)C alquilo  (C1-Ce¢), R’ gO)C(R )N(O)C-alquilo  (C+-Cs),
R? O(O)C( )N(O)C-alquno (C4-Ce), (R )zN(O)C(R )N(O)C-alquilo (C1-Cs), R*(0)S(R’ )N(O)C-alquno (C4-Ce),
R'O( 0223 )N(O)C-alquilo (Cs- Ca) (RN2N(0)2S(R' )N(O)C-alquno (C4-Ce), NC-anU|Io (C+-Cs), R'O-alquilo (C+-
Cs), R'(0)CO-alquilo (C1 Cs), R? (O)ZSO alquilo (C+- Ca) R? O(O)CO alquilo (C+-Ce), ( )2N(O)CO alquilo (C4-Ce),
(R )2N- alquno (C+-Cs), R'(O)C(R")N- anU|Io (Cy- Ca) R?(0)2S(R"N- anU|Io (C+-Cs), R°O(0)C(R")N-alquilo (C1 Cs),
(RN2N(O)C(R)N- alquno (C+-Cs), R'O(0):S(R’ )N alquilo (C4-Ce), (R )2N(O)ZS(R )N- alquno (C1-Cs), R*(O)nS-
alquno (C1 Cs), R'O(O);S-alquilo (Cq- Ca) (R )2N(O)ZS-anU|Io (C+-Cs), R'(O)C(R')N(O),S-alquilo (C+-Cé),
R?0(0)C(R")N(0)zS-alquilo (C1-Cs), (R')2N(O)C(R")N(O)2S-alquilo (C1-Cs), (R’0)2(O)P-alquilo (C4-Cs), fenilo,
heteroarilo, heterociclilo, fenil-alquilo (C+-Cs), heteroaril-alquilo (C+-Cs), heterociclil-alquilo (C+-Cg), estando
sustituidos los ultimos seis restos mencionados en su caso con s restos del grupo formado por n|tro halogeno
C|ano t|00|anato alquno (C4-Ce), haloalquﬂo (C+-Cs), cicloalquilo (C3-Cs), R'O(0)C, (R')2N(O)C, R'O, (R')2N,
R?(0).S, R'O(0),S, (R")2N(0),S y R'0-alquilo (C4-C), y portando el heteromchlo n grupos oxo,

Z significa hidrégeno, nitro, halégeno, ciano, tiocianato, alquilo (C4-Cs), haloalquilo (C+-Cg), alquenilo (C2-Ce),
haloalquenilo (C2-Ceg), alquinilo (C2-Cs), haloalquinilo (C3-Cs), cicloalquilo (C3-Cs), halocicloalquilo (Cs-Cs),
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C|cloalqu|I (C3—Ca) anU|Io (Cy- Ca) haIOC|cIoanU|I (C3—Ca) anU|Io (C1 Cs), (O)C R' (R ON=)C, R O(0)C,
(R )zN(O)C R'(R O)N(O)C (R 22N(R'N(O)C, R'(0)C(R')N(O)C, R*O(O)C(R')N(O)C, (R")2N(O)C(R'N(O)C,
R*(0):S(R")N(O)C, R'0(0):S(R')N(O)C,

(R )zN(O)zS(R )N(O)C R'O, R (O)CO R (O)zSO R?0(0 )CO (R’ )zN(O)CO (R )2N, R’ (O?C "N, R? (O)zS(R N,
RO(O)C( "N, (R")2N(O)C(R' )N R'O(0)S(R')N, (R )2N(O) 2S(J_R N, R(O)S RO O)zS (R’ )2N(O)zS
R'(O)C(R")N(0)S, RZO(O)C( RIN(O):S, (R1)2N(O)C(R IN(0)2S, (R°0)2(0)P, R (O)C-alquno (C1-Cs), R'O(O)C-
anU|Io (C1 Cs), (R")2N(O)C-alquilo (C1 Cs), (R 0)(R")N(O)C-alquilo (Cs- 06? (R"2N(R"N(O)C-alquilo (C+-Cs),
R’ (O)C( ?N(O)C alquilo (C4-Ce), R O(O)C(R ?N(O)C-alquno (C1-Ce), (R )2N(O)C(R' )N(O)C-alquno (C1-Ce),
R?(0).S(R"N(O)C- anU|Io (C1-Ce), R' O(O) S(R")N(O)C-alquilo (Cs- Ca) (R"2N(0)2S(R N(O)C alquilo (C4-Ce),
NC-alquilo (C1 Cs), R'0-alquilo (C4-Cs), R'(O)CO-alquilo (C+- Ca) R? (O)ZSO alquilo (C+- Ca) R? O(O)CO alquilo
(C+-Cs), (R gzN(O)CO alquilo (C1-Cs), (R")2N- anU|Io (Cy- Ca) R'(O)C(R")N- anU|Io (C4-Cs), R (0)2S(R")N-alquilo
(C1 Cs), R°O(O)C(R")N-alquilo (C1 Cs), (R":N(O)CR' )N alquilo  (C4-Cs), R’ O(O)ZS( "N-alquilo (C1-Ce),
(R )2N(O)ZS(R )N-alquilo (C+-Cs), R? (O) S- anU|Io (C+-Cs), R'0(0),S-alquilo (C1 Cs), (R' )2N(O)ZS alquilo (C+-Cs),

(O)C( YN(O)zS-alquilo (C+-Cs), R*O(O)C(R')N(O)2S-alquilo (C1-Cs), (R')2N(O)C(R")N(O).S-alquilo (C1-Ce),
(R°0)2(O)P-alquilo (C4-Cs), fenilo, heteroarilo, heterociclilo, fenil-alquilo (C1-Cg), heteroaril-alquilo (C+-Cs),
heterociclil-alquilo (C+-Cs), estando sustituidos los ultimos seis restos mencionados en su caso con s restos del
grupo formado por nitro, halogeno C|ano t|00|anato alquilo (C1 Cs), haloalquﬂo (C4-Cs), cicloalquilo (Cs-Ce),
R'0O(0)C, (R"N(O)C, R'O, (R":N, R*0).S, R'O(0):S, (R'):N(0).S y R'O-alquilo (C:-Cs), y portando el
heterociclilo n grupos oxo,

W significa hidrogeno, halégeno, nitro, ciano, tiocianato, alquilo (C4-Cs), haloalquilo (C4-Cs), alquenilo (C2-Cs),
haloalquenilo (C2-Cs), alquinilo (C2-Cs), haloalquinilo (C3—Cg), cicloalquilo (C3—C7), halocicloalquilo (Cs-Cy7), alcoxi
(C4-Cs), haloalcoxi (C1-Cs), anU|I (Cy- Ca) (O) S, haloalqullo (C1 Cs)- (O) S, a|COXI (C1 Cs)- alqullo (C4-Cy), alcoxi-
(C1-Ce)-haloalquilo (C4-Cs), R'(0)C, R'(R'ON= )C R'O(0)C, (R")2N, R'(O)C(R")N o R*(0)2S(R")N,

R y R’ significan, independientemente entre si, en su caso alquilo (C+-Cs), haloalquilo (C1-Cs), alquenilo (C2-Cs),
haloalquenilo (C2-Ceg), alquinilo (C2-Cs), haloalquinilo (C3-Cs), cicloalquilo (C3-Cs), halocicloalquilo (Cs-Cs),
cicloalquil-(C3-Cs)-alquilo (C+-Cs), halocicloalquil-(Cs-Ceg)-alquilo (C4-Cs), alcoxi-(C1-Cs)-alquilo (C+-Cs), haloalcoxi-
(C4-Cs)-alquilo (C4-Cs), fenilo, heteroarilo o heterociclilo, estando sustituidos los tres ultimos restos mencionados
en su caso con s restos deI grupo formado por nltro halogeno ciano, t|00|anato anuHo (C4-Cs), haloalqullo (Cq-
Cs), cicloalquilo (C3-Cs), R'O(0)C, (R")2N(O)C, R'O, (R")2N, R*(0),S, R'0(0):S, (R")2N(0)2S y R'0-alquilo (C-
Cs), y portando el heterociclilo n grupos oxo,

o R y R' forman, junto con el atomo de azufre al que estan unidos, un anillo de 3 a 8 miembros no saturado,
parcialmente saturado o saturado que, ademas de los atomos de carbono y ademas deI atomo de azufre del
grupo sulfoximino, contiene en su caso m miembros del anillo del grupo formado por N(R'), O y S(O)n, y estando
sustituido este anillo en su caso con s restos deI grupo formado por nltro halogeno ciano, t|00|anato alquno (Cq-
Ca) haloalquilo (C+-Cs), cicloalquilo (Cs-Cs), R'O(0)C, (R"):N(O)C, R'O, (R"):2N, R¥0),S, R'0(0),S, (R")2N(0).S
y R'0-alquilo (C1-Cs), y portando este anillo n grupos oxo,

R" significa hidrégeno, alquilo (C+-Cs), haloalquilo (C4-Cs), alquenilo (C2-Cs), haloalquenilo (C2-Cs), alquinilo (C-
Cs), haloalquinilo (C3-Cs), C|cloanU|Io (C3-Cs), haI00|cIoanU|Io (C3-Cs), cicloalquil- (C3—Ca) alquilo (C+-Cs),
halocicloalquil-(C3-Cs)- anU|Io (C+-Cs), R'(O)C- anU|Io (C+-Cs), R’ O(O)C-alquﬂo (C+-Cs), (R )2N(O)C-anU|Io (Cy-
Cs), NC- anU|Io (C1 Cs), R'O-alquilo (Cs- Ca) R' (O)CO alquilo (C4-Cs), R (0)2S0-alquilo (Cs- Ca) (R")2N-alquilo
(C+-Cs), R’ (O)C( "N-alquilo (C1-Cs), R (O)ZS(R )N- anU|Io (Cs- Ca) R%0)nS- anU|Io (Cs- Ca) R'0(0),S- anU|Io
(C1 Ce), (R )2N(O)ZS alquilo  (C-Ce), R'(O)C, R'O(0)C, (R'):N(O)C, R'O, (R')N, R?O(0)C(R'N,
(RN2N(O)C(RY)N, R*(0):S, o en su caso bencilo sustituido con s restos del grupo formado por metilo, etilo,
metoxi, nitro, trifluorometilo y halégeno,

R* significa alquilo (C1—Cs), haloalquilo (C1—Cs), alquenilo (C»-Cs), haloalquenilo (C2-Cs), alquinilo (C2-Cé),
haloalquinilo (C3-Cs), estando sus’utmdos los sels restos menmonados precedentemente en su caso con s restos
deI grupo formado por nitro, ciano, (R )3Si, (R°0)2(0)P, R(0):S, (R'::N, R'O, R'(0)C, R'O(0)C, R'(0)CO,
R?0(0)CO, R'(0O)C(RY)N, R¥0):S(R')N, cicloalquilo (C3-Cs), heteroarilo, heterociclilo y fenilo, y estando
sustituidos los cuatro ultimos restos mencionados con s restos del grupo formado por alquilo (C1—Cs), haloalquilo
(C4—Cs), alcoxi (C1-Cs), haloalcoxi (C1—Cs) y haldégeno, y portando el heterociclilo n grupos oxo,

o R* significa cicloalquilo (C3—Cy7), heteroarilo, heterocicliio o fenilo, estando sustituidos los cuatro restos
mencionados precedentemente en su caso con s restos del grupo formado por halégeno, nitro, ciano, alquilo (C1-
Cs), haloalquilo (C+-Cg), cicloalquilo (C3-Cs), alquil-(C1-Cg)-S(O)n, alcoxi (C4-Cs), haloalcoxi (C4-Cs) y alcoxi-(Cs-
Cs)-alquilo (C1-Ca),

RY significa hidrogeno, alquilo (C1—Cs), haloalquilo (C1—Cs), alquenilo (C2-Cs), haloalquenilo (C,-Cs), alquinilo (Co-
Cs), haloalquinilo (C3-Cg), cicloalquilo (C3—C7), alcoxi (C4-Cs), haloalcoxi (C1—Ce), alqueniloxi (C2-Cs), alquiniloxi
(C2-Cs), ciano, nitro, metilsulfanilo, metilsulfinilo, metilsulfonilo, acetilamino, benzoilamino, metoxicarbonilo,
etoxicarbonilo, metoxicarbonilmetilo, etoxicarbonilmetilo, benzoilo, metilcarbonilo, piperidinilcarbonilo,
trifluorometilcarbonilo, halégeno, amino, aminocarbonilo, metilaminocarbonilo, dimetilaminocarbonilo,
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metoximetilo, o en su caso heteroarilo, heterociclilo o fenilo sustituido con s restos del grupo formado por alquilo
(C4—Cs), haloalquilo (C1—Cs), alcoxi (C+4-Cs), haloalcoxi (C1—Cs) y halégeno, y portando el heterociclilo n grupos
oxo0,

R? significa hidrégeno, alquilo (C+—Cs), R'O-alquilo (C4-Cs), R'CHz, cicloalquilo QC3—C7), haloalquilo (C1—Cs),
alquenilo (C,-Cs), haloalquenilo (C,-Cs), alquinilo (C2-Ce), haloalquinilo (Cs-Cs), R'O, R'(H)N, metoxicarbonilo,
etoxicarbonilo, metilcarbonilo, dimetilamino, trifluorometilcarbonilo, acetilamino, metilsulfanilo, metilsulfinilo,
metilsulfonilo o en su caso heteroarilo, heterociclilo, bencilo o fenilo sustituido con s restos del grupo formado por
halégeno, nitro, ciano, alquilo (C1-Cg), haloalquilo (C+-Cs), cicloalquilo (C3-Cs), alquil-(C+-Cg)-S(O)n, alcoxi (C+4-Cs),
haloalcoxi (C1-Ce) y alcoxi-(C1-Cs)-alquilo (C+-C4), portando el heterociclilo n grupos oxo,

R' significa hidrégeno, alquilo (C+-Cs), haloalquilo (C-Cs), alquenilo (C,-Cs), haloalquenilo (C2-Cs), alquinilo (Co-
Cs), haloalquinilo (C3-Cs), cicloalquilo (C3-Cs), cicloalquenilo (C3-Cs), halocicloalquilo (C3-Ce), cicloalquil-(Cs-Ce)-
alquilo (C4-Cg), alquil-(C1-Cg)-O-alquilo (C4-Cs), cicloalquil-alquilo-(C+-Cg)-O-alquilo (C4-Cs), fenilo, fenil-alquilo
(C4-Cs), heteroarilo, heteroaril-alquilo (C+-Cs), heterociclilo, heterociclil-alquilo (C4-Cs), fenil-O-alquilo (C+-Cs),
heteroaril-O-alquilo (C4-Cs), heterociclil-O-alquilo (C+-Cs), fenil-N(R®)-alquilo (C1-Cs), heteroaril-N(R%)-alquilo (C1-
Cs), heterociclil-N(R®-alquilo (C1-Cs), fenil-S(O)q-alquilo (C4-Cs), heteroaril-S(O)q-alquilo (C+-Cs), heterociclil-
S(O)n-alquilo (C+-Cs), estando sustituidos los quince ultimos restos mencionados en su caso con s restos del
grupo formado por nitro, halégeno, ciano, tiocianato, alquilo (C4-Csg), haloalquilo (C+-Cs), cicloalquilo (Cs-Cs),
R*0(0)C, (R*:N(O)C, R®0, (R*:N, RY0).S, R*0(0),S, (R*):N(0)S y R*0-alquilo (C4-Cs), y portando el
heterociclilo n grupos oxo,

R? significa alquilo (C1-Cs), haloalquilo (C+-Cs), alquenilo (C,-Cs), haloalquenilo (C2-Cs), alquinilo (C2-Cé),
haloalquinilo (C3-Cs), cicloalquilo (C3-Cs), cicloalquenilo (C3-Cs), halocicloalquilo (Cs-Cs), cicloalquil-(Cs-Cg)-alquilo
(C4-Cs), alquil-(C4-Cg)-O-alquilo (C4-Cs), cicloalquil-alquilo-(C+-Cs)-O-alquilo (C+-Cs), fenilo, fenil-alquilo (C4-Cs),
heteroarilo, heteroaril-alquilo (C+-Cs), heterociclilo, heterociclil-alquilo (C4-Cs), fenil-O-alquilo (C4-Ce), heteroaril-O-
alquilo  (C1-Cs), heterociclil-O-alquilo  (C1-Cs), fenil-N(R*)-alquilo (C1-Cs), heteroaril-N(R%)-alquilo  (C1-Ce),
heterociclil-N(R®)-alquilo (C+-Cs), fenil-S(O)q-alquilo (C1-Cs), heteroaril-S(O)q-alquilo (C1-Cs), heterociclil-S(O)q-
alquilo (C4-Cs), estando sustituidos los ultimos quince restos mencionados en su caso con s restos del grupo
formado por nitro, halégeno, ciano, tiocianato, alquilo (C1-Cs), haloalquilo (C4-Cs), cicloalquilo (Cs-Cs), R*0(0)C,
(R®:N(O)C, R*0, (R*):N, R*0),S, R*0(0),S, (R*:N(0):S y R*0-alquilo (C4-Cs), y portando el heterociclilo n
grupos oxo,

R? significa hidrégeno, alquilo (C+-Cs), haloalquilo (C1-Cs), alquenilo (C-Cs), alquinilo (C2-Cs), cicloalquilo (Cs-Ce),
cicloalquil-(C3-Cs)-alquilo (C1-Cg) o fenilo,

R* significa alquilo (C1-Cs), haloalquilo (C1-Cs), alquenilo (C2-Cs), alquinilo (C2-Cs), cicloalquilo (C-Cs), cicloalquil-
(C3-Ce)-alquilo (C1-Cg) o fenilo,

R?® significa hidrégeno o alquilo (C1-Cy),
R® significa alquilo (C1-Ca),

R’ significa acetoxi, acetamido, N-metilacetamido, benzoiloxi, benzamido, N-metilbenzamido, metoxicarbonilo,
etoxicarbonilo, benzoilo, metilcarbonilo, piperidinilcarbonilo, morfolinilcarbonilo, trifluorometilcarbonilo,
aminocarbonilo, metilaminocarbonilo, dimetilaminocarbonilo, cicloalquilo (C3-Ce¢) 0 en su caso heteroarilo o
heterociclilo sustituido con s restos del grupo formado por metilo, etilo, metoxi, trifluorometilo y halégeno,

n significa 0, 1 0 2,
m significa 0, 1, 2, 3 0 4,
s significa 0, 1,2 0 3.

En la formula (1) y en todas las férmulas siguientes, los restos alquilo pueden estar en cadena lineal o ramificados
con mas de dos atomos de carbono. Restos alquilo significan, por ejemplo, metilo, etilo, n- o i-propilo, n-, i-, t- o
2-butilo, pentilos, hexilos, tales como n-hexilo, i-hexilo y 1,3-dimetilbutilo. De manera analoga, alquenilo significa, por
ejemplo, alilo, 1-metilprop-2-en-1-ilo, 2-metil-prop-2-en-1-ilo, but-2-en-1-ilo, but-3-en-1-ilo, 1-metil-but-3-en-1-ilo y
1-metil-but-2-en-1-ilo. Alquinilo significa, por ejemplo, propargilo, but-2-in-1-ilo, but-3-in-1-ilo, 1-metil-but-3-in-1-ilo. El
enlace multiple se puede encontrar en su caso en una posicién discrecional del resto no saturado. Cicloalquilo
significa un sistema de anillo carbociclico saturado con tres a seis atomos de C, por ejemplo ciclopropilo, ciclobutilo,
ciclopentilo o ciclohexilo. De manera analoga, cicloalquenilo significa un grupo alquenilo monociclico con tres a seis
miembros de anillo de carbono, por ejemplo ciclopropenilo, ciclobutenilo, ciclopentenilo y ciclohexenilo, pudiéndose
encontrar el enlace doble en una posicién discrecional.

Halégeno representa fluor, cloro, bromo o yodo.
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Heterociclilo significa un resto ciclico saturado, parcialmente saturado o completamente insaturado que contiene 3 a
6 atomos de anillo, de los que 1 a 4 provienen del grupo oxigeno, nitrébgeno y azufre, y que adicionalmente puede
estar anelado con un anillo de benceno. A modo de ejemplo, heterociclilo representa piperidinilo, pirrolidinilo,
tetrahidrofuranilo, dihidrofuranilo y oxetanilo,

Heteroarilo significa un resto ciclico aromatico que contiene 3 a 6 atomos de anillo, de los cuales 1 a 4 provienen del
grupo oxigeno, nitrégeno y azufre, y que adicionalmente puede estar anelado con un anillo de benceno. A modo de
ejemplo, heteroarilo representa benzimidazol-2-ilo, furanilo, imidazolilo, isoxazolilo, isotiazolilo, oxazolilo, pirazinilo,
pirimidinilo, piridazinilo, piridinilo, benzisoxazolilo, tiazolilo, pirrolilo, pirazolilo, tiofenilo, 1,2,3-oxadiazolilo, 1,2,4-
oxadiazolilo, 1,2,5-oxadiazolilo, 1,3,4-oxadiazolilo, 1,2,4-triazolilo, 1,2,3-triazolilo, 1,2,5-triazolilo, 1,3,4-triazolilo,
1,2 4-triazolilo, 1,2,4-tiadiazolilo, 1,3,4-tiadiazolilo, 1,2,3-tiadiazolilo, 1,2,5-tiadiazolilo, 2H-1,2,3,4-tetrazolilo, 1H-
1,2,3,4-tetrazolilo, 1,2,3,4-oxatriazolilo, 1,2,3,5-oxatriazolilo, 1,2,3,4-tiatriazolilo y 1,2,3,5-tiatriazolilo.

Si un grupo esta sustituido en forma multiple con restos, se debe entender que este grupo esta sustituido con uno o
mas de los restos mencionados, iguales o distintos. Lo analogo vale para la conformacion de sistemas de anillo por
atomos y elementos distintos. En ese sentido, se deben excluir de la peticion de reivindicaciones aquellos
compuestos que el experto sabe que son inestables quimicamente en condiciones normales.

Los compuestos de la formula general (I) se pueden presentar como esterecisdmeros dependiendo del tipo y del
enlazado de los sustituyentes. Si estan presentes por ejemplo uno o varios atomos de carbono sustituidos de forma
asimétrica, se pueden presentar enantiomeros y diasteredmeros. Asimismo, se presentan estereoisémeros cuando n
vale 1 en la agrupacion S(O),. Asimismo, se presentan estereoisémeros cuando los restos R y R' tienen significados
diferentes. Se pueden obtener estereoisomeros a partir de las mezclas resultantes en la preparaciéon segun los
procedimientos habituales de separacion, por ejemplo mediante procedimientos cromatograficos de separacion.
Asimismo, se pueden preparar selectivamente estereoisébmeros mediante el empleo de reacciones estereoselectivas
usando sustancias de partida y/o coadyuvantes opticamente activos. La invencién se refiere también a todos los
estereoisomeros y sus mezclas que estan comprendidos por la férmula general (I), pero que no estan definidos
especificamente.

Los compuestos de la formula (l) pueden formar sales. La formacion de sal puede tener lugar por accién de una
base sobre aquellos compuestos de la formula (I) que portan un atomo de hidrégeno acido, por ejemplo en el caso
de R'. Bases adecuadas son por ejemplo aminas organicas, tales como trialquilaminas, morfolina, piperidina o
piridina, asi como hidréxidos, carbonatos e hidrogenocarbonatos de amonio, de metales alcalinos o alcalinotérreos,
en particular hidroxido de sodio y potasio, carbonato sédico y potasico e hidrogenocarbonato sddico y potasico.
Estas sales son compuestos en los que el hidrogeno acido se reemplaza por un catién adecuado para la agricultura,
por ejemplo sales metalicas, en particular sales de metales alcalinos o sales de metales alcalinotérreos, en particular
sales de sodio y potasio, o también sales de amonio, sales con aminas organicas o sales cuartarias (cuaternarias)
de amonio, por ejemplo con cationes de la férmula [NRR*R**R**]", en donde R, R*, R** y R*** independientemente
entre si representan en su caso un resto organico, en particular alquilo, arilo, aralquilo o alquilarilo. También entran
en consideracion sales de alquilsulfonio y de alquilsulfoxonio, tales como sales de trialquil-(C1-C4)-sulfonio y de
trialquil-(C4-C4)-sulfoxonio.

Los compuestos de la férmula () pueden formar sales mediante adicion de un acido inorganico u organico
adecuado, tal como por ejemplo acidos minerales, tales como por ejemplo HCI, HBr, H,SO4, H3PO4 0 HNOs3, 0 acidos
organicos, por ejemplo acidos carboxilicos, tales como acido formico, acido acético, acido propioénico, acido oxalico,
acido lactico o acido salicilico o acidos sulfénicos, tales como por ejemplo acido p-toluenosulfénico, en un grupo
basico, tal como por ejemplo amino, alquilamino, dialquilamino, piperidino, morfolino o piridino. Estas sales contienen
entonces la base conjugada del acido como anion.

Se prefieren los compuestos de la férmula general (1), en donde
Q significa un resto Q1, Q2, Q3 o Q4,

R //_Rl PN N—N
N\N>\ N\'I')\ ™ \\ RZ/QO>\

R R RY
Q1) (Q2) (Q3) (Q4)

X significa nitro, halégeno, ciano, alquilo (C+-Cs), haloalquilo (C4-Cs), alquenilo (C2-Cg), alquinilo (C2-Ce),
cicloalquno (C3-Ce halomcloalquno (C3—C? cicloalquil- (C3-06? anU|Io (Cs- Ca) haIOC|cIoanU|I (Cs-Cg)-alquilo gC1-
Ce) R(O)C, R(R ON )C, RO )C, (R )2N(O)C, RO (R")2N, RY(O)C(R'N, R(O)zS(R N, R°O(0)C(R')N,

(R )2N(O)C(R")N, R¥(0),S, R'O(O )23 (R )2N(O)zS (R°0)2(O)P, R' (O)C-alqullo (C+-Cg), R O(O)C-alqullo (Cs- Ce)
(R"2N(O)C-alquilo (C1+-Cs), NC-alquilo (C-Cs), R'O-alquilo (C4-Cs), (R")2N-alquilo (C1-Cs), R'(0)C(R")N-alquilo
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(C+-Cs), RZ(O)ZS(R1?N-anuiIo (C+-Cs), R?0(0)C(R")N-alquilo (C+-Cs), (R1)2N(020(R1)N-alquilo (C+-Cs), R*(0)nS-
alquilo (C1-Cs), R'O(0):S-alquilo (C1-Cs), (R')2N(O)2S-alquilo (C1-Cs), (R°0)x(O)P-alquilo (C4-Cs), fenilo,
heteroarilo, heterociclilo, fenil-alquilo (C+-Cs), heteroaril-alquilo (C1-Cs), heterociclil-alquilo (C+-Cg), estando
sustituidos los Ultimos seis restos mencionados en su caso con s restos del 1grupo formado por nitro, halégeno,
ciano, tiocianato, alquilo (C4-Cs), haloalquilo (C1-Cs), R'O, (R')2N, R(0),S, R'0(0),S, (R")2N(0)2S y R'0-alquilo
(C4-Cs), y portando el heterociclilo n grupos oxo,

Z significa hidrégeno, nitro, halégeno, ciano, alquilo (C+4-Cs), haloalquilo (C+-Cs), alquenilo (C2-Cs), alquinilo (C2-
Cs), cicloalquilo (C3-Cs), halocicloalquilo (Cs3-Ce), cicloalquiI-(Cg-Ca)-anuiIo (C4-Cs), halocicloalquil-(Cs-Ce)-alquilo
(C4+-Ce), R'(O)C, R1£R1ON=)C, R'O(0)C, (R")2N(O)C, R'O, (RN, R'(0)C(R")N, R*(0)S(R")N, R?O(0)C(R")N,
(RN2N(O)C(RYN, R40)sS, R'0(0)2S, (R")2N(0):S, (R°0)»(0)P, R'(O)C-alquilo (C-Cs), R'O(O)C-alquilo (C1-Ce),
(R"2N(O)C-alquilo (C1+-Cs), NC-alquilo (C-Cs), R'O-alquilo (C4-Cs), (R")2N-alquilo (Cr-Ce), R'(0)C(R")N-alquilo
(C+-Cs), RZ(O)ZS(R1?N-anuiIo (C+-Cs), R?0(0)C(R")N-alquilo (C+-Cs), (R1)2N(OgC(R )N-alquilo (C1-Cs), R(O)nS-
alquilo (C1-Cs), R'O(0):S-alquilo (C1-Ce), (R')2N(0)2S-alquilo (C1-Cs), (R°0)x(O)P-alquilo (C4-Cs), fenilo,
heteroarilo, heterociclilo, fenil-alquilo (C+-Cs), heteroaril-alquilo (C+-Cs), heterociclil-alquilo (C+-Cg), estando
sustituidos los Ultimos seis restos mencionados en su caso con s restos del 1grupo formado por nitro, halégeno,
ciano, tiocianato, alquilo (C4-Cs), haloalquilo (C1-Cs), R'O, (R')2N, R(0),S, R'0(0),S, (R")2N(0)2S y R'0-alquilo
(C4-Cs), y portando el heterociclilo n grupos oxo,

W significa hidrégeno, halé%)eno, nitro, ciano, alquilo gC1-Ce), haloalquilo (C+-Cg), cicloalquilo (Cs—C7), alcoxi (Cs-
Cs), alquil-(C1-Ce)-(0)nS-, R'O(0)C, (R"):2N, R'(O)C(R')N 0 R%(0)2S(R")N,

R y R' significan, independientemente entre si, en su caso alquilo (C1-Cs), haloalquilo (C1-Cs), cicloalquilo (C3-Cs),
halocicloalquilo (C3-Cs), cicloalquil-(Cs-Cs)-alquilo (C4-Cs), halocicloalquil-(Cs-Cs)-alquilo (C1-Cg), alcoxi-(C1-Cs)-
alquilo (C4-Cs), haloalcoxi-(C+-Cs)-alquilo (C+-Cs), fenilo, heteroarilo o heterociclilo, estando sustituidos los tres
Ultimos restos mencionados en su caso con s restos del grupo formado por nitro, halégeno, alquilo (C+-Cs),
haloalquilo (C4-Cs), R'O(0)C, (R")2N(O)C, R'O, (R"):N, R¥0),S, y R'0-alquilo (C+-Cs), y portando el heterociclilo
N grupos oxo,

o Ry R' forman, junto con el atomo de azufre al que estan unidos, un anillo de 3 a 8 miembros no saturado,
parcialmente saturado o saturado, que ademas de los atomos de carbono y ademas del atomo de azufre del
grupo sulfoximino contiene en su caso m miembros de anillo del grupo formado por N(R'), O y S(O)s, y estando
sustituido este anillo en su caso con s restos del grupo formado por haléqeno, alquilo (C+-Cg), haloalquilo (C1-Ce),
R'O(0)C, (R")N(O)C, R'O, (R")2N, R(0),S, R'0(0),S, (R")2N(0),S y R'O-alquilo (C-Cs), y portando este anillo
N grupos oxo,

R" significa hidrégeno,

R* significa alquilo (C1—Cs), haloalquilo (C1—Cs), alquenilo (C»-Cs), haloalquenilo (C2-Cs), alquinilo (C2-Cé),
haloalquinilo (C3-Cs), estando sustituidos los seis restos mencionados precedentemente en su caso con s restos
del grupo formado por R*O).S, (R'):N, R'O, R'(O)C, R'OO)C, R'(0)CO, R?0(0)CO, R'(O)C(RN,
R?(0)2S(R")N, cicloalquilo (C3-Cs), heteroarilo, heterociclilo y fenilo, estando sustituidos los tltimos cuatro restos
mencionados ellos mismos nuevamente con s restos del grupo formado por alquilo (C1—Cs), haloalquilo (C1—Cs),
alcoxi (C+-Ce) y halégeno, y portando el heterociclilo n grupos oxo,

o R* significa cicloalquilo (C3~C7), estando sustituido este resto en su caso con s restos del grupo formado por
halégeno, alquilo (C4-Cs) y haloalquilo (C1-Ce),

RY significa hidrégeno, alquilo (C1—Cs), haloalquilo (C1—Cs), cicloalquilo (Cs—C7), alcoxi (C4-Cs), metoxicarbonilo,
metoxicarbonilmetilo, halégeno, amino, aminocarbonilo o metoximetilo,

R? significa hidrégeno, alquilo (C1—-Cs), R'O-alquilo (C1-Cs), R'CHb, cicloalquilo (Cs—C-), haloalquilo (C1—Cs), R'O,
R1(H)N, metoxicarbonilo, acetilamino o metilsulfonilo,

R' significa hidrégeno, alquilo (C+-Cs), haloalquilo (C1-Cs), cicloalquilo (Cs-Cs), halocicloalquilo (C3-Cs), cicloalquil-
(C3-Ce)-alquilo (C4-Cs), alquil-(C+4-Cs)-O-alquilo (C1-Cg), cicloalquil-(C4-Cs)-alquil-O-alquilo (C+-Cs), fenilo, fenil-
alquilo (C+-Cs), heteroarilo, heteroaril-alquilo (C+4-Cs), heterociclilo, heterociclil-alquilo (C+-Ce), fenil-O-alquilo (C-
Cs), heteroaril-O-alquilo (C+-Cs), heterociclil-O-alquilo (C4-Cg), estando sustituidos los nueve ultimos restos
mencionados en su caso con s restos del grupo formado por nitro, halégeno, alquilo (C+-Cs), haloalquilo (C+-Cs),
R*0(0)C, (R*):N(O)C, R%0, (R*):N, R*(0),S y R*0-alquilo (C1-Cs), y portando el heterociclilo n grupos oxo,

R? significa alquilo (C4-Cs), haloalquilo (C1-Cs), cicloalquilo (C3-Cs), halocicloalquilo (C3-Cs), cicloalquil-(Cs-Ce)-
alquilo (C4-Cs), alquil-(C4-Cs)-O-alquilo (C+-Cs), cicloalquil-(C4-Cs)-alquil-O-alquilo (C4-Cs), fenilo, fenil-alquilo (C+-
Cs), heteroarilo, heteroaril-alquilo (C4-Cs), heterociclilo, heterociclil-alquilo (C+-Cg), fenil-O-alquilo (C+-Cs),
heteroaril-O-alquilo (C4-Cs), heterociclil-O-alquilo (C4-Cg), estando sustituidos los nueve Ultimos restos
mencionados en su caso con s restos del grupo formado por nitro, halégeno, alquilo (C+-Cs), haloalquilo (C+-Cs),
R*0(0)C, (R*):N(0O)C, R%0, (R*):N, R*0),S y R*0-alquilo (C1-Cs), y portando el heterociclilo n grupos oxo,
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R? significa hidrégeno o alquilo (C1-Ce),

R* significa alquilo (C4-Cé),

R® significa hidrégeno o alquilo (C1-Cs),

R’ significa acetoxi, acetamido, metoxicarbonilo o cicloalquilo (C3-Ce),

n significa 0, 1 0 2,

m significa 0, 1 0 2,

s significa 0, 1,2 0 3.

prefieren especialmente los compuestos de la formula general (1), en donde

Q significa un resto Q1, Q2, Q3 o0 Q4,

N—N N O—N _
I\ I\ [\ N\
N /N
Rx RX RY

Q1) (Q2) (Q3) (Q4)

X significa nitro, halégeno, metilo, etilo, n-propilo, iso-propilo, trifluorometilo, difluorometilo, clorodifluorometilo,
diclorofluorometilo, triclorometilo, pentafluoroetilo, heptafluoroisopropilo, ciclopropilo, hidroxicarbonilo,
metoxicarbonilo, etoxicarbonilo, metoxi, etoxi, metilsulfanilo, metilsulfinilo, metilsulfonilo, metoximetilo, etoximetilo,
metoxietilo, metoxietoximetilo, metiltiometilo, metilsulfiniimetilo o metilsulfonilmetilo,

Z significa hidrégeno, nitro, ciano, halégeno, metilo, etilo, n-propilo, iso-propilo, trifluorometilo, difluorometilo,
clorodifluorometilo, diclorofluorometilo, triclorometilo, pentafluoroetilo, heptafluoroisopropilo, ciclopropilo,
hidroxicarbonilo, metoxicarbonilo, etoxicarbonilo, metoxi, etoxi, metilsulfanilo, metilsulfinilo o metilsulfonilo,

W significa hidrogeno, cloro o metilo,

R y R’ significan, independientemente entre si, en su caso metilo, etilo o n-propilo o

R y R' forman, junto con el atomo de azufre al que estan unidos, un anillo de 5 o 6 miembros saturado que
ademas de los atomos de carbono y ademas del atomo de azufre del grupo sulfoximino contiene m atomos de
oxigeno,

R" significa hidrégeno,

R* significa metilo, etilo, n-propilo, prop-2-en-1-ilo, metoxietilo, etoxietilo o metoxietoxietilo,
RY significa metilo, etilo, n-propilo, cloro o amino,

R? significa metilo, etilo, n-propilo o metoximetilo,

m significa 0 o 1.

pueden preparar compuestos de acuerdo con la invencion, en los que Q representa Q1 o Q2, por ejemplo segun

el procedimiento indicado en el Esquema 1 mediante transformacion catalizada por bases de un cloruro de acido

benzoico (II) con un 5-amino-1-H-1,2,4-triazol o 5-amino-1H-tetrazol (lll):
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Esquema 1
RX
o] X
R N~ ~ 0 X R
s N:S‘_ ] |
N cl i B, /)\ N=S—R
/ N o Base N N I
B )\ + —_— H 0
R i
N NH, z
]

(1) (10 N

Alli B representa CH o N.

Los cloruros de acido benzoico de la férmula (Il) o bien los acidos benzoicos en los que se basan son conocidos en
principio y se pueden preparar por ejemplo de acuerdo con los procedimientos descritos en los documentos WO
2004/052849 A1, WO 2008/035737 A1, WO 2009/116290 A1, WO 2010/016230 A1y US 2011/0144345 A1.

También se pueden preparar compuestos de acuerdo con la invencién, en los que Q representa Q1 o Q2, de
acuerdo con el procedimiento indicado en el Esquema 2 mediante transformacion de un acido benzoico de la
férmula (V) con un 5-amino-1-H-1,2,4-triazol o 5-amino-1H-tetrazol (l11):

Esquema 2

‘0 R

!
R N=s—R'

N—n g HO Il actlvamon '
i \ / N= s R
B /\\ + 0]

N

N™ TNH, z

W

(1 (1IV) )

Para la activacién se pueden emplear reactivos deshidratantes que se usan habitualmente para reacciones de
amidacion, tales como por ejemplo 1,1'-carbonildiimidazol (CDI), diciclohexilcarbodiimida (DCC), 2,4,6-tripropil-
1,3,5,2,4,6-trioxatrifosfinan-2,4,6-triéxidos (T3P).

También se pueden preparar compuestos de acuerdo con la invencién en los que Q representa Q1 o Q2 de acuerdo
con el procedimiento indicado en el Esquema 3 mediante transformacién de una N-(1H-1,2,4-triazol-5-il)benzamida o
una N-(1H-tetrazol-5-il)benzamida:

Esquema 3
N M i
A t
Bl N=§—R B\ /)\ N=$—R'
N N I |l
H 0] (0]
—_—
Z
w
(V) (1
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Para esta reaccion mencionada en el Esquema 3 se pueden emplear agentes de alquilacion tales como
halogenuros, sulfonatos o sulfatos de dialquilo en presencia de una base.

Los 5-amino-1H-tetrazoles de la férmula (Ill) estan disponibles en el mercado o se pueden preparar de modo
analogo a los procedimientos conocidos por la bibliografia. A modo de ejemplo, se pueden preparar 5-
aminotetrazoles sustituidos de acuerdo con el procedimiento descrito en Journal of the American Chemical Society
(1954), 76, 923-924 a partir de amino-tetrazol:

X
H NH, R, NH,
/N \ Base N
No N + R*~X - [\
\\N/ N\\N/N

En la reaccién mencionada precedentemente, X significa un grupo saliente tal como yodo. También se pueden
sintetizar 5-aminotetrazoles sustituidos por ejemplo como se describe en Journal of the American Chemical Society

(1954) 76, 88-89:
RX\ NH R NH
N% \N—< 2

/ H NaNO,HCI AR

_N

H N—\,”
H/ |\< N\\
H

Los 5-amino-1H-triazoles de la féormula (Ill) se pueden obtener en el mercado o se pueden preparar de modo
analogo a los procedimientos conocidos por la bibliografia. A modo de ejemplo, se pueden preparar 5-aminotriazoles
sustituidos a partir de aminotriazol de acuerdo con el procedimiento descrito en Zeitschrift fir Chemie (1990), 30(12),

436 - 437:
\ 2 RX\N NH,
/ \; N Base / \<

N + R—X > NVN

También se pueden sintetizar 5-aminotriazoles sustituidos por ejemplo como se describe en Chemische Berichte
(1964), 97(2), 396-404:

H H
,L\ ,L R, NH,
\( H HCOOH N
H N x N/\ \N
N R N
!

También se pueden sintetizar 5-aminotriazoles sustituidos por ejemplo como se describe en Angewandte Chemie
(1963), 75, 918:

X
T R\N NH,
H N + N
T Pre —— [,
=
R OEt N

Se pueden preparar compuestos de acuerdo con la invencion en los que Q representa Q3 por ejemplo de acuerdo
con el procedimiento indicado en el Esquema 4 mediante transformacién catalizada por bases de un cloruro de acido
benzoico (IlI) con un 4-amino-1,2,5-oxadiazol (VI):
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Esquema 4

R‘r‘
2 X R N— 0 X
R' N-’|S—R' o/ Ff
N—— cl Il Base ‘NE N N=S—R'
W zZ
N NH, z
W W

(V1) (1 ()

También se pueden preparar compuestos de acuerdo con la invencién de acuerdo con el procedimiento indicado en
el Esquema 5 mediante transformacion de un acido benzoico de la férmula (V) con un 4-amino-1,2,5-oxadiazol (VI):

Esquema 5
N R
X
0 I|2 S o] X R|
R" N=S—R' oo N=g—R
N HO | activacion N N I
O/ = + o) —_— - H o
N rd Z
N NH,
w W
D (IV) (M

5 Para la activacion se pueden emplear reactivos deshidratantes que son habituales para reacciones de amidacion,
tales como por ejemplo 1,1'-carbonildiimidazol (CDI), diciclohexilcarbodiimida (DCC), 2,4,6-tripropil-1,3,5,2,4,6-
trioxatrifosfinan 2,4,6-triéxidos (T3P), etc.

Los 4-amino-1,2,5-oxadiazoles de la férmula (VI) estan disponibles en el mercado o son conocidos o se pueden
preparar de modo analogo a los procedimientos conocidos por la bibliografia. A modo de ejemplo, se pueden

10 preparar 3-alquil-4-amino-1,2,5-oxadiazoles a partir de pB-cetoésteres de acuerdo con el procedimiento descrito en
Russian Chemical Bulletin, Int. Ed., Vol. 54, N.° 4, paginas 1032-1037 (2005):

R NH,
RY OFt NaOH / HCIO,/NaNO,
W NH,OH x HCI / urea 7

Y
=
=

Se pueden sintetizar 3-aril-4-amino-1,2,5-oxadiazoles por ejemplo como se describe en Russian Chemical Bulletin,
54(4), 1057-1059, (2005) o Indian Journal of Chemistry, Section B: Organic Chemistry Including Medicinal Chemistry,
15 26B(7), 690-2, (1987):

OCH

-

O

NH,CH x HCI NH,  EtOH /NaOAc

CN

NH,

EtOH /reflujo 7oy
N, _N
@

Se pueden preparar 3-amino-4-halégeno-1,2,5-oxadiazoles por ejemplo de acuerdo con el procedimiento descrito en
Heteroatom Chemistry 15(3), 199-207 (2004) a partir del 3,4-diamino-1,2,5-oxadiazol disponible en el mercado
mediante una reaccion de Sandmeyer:

10
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2 2 Hal NH,
>—< "Sandmeyer"
/ N\ /R
N_ N
0] N S

0]

Se pueden introducir restos nucledfilos R" como se describe en Journal of Chemical Research, Synopses, (6), 190,
1985 o en Izvestiya Akademii Nauk SSSR, Seriya Khimicheskaya, (9), 2086-8, 1986 o en Russian Chemical Bulletin
(traduccioén de lzvestiya Akademii Nauk, Seriya Khimicheskaya), 53(3), 596-614, 2004, mediante sustitucion del

5 grupo saliente L en 3-amino-1,2,5-oxadiazoles. L representa un grupo saliente como por ejemplo cloro, bromo, yodo,
mesiloxi, tosiloxi, trifluorosulfoniloxi, etc.

L NH v

>_< i Base; RY-H R N,
/N

N_ _N

/ A\
O N\O/N

Se pueden preparar compuestos de acuerdo con la invencion en los que Q representa Q4, por ejemplo, segun el
procedimiento indicado en el Esquema 6 mediante transformacion catalizada por bases de un cloruro de acido
10 benzoico (Il) con un 2-amino-1,3,4-oxadiazol (VII):

Esquema 6
0 X R N—n 0o X R
- RE / J\ |
N=5—R 0 N=5—R'

v—h‘:\l Cl I Base f*lJ I
+ 0 e 8]

RZ/<O)\NH2 7 : z

Wy Wy
(V1) (1) (N

También se pueden preparar compuestos de acuerdo con la invencidon segun el procedimiento indicado en el
Esquema 7 mediante transformacion de un acido benzoico de la férmula (IV) con un 2-amino-1,3,4-oxadiazol (VII):

Esquema 7
o) pe N = o) pre
R s / R
N—N HO N:ﬁJRI activacidn R’_’<O/H\N N:ﬁ;RI
/ \ + —_———— =
RZ/LO)\NHz © ; ©
i z
Wy W
(VI (IV) (N

15 Para la activacion se pueden emplear reactivos deshidratantes que son habituales para reacciones de amidacion,
tales como por ejemplo 1,1'-carbonildiimidazol (CDI), diciclohexilcarbodiimida (DCC), 2,4,6-tripropil-1,3,5,2,4,6-
trioxatrifosfinan 2,4,6-triéxidos (T3P), etc.

También se pueden preparar compuestos de acuerdo con la invencidon segun el procedimiento indicado en el
Esquema 8 mediante ciclacién de un compuesto de la formula (VIII):

11
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Esquema 8

O S O X F\: }qh__N o X R
Z)J\ J’k N=S—R RZ’< J\ N’lIS—R'
RN 1 oy =
0 |
H Y 0
Z
w w

(Vi) U

La ciclacion se puede realizar de acuerdo con los procedimientos descritos en Synth. Commun. 31 (12), 1907-1912
(2001) o en Indian J. Chem., Section B: Organic Chemistry Including Medicinal Chemistry; Vol. 43 (10), 2170-2174

]

(2004).
Esquema 9
0 X
8] R o] 5 0 X
| R
=R
RZJ—LN/'N'_E ¥ SCN N ﬁ RZ)LN—N)LN N=g—R'
| 0 L |
H z H H H ©
z
W
5 (1X) (X) (V) W

El compuesto de la férmula (VIII) empleado en el Esquema 8 se puede preparar mediante transformacion de un
isotiocianato de acilo de la formula (X) con una hidrazida de la formula (IX) de acuerdo con el procedimiento descrito
en Synth. Commun. 25(12), 1885-1892 (1995).

Se pueden preparar compuestos de acuerdo con la invencion en los que el sustituyente R" no significa hidrégeno,

10 por ejemplo, de acuerdo con el procedimiento descrito en el Esquema 10 mediante transformacion de una amida de
acido N-(1,2,5-oxadiazol-3-il)-, N-(1,3,4-oxadiazol-2-il), N-(tetrazol-5-il)- o N-(triazol-5-il)-arilcarboxilico (I) con un
compuesto de la férmula general (XI), representando L un grupo saliente tal como por ejemplo cloro, bromo, yodo,
mesiloxi, tosiloxi, trifluorosulfoniloxi, etc.:

Esquema 10

o) X R o X -

Q N=g—R' I

. ﬁ R + R“ Base Q“x. N:S—’RI
| 0 L — N I
H L o
= R
z
w W

(1 (XI) (1)

15 Los compuestos de la formula (XI) estan disponibles en el mercado o se pueden preparar segun los procedimientos
descritos en la bibliografia.

También se pueden preparar compuestos de acuerdo con la invencidon segun el procedimiento indicado en el
Esquema 11 mediante transformacion de una amina de la féormula (XIlI) con un cloruro de acido (Il), como se
describe por ejemplo en J. Het: Chem. (1972), 9 (1), 107-109):

12
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Esquema 11
o] X 0 X R
Q. _H R a -
+ N—_—S“RI Base \N N=s—
| Cl 1 — | ||
R o) R" o]
7 z
W W
(XI1) (1) (1

También se pueden preparar compuestos de acuerdo con la invencidon segun el procedimiento indicado en el
Esquema 12 mediante transformacién de una amina de la férmula (XII) con un acido de la férmula (1V):

Esquema 12
0 X O X R
Q\ /H T Q N 'IS R
N + N=S—R' activacién ™ =S
| HO H _— I\|'I ||
R" RII O
(o}
Z Z
W W
(X1 (V) (h

5 Para la activacion se pueden emplear reactivos deshidratantes que son habituales para reacciones de amidacion,
tales como por ejemplo 1,1'-carbonildiimidazol (CDI), diciclohexilcarbodiimida (DCC), 2,4,6-tripropil-1,3,5,2,4,6-
trioxatrifosfinan 2,4,6-triéxidos (T3P), etc.

Las aminas de la formula (XII) estan disponibles en el mercado o son conocidas en la bibliografia o se pueden
preparar por ejemplo segun los procedimientos descritos en el Esquema 13 mediante alquilacion catalizada por

10 bases o mediante aminacion reductora o segun el procedimiento descrito en el Esquema 14 mediante sustitucion
nucleodfila de un grupo saliente L por aminas R"-NH>, representando L un grupo saliente tal como por ejemplo cloro,
bromo, yodo, mesiloxi, tosiloxi, trifluorosulfoniloxi, etc.

Esquema 13
Q H
SN Q H
)
H - |
RII
(XI1) (XII)
Esquema 14
Q.
L * N, Q.-
|
RII
(XIV) (X1

15 También se pueden preparar las aminas de la férmula (XIl) mediante reacciones de ciclacion como se describe por
ejemplo en J. Org. Chem. 73(10), 3738-3744 (2008) para Q = Q1 o en Buletinul Institutului Politehnic din lasi (1974),
20(1-2), 95-99 o en J. Org. Chem. 67(21), 7361-7364 (2002) para Q = Q4.
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Puede ser conveniente modificar los pasos de reaccién en su secuencia. Asi se debe transformar acidos benzoicos
que portan un sulféxido no sin mas en sus cloruros de acido. Aqui es razonable primero preparar la amida en la
etapa de tioéter y luego oxidar el tioéter para dar sulféxido. Posiblemente es ventajoso generar la sulfoximina no
hasta el final de la secuencia de sintesis en la etapa de la benzamida.

La elaboracion de las mezclas de reaccion correspondientes se lleva a cabo generalmente segun procedimientos
conocidos, por ejemplo mediante cristalizacién, elaboracion extractiva acuosa, por procedimientos cromatograficos o
por combinacién de estos procedimientos.

También se pueden preparar colecciones de compuestos de la formula (I) y/o sus sales, los cuales se pueden
sintetizar de acuerdo con las reacciones mencionadas precedentemente, en forma paralelizada, pudiendo suceder
esto en forma manual, parcialmente automatizada o completamente automatizada. En ese sentido, es posible
automatizar por ejemplo la realizacion de la reaccion, la elaboracion o la purificacion de los productos o los pasos
intermedios. En su conjunto, se entiende por esto una forma de proceder como describe por ejemplo D. Tiebes en
Combinatorial Chemistry — Synthesis, Analysis, Screening (Gunther Jung, editor), editorial Wiley 1999, en las
paginas 1 a 34.

Para la realizacion paralelizada de la reaccion y la elaboraciéon se pueden emplear una serie de aparatos disponibles
en el mercado, como por ejemplo bloques de reaccion Calpyso (Caylpso reaction blocks) de la compafiia Barnstead
International, Dubuque, lowa 52004-0797, Estados Unidos de América o estaciones de reaccion (reaction stations)
de la compafia Radleys, Shirehill, Saffron Walden, Essex, CB 11 3AZ, Inglaterra o MultiPROBE Automated
Workstations de la compaiia Perkin Elmar, Waltham, Massachusetts 02451, Estados Unidos de América. Para la
purificacion paralelizada de compuestos de la formula general (I) y sus sales o de los productos intermedios
resultantes en la preparacion estan disponibles, entre otros, aparatos de cromatografia por ejemplo de la compafiia
ISCO, Inc., 4700 Superior Street, Lincoln, NE 68504, Estados Unidos de América.

Los aparatos listados llevan a una forma de proceder modular, en la que las diversas etapas de trabajo estan
automatizadas, pero entre las etapas de trabajo se deben efectuar operaciones manuales. Esto se puede evitar
mediante el uso de sistemas de automatizacion parcial o totalmente integrados en los que los moédulos de
automatizacion correspondientes se controlan, por ejemplo, por medio de robots. Tales sistemas de automatizacion
se pueden obtener por ejemplo de la compafiia Caliper, Hopkinton, MA 01748, Estados Unidos de América.

La realizacién de etapas individuales o de varias etapas de sintesis se puede facilitar mediante el uso de reactivos
soportados por polimeros/resinas de intercambio. En la bibliografia especializada se describe una serie de
protocolos de ensayo, por ejemplo en ChemFiles, Vol. 4, N.° 1, Polymer-Supported Scavengers and Reagents for
Solution-Phase Synthesis (Sigma-Aldrich).

Ademas de los procedimientos descritos en el presente documento, se puede efectuar la preparacion de
compuestos de la formula general (l) y sus sales total o parcialmente mediante procedimientos basados en fases
solidas. Para este fin, se unen a una resina de sintesis algunas etapas intermedias o todas las etapas intermedias
de la sintesis o de una sintesis adaptada a la correspondiente forma de proceder. En la bibliografia especializada se
describen abundantemente procedimientos de sintesis basados en fase solida, por ejemplo Barry A. Bunin en “The
Combinatorial Index”, editorial Academic Press, 1998 y Combinatorial Chemistry — Synthesis, Analysis, Screening
(Gunther Jung, editor), editorial Wiley, 1999. El uso de procedimientos de sintesis basados en fase solida permite
una serie de protocolos conocidos en la bibliografia que a su vez se pueden llevar a cabo de forma manual o
automatizada. Las reacciones se pueden llevar a cabo por ejemplo por medio de tecnologia IRORI en
microrreactores (microreactors) de la compafia Nexus Biosystems, 12140 Community Road, Poway, CA92064,
Estados Unidos de América.

Tanto en la fase sélida como en la fase liquida se puede facilitar la realizacién de una o varias etapas de sintesis
mediante el uso de la tecnologia de microondas. En la bibliografia especializada estd descrita una serie de
protocolos de ensayo, por ejemplo en Microwaves in Organic and Medicinal Chemistry (C. O. Kappe y a. Stadler,
editores), editorial Wiley, 2005.

La preparacion de acuerdo con los procedimientos descritos en el presente documento brinda compuestos de la
férmula (1) y sus sales en forma de colecciones de sustancias que se denominan bibliotecas. Son objetivo de la
presente invencion también las bibliotecas que contienen al menos dos compuestos de la formula (1) y sus sales.

Los compuestos de la férmula (1) de acuerdo con la invencion (y/o sus sales), indicados a continuacion
conjuntamente como “compuestos de acuerdo con la invencion®, presentan una efectividad herbicida sobresaliente
contra un espectro amplio de plantas nocivas anuales monocotiledéneas y dicotiledéneas importantes desde el
punto de vista econémico. Los agentes activos también abarcan bien plantas nocivas perennes que son dificiles de
combatir y que echan hojas a partir de rizomas, raices principales u otros érganos perennes.

De alli que también es objeto de la presente invencién un procedimiento para combatir plantas indeseadas o para
regular el crecimiento de plantas, preferentemente en cultivos de plantas, en donde se aplican uno o varios
compuestos de acuerdo con la invencion sobre las plantas (por ejemplo plantas nocivas tales como malezas
monocotiledéneas o dicotiledéneas, o plantas indeseadas de cultivo), la simiente (por ejemplo granos, semillas u
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organos reproductores vegetales como tubérculos o partes de retofios con brotes) o el area en la que crecen las
plantas (por ejemplo el area de cultivo). En ese sentido, los compuestos de acuerdo con la invencion se pueden
aplicar por ejemplo en el procedimiento de siembra previa (eventualmente también mediante incorporacién en el
suelo), pre-emergencia o post-emergencia. En particular se pueden mencionar por ejemplo algunos representes de
la flora de maleza monocotileddnea y dicotiledénea que se pueden controlar mediante los compuestos de acuerdo
con la invencidn, sin que la mencién constituya una limitacion a determinadas especies.

Plantas nocivas monocotiledoneas de los géneros: Aegilops, Agropyron, Agrostis, Alopecurus, Apera, Avena,
Brachiaria, Bromus, Cenchrus, Commelina, Cynodon, Cyperus, Dactyloctenium, Digitaria, Echinochloa, Eleocharis,
Eleusine, Eragrostis, Eriochloa, Festuca, Fimbristylis, Heteranthera, Imperata, Ischaemum, Leptochloa, Lolium,
Monochoria, Panicum, Paspalum, Phalaris, Phleum, Poa, Rottboellia, Sagittaria, Scirpus, Setaria, Sorghum.

Malezas dicotiledoneas de los géneros: Abutilon, Amaranthus, Ambrosia, Anoda, Anthemis, Aphanes, Artemisia,
Atriplex, Bellis, Bidens, Capsella, Carduus, Cassia, Centaurea, Chenopodium, Cirsium, Convolvulus, Datura,
Desmodium, Emex, Erysimum, Euphorbia, Galeopsis, Galinsoga, Galium, Hibiscus, Ipomoea, Kochia, Lamium,
Lepidium, Lindernia, Matricaria, Mentha, Mercurialis, Mullugo, Myosotis, Papaver, Pharbitis, Plantago, Polygonum,
Portulaca, Ranunculus, Raphanus, Rorippa, Rotala, Rumex, Salsola, Senecio, Sesbania, Sida, Sinapis, Solanum,
Sonchus, Sphenoclea, Stellaria, Taraxacum, Thlaspi, Trifolium, Urtica, Veronica, Viola, Xanthium.

Si se aplican los compuestos de acuerdo con la invencion antes de la germinacion sobre la superficie de la tierra, se
impide completamente la emergencia de las plantulas de maleza o las malezas crecen hasta el estadio de hoja
germinal, pero entonces detienen su crecimiento y mueren finalmente después de transcurrir de tres a cuatro
semanas.

En la aplicacion de los agentes activos sobre las partes verdes de las plantas en el procedimiento de post-
emergencia se produce una detencion en el crecimiento después del tratamiento y las plantas nocivas permanecen
en el estadio de crecimiento observado en el momento de la aplicacion o mueren completamente tras un
determinado tiempo, de modo que de esta manera se elimina una competencia de maleza perjudicial para las
plantas de cultivo de forma muy temprana y sostenida.

Aunque los compuestos de acuerdo con la invencién presentan una actividad herbicida sobresaliente contra malezas
monocotiledéneas y dicotiledéneas, solo se dafian de manera insignificante o no se dafan en absoluto plantas de
cultivo de cultivos importantes desde el punto de vista econémico, por ejemplo cultivos dicotiledoneos de los géneros
Arachis, Beta, Brassica, Cucumis, Cucurbita, Helianthus, Daucus, Glycine, Gossypium, Ipomoea, Lactuca, Linum,
Lycopersicon, Nicotiana, Phaseolus, Pisum, Solanum, Vicia, o cultivos monocotiledéneos de los géneros Allium,
Ananas, Asparagus, Avena, Hordeum, Oryza, Panicum, Saccharum, Secale, Sorghum, Triticale, Triticum, Zea, en
particular Zea y Triticum, dependiendo de la estructura de los correspondientes compuestos de acuerdo con la
invencion y su dosis de aplicacion. Por estas razones, los presentes compuestos son adecuados para combatir muy
bien de modo selectivo el crecimiento indeseado de plantas en cultivos de plantas como plantaciones Utiles para la
agricultura o plantaciones ornamentales.

Ademas, los compuestos de acuerdo con la invencion (dependiendo de su correspondiente estructura y de la dosis
de aplicacion distribuida) presentan propiedades sobresalientes para la regulacion del crecimiento en plantas de
cultivo. Intervienen regulando el metabolismo propio de las plantas y de este modo se pueden emplear para lograr la
influencia deseada de los ingredientes de las plantas y para facilitar la cosecha, como por ejemplo iniciando la
disecacioén y deteniendo el crecimiento. Ademas, también son adecuados para el control general y la inhibicion de
crecimiento vegetal indeseado, sin exterminar con ello las plantas. Una inhibicion del crecimiento vegetal
desempefia un papel importante en muchos cultivos monocotiledéneos y dicotiledéneos, ya que de este modo por
ejemplo se puede reducir o impedir completamente la formacion de depdsitos.

Debido a sus propiedades herbicidas y reguladoras del crecimiento en plantas, los agentes activos también se
pueden emplear para combatir plantas nocivas en cultivos de plantas modificadas genéticamente o mediante
mutagénesis convencional. Las plantas transgénicas se caracterizan generalmente por propiedades particulares
ventajosas, por ejemplo por resistencias contra determinados pesticidas, sobre todo contra determinados herbicidas,
resistencias contra enfermedades de plantas o agentes patdgenos que causan enfermedades de plantas, como
determinados insectos o microorganismos como hongos, bacterias o virus. Otras propiedades especiales se refieren
por ejemplo al producto de la cosecha con respecto a la cantidad, calidad, capacidad de almacenamiento,
composicion e ingredientes especiales. Asi se conocen plantas transgénicas con elevado contenido de almidén o
calidad modificada del almidén o aquellas con otra composicion de acidos grasos del producto de la cosecha.

Se prefiere el uso de los compuestos de acuerdo a la invencion o sus sales en cultivos transgénicos de plantas de
cultivo y ornamentales importantes desde el punto de vista econémico, por ejemplo de cereales como trigo, cebada,
centeno, avena, mijo, arroz, mandioca y maiz o también cultivos de remolacha azucarera, algodon, soja, colza,
papa, tomate, guisantes y otras variedades de hortalizas. Preferentemente se pueden emplear como herbicidas los
compuestos de acuerdo con la invencion en cultivos de plantas utiles que son resistentes o se han hecho resistentes
mediante ingenieria genética a los efectos fitotdxicos de los herbicidas.
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Formas convencionales de generar nuevas plantas que, en comparacion con plantas existentes, tienen propiedades
modificadas, consisten por ejemplo en procedimientos clasicos de cultivo y la generacion de mutantes. Como
alternativa, se pueden generar plantas nuevas con propiedades modificadas con la ayuda de procedimientos de
ingenieria genética (véase por ejemplo documentos EP-A-0221044, EP-A-0131624). En varios casos se han descrito
por ejemplo

- modificaciones de ingenieria genética de plantas de cultivo con el propdsito de modificar el almidon sintetizado
en las plantas (por ejemplo, documentos WO 92/11376, WO 92/14827, WO 91/19806),

- plantas transgénicas de cultivo que son resistentes a determinados herbicidas del tipo glufosinato (véase por
ejemplo documentos EP-A-0242236, EP-A-242246) o glifosato (documento WO 92/00377) o de sulfonilureas
(documentos EP-A-0257993, US-A-5013659),

- plantas transgénicas de cultivo, por ejemplo algodén, con la capacidad de producir las toxinas de Bacillus
thuringiensis (toxinas Bt) que hacen que las plantas sean resistentes a ciertos organismos nocivos (documentos
EP-A-0142924, EP-A-0193259).

- plantas transgénicas de cultivo con composicion modificada de acidos grasos (documento WO 91/13972).

- plantas de cultivo modificadas por ingenieria genética con nuevos ingredientes o metabolitos secundarios, por
ejemplo nuevas fitoalexinas que brindan una resistencia elevada a la enfermedad (documentos EPA 309862,
EPA0464461)

- plantas modificadas por ingenieria genética con fotorrespiracion reducida que brindan mayores rendimientos y
una mayor tolerancia al estrés (documento EPA 0305398).

- plantas transgénicas de cultivo que producen proteinas importantes desde el punto de vista farmacéutico o del
diagnéstico ("molecular pharming")

- plantas transgénicas de cultivo que se distinguen por mayores rendimientos o una mejor calidad

- plantas transgénicas de cultivo que se distinguen por una combinacion de, por ejemplo, las nuevas propiedades
mencionadas precedentemente (“gene stacking®).

En principio, se conoce un gran numero de técnicas de biologia molecular por medio de las cuales se pueden
generar plantas transgénicas nuevas con propiedades modificadas, véase por ejemplo I. Potrykus y G. Spangenberg
(editores) Gene Transfer to Plants, Springer Lab Manual (1995), editorial Springer, Berlin, Heidelberg, o Christou,
"Trends in Plant Science" 1 (1996) 423-431).

Para llevar a cabo tales manipulaciones de ingenieria genética es posible introducir moléculas de acido nucleico en
plasmidos que permiten una mutagénesis o modificacion de secuencia mediante recombinacion de secuencias de
ADN. Por ejemplo, se pueden llevar a cabo sustituciones de bases, se pueden extraer secuencias parciales o se
pueden afadir secuencias naturales o sintéticas con la ayuda de procedimientos convencionales. Para unir los
fragmentos de ADN entre si, es posible afiadir adaptadores o enlazadores a los fragmentos, véase por ejemplo
Sambrook y col., 1989, Molecular Cloning, A Laboratory Manual, 22 Edicion Cold Spring Harbor Laboratory Press,
Cold Spring Harbor, NY, o Winnacker "Gene und Klone", VCH Weinheim, 22 edicion 1996.

Se puede lograr la generaciéon de células de plantas con una actividad reducida para un producto genético por
ejemplo mediante la expresion de al menos un ARN antisentido, un ARN en sentido directo correspondiente para
lograr un efecto de cosupresion o mediante la expresion de al menos una ribozima construida correspondientemente
que disocie especificamente transcritos del producto génico correspondiente. Para ello, por una parte es posible
usar moléculas de ADN que comprenden toda la secuencia de codificacion de un producto génico, incluyendo
cualquier secuencia flanqueante que pueda estar presente, o bien moléculas de ADN que solo comprenden partes
de la secuencia de codificacion, siendo necesario que estas partes sean suficientemente largas como para causar
un efecto antisentido en las células. También es posible usar secuencias de ADN que tengan un alto grado de
homologia con las secuencias de codificacion de un producto génico, pero que no sean completamente idénticas.

En la expresién de moléculas de acido nucleico en plantas, la proteina sintetizada puede estar localizada en
cualquier compartimento de la célula de la planta. A fin de lograr la localizacion en un compartimento particular, es
posible, sin embargo, por ejemplo, enlazar la region codificante a secuencias de ADN que aseguren la localizacion
en un compartimento especifico. Estas secuencias son conocidas para el experto (véase por ejemplo Braun y col.,
EMBO J. 11 (1992), 3219-3227, Wolter y col., Proc. Natl. Acad. Sci. USA 85 (1988), 846-850, Sonnewald y col.,
Plant J. 1 (1991), 95-106). La expresidon de las moléculas de acido nucleico también puede tener lugar en los
organulos de las células de la planta.

Se pueden regenerar las células transgénicas de plantas mediante técnicas conocidas para dar plantas completas.
En principio, las plantas transgénicas pueden ser plantas de cualquier especie de planta, es decir tanto plantas
monocotiledéneas como plantas dicotiledéneas.

De este modo, se pueden obtener plantas transgénicas que exhiben propiedades modificadas como resultado de
sobreexpresion, supresion o inhibicion de genes o secuencias de genes homologos (= naturales) o expresion de
genes o secuencias de genes heterdlogos (= extrafos).

Se prefiere emplear los compuestos de acuerdo con la invencion en cultivos transgénicos que sean resistentes a
agentes reguladores de crecimiento tales como, por ejemplo, dicamba, o contra herbicidas que inhiban enzimas de
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plantas esenciales, por ejemplo acetolactato sintasas (ALS), EPSP sintasas, glutaminsintasa (GS) o
hidroxifenilpiruvato dioxigenasa (HPPD), o contra herbicidas del grupo de las sulfonilureas, glifosato, glufosinato o
benzoilisoxazoles y sustancias activas analogas.

Cuando se usan las sustancias activas de acuerdo con la invencion en cultivos transgénicos, frecuentemente se
observan efectos, ademas de los efectos contra plantas nocivas que se pueden observar en otros cultivos, que son
especificos para la aplicacion en el cultivo transgénico en cuestion, por ejemplo un espectro de malezas modificado
o ampliado especificamente que se puede combatir, dosis modificadas de aplicaciéon que se pueden emplear para la
aplicacion, preferentemente buena capacidad de combinacién con los herbicidas a los que es resistente el cultivo
transgénico, y un efecto sobre crecimiento y rendimiento de las plantas de cultivo transgénicas.

Por lo tanto, es también objeto de la invencién el uso de los compuestos de acuerdo con la invenciéon como
herbicidas para combatir plantas nocivas en plantas de cultivo transgénicas.

Se pueden emplear los compuestos de acuerdo con la invencién en las preparaciones habituales en forma de polvos
para pulverizacion, concentrados emulsionables, soluciones pulverizables, polvos para espolvorear o granulos. Por
lo tanto, también son objeto de la invencion agentes herbicidas y reguladores del crecimiento en plantas que
contienen los compuestos de acuerdo con la invencion.

Los compuestos de acuerdo con la invencién pueden formularse de varias maneras, dependiendo de los parametros
bioldgicos y/o fisico-quimicos predefinidos. Como posibilidades de formulacion entran en consideracion por ejemplo:
polvos para pulverizacion (WP), polvos solubles en agua (SP), concentrados solubles en agua, concentrados
emulsionables (EC), emulsiones (EW), tales como emulsiones de aceite en agua y emulsiones de agua en aceite,
soluciones pulverizables, concentrados para suspension (SC), dispersiones basadas en aceite o en agua, soluciones
miscibles en aceite, suspensiones para capsulas (CS), polvos (DP), productos para desinfeccién, granulos para la
aplicacion mediante difusion y en el suelo, granulos (GR) en la forma de microgranulos, granulos para aerosol,
granulos de revestimiento y para adsorcion, granulos dispersables en agua (WG), granulos solubles en agua (SG),
formulaciones ULV, microcapsulas y ceras. Estos tipos individuales de formulacién son conocidos en principio y
estan descritos, por ejemplo en: Winnacker-Kuichler, "Chemische Technologie", Tomo 7, editorial C. Hanser, Munich,
42 edicion, 1986; Wade van Valkenburg, "Pesticide Formulations", Marcel Dekker, N. Y., 1973; K. Martens, "Spray
Drying" Handbook, 32 edicion, 1979, G. Goodwin Ltd., Londres.

Los coadyuvantes para formulacion requeridos, tales como materiales inertes, agentes tensioactivos, disolventes y
otros aditivos, también son conocidos y estan descritos, por ejemplo, en: Watkins, "Handbook of Insecticide Dust
Diluents and Carriers", 22 ediciéon, Darland Books, Caldwell N. J.; H. v. Olphen, "Introduction to Clay Colloid
Chemistry", 22 edicion, J. Wiley & Sons, N.Y.; C. Marsden, "Solvents Guide", 22 edicion, Interscience, N.Y. 1963;
McCutcheon's "Detergents and Emulsifiers Annual", MC Publ. Corp., Ridgewood N. J.; Sisley and Wood,
"Encyclopedia of Surface Active Agents", Chem. Publ. Co. Inc., N.Y. 1964; Schonfeldt, "Grenzflachenaktive
Athylenoxidaddukte", Wiss. Verlagsgesell., Stuttgart 1976; Winnacker-Kiichler, "Chemische Technologie", tomo 7,
editorial C. Hanser, Munich, 42 edicion, 1986.

A base de estas formulaciones también se pueden preparar combinaciones con otras sustancias activas como
pesticidas tales como por ejemplo insecticidas, acaricidas, herbicidas, fungicidas, y con protectores, fertilizantes y/o
reguladores de crecimiento, por ejemplo en forma de una formulacion lista para usar o una mezcla en tanque.
Protectores adecuados son, por ejemplo, mefenpir-dietilo, ciprosulfamida, isoxadifen-etilo, cloguintocet-mexilo y
dicloroamida.

Polvos para pulverizacion son preparaciones que son dispersables uniformemente en agua y que, ademas de la
sustancia activa aparte de un diluyente o una sustancia inerte contienen también tensioactivos de tipo idnico y/o no
idénico (humectantes, dispersantes), por ejemplo alquilfenoles polioxietilados, alcoholes grasos polioxietilados,
aminas grasas polioxietiladas, sulfatos de poliglicoléteres de alcoholes grasos, alcanosulfonatos,
alquilbencenosulfonatos, lignosulfonato de sodio, 2,2'-dinaftiimetano-6,6'-disulfonato de sodio,
dibutilnaftalensulfonato de sodio o también oleoilmetiltaurinato de sodio. Para preparar los polvos para pulverizacion,
las sustancias activas herbicidas se muelen finamente, por ejemplo en aparatos habituales tales como molinos de
martillos, molinos con soplador y molinos de chorro de aire y se mezclan con los coadyuvantes de formulacion,
simultaneamente o con posterioridad.

Se preparan concentrados emulsionables disolviendo la sustancia activa en un disolvente organico, por ejemplo
butanol, ciclohexanona, dimetilformamida, xileno o también compuestos aromaticos de mayor punto de ebullicion o
hidrocarburos o mezclas de los disolventes organicos con adicién de uno o varios tensioactivos i6nicos y/o no
idnicos (emulsionantes). Como emulsionantes se pueden usar por ejemplo: sales de alquilarilsulfonatos de calcio
tales como dodecilbencenosulfonato de calcio, o emulsionantes no iénicos tales como poliglicolésteres de acido
graso, éteres alquilarilpoliglicdlicos, poliglicoléteres de alcoholes grasos, productos de condensacion de 6xido de
propileno-6xido de etileno, poliéteres de alquilo, ésteres de sorbitan tales como, por ejemplo, ésteres de acido graso
de sorbitan o ésteres de polioxietileno sorbitan tales como, por ejemplo, ésteres de acido graso de polioxietileno
sorbitan.
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Se obtienen polvos para espolvorear moliendo la sustancia activa con materiales sélidos divididos finamente tales
como, por ejemplo, talco, arcillas naturales tales como caolin, bentonita y pirofilita, o tierra de diatomeas.

Los concentrados para suspension pueden estar basados en agua o en aceite. Se pueden preparar por ejemplo por
molienda en via humeda mediante molinos de microesferas disponibles en el mercado y si fuera pertinente con
adicién de tensioactivos como ya se mencion6 anteriormente por ejemplo en el caso de los otros tipos de
formulacion.

Se pueden preparar emulsiones, por ejemplo emulsiones de aceite en agua (EW), por ejemplo por medio de
agitadores, molinos coloidales y/o mezcladores estaticos usando disolventes organicos acuosos y, si fuera
pertinente, tensioactivos, como ya se mencion6 anteriormente por ejemplo para los otros tipos de formulacion.

Se pueden preparar granulados ya sea pulverizando la sustancia activa sobre el material inerte adsorbente y
granulado, o aplicando concentrados de sustancia activa por medio de aglutinantes, por ejemplo alcohol de
polivinilo, poliacrilato de sodio o también aceites minerales, sobre la superficie de vehiculos como arena, caolinita, o
de material inerte granulado. También se pueden granular sustancias activas adecuadas de la manera habitual para
la produccién de granulos de fertilizante, si se desea como una mezcla con fertilizantes.

Generalmente se preparan granulos dispersables en agua mediante procedimientos habituales tales como secado
por pulverizacion, granulacion en lecho fluidizado, granulacion en disco, mezcla con agitadores de alta velocidad y
extrusion sin material inerte sélido.

Para preparar granulos de disco, lecho fluidizado, extrusor y pulverizacion, véase, por ejemplo, procedimientos en
"Spray-Drying Handbook" 32 edicion 1979, G. Goodwin Ltd., Londres; J. E. Browning, "Agglomeration”, Chemical and
Engineering 1967, paginas 147 y siguientes; "Perry's Chemical Engineer's Handbook", 52 edicion, McGraw-Hill, New
York 1973, paginas 8-57.

Para mas detalles sobre la formulacion de agentes para la proteccién de plantas véase, por ejemplo, G. C.
Klingman, "Weed Control as a Science", John Wiley and Sons, Inc., Nueva York, 1961, paginas 81-96 y J. D. Freyer,
S. A. Evans, "Weed Control Handbook", 5% edicion, Blackwell Scientific Publications, Oxford, 1968, paginas 101-103.

Generalmente, las preparaciones agroquimicas contienen de 0,1 a 99 % en peso, en particular de 0,1 a 95 % en
peso, de los compuestos de acuerdo con la invenciéon. En polvos para pulverizacion, la concentracion de sustancia
activa es, por ejemplo, aproximadamente 10 a 90 % en peso, estando compuesto el resto hasta el 100 % en peso de
constituyentes habituales de formulacion. En el caso de concentrados emulsionables, la concentraciéon de sustancia
activa puede ascender hasta aproximadamente 1 a 90, preferentemente 5 a 80 % en peso. Las formulaciones en la
forma de polvos contienen de 1 a 30 % en peso de sustancia activa, preferentemente en la mayoria de los casos de
5 a 20 % en peso de sustancia activa, las soluciones pulverizables contienen aproximadamente de 0,05 a 80,
preferentemente de 2 a 50 % en peso de sustancia activa. En el caso de granulados dispersables en agua, el
contenido de sustancia activa depende parcialmente del hecho que el compuesto activo esté en forma liquida o
soélida, y de los coadyuvantes para la granulacion, cargas y similares que se usen. En el caso de los granulos
dispersables en agua, por ejemplo, el contenido de sustancia activa esta entre 1 y 95 % en peso, preferentemente
entre 10 y 80 % en peso.

Ademas, las formulaciones de sustancia activa mencionadas contienen, si fuera pertinente, los aglutinantes,
humectantes, dispersantes, emulsionantes, penetrantes, conservantes, anticongelantes y disolventes, cargas,
vehiculos y colorantes, antiespumantes, inhibidores de evaporacion y reguladores de pH y de viscosidad que son
convencionales en cada caso.

A base de estas formulaciones, también es posible preparar combinaciones con otras sustancias activas como
pesticidas tales como, por ejemplo, insecticidas, acaricidas, herbicidas, fungicidas, y con protectores, fertilizantes y/o
reguladores de crecimiento, por ejemplo en forma de una mezcla lista para usar o una mezcla en tanque.

Sustancias activas que se pueden emplear en combinaciéon con los compuestos de acuerdo con la invencién en
formulaciones mixtas o en la mezcla en tanque son, por ejemplo, sustancias activas conocidas que se basan en la
inhibicién de, por ejemplo, acetolactato sintasa, acetil-CoA-carboxilasa, celulosa sintetasa, enolpiruvilshikimato-3-
fosfato sintasa, glutamina sintetasa, p-hidroxi-fenilpiruvato dioxigenasa, fitoeno desaturasa, fotosistema |,
fotosistema I, protoporfirinégeno oxidasa, como se describe en, por ejemplo Weed Research 26 (1986) 441-445 o
"The Pesticide Manual", 142 edicion, The British Crop Protection Council and the Royal Soc. of Chemistry, 2003 y la
bibliografia alli citada.

Para el uso, las formulaciones que estan presentes en forma disponible en el mercado se diluyen, si fuera
pertinente, de la manera habitual, por ejemplo usando agua en el caso de polvos para pulverizacion, concentrados
emulsionables, dispersiones y granulos dispersables en agua. Habitualmente no se diluyen posteriormente
preparaciones en forma de polvos, granulos para suelo o espolvoreo y soluciones pulverizables con otras sustancias
inertes antes del uso.
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La cantidad requerida de aplicacion de los compuestos de la férmula (l) varia en funcién de las condiciones externas
tales como temperatura, humedad, tipo de herbicida usado, y otros. Puede oscilar dentro de limites amplios, por
ejemplo entre 0,001 y 1,0 kg/ha o mas de sustancia activa, pero es preferentemente entre 0,005 y 750 g/ha.

Los ejemplos siguientes ilustran la invencion.
A. Ejemplos quimicos

Sintesis de 2,4-dicloro-3-{[dietil(oxido)-A4-sulfaniliden]amino}-N-(1-metiltetrazol-5-il)-benzamida (Ejemplo N.° 1-14 de
la Tabla)

Paso 1: Sintesis de éster metilico de acido 2,4-dicloro-3-(nonafluoro-n-butilsulfoniloxi)benzoico

Se mezclaron 9,5 g (43,0 mmol) de éster metilico de acido 2,4-dicloro-3-hidroxibenzoico en 240 ml de acetonitrilo
con 8,6 g (62,2 mmol) de carbonato de potasio y luego con 9,5 ml (52,8 mmol) de cloruro de acido nonafluoro-n-
butansulfénico. La mezcla de reaccién se agité durante 16 horas a temperatura ambiente (TA). Para la elaboracion
se cold el contenido sobre agua helada y se extrajo la mezcla con éster etilico de acido acético. Se seco la fase
organica y se liberé de disolvente el filtrado en el rotavapor. Se purifico el residuo de forma cromatografica,
obteniéndose 3,5 g de producto puro.

Paso 2: Sintesis de éster metilico de acido 2,4-dicloro-3-{[dietil(6xido)-A4-sulfaniliden]Jamino}benzoico

Se disolvieron 9,5 g (18,9 mmol) de éster metilico de acido 2,4-dicloro-3-(nonafluoro-n-butilsulfoniloxi)benzoico en
100 ml de tolueno. Se lavo la solucion en atmodsfera de nitrdgeno con nitrogeno durante 5 - 10 minutos. A
continuacion, se afadieron sucesivamente 2,83 g (23,3 mmol) de S,S-dietilsulfoximina, 0,19 g (0,846 mmol) de
acetato de paladio (ll), 0,84 g (1,35 mmol) de (+/-)-2,2"-bis(difenilfosfino)-1,1'-binaftilo asi como 9,8 g (30,1 mmol) de
carbonato de cesio. A continuacion, se lavdé nuevamente la mezcla durante 15 - 20 minutos con nitrégeno. Se
calento la mezcla de reaccion durante 4 horas a reflujo. Para la elaboracion, se enfrid el contenido hasta TA, se cold
sobre agua helada y luego se extrajo la mezcla con éster etilico de acido acético. Se seco la fase organica y se
destilé al vacio. Se purifico el producto en bruto obtenido de forma cromatografica, aislandose 4,5 g de producto
puro.

Paso 3: Sintesis de acido 2,4-dicloro-3-{[dietil(6xido)-A4-sulfaniliden]amino}benzoico

Se disolvieron 45 g (13,9mmol) de éster metilico de acido 2,4-dicloro-3-{[dietil(6xido)-A4-
sulfaniliden]amino}benzoico en 160 ml de etanol. A continuacion, se afiadieron gota a gota 16,8 ml (42 mmol) de una
solucién acuosa al 10 % de hidroxido de sodio. Después se agité el contenido durante 3 h a TA. Para la elaboracion,
se retird el etanol al vacio en el rotavapor. Se mezcl6 el residuo con agua y se lavé la mezcla con éter dietilico. Se
aciduld la fase acuosa con acido clorhidrico concentrado y se extrajo con éster etilico de acido acético. Se seco la
fase organica y se libero el filtrado del disolvente en el rotavapor. Como residuo se aislaron 3,5 g del producto.

Paso 4: Sintesis de 2,4-dicloro-3-{[dietil(6xido)-A4-sulfaniliden]Jamino}-N-(1-metiltetrazol-5-il)-benzamida

Se mezclaron 250 mg (0,81 mmol) de acido 2,4-dicloro-3-{[dietil(6xido)-A4-sulfaniliden]amino}benzoico y 112 mg
(1,13 mmol) de 5-amino-1-metil-1H-tetrazol en 7,5 ml de piridina con 133 mg (1,05 mmol) de dicloruro de acido
oxalico y luego se agitd durante tres dias a TA. Para la elaboracion se concentré y el residuo se agité con CHyCl, y
una solucién acuosa saturada de hidrogenocarbonato sédico. Se concentr6 nuevamente la fase organica y se
purificé el residuo de forma cromatografica, obteniéndose 170 mg de producto puro.

Sintesis de 2,4-dicloro-3-[(4-6xido-1,4-A-oxatian-4-iliden)amino]-N-(4-metil-1,2,5-oxadiazol-3-il)-benzamida (Ejemplo
N.° 6-102 de la Tabla)

Paso 1: Sintesis de éster metilico de acido 2,4-dicloro-3-[(4-6xido-1,4-AM-oxatian-4-iliden)amino]-benzoico

Se disolvieron 5 g (9,94 mmol) de éster metilico de acido 2,4-dicloro-3-(nonafluoro-n-butilsulfoniloxi)benzoico en
100 ml de tolueno. Se lavo la solucion en atmodsfera de nitrdgeno con nitrogeno durante 5 - 10 minutos. A
continuacion, se afadieron sucesivamente 1,6 g (11,9 mmol) de 2H-4A4-1,4-oxatiin-4-imin-4-6xido, 0,1 g (0,46 mmol)
de acetato de paladio (I1), 0,43 g (0,7 mmol) de (+/-)-2,2"-bis(difenilfosfino)-1,1-binaftilo asi como 4,8 g (14 mmol) de
carbonato de cesio. A continuacion, se lavdé nuevamente la mezcla durante 15 - 20 minutos con nitrégeno. Se
calentod la mezcla de reaccion durante 4 h a reflujo. Para la elaboracion, se enfrié el contenido hasta TA, se cold
sobre agua helada y a continuacion se extrajo la mezcla con CHCl,. Se secé la fase organica y se destilé al vacio.
Se purifico el producto en bruto obtenido de forma cromatografica, aislandose 1,8 g de producto puro.

Paso 2: Sintesis de acido 2,4-dicloro-3-[(4-6xido-1,4-A4-oxatian-4-iliden)amino]-benzoico
Se disolvieron 1,8 g (5,32 mmol) de éster metilico de acido 2,4-dicloro-3-[(4-6xido-1,4-A4-oxatian-4-
iliden)amino]benzoico en 40 ml de metanol. A continuacion, se afiadieron 31 ml (77,5 mmol) de una solucién acuosa

al 10 % de hidroxido de sodio. Después se agitd el contenido durante 1 h a TA. Para la elaboracion, se extrajo el
metanol al vacio en un rotavapor. Se mezclo el residuo con agua y se lavo la mezcla con éter dietilico. Se aciduld la

19



10

15

ES 2 566 024 T3

fase acuosa con acido clorhidrico 1 M y se extrajo con éster etilico de acido acético. Se secé la fase organica y se
liberd de disolvente el filtrado en el evaporador. Como residuo se aislaron 1,2 g del producto.

Paso 3: Sintesis de 2,4-dicloro-3-[(4-6xido-1,4-A-oxatian-4-iliden)amino]-N-(4-metil-1,2,5-oxadiazol-3-il)-benzamida

Se mezclaron 200 mg (0,62 mmol) de acido 2,4-dicloro-3-[(4-6xido-1,4-A4-oxatian-4-iliden)amino]-benzoico y
67,2 mg (0,68 mmol) de 4-metil-1,2,5-oxadiazol-3-il-amina en 15 ml de CH.Cl, con 589 mg (0,93 mmol; solucion al
50 % en THF) de 2,4,6-tripropil-1,3,5,2,4,6-trioxatrifosfinan-2,4,6-trioxido. Se agité la mezcla durante 1 h a TA. A
continuacion, se afadieron gota a gota 312mg (3,09 mmol) de NEts, luego una cantidad catalitica de 4-
(dimetilamino)piridina. Se agité el contenido durante tres dias a TA. Para la elaboracion se lavo la mezcla con acido
clorhidrico 1 M. Después de la separacion de fases, se concentro el contenido y se purifico el residuo de forma
cromatografica, obteniéndose 90 mg de producto puro.

Los ejemplos listados en las siguientes tablas se produjeron de modo analogo a los procedimientos mencionados
precedentemente o se pueden obtener de modo analogo a los procedimientos mencionados precedentemente. Se
prefieren muy especialmente los compuestos listados en las siguientes tablas.

Las abreviaturas usadas significan:
Et = etilo Me = metilo n-Pr = n-propilo i-Pr = isopropilo c-Pr = ciclopropilo Ph = fenilo

Tabla 1: Compuestos de acuerdo con la invencion de la férmula general (1), en donde Q representa Q1 y R*
representa un grupo metilo, asi como R" y W significan en su caso hidrogeno

N=N o X R
N !
N N N /N_ﬁ_R
oL o
H3 H P
Z
N.° X Z R R' Datos fisicos (RMN de 1H)
1-1 Me Me Et Et
1-2 Me F Et Et
1-3 Me Cl Et Et
1-4 Me Br Et Et
1-5 Me I Et Et
1-6 Me CF3 Et Et
1-7 Me CHF; Et Et
1-8 Me CF.CI Et Et
1-9 Me OMe Et Et
1-10 Me NO- Et Et
1-11 Me SO;Me Et Et
1-12 Cl Me Et Et
1-13 Cl F Et Et
1-14 Cl Cl Et Et (400 MHz, DMSO-d¢ 8, ppm) 7,54 (d, 1H), 7,30
(d, 1H), 3,99 (s, 3H), 3,42 — 3,26 (m, 4H), 1,33
(t, 6H)
1-15 Cl Br Et Et
1-16 Cl I Et Et
1-17 Cl CF3 Et Et
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(continuacion)

N.° X 4 R R' Datos fisicos (RMN de 'H)
1-18 Cl CHF; Et Et
1-19 Cl CF2Cl Et Et
1-20 Cl OMe Et Et
1-21 Cl NO: Et Et
1-22 Cl SO2Me Et Et
1-23 OMe Me Et Et
1-24 OMe F Et Et
1-25 OMe Cl Et Et
1-26 OMe Br Et Et
1-27 OMe I Et Et
1-28 OMe CF; Et Et
1-29 OMe CHF; Et Et
1-30 OMe CF.CI Et Et
1-31 OMe OMe Et Et
1-32 OMe NO; Et Et
1-33 OMe SOz;Me Et Et
1-34 SOz;Me Me Et Et
1-35 SOz;Me F Et Et
1-36 SOz;Me Cl Et Et
1-37 SOz;Me Br Et Et
1-38 SOz;Me I Et Et
1-39 SOz;Me CF; Et Et
1-40 SOz;Me CHF; Et Et
1-41 SOMe CF.Cl Et Et
1-42 SOz;Me OMe Et Et
1-43 SOz;Me NO; Et Et
1-44 SOz;Me SOz;Me Et Et
1-45 Me Me -(CH2)s-
1-46 Me F -(CHz)s-
1-47 Me Cl -(CH2)s-
1-48 Me Br -(CH2)s-
1-49 Me | -(CH2)s-
1-50 Me CF; -(CHa)s-
1-51 Me CHF, -(CHa)s-
1-52 Me CF.Cl -(CHa)s-
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(continuacion)

N.° X 4 R R' Datos fisicos (RMN de 'H)

1-53 Me OMe -(CH2)s-

1-54 Me NO- -(CH2)s-

1-55 Me SO;Me -(CH2)s-

1-56 Cl Me -(CH2)s-

1-57 Cl F -(CH2)s-

1-58 Cl Cl -(CH2)s- (400 MHz, DMSO-d¢ 8, ppm) 7,55 (d, 1H), 7,31
(d, 1H), 3,99 (s, 3H), 3,42 — 3,25 (m, 4H), 2,13
- 2,05 (m, 2H), 1,98 — 1,88 (m, 2H), 1,70 — 1,55

(m, 2H)

1-59 Cl Br -(CH2)s-

1-60 Cl | ~(CHz)s-

1-61 Cl CF3 -(CH2)s-

1-62 Cl CHF2 -(CH2)s-

1-63 Cl CF.Cl -(CH2)s-

1-64 Cl OMe -(CH2)s-

1-65 Cl NO: -(CH2)s-

1-66 Cl SO;Me -(CH2)s-

1-67 OMe Me -(CH2)s-

1-68 OMe F -(CH2)s-

1-69 OMe Cl -(CH2)s-

1-70 OMe Br -(CH2)s-

1-71 OMe I -(CH2)s-

1-72 OMe CF3 -(CH2)s-

1-73 OMe CHF; -(CH2)s-

1-74 OMe CF.Cl -(CH2)s-

1-75 OMe OMe -(CH2)s-

1-76 OMe NO- -(CH2)s-

1-77 OMe SO;Me -(CH2)s-

1-78 SO;Me Me -(CH2)s-

1-79 SO;Me F -(CH2)s-

1-80 SO;Me Cl -(CH2)s-

1-81 SO;Me Br -(CH2)s-

1-82 SO;Me I -(CH2)s-

1-83 SO;Me CF3 -(CH2)s-

1-84 SO;Me CHF; -(CH2)s-

1-85 SO;Me CF,Cl -(CH2)s-

1-86 SO;Me OMe -(CH2)s-
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(continuacion)

N.° X 4 R R' Datos fisicos (RMN de 'H)

1-87 SO;Me NO- -(CH2)s-

1-88 SO;Me SO;Me -(CH2)s-

1-89 Me Me -(CH2)20(CHa)2-

1-90 Me F -(CH2)20(CH2)2-

1-91 Me Cl -(CH2)20(CH2)2-

1-92 Me Br -(CH2)20(CHz2)2-

1-93 Me I -(CH2)20(CH2)2-

1-94 Me CF3 -(CH2)20(CH>)--

1-95 Me CHF» -(CH2).0(CH>)--

1-96 Me CF,Cl -(CH2).0(CH>)--

1-97 Me OMe -(CH2)20(CHa)2-

1-98 Me NO- -(CH2).0(CH>)--

1-99 Me SO;Me -(CH2).0(CH>)--

1-100 Cl Me -(CH2)20(CH2)2-

1-101 Cl F -(CH2)20(CH2)2-

1-102 Cl Cl -(CH2)20(CH2)2- (400 MHz, DMSO-d¢ 8, ppm) 7,55 (d, 1H), 7,32
(d, 1H), 4,20 (m, 2H), 4,02 (m, 2H), 3,95 (s,

3H), 3,55 - 3,37 (m, 4H)

1-103 Cl Br -(CH2)20(CH2)2-

1-104 Cl I -(CH2)20(CH2)2-

1-105 Cl CF3 -(CH2)20(CH2)2-

1-106 Cl CHF2 -(CH2)20(CH2)2-

1-107 Cl CF.Cl -(CH2)20(CH2)2-

1-108 Cl OMe -(CH2)20(CH2)2-

1-109 Cl NO: -(CH2)20(CH2)2-

1-110 Cl SO;Me -(CH2)20(CH>)--

1-111 OMe Me -(CH2)20(CH2)2-

1-112 OMe F -(CH2)20(CH2)2-

1-113 OMe Cl -(CH2)20(CH2)2-

1-114 OMe Br -(CH2)20(CH2)2-

1-115 OMe I -(CH2)20(CH2)2-

1-116 OMe CF3 -(CH2)20(CH>)--

1-117 OMe CHF; -(CH2).0(CH>)--

1-118 OMe CF.Cl -(CH2)20(CH2)2-

1-119 OMe OMe -(CH2)20(CH2)2-

1-120 OMe NO- -(CH2)20(CH>)--

1-121 OMe SO;Me -(CH2).0(CH>)--
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N.° X 4 R R' Datos fisicos (RMN de 'H)
1-122 SO;Me Me -(CH2)20(CH>)--
1-123 SO;Me F -(CH2)20(CH>)--
1-124 SO;Me Cl -(CH2).0(CH>)--
1-125 SO;Me Br -(CH2).0(CH>)--
1-126 SO;Me I -(CH2).0(CH>)--
1-127 SO;Me CF3 -(CH2).0(CH>)--
1-128 SO;Me CHF; -(CH2).0(CH>)--
1-129 SO;Me CF,Cl -(CH2)20(CH>)--
1-130 SO;Me OMe -(CH2).0(CH>)--
1-131 SO;Me NO- -(CH2).0(CH>)--
1-132 SO;Me SO;Me -(CH2)20(CH>)--
1-133 Cl COOMe Et Et
1-134 Cl COOMe -(CH2)s-
1-135 Cl COOMe -(CH2)20(CH2)2-

Tabla 2: Compuestos de acuerdo con la invencion de la férmula general (1), en donde Q representa Q1 y R*
representa un grupo etilo, asi como R" y W significan en su caso hidrégeno

//N ~N O R
N\ J\ N Zé—R'
NN I
H3CJ H . ©
N.° X 4 R R' Datos fisicos (RMN de 'H)

2-1 Me Me Et Et
2-2 Me F Et Et
2-3 Me Cl Et Et
2-4 Me Br Et Et
2-5 Me I Et Et
2-6 Me CF3 Et Et
2-7 Me CHF; Et Et
2-8 Me CF,Cl Et Et
2-9 Me OMe Et Et
2-10 Me NO- Et Et
2-11 Me SO-Me Et Et
2-12 Cl Me Et Et
2-13 Cl F Et Et
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2-14 Cl Cl Et Et (400 MHz, DMSO-dg 6, ppm) 7,53 (d, 1H),
7,28 (d, 1H), 4,34 (c, 2H), 1,46 (t, 3H), 1,33 (t,

6H)

2-15 Cl Br Et Et

2-16 Cl I Et Et

2-17 Cl CF3 Et Et

2-18 Cl CHF2 Et Et

2-19 Cl CF.Cl Et Et

2-20 Cl OMe Et Et

2-21 Cl NO: Et Et

2-22 Cl SO;Me Et Et

2-23 OMe Me Et Et

2-24 OMe F Et Et

2-25 OMe Cl Et Et

2-26 OMe Br Et Et

2-27 OMe I Et Et

2-28 OMe CF3 Et Et

2-29 OMe CHF; Et Et

2-30 OMe CF,Cl Et Et

2-31 OMe OMe Et Et

2-32 OMe NO- Et Et

2-33 OMe SO;Me Et Et

2-34 SO;Me Me Et Et

2-35 SO;Me F Et Et

2-36 SO;Me Cl Et Et

2-37 SO;Me Br Et Et

2-38 SO;Me I Et Et

2-39 SO;Me CF3 Et Et

2-40 SO;Me CHF; Et Et

2-41 SO;Me CF,Cl Et Et

2-42 SO;Me OMe Et Et

2-43 SO;Me NO- Et Et

2-44 SO;Me SO;Me Et Et

2-45 Me Me -(CH2)s-

2-46 Me F -(CH2)s-

2-47 Me Cl -(CH2)s-
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N.° X 4 R R' Datos fisicos (RMN de 'H)
2-48 Me Br -(CH2)s-

2-49 Me [ -(CHa)s-

2-50 Me CF3 -(CH2)s-

2-51 Me CHF; -(CH2)s-

2-52 Me CF.ClI -(CH2)s-

2-53 Me OMe -(CH2)s-

2-54 Me NO2 -(CH2)s-

2-55 Me SO;Me -(CHa)s-

2-56 Cl Me -(CH2)s-

2-57 cl F -(CHa)s-

2-58 Cl cl -(CH2)s- (400 MHz, DMSO-ds 8, ppm) 7,50 (d, 1H),

7.24 (d, 1H), 4,30 (c, 2H), 2,12 — 2,03 (m,
2H), 2,00 — 1,88 (m, 4H), 1,70 — 1,53 (m, 2H),
1,43 (t, 3H)

2-59 Cl Br -(CH2)s-

2-60 Cl | ~(CHz)s-

2-61 Cl CFs -(CH2)s-

2-62 Cl CHF, -(CH2)s-

2-63 Cl CF2CI -(CH2)s-

2-64 Cl OMe ~(CHz)s-

2-65 Cl NO> -(CH2)s-

2-66 Cl SO,Me -(CHa)s-

2-67 OMe Me -(CH2)s-

2-68 OMe F ~(CHz)s-

2-69 OMe Cl -(CH2)s-

2-70 OMe Br -(CHa)s-

2-71 OMe I -(CH2)s-

2-72 OMe CF3 -(CH2)s-

2-73 OMe CHF; -(CH2)s-

2-74 OMe CF2CI -(CH2)s-

2-75 OMe OMe -(CHa)s-

2-76 OMe NO2 -(CH2)s-

2-77 OMe SOz;Me -(CH2)s-

2-78 SO;Me Me -(CH2)s-

2-79 SO;Me F -(CH2)s-

2-80 SO,Me Cl -(CHa)s-

2-81 SOz;Me Br -(CH2)s-
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N.° X 4 R R' Datos fisicos (RMN de 'H)

2-82 SOz:Me I -(CH2)s-

2-83 SOz:Me CF; -(CH2)s-

2-84 SOz:Me CHF; -(CH2)s-

2-85 SO2Me CF.CI -(CH2)s-

2-86 SO2Me OMe -(CH2)s-

2-87 SOz;Me NO; -(CH2)s-

2-88 SOz;Me SOz;Me -(CH2)s-

2-89 Me Me -(CH2)20(CH2)2-

2-90 Me F -(CH2).0(CH2)-

2-91 Me Cl -(CH2).0(CH2)-

2-92 Me Br -(CH2)20(CHa)2-

2-93 Me I -(CH2).0(CH2)-

2-94 Me CF; -(CH2)20(CHz).-

2-95 Me CHF; -(CH2)20(CHz).-

2-96 Me CF.CI ~(CH2)20(CH2)-

2-97 Me OMe -(CH2).0(CH2)-

2-98 Me NO; -(CH2)20(CHz).-

2-99 Me SOz:Me -(CH2)20(CHz).-

2-100 o] Me -(CH2)20(CH2)2-

2-101 Cl F -(CH2)20(CH2)2-

2-102 Cl Cl -(CH2).0(CH2)- (400 MHz, DMSO-d¢ 8, ppm) 7,58 (d, 1H),
7,34 (d, 1H), 4,35 (c, 2H), 4,20 (m, 2H), 4,04
(m, 2H), 3,56 — 3,48 (m, 2H), 3,48 — 3,41 (m,

2H), 1,46 (t, 3H)

2-103 Cl Br -(CH2).0(CH2)-

2-104 Cl I -(CH2).0(CH2)-

2-105 Cl CFs -(CH2).0(CH2)-

2-106 Cl CHF, -(CH2).0(CH2)-

2-107 Cl CF2CI -(CH2).0(CH2)-

2-108 Cl OMe -(CH2).0(CH2)-

2-109 Cl NO> -(CH2).0(CH2)-

2-110 Cl SOz;Me -(CH2)20(CHz).-

2-111 OMe Me -(CH2).0(CH2)-

2-112 OMe F -(CH2).0(CH2)-

2-113 OMe Cl -(CH2).0(CH2)-

2-114 OMe Br -(CH2)20(CHz2)2-

2-115 OMe I -(CH2).0(CH2)-
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N.° X 4 R R' Datos fisicos (RMN de 'H)
2-116 OMe CF3 -(CH2).0(CH>)--
2-117 OMe CHF; -(CH2)20(CHz).-
2-118 OMe CF.Cl -(CH2)20(CH2)2-
2-119 OMe OMe -(CH2)20(CH>)--
2-120 OMe NO- -(CH2)20(CH>)--
2-121 OMe SO;Me -(CH2).0(CH>)--
2-122 SO;Me Me -(CH2).0(CH>)--
2-123 SO;Me F -(CH2)20(CH>)--
2-124 SO;Me Cl -(CH2).0(CH>)--
2-125 SO;Me Br -(CH2).0(CH>)--
2-126 SO;Me I -(CH2).0(CH>)--
2-127 SO;Me CF3 -(CH2)20(CH>)--
2-128 SO;Me CHF» -(CH2)20(CH>)--
2-129 SO;Me CF,Cl -(CH2).0(CH>)--
2-130 SO;Me OMe -(CH2).0(CH>)--
2-131 SO;Me NO- -(CH2).0(CH>)--
2-132 SO;Me SO;Me -(CH2)20(CH>)--
2-133 Cl COOMe Et Et
2-134 Cl COOMe -(CH2)s-
2-135 Cl COOMe -(CH2)20(CH2)2-

Tabla 3: Compuestos de acuerdo con la invencion de la férmula general (1), en donde Q representa Q1 y R*
representa un grupo n-propilo, asi como R" y W significan en su caso hidrégeno

N=N o X R
N J\ N
N N N N= ﬁ —R'
e S ©
Z
N.° X 4 R R' Datos fisicos (RMN de 'H)

3-1 Me Me Et Et
3-2 Me F Et Et
3-3 Me Cl Et Et
3-4 Me Br Et Et
3-5 Me I Et Et
3-6 Me CF3 Et Et
3-7 Me CHF; Et Et
3-8 Me CF,Cl Et Et
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3-9 Me OMe Et Et

3-10 Me NO- Et Et

3-11 Me SO;Me Et Et

3-12 Cl Me Et Et

3-13 Cl F Et Et

3-14 Cl Cl Et Et (400 MHz, DMSO-d¢ 8, ppm) 7,52 (d, 1H), 7,25 (d,

1H), 4,28 (t, 2H), 1,87 (c, 2H), 1,33 (t, 6H), 0,87 (t,
3H)

3-15 Cl Br Et Et

3-16 Cl I Et Et

3-17 Cl CF3 Et Et

3-18 Cl CHF2 Et Et

3-19 Cl CF.Cl Et Et

3-20 Cl OMe Et Et

3-21 Cl NO: Et Et

3-22 Cl SO;Me Et Et

3-23 OMe Me Et Et

3-24 OMe F Et Et

3-25 OMe Cl Et Et

3-26 OMe Br Et Et

3-27 OMe I Et Et

3-28 OMe CF3 Et Et

3-29 OMe CHF; Et Et

3-30 OMe CF,Cl Et Et

3-31 OMe OMe Et Et

3-32 OMe NO- Et Et

3-33 OMe SO;Me Et Et

3-34 SO;Me Me Et Et

3-35 SO;Me F Et Et

3-36 SO;Me Cl Et Et

3-37 SO;Me Br Et Et

3-38 SO;Me I Et Et

3-39 SO;Me CF3 Et Et

3-40 SO;Me CHF; Et Et

3-41 SO;Me CF,Cl Et Et

3-42 SO;Me OMe Et Et
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3-43 SOz:Me NO; Et Et

3-44 SOz:Me SOz:Me Et Et

3-45 Me Me -(CH2)s-

3-46 Me F -(CHa)s-

3-47 Me Cl -(CH2)s-

3-48 Me Br -(CH2)s-

3-49 Me | -(CH2)s-

3-50 Me CF3 ~(CHa)s-

3-51 Me CHF; -(CH2)s-

3-52 Me CF.CI -(CH2)s-

3-53 Me OMe -(CH2)s-

3-54 Me NO; -(CH2)s-

3-55 Me SOz:Me -(CH2)s-

3-56 Cl Me -(CH2)s-

3-57 cl F -(CHa)s-

3-58 Cl Cl -(CH2)s- (400 MHz, DMSO-dg 8, ppm) 7,54 (d, 1H), 7,27 (d,

1H), 4,29 (t, 2H), 3,42 — 3,25 (m, 4H), 2,13 — 2,05
(m, 2H), 2,00 — 1,82 (m, 4H), 1,70 — 1,51 (m, 2H),

0,87 (t, 3H)
3-59 Cl Br -(CH2)s-
3-60 Cl | ~(CHz)s-
3-61 Cl CFs -(CH2)s-
3-62 Cl CHF, -(CH2)s-
3-63 o] CF:Cl -(CHz)s-
3-64 cl OMe -(CHa)s-
3-65 Cl NO> -(CH2)s-
3-66 Cl SOz;Me -(CH2)s-
3-67 OMe Me -(CH2)s-
3-68 OMe F -(CH2)s-
3-69 OMe Cl -(CH2)s-
3-70 OMe Br -(CH2)s-
3-71 OMe I -(CH2)s-
3-72 OMe CF; -(CH2)s-
3-73 OMe CHF; -(CH2)s-
3-74 OMe CF:Cl -(CHz)s-
3-75 OMe OMe -(CH2)s-
3-76 OMe NO; -(CH2)s-
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3-77 OMe SO;Me -(CH2)s-

3-78 SO;Me Me -(CH2)s-

3-79 SO;Me F -(CH2)s-

3-80 SO;Me Cl -(CH2)s-

3-81 SO;Me Br -(CH2)s-

3-82 SO;Me I -(CH2)s-

3-83 SO;Me CF3 -(CH2)s-

3-84 SO;Me CHF; -(CH2)s-

3-85 SO;Me CF,Cl -(CH2)s-

3-86 SO;Me OMe -(CH2)s-

3-87 SO;Me NO- -(CH2)s-

3-88 SO;Me SO;Me -(CH2)s-

3-89 Me Me -(CH2)20(CHa)2-

3-90 Me F -(CH2)20(CH2)2-

3-91 Me Cl -(CH2)20(CH2)2-

3-92 Me Br -(CH2)20(CHa)2-

3-93 Me I -(CH2)20(CH2)2-

3-94 Me CF3 -(CH2).0(CH>)--

3-95 Me CHF; -(CH2)20(CH>)--

3-96 Me CF,Cl -(CH2)20(CH>)--

3-97 Me OMe -(CH2)20(CHa)2-

3-98 Me NO- -(CH2)20(CH>)--

3-99 Me SO;Me -(CH2)20(CH>)--

3-100 Cl Me -(CH2)20(CH2)2-

3-101 Cl F -(CH2)20(CH2)2-

3-102 Cl Cl -(CH2)20(CHz)2- | (400 MHz, DMSO-ds 8, ppm) 7,57 (d, 1H), 7,31 (d,
1H), 4,29 (t, 2H), 4,22 — 4,15 (m, 2H), 4,02 (m, 2H),

3,55 — 3,40 (m, 4H), 1,87 (m, 2H), 0,87 (t, 3H)

3-103 Cl Br -(CH2)20(CH2)2-

3-104 Cl I -(CH2)20(CH2)2-

3-105 Cl CF3 -(CH2)20(CH2)2-

3-106 Cl CHF2 -(CH2)20(CH2)2-

3-107 Cl CF.Cl -(CH2)20(CH2)2-

3-108 Cl OMe -(CH2)20(CH2)2-

3-109 Cl NO: -(CH2)20(CH2)2-

3-110 Cl SO;Me -(CH2)20(CH>)--

3-111 OMe Me -(CH2)20(CH2)2-
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N.° X 4 R R' Datos fisicos (RMN de 'H)
3-112 OMe F -(CH2)20(CH2)2-
3-113 OMe Cl -(CH2)20(CH2)2-
3-114 OMe Br -(CH2).0(CH>)--
3-115 OMe I -(CH2)20(CH2)2-
3-116 OMe CF3 -(CH2).0(CH>)--
3-117 OMe CHF; -(CH2)20(CH>)--
3-118 OMe CF.Cl -(CH2)20(CH2)2-
3-119 OMe OMe -(CH2)20(CH>)--
3-120 OMe NO- -(CH2)20(CH>)--
3-121 OMe SO;Me -(CH2)20(CH>)--
3-122 SO;Me Me -(CH2).0(CH>)--
3-123 SO;Me F -(CH2).0(CH>)--
3-124 SO;Me Cl -(CH2).0(CH>)--
3-125 SO;Me Br -(CH2)20(CH>)--
3-126 SO;Me I -(CH2)20(CH>)--
3-127 SO;Me CF3 -(CH2)20(CH>)--
3-128 SO;Me CHF» -(CH2).0(CH>)--
3-129 SO;Me CF,Cl -(CH2).0(CH>)--
3-130 SO;Me OMe -(CH2)20(CH>)--
3-131 SO;Me NO- -(CH2)20(CH>)--
3-132 SO;Me SO;Me -(CH2)20(CH>)--
3-133 Cl COOMe Et Et
3-134 Cl COOMe -(CH2)s-
3-135 Cl COOMe -(CH2)20(CH2)2-

Tabla 4: Compuestos de acuerdo con la invencion de la férmula general (1), en donde Q representa Q1 y R*
representa un grupo (2-metoxietilo), asi como R" y W significan en su caso hidrégeno

//N\{\‘ O X R
N I
CHy NZﬁ—R'
o] o
4

N.° X 4 R R' Datos fisicos (RMN de 'H)

4-1 Me Me Et Et

4-2 Me F Et Et

4-3 Me Cl Et Et
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N.° X 4 R R' Datos fisicos (RMN de 'H)
4-4 Me Br Et Et
4-5 Me I Et Et
4-6 Me CF3 Et Et
4-7 Me CHF; Et Et
4-8 Me CF,Cl Et Et
4-9 Me OMe Et Et

4-10 Me NO- Et Et
4-11 Me SO-Me Et Et
4-12 Cl Me Et Et
4-13 Cl F Et Et
4-14 Cl Cl Et Et
4-15 Cl Br Et Et
4-16 Cl I Et Et
4-17 Cl CF3 Et Et
4-18 Cl CHF2 Et Et
4-19 Cl CF.Cl Et Et
4-20 Cl OMe Et Et
4-21 Cl NO: Et Et
4-22 Cl SO;Me Et Et
4-23 OMe Me Et Et
4-24 OMe F Et Et
4-25 OMe Cl Et Et
4-26 OMe Br Et Et
4-27 OMe I Et Et
4-28 OMe CF3 Et Et
4-29 OMe CHF; Et Et

4-30 OMe CF,Cl Et Et

4-31 OMe OMe Et Et

4-32 OMe NO- Et Et

4-33 OMe SO;Me Et Et

4-34 SO;Me Me Et Et

4-35 SO;Me F Et Et

4-36 SO;Me Cl Et Et

4-37 SO;Me Br Et Et

4-38 SO;Me I Et Et
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4-39 SO:Me CF3 Et Et
4-40 SO;Me CHF; Et Et
4-41 SO:Me CFCl Et Et
4-42 SO;Me OMe Et Et
4-43 SO:Me NO; Et Et
4-44 SO:Me SO:Me Et Et
4-45 Me Me ~(CHz)s-
4-46 Me F -(CH2)s-
4-47 Me Cl -(CH2)s-
4-48 Me Br ~(CHz)s-
4-49 Me | -(CHz)s-
4-50 Me CF3 -(CH2)s-
4-51 Me CHF, -(CH2)s-
4-52 Me CFCl ~(CHz)s-
4-53 Me OMe ~(CHz)s-
4-54 Me NO2 ~(CHz)s-
4-55 Me SO:Me ~(CHz)s-
4-56 Cl Me -(CH2)s-
4-57 Cl F -(CH2)s-
4-58 Cl Cl ~(CHz)s-
4-59 Cl Br ~(CHz)s-
4-60 Cl | -(CH2)s-
4-61 Cl CF; -(CHa)s-
4-62 Cl CHF, ~(CHz)s-
4-63 Cl CF,Cl ~(CHz)s-
4-64 Cl OMe -(CH2)s-
4-65 Cl NO. -(CHa)s-
4-66 Cl SO:Me ~(CHz)s-
4-67 OMe Me -(CH2)s-
4-68 OMe F ~(CHz)s-
4-69 OMe Cl ~(CHz)s-
4-70 OMe Br -(CH2)s-
4-71 OMe | ~(CHz)s-
4-72 OMe CF3 -(CH2)s-
4-73 OMe CHF, -(CH2)s-
4-74 OMe CFCl -(CHy)s-
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4-75 OMe OMe -(CHz)s-
4-76 OMe NO; -(CH2)s-
4-77 OMe SOMe -(CH2)s-
4-78 SOz;Me Me -(CH2)s-
4-79 SOz;Me F -(CH2)s-
4-80 SOMe Cl -(CHa)s-
4-81 SOMe Br -(CHa)s-
4-82 SO2Me I -(CH2)s-
4-83 SOMe CF; -(CH>)s-
4-84 SOz;Me CHF; -(CH2)s-
4-85 SOMe CF.Cl -(CH>)s-
4-86 SOMe OMe -(CH2)s-
4-87 SOMe NO, -(CH2)s-
4-88 SOMe SOMe -(CH>)s-
4-89 Me Me -(CH2)20(CHa)2-
4-90 Me F -(CH2).0(CH2)-
4-91 Me Cl -(CH2)20(CH2)2-
4-92 Me Br -(CH2)20(CHa)2-
4-93 Me I -(CH2).0(CH2)-
4-94 Me CF3 -(CH2)20(CHz)2-
4-95 Me CHF, -(CH2)20(CH2).-
4-96 Me CF.Cl -(CH2)20(CH2).-
4-97 Me OMe -(CH2)20(CHa)2-
4-98 Me NO, -(CH2)20(CH2).-
4-99 Me SOMe -(CH2)20(CHz)2-
4-100 Cl Me -(CH2).0(CH2)-
4-101 Cl F -(CH2)20(CH2)2-
4-102 Cl Cl -(CH2)20(CH2)2-
4-103 Cl Br -(CH2).0(CH2)-
4-104 cl | -(CH2)20(CHz)z-
4-105 Cl CFs; -(CH2)20(CH2)2-
4-106 Cl CHF; -(CH2)20(CH2)2-
4-107 Cl CF.Cl -(CH2)20(CH2)2-
4-108 Cl OMe -(CH2)20(CH2)2-
4-109 Cl NO: -(CH2)20(CH2)2-
4-110 Cl SOMe -(CH2)20(CH2).-

35




ES 2 566 024 T3

(continuacion)

N.° X 4 R R' Datos fisicos (RMN de 'H)
4-111 OMe Me -(CH2)20(CH2)2-
4-112 OMe F -(CH2)20(CH2)2-
4-113 OMe Cl -(CH2)20(CH2)2-
4-114 OMe Br -(CH2)20(CHa)2-
4-115 OMe I -(CH2)20(CH2)2-
4-116 OMe CF3 -(CH2).0(CH>)--
4-117 OMe CHF; -(CH2).0(CH>)--
4-118 OMe CF.Cl -(CH2)20(CH2)2-
4-119 OMe OMe -(CH2)20(CH2)2-
4-120 OMe NO- -(CH2).0(CH>)--
4-121 OMe SO;Me -(CH2).0(CH>)--
4-122 SO;Me Me -(CH2).0(CH>)--
4-123 SO;Me F -(CH2).0(CH>)--
4-124 SO;Me Cl -(CH2).0(CH>)--
4-125 SO;Me Br -(CH2).0(CH>)--
4-126 SO;Me I -(CH2).0(CH>)--
4-127 SO;Me CF3 -(CH2).0(CH>)--
4-128 SO;Me CHF» -(CH2).0(CH>)--
4-129 SO;Me CF,Cl -(CH2).0(CH>)--
4-130 SO;Me OMe -(CH2).0(CH>)--
4-131 SO;Me NO- -(CH2).0(CH>)--
4-132 SO;Me SO;Me -(CH2).0(CH>)--
4-133 Cl COOMe Et Et
4-134 Cl COOMe -(CH2)s-
4-135 Cl COOMe -(CH2)20(CH2)2-

Tabla 5: Compuestos de acuerdo con la invencion de la férmula general (1), en donde Q representa Q2 y R*
representa un grupo metilo, asi como R" y W significan en su caso hidrogeno

/N X R
N\ J\ f— l ]
,\l N —ﬁ—R
H,C O
4
N.° X 4 R R' Datos fisicos (RMN de 'H)
5-1 Me Me Et Et
5-2 Me F Et Et
5-3 Me Cl Et Et
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(continuacion)

N.° X 4 R R' Datos fisicos (RMN de 'H)
5-4 Me Br Et Et
5-5 Me I Et Et
5-6 Me CF3 Et Et
5-7 Me CHF; Et Et
5-8 Me CF,Cl Et Et
5-9 Me OMe Et Et

5-10 Me NO- Et Et
5-11 Me SO-Me Et Et
5-12 Cl Me Et Et
5-13 Cl F Et Et
5-14 Cl Cl Et Et
5-15 Cl Br Et Et
5-16 Cl I Et Et
5-17 Cl CF3 Et Et
5-18 Cl CHF2 Et Et
5-19 Cl CF.Cl Et Et
5-20 Cl OMe Et Et
5-21 Cl NO: Et Et
5-22 Cl SO;Me Et Et
5-23 OMe Me Et Et
5-24 OMe F Et Et
5-25 OMe Cl Et Et
5-26 OMe Br Et Et
5-27 OMe I Et Et
5-28 OMe CF3 Et Et
5-29 OMe CHF; Et Et
5-30 OMe CF,Cl Et Et
5-31 OMe OMe Et Et
5-32 OMe NO- Et Et
5-33 OMe SO;Me Et Et
5-34 SO;Me Me Et Et
5-35 SO;Me F Et Et
5-36 SO;Me Cl Et Et
5-37 SO;Me Br Et Et
5-38 SO;Me I Et Et

37




ES 2 566 024 T3

(continuacion)

N.° X 4 R R' Datos fisicos (RMN de 'H)
5-39 SOz:Me CF; Et Et
5-40 SOz:Me CHF; Et Et
5-41 SOz;Me CF.CI Et Et
5-42 SOz;Me OMe Et Et
5-43 SOz;Me NO; Et Et
5-44 SO2Me SO2Me Et Et
5-45 Me Me -(CH2)s-
5-46 Me F -(CHz)s-
5-47 Me Cl -(CH2)s-
5-48 Me Br -(CH2)s-
5-49 Me | ~-(CHa)s-
5-50 Me CF; -(CH2)s-
5-51 Me CHF; -(CH2)s-
5-52 Me CF.CI -(CH2)s-
5-53 Me OMe -(CHa)s-
5-54 Me NO; -(CH2)s-
5-55 Me SO,Me -(CHa)s-
5-56 Cl Me -(CH2)s-
5-57 Cl F ~(CH2)s-
5-58 Cl Cl -(CH2)s-
5-59 Cl Br ~(CH2)s-
5-60 Cl | ~(CHz)s-
5-61 Cl CFs; -(CH2)s-
5-62 Cl CHF; -(CH2)s-
5-63 Cl CF.Cl -(CH2)s-
5-64 Cl OMe ~(CHz)s-
5-65 Cl NO: -(CH2)s-
5-66 Cl SOMe -(CH>)s-
5-67 OMe Me -(CH2)s-
5-68 OMe F -(CH2)s-
5-69 OMe Cl -(CH2)s-
5-70 OMe Br -(CH2)s-
5-71 OMe I -(CH2)s-
5-72 OMe CF; -(CH2)s-
5-73 OMe CHF; -(CH2)s-
5-74 OMe CF.Cl -(CH2)s-
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N.° X 4 R R' Datos fisicos (RMN de 'H)
5-75 OMe OMe -(CH2)s-
5-76 OMe NO- -(CH2)s-
5-77 OMe SO;Me -(CH2)s-
5-78 SO;Me Me -(CH2)s-
5-79 SO;Me F -(CH2)s-
5-80 SO;Me Cl -(CH2)s-
5-81 SO;Me Br -(CH2)s-
5-82 SO;Me I -(CH2)s-
5-83 SO;Me CF3 -(CH2)s-
5-84 SO;Me CHF» -(CH2)s-
5-85 SO;Me CF,Cl -(CH2)s-
5-86 SO;Me OMe -(CH2)s-
5-87 SO;Me NO- -(CH2)s-
5-88 SO;Me SO;Me -(CH2)s-
5-89 Me Me -(CH2)20(CHa)2-
5-90 Me F -(CH2)20(CH2)2-
5-91 Me Cl -(CH2)20(CH2)2-
5-92 Me Br -(CH2)20(CHa)2-
5-93 Me I -(CH2)20(CH2)2-
5-94 Me CF3 -(CH2).0(CH>)--
5-95 Me CHF» -(CH2).0(CH>)--
5-96 Me CF,Cl -(CH2).0(CH>)--
5-97 Me OMe -(CH2)20(CHa)2-
5-98 Me NO- -(CH2).0(CH>)--
5-99 Me SO;Me -(CH2).0(CH>)--
5-100 Cl Me -(CH2)20(CH2)2-
5-101 Cl F -(CH2)20(CH2)2-
5-102 Cl Cl -(CH2)20(CH2)2-
5-103 Cl Br -(CH2)20(CH2)2-
5-104 Cl I -(CH2)20(CH2)2-
5-105 Cl CF3 -(CH2)20(CH2)2-
5-106 Cl CHF2 -(CH2)20(CH2)2-
5-107 Cl CF.Cl -(CH2)20(CH2)2-
5-108 Cl OMe -(CH2)20(CH2)2-
5-109 Cl NO: -(CH2)20(CH2)2-
5-110 Cl SO;Me -(CH2).0(CH>)--
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N.° X 4 R R' Datos fisicos (RMN de 'H)
5-111 OMe Me -(CH2)20(CH2)2-
5-112 OMe F -(CH2)20(CH2)2-
5-113 OMe Cl -(CH2)20(CH2)2-
5-114 OMe Br -(CH2)20(CH2)2-
5-115 OMe I -(CH2)20(CH2)2-
5-116 OMe CF3 -(CH2).0(CH>)--
5-117 OMe CHF; -(CH2).0(CH>)--
5-118 OMe CF.Cl -(CH2)20(CH2)2-
5-119 OMe OMe -(CH2)20(CH2)2-
5-120 OMe NO- -(CH2).0(CH>)--
5-121 OMe SO;Me -(CH2).0(CH>)--
5-122 SO;Me Me -(CH2).0(CH>)--
5-123 SO;Me F -(CH2).0(CH>)--
5-124 SO;Me Cl -(CH2).0(CH>)--
5-125 SO;Me Br -(CH2).0(CH>)--
5-126 SO;Me I -(CH2).0(CH>)--
5-127 SO;Me CF3 -(CH2).0(CH>)--
5-128 SO;Me CHF» -(CH2).0(CH>)--
5-129 SO;Me CF,Cl -(CH2).0(CH>)--
5-130 SO;Me OMe -(CH2).0(CH>)--
5-131 SO;Me NO- -(CH2).0(CH>)--
5-132 SO;Me SO;Me -(CH2).0(CH>)--
5-133 Cl COOMe Et Et
5-134 Cl COOMe -(CH2)s-
5-135 Cl COOMe -(CH2)20(CH2)2-

Tabla 6: Compuestos de acuerdo con la invencion de la férmula general (1), en donde Q representa Q3 y R’
representa un grupo metilo, asi como R" y W significan en su caso hidrogeno

© \{\‘ R
N §)\ N Zﬁ—R'

H,C O

Z
N.° X 4 R R' Datos fisicos (RMN de 'H)

6-1 Me Me Et Et
6-2 Me F Et Et
6-3 Me Cl Et Et
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N.° X 4 R R' Datos fisicos (RMN de 'H)
6-4 Me Br Et Et
6-5 Me I Et Et
6-6 Me CF3 Et Et
6-7 Me CHF; Et Et
6-8 Me CF,Cl Et Et
6-9 Me OMe Et Et
6-10 Me NO- Et Et
6-11 Me SO-Me Et Et
6-12 Cl Me Et Et
6-13 Cl F Et Et
6-14 Cl Cl Et Et (400 MHz, CDCl3 8, ppm) 7,37 (d, 1H),
7,25 (d, 1H), 3,30 (c, 4H), 2,48 (s, 3H),
1,47 (t, 6H)
6-15 Cl Br Et Et
6-16 Cl I Et Et
6-17 Cl CF3 Et Et
6-18 Cl CHF2 Et Et
6-19 Cl CF.Cl Et Et
6-20 Cl OMe Et Et
6-21 Cl NO: Et Et
6-22 Cl SO;Me Et Et
6-23 OMe Me Et Et
6-24 OMe F Et Et
6-25 OMe Cl Et Et
6-26 OMe Br Et Et
6-27 OMe I Et Et
6-28 OMe CF3 Et Et
6-29 OMe CHF; Et Et
6-30 OMe CF,Cl Et Et
6-31 OMe OMe Et Et
6-32 OMe NO- Et Et
6-33 OMe SO;Me Et Et
6-34 SO;Me Me Et Et
6-35 SO;Me F Et Et
6-36 SO;Me Cl Et Et
6-37 SO;Me Br Et Et
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N.° X 4 R R' Datos fisicos (RMN de 'H)

6-38 SOz:Me I Et Et

6-39 SOz:Me CF; Et Et

6-40 SOz;Me CHF; Et Et

6-41 SOz;Me CF.CI Et Et

6-42 SOz;Me OMe Et Et

6-43 SO2Me NO; Et Et

6-44 SO2Me SO2Me Et Et

6-45 Me Me -(CH2)s-

6-46 Me F ~(CHa)s-

6-47 Me Cl -(CH2)s-

6-48 Me Br -(CH2)s-

6-49 Me | -(CH2)s-

6-50 Me CF; -(CH2)s-

6-51 Me CHF; -(CH2)s-

6-52 Me CF.CI -(CH2)s-

6-53 Me OMe -(CH2)s-

6-54 Me NO; -(CH2)s-

6-55 Me SOz:Me -(CH2)s-

6-56 cl Me -(CHa)s-

6-57 cl F -(CHa)s-

6-58 cl cl -(CHa)s- (400 MHz, DMSO-ds 8, ppm) 7,54 (d,
1H), 7,26 (d, 1H), 3,43 — 3,26 (m, 4H),
2,38 (s, 3H), 2,13 — 2,05 (m, 2H), 1,94

(m, 2H), 1,62 (m, 2H)

6-59 Cl Br -(CH2)s-

6-60 cl | -(CHa)s-

6-61 Cl CFs; -(CH2)s-

6-62 Cl CHF; -(CH2)s-

6-63 Cl CF2Cl -(CH2)s-

6-64 cl OMe -(CHa)s-

6-65 Cl NO: -(CH2)s-

6-66 Cl SOMe -(CHa)s-

6-67 OMe Me -(CH2)s-

6-68 OMe F -(CH2)s-

6-69 OMe Cl -(CH2)s-

6-70 OMe Br -(CH2)s-

6-71 OMe I -(CH2)s-

42




ES 2 566 024 T3

(continuacion)

N.° X 4 R R' Datos fisicos (RMN de 'H)

6-72 OMe CF3 -(CH2)s-

6-73 OMe CHF» -(CH2)s-

6-74 OMe CF.Cl -(CH2)s-

6-75 OMe OMe -(CH2)s-

6-76 OMe NO- -(CH2)s-

6-77 OMe SO;Me -(CH2)s-

6-78 SO;Me Me -(CH2)s-

6-79 SO;Me F -(CH2)s-

6-80 SO;Me Cl -(CH2)s-

6-81 SO;Me Br -(CH2)s-

6-82 SO;Me I -(CH2)s-

6-83 SO;Me CF3 -(CH2)s-

6-84 SO;Me CHF» -(CH2)s-

6-85 SO;Me CF,Cl -(CH2)s-

6-86 SO;Me OMe -(CH2)s-

6-87 SO;Me NO- -(CH2)s-

6-88 SO;Me SO;Me -(CH2)s-

6-89 Me Me -(CH2)20(CHa)2-

6-90 Me F -(CH2)20(CH2)2-

6-91 Me Cl -(CH2)20(CH2)2-

6-92 Me Br -(CH2)20(CHa)2-

6-93 Me I -(CH2)20(CH2)2-

6-94 Me CF3 -(CH2).0(CH>)--

6-95 Me CHF; -(CH2).0(CH>)--

6-96 Me CF,Cl -(CH2).0(CH>)--

6-97 Me OMe -(CH2)20(CHa)2-

6-98 Me NO- -(CH2).0(CH>)--

6-99 Me SO;Me -(CH2).0(CH>)--

6-100 Cl Me -(CH2)20(CH2)2-

6-101 Cl F -(CH2)20(CH2)2-

6-102 Cl Cl -(CH2)20(CH2)2- (400 MHz, CDCl3 3, ppm) 7,44 (d, 1H),
7,37 (d, 1H), 4,35 — 4,31 (m, 2H), 4,21
- 4,15 (m, 2H), 3,55 (m, 2H), 3,31 (m,

2H), 2,49 (s, 3H)

6-103 Cl Br -(CH2)20(CH2)2-

6-104 Cl I -(CH2)20(CH2)2-

6-105 Cl CF3 -(CH2)20(CH2)2-
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N.° X 4 R R' Datos fisicos (RMN de 'H)
6-106 Cl CHF2 -(CH2)20(CH2)2-
6-107 Cl CF.Cl -(CH2)20(CH2)2-
6-108 Cl OMe -(CH2)20(CH2)2-
6-109 Cl NO: -(CH2)20(CH2)2-
6-110 Cl SO;Me -(CH2).0(CH>)--
6-111 OMe Me -(CH2).0(CH>)--
6-112 OMe F -(CH2)20(CH2)2-
6-113 OMe Cl -(CH2)20(CH2)2-
6-114 OMe Br -(CH2).0(CH>)--
6-115 OMe I -(CH2)20(CH2)2-
6-116 OMe CF3 -(CH2).0(CH>)--
6-117 OMe CHF» -(CH2).0(CH>)--
6-118 OMe CF.Cl -(CH2)20(CH2)2-
6-119 OMe OMe -(CH2).0(CH>)--
6-120 OMe NO- -(CH2).0(CH>)--
6-121 OMe SO;Me -(CH2).0(CH>)--
6-122 SO;Me Me -(CH2).0(CH>)--
6-123 SO;Me F -(CH2).0(CH>)--
6-124 SO;Me Cl -(CH2).0(CH>)--
6-125 SO;Me Br -(CH2).0(CH>)--
6-126 SO;Me I -(CH2).0(CH>)--
6-127 SO;Me CF3 -(CH2).0(CH>)--
6-128 SO;Me CHF; -(CH2).0(CH>)--
6-129 SO;Me CF,Cl -(CH2).0(CH>)--
6-130 SO;Me OMe -(CH2).0(CH>)--
6-131 SO;Me NO- -(CH2).0(CH>)--
6-132 SO;Me SO;Me -(CH2).0(CH>)--
6-133 Cl COOMe Et Et
6-134 Cl COOMe -(CH2)s-
6-135 Cl COOMe -(CH2)20(CH2)2-
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Tabla 7: Compuestos de acuerdo con la invencion de la férmula general (1), en donde Q representa Q4 y R*
representa un grupo metilo, asi como R" y W significan en su caso hidrogeno

U
3 N=S—R'
H = O
Z

N.° X 4 R R' Datos fisicos (RMN de 'H)
7-1 Me Me Et Et

7-2 Me F Et Et

7-3 Me Cl Et Et

7-4 Me Br Et Et

7-5 Me I Et Et

7-6 Me CF3 Et Et

7-7 Me CHF; Et Et

7-8 Me CF,Cl Et Et

7-9 Me OMe Et Et

7-10 Me NO- Et Et

7-11 Me SO-Me Et Et

7-12 Cl Me Et Et

7-13 Cl F Et Et

7-14 Cl Cl Et Et (400 MHz, CDCl3 8, ppm) 7,39 (d, 1H), 7,31 (d, 1H),

3,31 (c, 4H), 2,55 (s, 3H), 1,49 (t, 6H)

7-15 Cl Br Et Et

7-16 Cl I Et Et

7-17 Cl CF3 Et Et

7-18 Cl CHF2 Et Et

7-19 Cl CF.Cl Et Et

7-20 Cl OMe Et Et

7-21 Cl NO: Et Et

7-22 Cl SO;Me Et Et

7-23 OMe Me Et Et

7-24 OMe F Et Et

7-25 OMe Cl Et Et

7-26 OMe Br Et Et

7-27 OMe I Et Et

7-28 OMe CF3 Et Et

7-29 OMe CHF; Et Et

7-30 OMe CF,Cl Et Et
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N.° X 4 R R' Datos fisicos (RMN de 'H)

7-31 OMe OMe Et Et

7-32 OMe NO- Et Et

7-33 OMe SO;Me Et Et

7-34 SO;Me Me Et Et

7-35 SO;Me F Et Et

7-36 SO;Me Cl Et Et

7-37 SO;Me Br Et Et

7-38 SO;Me I Et Et

7-39 SO;Me CF3 Et Et

7-40 SO;Me CHF» Et Et

7-41 SO;Me CF,CI Et Et

7-42 SO;Me OMe Et Et

7-43 SO;Me NO- Et Et

7-44 SO;Me SO;Me Et Et

7-45 Me Me

7-46 Me F

7-47 Me Cl

7-48 Me Br

7-49 Me I

7-50 Me CF3

7-51 Me CHF2

7-52 Me CF.Cl

7-53 Me OMe

7-54 Me NO-

7-55 Me SO-Me

7-56 Cl Me

7-57 Cl F

7-58 Cl Cl (400 MHz, CDCl3 8, ppm) 7,35 (d, 1H), 3,49 (m, 2H),
3,33 - 3,23 (m, 2H), 2,57 (s, 3H)

7-59 Cl Br

7-60 Cl I

7-61 Cl CF3

7-62 Cl CHF2

7-63 Cl CF.Cl

7-64 Cl OMe

7-65 Cl NO:
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N.° X Z R R' Datos fisicos (RMN de 1H)
7-66 Cl SOz:Me -(CH2)s-
7-67 OMe Me -(CH2)s-
7-68 OMe F -(CH2)s-
7-69 OMe Cl -(CH2)s-
7-70 OMe Br -(CH2)s-
7-71 OMe I -(CH2)s-
7-72 OMe CF; -(CH2)s-
7-73 OMe CHF; -(CH2)s-
7-74 OMe CF2Cl -(CH2)s-
7-75 OMe OMe -(CH2)s-
7-76 OMe NO; -(CH2)s-
7-77 OMe SOz:Me -(CH2)s-
7-78 SOz:Me Me -(CH2)s-
7-79 SOz;Me F -(CH2)s-
7-80 SOz;Me Cl -(CH2)s-
7-81 SOz;Me Br -(CH2)s-
7-82 SOz:Me I -(CH2)s-
7-83 SOz:Me CF; -(CH2)s-
7-84 SO2Me CHF; -(CH2)s-
7-85 SOz;Me CF.CI -(CH2)s-
7-86 SOz;Me OMe -(CH2)s-
7-87 SOz;Me NO; -(CH2)s-
7-88 SO2Me SOz;Me -(CH2)s-
7-89 Me Me -(CH2)20(CHa)2-
7-90 Me F -(CH2).0(CH2)-
7-91 Me Cl -(CH2).0(CH2)-
7-92 Me Br -(CH2)20(CHa)2-
7-93 Me I -(CH2).0(CH2)-
7-94 Me CF; -(CH2)20(CHz).-
7-95 Me CHF; -(CH2)20(CHz).-
7-96 Me CF.CI -(CH2)20(CHz).-
7-97 Me OMe -(CH2).0(CH2)-
7-98 Me NO; -(CH2)20(CHz).-
7-99 Me SOz;Me -(CH2)20(CHz).-
7-100 Cl Me -(CH2).0(CH2)-
7-101 Cl F -(CH2).0(CH2)-
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N.° X 4 R R' Datos fisicos (RMN de 'H)

7-102 Cl Cl -(CH2)20(CHz)2- | (400 MHz, CDCl3 8, ppm) 7,41 (d, 1H), 7,36 (d, 1H),
4,32 (m, 2H), 4,19 (m, 2H), 3,57 (m, 2H), 3,31 (m,

2H), 2,55 (s, 3H)

7-103 Cl Br -(CH2)20(CH2)2-

7-104 Cl I -(CH2)20(CH2)2-

7-105 Cl CF3 -(CH2)20(CH2)2-

7-106 Cl CHF2 -(CH2)20(CH2)2-

7-107 Cl CF.Cl -(CH2)20(CH2)2-

7-108 Cl OMe -(CH2)20(CH2)2-

7-109 Cl NO: -(CH2)20(CH2)2-

7-110 Cl SO;Me -(CH2).0(CH>)--

7-111 OMe Me -(CH2)20(CH2)2-

7-112 OMe F -(CH2)20(CH2)2-

7-113 OMe Cl -(CH2)20(CH2)2-

7-114 OMe Br -(CH2)20(CHa)2-

7-115 OMe I -(CH2)20(CH2)2-

7-116 OMe CF3 -(CH2).0(CH>)--

7-117 OMe CHF; -(CH2)20(CH>)--

7-118 OMe CF.Cl -(CH2)20(CH2)2-

7-119 OMe OMe -(CH2)20(CHz).-

7-120 OMe NO- -(CH2).0(CH>)--

7-121 OMe SO;Me -(CH2)20(CH>)--

7-122 | SO:Me Me -(CH2).0(CH>)--

7-123 | SO:Me F -(CH2)20(CH>)--

7-124 | SO:Me Cl -(CH2)20(CH>)--

7-125| SO:Me Br -(CH2).0(CH>)--

7-126 | SO:Me I -(CH2).0(CH>)--

7-127 | SO:Me CF3 -(CH2).0(CH>)--

7-128 | SO:Me CHF; -(CH2)20(CH>)--

7-129 | SO:Me CF,Cl -(CH2).0(CH>)--

7-130 | SO:Me OMe -(CH2).0(CH>)--

7-131 SO;Me NO- -(CH2)20(CH>)--

7-132 | SO:Me SO;Me -(CH2)20(CH>)--

7-133 Cl COOMe Et Et

7-134 Cl COOMe -(CH2)s-

7-135 Cl COOMe -(CH2)20(CH2)2-
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Tabla 8: Compuestos de acuerdo con la invencion de la férmula general (I) en forma de sales de sodio, en donde Q
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representa Q1 y R* representa un grupo metilo, asi como W significa hidrogeno

TR
\N N N:ﬁ_R.
Hsé + O
Na Z
N.° X 4 R R' Datos fisicos (RMN de 'H)
8-1 Me Me Et Et
8-2 Me Cl Et Et
8-3 Me CF3 Et Et
8-4 Me CHF; Et Et
8-5 Cl Me Et Et
8-6 Cl Cl Et Et
8-7 Cl CF3 Et Et
8-8 Cl CHF2 Et Et
8-9 OMe Me Et Et
8-10 OMe Cl Et Et
8-11 OMe CF3 Et Et
8-12 OMe CHF; Et Et
8-13 SO;Me Me Et Et
8-14 SO;Me Cl Et Et
8-15 SO;Me CF3 Et Et
8-16 SO;Me CHF; Et Et
8-17 Me Me -(CHa)s-
8-18 Me Cl -(CH2)s-
8-19 Me CF3 -(CH2)s-
8-20 Me CHF; -(CH2)s-
8-21 Cl Me -(CH2)s-
8-22 Cl Cl -(CH2)s-
8-23 Cl CF; -(CH2)s-
8-24 Cl CHF2 -(CH2)s-
8-25 OMe Me -(CH2)s-
8-26 OMe Cl -(CH2)s-
8-27 OMe CF3 -(CH2)s-
8-28 OMe CHF; -(CH2)s-
8-29 SO;Me Me -(CH2)s-
8-30 SO;Me Cl -(CH2)s-
8-31 SO;Me CF3 -(CH2)s-

49




ES 2 566 024 T3

(continuacion)

N.° X 4 R R' Datos fisicos (RMN de 'H)
8-32 SO;Me CHF; -(CH2)s-
8-33 Me Me -(CH2)20(CHz2)2-
8-34 Me Cl -(CH2)20(CH2)2-
8-35 Me CF3 -(CH2).0(CH>)--
8-36 Me CHF; -(CH2).0(CH>)--
8-37 Cl Me -(CH2)20(CH2)2-
8-38 Cl Cl -(CH2)20(CH2)2-
8-39 Cl CF3 -(CH2)20(CH2)2-
8-40 Cl CHF2 -(CH2)20(CH2)2-
8-41 OMe Me -(CH2)20(CHz2)2-
8-42 OMe Cl -(CH2)20(CH2)2-
8-43 OMe CF3 -(CH2)20(CH>)--
8-44 OMe CHF; -(CH2)20(CH>)--
8-45 SO;Me Me -(CH2).0(CH>)--
8-46 SO;Me Cl -(CH2).0(CH>)--
8-47 SO;Me CF3 -(CH2).0(CH>)--
8-48 SO;Me CHF; -(CH2).0(CH>)--
8-49 Cl COOMe Et Et
8-50 Cl COOMe -(CH2)s-
8-51 Cl COOMe -(CH2)20(CH2)2-

Tabla 9: Compuestos de acuerdo con la invencion de la férmula general (I), en donde Q representa Q3 y R’
representa cloro, asi como R" y W significan en su caso hidrégeno

PN o X R
N§)\ N=S—R
N I
cl H O
Z
N.° X 4 R R' Datos fisicos (RMN de 'H)

9-1 Me Me Et Et
9-2 Me F Et Et
9-3 Me Cl Et Et
9-4 Me Br Et Et
9-5 Me I Et Et
9-6 Me CF3 Et Et
9-7 Me CHF; Et Et
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(continuacion)

N.° X 4 R R' Datos fisicos (RMN de 'H)
9-8 Me CF,CI Et Et
9-9 Me OMe Et Et

9-10 Me NO- Et Et

9-11 Me SO-Me Et Et

9-12 Cl Me Et Et

9-13 Cl F Et Et

9-14 Cl Cl Et Et (400 MHz, CDCl3 6, ppm) 7,49 (d, 1H), 7,46

(d, 1H), 3,29 (c, 4H), 1,51 (t, 6H)

9-15 Cl Br Et Et

9-16 Cl I Et Et

9-17 Cl CF3 Et Et

9-18 Cl CHF2 Et Et

9-19 Cl CF.Cl Et Et

9-20 Cl OMe Et Et

9-21 Cl NO: Et Et

9-22 Cl SO;Me Et Et

9-23 OMe Me Et Et

9-24 OMe F Et Et

9-25 OMe Cl Et Et

9-26 OMe Br Et Et

9-27 OMe I Et Et

9-28 OMe CF3 Et Et

9-29 OMe CHF; Et Et

9-30 OMe CF,Cl Et Et

9-31 OMe OMe Et Et

9-32 OMe NO- Et Et

9-33 OMe SO;Me Et Et

9-34 SO;Me Me Et Et

9-35 SO;Me F Et Et

9-36 SO;Me Cl Et Et

9-37 SO;Me Br Et Et

9-38 SO;Me I Et Et

9-39 SO;Me CF3 Et Et

9-40 SO;Me CHF; Et Et

9-41 SO;Me CF,Cl Et Et

9-42 SO;Me OMe Et Et
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(continuacion)

N.° X 4 R R' Datos fisicos (RMN de 'H)
9-43 SO;Me NO- Et Et
9-44 SO;Me SO;Me Et Et
9-45 Me Me -(CH2)s-
9-46 Me F -(CH2)s-
9-47 Me Cl -(CH2)s-
9-48 Me Br -(CH2)s-
9-49 Me I -(CH2)s-
9-50 Me CF3 -(CH2)s-
9-51 Me CHF» -(CH2)s-
9-52 Me CF,Cl -(CH2)s-
9-53 Me OMe -(CH2)s-
9-54 Me NO- -(CH2)s-
9-55 Me SO;Me -(CH2)s-
9-56 Cl Me -(CH2)s-
9-57 Cl F -(CH2)s-
9-58 Cl Cl -(CH2)s- (400 MHz, CDCls 8, ppm) 7,48 (d, 1H), 7,45
(d, 1H), 3,40 — 3,25 (m, 4H), 2,30 — 2,11 (m,
4H), 1,88 — 1,80 (m, 1H), 1,70 — 1,53 (m,
1H)
9-59 Cl Br -(CH2)s-
9-60 cl | -(CHz)s-
9-61 Cl CF3 -(CH2)s-
9-62 Cl CHF2 -(CH2)s-
9-63 Cl CF.Cl -(CH2)s-
9-64 Cl OMe -(CH2)s-
9-65 Cl NO: -(CH2)s-
9-66 Cl SO;Me -(CH2)s-
9-67 OMe Me -(CH2)s-
9-68 OMe F -(CH2)s-
9-69 OMe Cl -(CH2)s-
9-70 OMe Br -(CH2)s-
9-71 OMe I -(CH2)s-
9-72 OMe CF3 -(CH2)s-
9-73 OMe CHF; -(CH2)s-
9-74 OMe CF.Cl -(CH2)s-
9-75 OMe OMe -(CH2)s-
9-76 OMe NO- -(CH2)s-
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(continuacion)

N.° X 4 R R' Datos fisicos (RMN de 'H)

9-77 OMe SO;Me -(CH2)s-

9-78 SO;Me Me -(CH2)s-

9-79 SO;Me F -(CH2)s-

9-80 SO;Me Cl -(CH2)s-

9-81 SO;Me Br -(CH2)s-

9-82 SO;Me I -(CH2)s-

9-83 SO;Me CF3 -(CH2)s-

9-84 SO;Me CHF; -(CH2)s-

9-85 SO;Me CF,Cl -(CH2)s-

9-86 SO;Me OMe -(CH2)s-

9-87 SO;Me NO- -(CH2)s-

9-88 SO;Me SO;Me -(CH2)s-

9-89 Me Me -(CH2)20(CH2)2-

9-90 Me F -(CH2)20(CH2)2-

9-91 Me Cl -(CH2)20(CH2)2-

9-92 Me Br -(CH2)20(CH2)2-

9-93 Me I -(CH2)20(CH2)2-

9-94 Me CF3 -(CH2).0(CH>)--

9-95 Me CHF; -(CH2).0(CH>)--

9-96 Me CF,Cl -(CH2).0(CH>)--

9-97 Me OMe -(CH2)20(CH2)2-

9-98 Me NO- -(CH2).0(CH>)--

9-99 Me SO;Me -(CH2).0(CH>)--

9-100 Cl Me -(CH2)20(CH2)2-

9-101 Cl F -(CH2)20(CH2)2-

9-102 Cl Cl -(CH2)20(CH2)2- (400 MHz, DMSO-de 8, ppm) 7,57 (d, 1H),
7,27 (d, 1H), 4,23 — 4,12 (m, 2H), 4,06 —

3,97 (m, 2H), 3,55 — 3,40 (m, 4H)

9-103 Cl Br -(CH2)20(CH2)2-

9-104 Cl I -(CH2)20(CH2)2-

9-105 Cl CF3 -(CH2)20(CH2)2-

9-106 Cl CHF2 -(CH2)20(CH2)2-

9-107 Cl CF.Cl -(CH2)20(CH2)2-

9-108 Cl OMe -(CH2)20(CH2)2-

9-109 Cl NO: -(CH2)20(CH2)2-

9-110 Cl SO;Me -(CH2).0(CH>)--

9-111 OMe Me -(CH2)20(CH2)2-
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(continuacion)

N.° X 4 R R' Datos fisicos (RMN de 'H)
9-112 OMe F -(CH2)20(CH2)2-
9-113 OMe Cl -(CH2)20(CH2)2-
9-114 OMe Br -(CH2)20(CHz)2-
9-115 OMe I -(CH2)20(CH2)2-
9-116 OMe CF3 -(CH2).0(CH>)--
9-117 OMe CHF; -(CH2)20(CH>)--
9-118 OMe CF.Cl -(CH2)20(CH2)2-
9-119 OMe OMe -(CH2)20(CH2)2-
9-120 OMe NO- -(CH2).0(CH>)--
9-121 OMe SO;Me -(CH2).0(CH>)--
9-122 SO;Me Me -(CH2)20(CH>)--
9-123 SO;Me F -(CH2)20(CH>)--
9-124 SO;Me Cl -(CH2).0(CH>)--
9-125 SO;Me Br -(CH2)20(CH>)--
9-126 SO;Me I -(CH2)20(CH>)--
9-127 SO;Me CF3 -(CH2)20(CH>)--
9-128 SO;Me CHF» -(CH2).0(CH>)--
9-129 SO;Me CF,Cl -(CH2).0(CH>)--
9-130 SO;Me OMe -(CH2)20(CH>)--
9-131 SO;Me NO- -(CH2)20(CH>)--
9-132 SO;Me SO;Me -(CH2)20(CH>)--
9-133 Cl COOMe Et Et
9-134 Cl COOMe -(CH2)s-
9-135 Cl COOMe -(CH2)20(CH2)2-

B. Ejemplos de formulacion

a) Se obtiene un polvo para espolvoreo mezclando 10 partes en peso de un compuesto de la férmula (I) y/o sus
sales y 90 partes en peso de talco como sustancia inerte y triturandolas en un molino de martillos.

b) Se obtiene un polvo humectable facilmente dispersable en agua mezclando 25 partes en peso de un
compuesto de la formula (I) y/o sus sales, 64 partes en peso de cuarzo con contenido de caolin como materia
inerte, 10 partes en peso de lignosulfonato de potasio y 1 parte en peso de oleoilmetiltaurinato de sodio como
humectante y dispersante, y moliéndolas en un molino de clavijas.

c) Se obtiene un concentrado para dispersion facilmente dispersable en agua mezclando 20 partes en peso de
un compuesto de la formula (I) y/o sus sales con 6 partes en peso de poliglicoléter de alquilfenol (®Triton X 207),
3 partes en peso de poliglicoléter de isotridecanol (8 OE) y 71 partes en peso de aceite mineral parafinico
(intervalo de ebullicion por ejemplo de aproximadamente 255 a mas de 277 °C) y efectuando una molienda en un
molino de bolas de friccion hasta una finura de menos de 5 micrémetros.

d) Se obtiene un concentrado emulsionable a partir de 15 partes en peso de un compuesto de la férmula () y/o
sus sales, 75 partes en peso de ciclohexanona como disolvente y 10 partes en peso de nonilfenol etoxilado como
emulsionante.
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€) Se obtiene un granulado dispersable en agua mezclando

75 partes en peso de un compuesto de la formula (1) y/o sus sales,

10 partes en peso de lignosulfonato de calcio,

5 partes en peso de laurilsulfato de sodio,

3 partes en peso de alcohol de polivinilo y

7 partes en peso de caolin

en un molino de clavijas y granulando el polvo en lecho fluidizado mediante pulverizacion de agua como liquido
de granulacion.

f) También se obtiene un granulado dispersable en agua homogeneizando y pretriturando en un molino coloidal
25 partes en peso de un compuesto de la férmula (1) y/o sus sales,

5 partes en peso de 2,2'-dinaftiimetano-6,6'-disulfonato de sodio

2 partes en peso de oleoilmetiltaurinato de sodio,

1 parte en peso de alcohol de polivinilo,

17 partes en peso de carbonato de calcio y

50 partes en peso de agua,

moliendo posteriormente en un molino de perlas y pulverizando y secando la suspension asi obtenida en una
torre de pulverizacion por medio de una boquilla de pulverizacién de una Unica sustancia.

C. Ejemplos bioldgicos
1. Efecto herbicida contra plantas nocivas en la pre-emergencia

Se colocan semillas de plantas de maleza o de cultivo monocotiledéneas o dicotiledéneas en tierra arcillosa y
arenosa en macetas de fibra de madera y se cubren con tierra. Después se aplican los compuestos de acuerdo con
la invencién, formulados en forma de polvos humectables (WP) o concentrados para emulsion (EC), sobre la
superficie de la tierra de cobertura en forma de una suspensiéon o emulsiéon acuosa con una dosis de aplicaciéon de
agua de, calculado, 600 a 800 I/ha con adicién de 0,2 % de humectante. Después del tratamiento se colocan las
macetas en el invernadero y se mantienen en buenas condiciones de crecimiento para las plantas de ensayo. Se
efectla la valoraciéon visual del dafio a las plantas de experimentacion en comparaciéon con los controles sin
tratamiento después de un tiempo de ensayo de 3 semanas (efectividad herbicida porcentual (%): 100 % de
efectividad = las plantas murieron, 0 % de efectividad = igual que las plantas de control). En ese sentido, por ejemplo
los compuestos n.° 6-102, 6-014 y 6-058 muestran con una dosis de aplicacién de 320 g/ha, cada uno, al menos
80 % de efectividad contra Abutilon theophrasti, Amaranthus retroflexus y Matricaria inodora.

2. Efecto herbicida contra plantas nocivas en la post-emergencia

Se colocan semillas de plantas de maleza o de cultivo monocotiledéneas o dicotiledéneas en tierra arcillosa y
arenosa en macetas de fibra de madera, se cubren con tierra y se cultivan en el invernadero en buenas condiciones
de crecimiento. 2 a 3 semanas después de la siembra se tratan las plantas de experimentacién en el estadio de una
hoja. Después se pulverizan los compuestos de acuerdo con la invencion, formulados en forma de polvos
humectables (WP) o concentrados para emulsion (EC), sobre las partes verdes de la planta en forma de una
suspension o emulsién acuosa con una dosis de aplicacion de agua de, calculado, 600 a 800 I/ha con adiciéon de
0,2 % de humectante. Después de haber dejado que las plantas de experimentacion permanecieran en el
invernadero en condiciones 6ptimas de crecimiento durante aproximadamente 3 semanas, se valora visualmente la
efectividad de las preparaciones en comparacién con controles sin tratamiento (efectividad herbicida porcentual (%):
100 % de efectividad = las plantas murieron, 0 % de efectividad = igual que las plantas de control). En ese sentido,
numerosos compuestos de acuerdo con la invencién muestran con una dosis de aplicacién de 80 g/ha, cada uno,
una efectividad destacada contra un gran numero de plantas indeseadas.

3. Ensayos comparativos

De acuerdo con las condiciones mencionadas para la evaluacion de la efectividad herbicida contra plantas nocivas
en la pre-emergencia, se efectuaron ensayos comparativos entre los compuestos de acuerdo con la invencion y los
conocidos por el documento WO 2011/035874 A1. Los resultados de los ensayos muestran que los compuestos de
acuerdo con la invencién presentan una efectividad superior contra numerosas plantas nocivas.

Las abreviaturas usadas en el presente documento significan:

ABUTH Abutilon theophrasti AMARE Amaranthus retroflexus
AVEFA Avena fatua MATIN Matricaria inodora
PHBPU Pharbitis purpureum STEME Stellaria media

VERPE Veronica persica
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Tabla A Efectividad herbicida en la pre-emergencia

Compuesto Dosificacion Efectividad herbicida contra
[g/ha]
]
= 4 z T o
- < = [T} 14
@ = < T i
< < = o >
=S
|
320 80% | 90% | 90% | 80% | 90 %
Ejemplo n.° 6-014 de acuerdo con la
invencion
320 0% 30 % 0% 10% | 40%
Ejemplo n.° 1-308 del documento WO
2011/035874 A1
Tabla B Efectividad herbicida en la pre-emergencia
Compuesto Dosificacion Efectividad herbicida contra
[g/ha]
] ]
= o4 Z =
- < = i
e} = < =
< < = n
Yk NQ
320 90 % 60 % 90 % 70 %
Ejemplo n.° 6-058 de acuerdo con la invencion
7
N\
CH,
320 0% 30 % 0% 0%
Cl
Ejemplo n.° 1-308 del documento WO 2011/035874
A1
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Tabla C Efectividad herbicida en la pre-emergencia

Compuesto Dosificacion Efectividad herbicida contra
[g/ha]
w
m Z g =
w = m L
> < T [
< = o ()
7)\ JKKEE || 320 70 % 100 % 100 % 90 %
Ejemplo n.° 6-102 de acuerdo con la invencion
7
N\
CH,
320 0% 0% 10 % 0%
Cl

Ejemplo n.° 1-308 del documento WO 2011/035874
A1
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REIVINDICACIONES

1. Sulfinilaminobenzamidas de la formula (I) o sus sales

o X T
Q N=—S—R'
N |
Ru O (I),
z
w

en donde los simbolos e indices tienen los siguientes significados:

Q significa un resto Q1, Q2, Q3 o Q4,

2N //_Rl PN\ NN
N\N>\ N\'I')\ N \\ RZ/QO>\
R" R" R"

Q1) (Q2) (Q3) (Q4)

X significa nitro, halégeno, ciano, tiocianato, alquilo (C+-Cs), haloalquilo (C+-Ce), alquenilo (C2-Cs), haloalquenilo
(C2-Cs), alquinilo (C2-Cs), haloalquinilo (Cs-Cg), cicloalquilo (C3-Ce) halomcloalquno (C3—Ca) C|cloanU|I (C3-Cs)-
anU|Io (C4-Ce), haIOC|cIoanU|I (C3-Co)- anU|Io (C1 Cs), R (O)C R' (R ON=)C, R’ O(O)C (R )2N(O)
R'(R O)N(O) (R’ )zN N(O)C R’ (O) (R )N(O) R? O(O)C( )N(O)C ( )2N(O)C(R'N(O)C,
RZ(O) S(R )N(O)C R O(O 2S(R )N(O)C (R )zN(O)zs(R )N(O)C R 0, R (O)CO R (O) SO RZO(O)CO
(R 22N(O)CO, (R'):N, R' (O)C(R ) , R¥0):S(R ) , R?O(0)C(R )N, (R )22N(O)C(R')N, R O(O) 2S(R 1)N,
(R )zN(O)zS(R N, R? (O) R’ O(O)zS (R' )2N(O)zS R'(0)C(R"N(O):S, R?0(0)C(R')N(O).S,
(R )2N(O)C(R N ( )2S, (R® O)z(O)P R’ (O)C-alquno (C1-Cs), R'O(0)C-alquilo (C1 Ce), (R )2N(O)C-alquilo (C1-Cs),
(R O)(R')N (O)C alquilo  (C+-Cs), (R )2N(R N(O)C alquilo  (Ci-Ce¢), R’ (20)C(R N(O)C alquilo  (C+-Cs),
R? O(O)C( )N(O)C-alquno (C4-Ce), (R )zN(O)C(R )N(O)C-alquilo (C1-Cs), R*(O)S(R')N(O)C- alquno (C4-Ce),
R O(O »S(R"N(O)C-alquilo (C1-Cs), (R")2N(O)2S(R" )N(O)C-alquno (C4-Cs), NC-anU|Io (C+-Cs), R'O-alquilo (C+-
, R'(0)CO-alquilo (C1 Cs), 2(O)ZSO alquilo (C+- 062 R? O(O)CO alquilo (C+-Ce), )2N(O)CO alquilo (C+-Ce),
(R )2N anU|Io (C1-Cs), R'(O)C(R")N- alqullo (C1 Cs), R%(0)S(R")N -anU|Io (C4-Cs), R O(0)C(R")N-alquilo (C1 Cs),
(R")2N(O)C(R")N-alguilo (C4-Cs), R'O(0).S(R’ )N alquilo (C1+-Ce), (R' )2N(O)ZS(R )N- alquno (C1-Ce), R*(0)nS-
anU|Io (C1 Cs), R'O(0O);S-alquilo (Cs- Ca) (R )2N(O)ZS-anU|Io (C+-Cs), R' (J_O)C(R N(O)zS-alquilo  (C4-Cs),
R?0(0)C(R")N(0)zS-alquilo (C1-Cs), (R")2N(O)C(R")N(O)2S-alquilo (C1+-Cs), (R’0)2(O)P-alquilo (C4-Cs), fenilo,
heteroarilo, heterociclilo, fenil-alquilo (C+-Cs), heteroaril-alquilo (C+-Cs), heterociclil-alquilo (C+-Cg), estando
sustituidos los ultimos seis restos mencionados en cada caso con s restos del 1grupo formado por nltro halogeno,
C|ano t|0C|anato anU|Io (C4-Cs), haloalquﬂo (C+-Cs), cicloalquilo (C3-Cs), R'O(0)C, (R"N(O)C, R'O, (R')2N
R?(0).S, R'O(0),S, (R")2N(0),S y R'0-alquilo (C+-C), y portando el heter00|cI|Io N grupos oxo,
Z significa hidrégeno, nitro, halégeno, ciano, tiocianato, alquilo (C4-Cs), haloalquilo (C+-Cs), alquenilo (C2-Ce),
haloalquenilo (C2-Ceg), alquinilo (C2-Cg), haloalquinilo (C3-Cs), cicloalquilo (C3-Ce) haIOC|cIoanu|Io (C3-Ce),
C|cloalqu|I (C3—Ca) anU|Io (Cy- Ca) haIOC|cIoanU|I (C3—Ca) anU|Io (C1 Cs), (O)C R' (R ON=)C, R O(0)C,
(R )zN(O)C R'(R O)N(O)C (R’ )2N(R )N(O)C R’ (O)C(R )N(O)C, R® O( )C(R IN(O)C, ( )zN(O)C(R IN(O)C,
2(O) S(R )N(O)C R’ O(O)zS( )N(O)C (R )2N(O)2S(R' )N(O)C R 0, R' (O)CO R (O)zSO R?0(0)CO,
(R 22N(O)CO, (R'):N, R' (O)C(R ) , R*0)S(R 1)N, R?0(0)C(R )N, (R )22N(O)C(R')N, R O(O) »S(RYN,
(R )zN(O)zS(R N, R? (O) R’ O(O)zS (R' )2N(O)zS R'(0)C(R"N(O):S, R?0(0)C(R')N(O).S,
(R )2N(O)C(R N ( )2S, (R® O)z(O)P R’ (O)C-alquno (C1-Cs), R'O(0)C-alquilo (C1 Ce), (R )2N(O)C-alquilo (C1-Cs),
(R O)(R')N (O)C alquilo  (C+-Cs), (R )2N(R N(O)C alquilo  (C1-Ce¢), R’ (20)C(R N(O)C alquilo  (C+-Cs),
R? O(O)C( )N(O)C-alquno (C4-Ce), (R )zN(O)C(R )N(O)C-alquilo (C1-Cs), R*(0)S(R’ )N(O)C-alquno (C4-Ce),
R O( 0223 )N(O)C-alquilo (Cs- Ca) (R"N2N(0)2S(R' )N(O)C-alquno (C4-Cs), NC-anU|Io (C+-Cs), R'O-alquilo (C+-
, R'(0)CO-alquilo (C1 Cs), R? (O)ZSO alquilo (C+- Ca) R? O(O)CO alquilo (C+-Ce), ( )2N(O)CO alquilo (C4-Ce),
(R )2N anU|Io (C+-Cs), R'(O)C(R")N- anU|Io (Cy- Ca) R?(0)2S(R"N- anU|Io (C+-Cs), R°O(0)C(R")N-alquilo (C1 Cs),
(RN2N(O)C(R)N- alquno (C+-Cs), R'O(0):S(R’ )N alquilo (C4-Ce), (R )2N(O)ZS(R )N- anU|Io (C1-Cs), R*(O)nS-
anU|Io (C1 Cs), R'O(O);S-alquilo (Cs- Ca) (R )2N(O)ZS-anU|Io (C+-Cs), R'(O)C(R')N(O),S-alquilo (C+-Cé),
R?0(0)C(R")N(0)zS-alquilo (C1-Cs), (R")2N(O)C(R")N(O)2S-alquilo (C1+-Cs), (R’0)2(O)P-alquilo (C4-Cs), fenilo,
heteroarilo, heterociclilo, fenil-alquilo (C+-Cs), heteroaril-alquilo (C+-Cs), heterociclil-alquilo (C+-Cg), estando
sustituidos los ultimos seis restos mencionados en cada caso con s restos del grupo formado por nitro, halégeno,
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C|ano t|00|anato anU|Io (C4-Cs), haloalquﬂo (C+-Cs), cicloalquilo (C3-Cs), R'O(0)C, (R"N(O)C, R'O, (R"):N
R?(0),S, R'O(0),S, (R")2N(0),S y R'0-alquilo (C4-Cs), y portando el heterociclilo n grupos oxo,

W significa hidrogeno, halégeno, nitro, ciano, tiocianato, alquilo (C4-Cs), haloalquilo (C4-Cs), alquenilo (C2-Cs),
haloalquenilo (C2-Cs), alquinilo (C2-Cs), haloalquinilo (Cs—Cg), cicloalquilo (C3—C7), halocicloalquilo (Cs-Cy7), alcoxi
(C4-Cs), haloalcoxi (C1-Cs), anU|I (Cy- Ca) (O) S, haloalqullo (C1 Cs)- (O) S, a|COXI (C1 Cs)-alquilo (C4-Cy4), alcoxi-
(C1-Ce)-haloalquilo (C4-C4), R'(0)C, R'(R'ON= )C R'O(0)C, (R")2N, R'(O)C(R")N o R*(0)2S(R")N,

R y R' significan, independientemente entre si, en cada caso alquilo (C+-Cs), haloalquilo (C+4-Cs), alquenilo (Co-
Cs), haloalquenilo (C2-Cs), alquinilo (C2-Ce), haloalquinilo (C3-Cs), cicloalquilo (C3-Cs), halocicloalquilo (C3-Cs),
cicloalquil-(C3-Cs)-alquilo (C+-Cs), halocicloalquil-(Cs-Ceg)-alquilo (C4-Cs), alcoxi-(C+-Cs)-alquilo (C+-Cs), haloalcoxi-
(C4-Cs)-alquilo (C4-Cs), fenilo, heteroarilo o heterociclilo, estando sustituidos los tres Ultimos restos mencionados
en cada caso con s restos del grupo formado por nltro halogeno C|ano t|0C|anato anU|Io (C4-Cs), haloalquﬂo
(C+-Cs), cicloalquilo (C3-Cs), R'O(0)C, (R")2N(O)C, R'O, (R')2N, R*(0).S, R'O(0),S, (R")2N(O)S y R'0-alquilo
(C4-Cs), y portando el heterociclilo n grupos oxo,

o Ry R' forman, junto con el atomo de azufre al que estan unidos,

un anillo de 3 a 8 miembros no saturado, parcialmente saturado o saturado que, ademas de los atomos de
carbono y ademas del atomo de azufre del grupo sulfoximino, contiene en cada caso m miembros del anillo del
grupo formado por N(R'), O y S(O),, y estando sustituido este anillo en cada caso con s restos del grupo formado
por nitro, halogeno C|ano t|00|anato anU|Io (C4-Cs), haloalquﬂo (C+-Cs), cicloalquilo (Cs-Cs), R'O(O)C,
(R"2N(O)C, R'O, (R")2N, R¥(0),S, R'O(0),S, (R")2N(0)2S y R'0-alquilo (C+-Cs), y portando este anillo n grupos
0XO0,

R" significa hidrégeno, alquilo (C+-Cs), haloalquilo (C4-Cs), alquenilo (C2-Cs), haloalquenilo (C2-Cs), alquinilo (C-
Cs), haloalquinilo (C3-Cs), C|cloanU|Io (Cs-Cs), halomcloalquno (Cs-Cs), cicloalquil- (C3—Ca) alquilo  (C4-Cs),
halocicloalquil-(C3-Cs)- anU|Io (C+-Cs), R'(O)C- anU|Io (C+-Cs), R’ O(O)C-alquﬂo (C+-Cs), (R )zN(O)C-anuno (Cy-
Cs), NC- anU|Io (C1 Cs), R'O-alquilo (Cs- Ca) R' (O)CO alquilo (C4-Cs), R (0)2S0-alquilo (Cs- Ca) (R")2N-alquilo
(C+-Cs), R’ (O)C( "N-alquilo (C1-Cs), R (O)ZS(R )N- anU|Io (Cs- Ca) R%0)nS- anU|Io (Cs- Ca) R'0(0),S- anU|Io
(C1 Ce), (R )2N(O)ZS alquilo  (C-Ce), R'(O)C, R'O(O)C, (R'):N(O)C, R'O, (R')N, R?O(0)C(R'N,
(RN2N(O)C(RY)N, R*0),S, o en cada caso bencilo sustituido con s restos del grupo formado por metilo, etilo,
metOX| nitro, trifluorometilo y halégeno,

R* significa alquilo (C1—Cs), haloalquilo (C1—Cs), alquenilo (C»-Cs), haloalquenilo (C2-Cs), alquinilo (C2-Cé),
haloalquinilo (Cs3-Cg), estando sustltwdos los sels restos menmonados anterlormente en cada caso con s restos
deI grupo formado por nitro, ciano, (R )3Si, (R°0)2(0)P, R(0):S, (R'::N, R'O, R'(0)C, R'O(0)C, R'(0)CO,
R?0(0)CO, R'(O)C(R')N, R*0)2S(R")N, cicloalquilo (Cs-Cs), heteroarilo, heterociclilo y fenilo, y estando
sustituidos los cuatro ultimos restos mencionados con s restos del grupo formado por alquilo (C1—Cs), haloalquilo
(C4—Cs), alcoxi (C1-Cs), haloalcoxi (C1—Cs) y haldégeno, y portando el heterociclilo n grupos oxo,

o R* significa cicloalquilo (C3—Cy7), heteroarilo, heterocicliio o fenilo, estando sustituidos los cuatro restos
mencionados anteriormente en cada caso con s restos del grupo formado por halégeno, nitro, ciano, alquilo (Cs-
Cs), haloalquilo (C4-Cs), cicloalquilo (C3-Cs),

alqull (C1-Cs)-S(O)n, alcoxi (C4-Cs), haloalcoxi (C1-Cs) y alcoxi-(C1-Ce)-alquilo (C4-Ca),

RY significa hidrogeno, alquilo (C1—Cs), haloalquilo (C1—Cs), alquenilo (C2-Cs), haloalquenilo (C,-Cs), alquinilo (Co-
Cs), haloalquinilo (Cs-Cg), cicloalquilo (C3—C7), alcoxi (C+4-Cs), haloalcoxi (C1—Ce), alqueniloxi (C2-Cs), alquiniloxi
(C2-Cs), ciano, nitro, metilsulfanilo, metilsulfinilo, metilsulfonilo, acetilamino, benzoilamino, metoxicarbonilo,
etoxicarbonilo, metoxicarbonilmetilo, etoxicarbonilmetilo, benzoilo, metilcarbonilo, piperidinilcarbonilo,
trifluorometilcarbonilo, halégeno, amino, aminocarbonilo, metilaminocarbonilo, dimetilaminocarbonilo,
metoximetilo, o en cada caso heteroarilo, heterociclilo o fenilo sustituidos con s restos del grupo formado por
alquilo (C1—Cs), haloalquilo (C1—Cs), alcoxi (C1-Cg), haloalcoxi (C1—Csg) y halégeno, y portando el heterociclilo n
grupos oxo,

R? significa hidrégeno, alquilo (C1—Cs), R'O-alquilo (C4-Cs), R'CHz, cicloalquilo g03 C7) haloalquilo (C1—Cs),
alquenilo (C,-Cs), haloalquenilo (C,-Cs), alquinilo (C2-Ce), haloalquinilo (Cs-Cs), R'O, R'(H)N, metoxicarbonilo,
etoxicarbonilo, metilcarbonilo, dimetilamino, trifluorometilcarbonilo, acetilamino, metilsulfanilo, metilsulfinilo,
metilsulfonilo o en cada caso heteroarilo, heterociclilo, bencilo o fenilo sustituidos con s restos del grupo formado
por halégeno, nitro, ciano, alquilo (C+-Cs), haloalquilo (C4-Cs), cicloalquilo (Cs-Ce), alquil-(C4-Cs)-S(O)n, alcoxi (Cq-
Ca) haloalcoxi (C4-Cs) y alcoxi-(C+4-Cs)-alquilo (C+-Ca4), portando el heterociclilo n grupos oxo,

R' significa hidrégeno, alquilo (C+-Cs), haloalquilo (C1-Cs), alquenilo (C2-Cs), haloalquenilo (C2-Cs), alquinilo (Co-
Cs), haloalquinilo (C3-Cs), cicloalquilo (C3-Cs), cicloalquenilo (C3-Cs), halocicloalquilo (C3-Cg), cicloalquil-(Cs-Ce)-
alquilo (C4-Cg), alquil-(C1-Cg)-O-alquilo (C4-Cs), cicloalquil-alquilo-(C1-Cg)-O-alquilo (C4-Cs), fenilo, fenil-alquilo
(C+4-Cs), heteroarilo, heteroaril-alquilo (C+-Ce), heterociclilo, heter00|cI|I-anU|Io (C4-Cs), fenil- O-alquno (C4-Ce),
heteroaril-O-alquilo (C1 Cs), heterociclil-O-alquilo (C1-Cs), fenil-N(R*)-alquilo (C1-Cs), heteroaril-N(R?)-alquilo (C+-
Cs), heterociclil-N(R®-alquilo (C1-Cs), fenil-S(O)q-alquilo (C4-Cs), heteroaril-S(O)q-alquilo (C+4-Cs), heterociclil-
S(O)nq-alquilo (C4-Cs), estando sustituidos los quince ultimos restos mencionados en cada caso con s restos del
grupo formado por nitro, halogeno C|ano t|00|anato alquilo (C1 Cs), haloalquﬂo (C4-Cs), cicloalquilo (Cs-Ce),
R’°0(0)C, (R*):N(O)C, R’O, (R*:N, R%0).S, R°0O(0):S, (R*:N(O).S y R’O-alquilo (C:-Cs), y portando el
heter00|cI|Io n grupos oxo,

R? significa alquilo (C1-Cs), haloalquilo (C1-Cs), alquenilo (C,-Cs), haloalquenilo (C2-Cs), alquinilo (C2-Cé),
haloalquinilo (Cs-Cs), cicloalquilo (C3-Cs), cicloalquenilo (C3-Cs), halocicloalquilo (Cs-Cs), cicloalquil-(Cs-Cg)-alquilo
(C4-Cs), alquil-(C4-Cg)-O-alquilo (C4-Cs), cicloalquil-alquilo-(C+-Cs)-O-alquilo (C+-Cs), fenilo, fenil-alquilo (C4-Cs),
heteroarilo, heteroaril-alquilo (C+-Cs), heterociclilo, heterociclil-alquilo (C4-Cs), fenil-O-alquilo (C1-Cg), heteroaril-O-
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alquilo  (C4- Ca) heterociclil-O-alquilo  (C1-Ce), fenil-N(R%-alquilo (C1-Cs), heteroaril-N(R%)-alquilo (C+-Cé),
heterociclil-N(R®)-alquilo (C+-Cs), fenil-S(O)q-alquilo (C1-Cs), heteroaril-S(O)q-alquilo (C1-Cs), heterociclil-S(O)q-
alquilo (C+-Ce), estando sustituidos los Ultimos quince restos mencionados en cada caso con s restos del grupo
formado por n|tro halogeno ciano, tiocianato, anU|Io (C4-Ce), haloalquﬂo (C+-Cs), cicloalquilo (C3-Cs), R*0(0)C,
(R®:N(O)C, R*0, (R*):N, R*0),S, R*0(0),S, (R*:N(0):S y R*0-alquilo (C4-Cs), y portando el heterociclilo n
grupos oxo,

R? significa hidrégeno, alquilo (C+-Cs), haloalquilo (C1-Cs), alquenilo (C-Cs), alquinilo (C2-Cs), cicloalquilo (Cs-Ce),
C|cloalqu|I (C3-Cs)-alquilo (C4-Ce) o fenilo,

R* significa alquilo (C1-Cs), haloalquilo (C1-Cs), alquenilo (C2-Cs), alquinilo (C2-Cs), cicloalquilo (C-Cs), cicloalquil-
(C3-Ce) alquilo (C1-Ce) o fenilo,

R significa hidrégeno o alquilo (C4-Cs),

R significa alquilo (C4-Ca),

R’ significa acetoxi, acetamido, N-metilacetamido, benzoiloxi, benzamido, N-metilbenzamido, metoxicarbonilo,
etoxicarbonilo, benzoilo, metilcarbonilo, piperidinilcarbonilo, morfolinilcarbonilo, trifluorometilcarbonilo,
aminocarbonilo, metilaminocarbonilo, dimetilaminocarbonilo, cicloalquilo (C3-Cs) 0 en cada caso heteroarilo o
heterociclilo sustituidos con s restos del grupo formado por metilo, etilo, metoxi, trifluorometilo y halégeno,

n significa 0, 1 0 2,

m significa 0, 1, 2, 3 0 4,

s significa 0, 1,2 0 3.

2. Sulfinilaminobenzamidas de acuerdo con la reivindicacion 1, en donde

Q significa un resto Q1, Q2, Q3 o0 Q4,

N—N N O—N _

R R ry NN

N\N)\ N\'I')\ NS RZ/QO>\
R R" R"

Q1) (Q2) (Q3) (Q4)

X significa nitro, halégeno, ciano, alquilo (C1-Cs), haloalquilo (C4-Cs), alquenilo (C2-Cg), alquinilo (C2-Ce),
mcloalquﬂo (C3-Ce) halomcloalquno (CS-CGR cicloalquil- (C3—Ca? anU|Io (Cs- Ca) haIOC|cIoanU|I (Cs-Cg)-alquilo (C1-
Ce) R'©O)C, R'(R' ON )C, R O(0)C, (R )2N(O)C, R 0, (R"):N, R'(O)C(R')N, R¥0). S(R N, R°O(0)C(R')N,
(R )2N(O)C(R"N, R¥(0),S, R'0(0)S, (R )2N(O)zS (R°0)2(0)P, R' (O)C-alquno (C1-Cg), R' O(O)C-alqullo (Cs- Ce)
(R )2N(O)C-anU|Io (C1 Cs), NC-alquilo (C4-Cg), R’ O -alquilo (C+4-Ce), (R’ )2N-anU|Io (C1 Cs), R'(O)C(R")N- anU|Io
(C+-Cs), R¥(0)2S( R)N alquilo (C4-Cs), R 2O(O)C( R")N-alquilo (C-Cs), (R’ 2N(OQC(R )N-alquilo (C1-Cs), R(O)nS-
alquilo (C1-Cs), R'O(O),S-alquilo (C1-Cs), (R')2N(O):S-alquilo (C1-Cs), (R°0)2(O)P-alquilo (C+-Cs), fenilo,
heteroarilo, heterociclilo, fenil-alquilo (C+-Cs), heteroaril-alquilo (C+-Cs), heterociclil-alquilo (C+-Cg), estando
sustituidos los ultimos seis restos mencionados en cada caso cons restos del grupo formado por nitro, halogeno
ciano, tiocianato, alquilo (C4-Cs), haloalquilo (C1-Cs), R'O, (R')2N, R(0),S, R'0(0).S, (R")2N(0)2S y R'0-alquilo
(C4-Cs), y portando el heterociclilo n grupos oxo,

Z significa hidrégeno, nitro, halégeno, ciano, alquilo (C+4-Cs), haloalquilo (C+-Cs), alquenilo (C2-Cs), alquinilo (C2-
Cs), C|cI0anU|Io (C3-Ce) haIOC|cIoanu|Io (C3-Ce) ucloalclun (C3-Ca) anU|Io (C1 Cs), haIOC|cIoanU|I (C3-Cs)- anU|Io
(C1 Ce), R’ (O)C R’ (R ON= )C R'O(O )C (R"2N(O)C, R 0, (R’ )2N R'(O)C(R')N, R? (0)23( YN, R°0(0)C(R')N,
(R )2N(O)C(R'N, R¥(0),S, R'0(0)S, (R )2N(O)zS (R°0),(0)P, R' (O)C-alqullo (C1-Cg), R’ O(O)C-alqullo (Cs- Ce)
(R )2N(O)C-anU|Io (C1 Cs), NC-alquilo (C4-Cg), R’ O -alquilo (C+4-Ce), (R’ )2N-anU|Io (C1 Cs), R'(O)C(R")N- anU|Io
(C1-Ce), R¥(0)2S(R ?N alquilo (C4-Ce¢), R 2O(O)C( R")N-alquilo (C+-C), (R’ )2N(O§C(R )N-alquilo (C1-Cg), R*(0)nS-
alquilo (C+-Cs), R'O(0):S-alquilo (C1-Cs), (R')2N(0)2S-alquilo (C1-Cs), (R°0)x(O)P-alquilo (C4-Cs), fenilo,
heteroarilo, heterociclilo, fenil-alquilo (C+-Cs), heteroaril-alquilo (C+-Cs), heterociclil-alquilo (C+-Cg), estando
sustituidos los ultimos seis restos mencionados en cada caso cons restos del grupo formado por nitro, halogeno
ciano, tiocianato, alquilo (C4-Cs), haloalquilo (C1-Cs), R'O, (R')2N, R(0),S, R'O(0),S, (R")2N(0)2S y R'0-alquilo
(C4-Cs), y portando el heterociclilo n grupos oxo,

W significa hidrogeno, halo%;eno nitro, ciano, alquno (C1 Cs), haloalquﬂo (C4-Cs), cicloalquilo (C3—Cy), alcoxi (C+-
Ce), alquil-(C1-Ce)-(0)nS-, R'O(0)C, (R')2N, R'(0)C(R")N 0 R*(0),S(R')N,

Ry R’ significan, |ndepend|entemente entre si, en cada caso alquilo (C+- Ca) haloalquilo (C+-Cs), cicloalquilo (Cs-
Cs), halocicloalquilo (C3-Cs), cicloalquil-(Cs-Cs)-alquilo (C+4-Cs), halocicloalquil-(Cs-Cg)-alquilo (C4-Cs), alcoxi-(Cs-
Cs)-alquilo (C4-Cs), haloalcoxi-(C1-Cs)-alquilo (C4-Ce), fenilo, heteroarilo o heterociclilo, estando sustituidos los
tres ultimos restos menaonados en cada caso con s restos del grupo formado por nitro, halégeno, alquilo (C+-
Cs), haloalquilo (C1-Cs), R'O(0)C, (R")N(O)C, R'O, (R'):N, R*0).S y R'O-alquilo (C+-Cs), y portando el
heterociclilo n grupos oxo,

o R y R' forman, junto con el atomo de azufre al que estan unidos, un anillo de 3 a 8 miembros no saturado,
parcialmente saturado o saturado, que ademas de los atomos de carbono y ademas del atomo de azufre del
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grupo sulfoximino contiene en cada caso m miembros de anillo del grupo formado por N(R"), O y S(O)n, vy

estando sustituido este anillo en cada caso con s restos del grupo formado por halogeno alquilo (C+-Cs),

haloalquilo (C1-Cs), R'O(0)C, (R")2N(O)C, R'O, (R")2N, R*(0)sS, R'0(0)2S, (R")2N(0).S y R'0-alquilo (C1-Cs), ¥

portando este anillo n grupos oxo,

R" significa hidrégeno,

R* significa alquilo (C1—Cs), haloalquilo (C1—Cs), alquenilo (C»-Cs), haloalquenilo (C2-Cs), alquinilo (C2-Cé),

haloalquinilo (Cs-Ce), estando sustltwdos los sels restos menmonados anteriormente en cada caso con s restos

del grupo formado por R%0)S, (R':N, R'O, R'0)C, R'OO)C, R'(0)CO, R0(0)CO, R'(O)C(RN,

R?(0)2S(R")N, cicloalquilo (C3-Cs), heteroarilo, heterociclilo y fenilo, estando sustituidos los tltimos cuatro restos

mencionados ellos mismos nuevamente con s restos del grupo formado por alquilo (C1—Cs), haloalquilo (C1—Cs),

alcoxi (C+-Ce) y halégeno, y portando el heterociclilo n grupos oxo,

o R significa cicloalquilo (Cs—~C7), estando sustituido este resto en cada caso con s restos del grupo formado por

halogeno alquilo (C+-Ce) y haloalquilo (C1-Cs),

RY significa hidrégeno, alquilo (C1—Cs), haloalquilo (C1—Cs), cicloalquilo (Cs—C7), alcoxi (C1-Cs), metoxicarbonilo,

metOX|carbon|Imet|Io halégeno, amino, amlnocarbonlloo metOX|met|Io

R significa hidrégeno, alquilo (C1—Cs), R'O-alquilo (C+4-Cs), R"CHs, cicloalquilo (Cs—~C7), haloalquilo (C—Cs), R'O,

R' (H)N metoxicarbonilo, acetilamino o metilsulfonilo,

R' significa hidrégeno, alquilo (C+-Cs), haloalquilo (C1-Cs), cicloalquilo (Cs-Cs), halocicloalquilo (C3-Cs), cicloalquil-

(Cs-Cs)-alquilo (C4-Cs), alquil-(C+4-Cs)-O-alquilo (C1-Cg), cicloalquil-(C4-Cs)-alquil-O-alquilo (C+-Cs), fenilo, fenil-

alquilo (C+-Cs), heteroarilo, heteroaril-alquilo (C+4-Cs), heterociclilo, heterociclil-alquilo (C1-Cg), fenil-O-alquilo (C1-

Cs), heteroaril-O-alquilo (C1-Cs), heterociclil-O-alquilo (C4-Cg), estando sustituidos los nueve ultimos restos

menaonados en cada caso con s restos deI grupo formado por nitro, halégeno, alquilo (C+-Cg), haloalquilo (C+-
Cs), R®°0(0)C, (R*)2N(0)C, R%0, (R*):2N, R*(0),S y R*0-alquilo (C1-Cs), y portando el heterociclilo n grupos oxo,

R2 significa alquilo (C+-Cs), haloalquilo (C4-Cs), cicloalquilo (C3-Cs), halocicloalquilo (Cs-Cg), cicloalquil-(Cs-Cs)-

alquilo (C4-Cs), alquil-(C4-Cs)-O-alquilo (C+-Cs), cicloalquil-(C4-Cs)-alquil-O-alquilo (C4-Cs), fenilo, fenil-alquilo (C+-

Cs), heteroarilo, heteroaril-alquilo (C4-Cs), heterociclilo, heterociclil-alquilo (C+-Cg), fenil-O-alquilo (C+-Cs),

heteroaril-O-alquilo (C4-Cs), heterociclil-O-alquilo (C4-Cg), estando sustituidos los nueve Ultimos restos

mencmnados en cada caso con s restos deI grupo formado por nitro, halégeno, alquilo (C+-Cg), haloalquilo (C+-
) R?0(0)C, (R*:N(0)C, R®0, (R*):N, R*0),S y R*0-alquilo (C4-Cs), y portando el heterociclilo n grupos oxo,

R significa hidrégeno o alquilo (C1-Cs),

R significa alquilo (C4-Ce),

R significa hidrégeno o alquilo (C1-Ca),

R’ significa acetoxi, acetamido, metoxicarbonilo o cicloalquilo (C3-C),

n significa 0, 1 0 2,

m significa 0, 1 0 2,

s significa 0, 1,2 0 3.

3. Sulfinilaminobenzamidas de acuerdo con las reivindicaciones 1 o 2, en donde

Q significa un resto Q1, Q2, Q3 o0 Q4,

N—N N o— _

I\ I\ [\ N\

N / N\

N\ITI)\ \N)\ N a RZ/&O)\
Rx RX RY

Q1) (Q2) (Q3) (Q4)

X significa nitro, halégeno, metilo, etilo, n-propilo, iso-propilo, trifluorometilo, difluorometilo, clorodifluorometilo,
diclorofluorometilo, triclorometilo, pentafluoroetilo, heptafluoroisopropilo, ciclopropilo, hidroxicarbonilo,
metoxicarbonilo, etoxicarbonilo, metoxi, etoxi, metilsulfanilo, metilsulfinilo, metilsulfonilo, metoximetilo, etoximetilo,
metoxietilo, metoxietoximetilo, metiltiometilo, metilsulfiniimetilo o metilsulfonilmetilo,

Z significa hidrégeno, nitro, ciano, halégeno, metilo, etilo, n-propilo, iso-propilo, trifluorometilo, difluorometilo,
clorodifluorometilo, diclorofluorometilo, triclorometilo, pentafluoroetilo, heptafluoroisopropilo, ciclopropilo,
hidroxicarbonilo, metoxicarbonilo, etoxicarbonilo, metoxi, etoxi, metilsulfanilo, metilsulfinilo o metilsulfonilo,

W significa hidrégeno, cloro o metilo,

Ry R' significan, independientemente entre si, en cada caso metilo, etilo o n-propilo o

R y R' forman, junto con el atomo de azufre al que estan unidos, un anillo de 5 o 6 miembros saturado que
ademas de los atomos de carbono y ademas del atomo de azufre del grupo sulfoximino contiene m atomos de
oxigeno,

R" significa hidrégeno,

R significa metilo, etilo, n-propilo, prop-2-en-1-ilo, metoxietilo, etoxietilo o metoxietoxietilo,

RY significa metilo, etilo, n-propilo, cloro o amino,
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R? significa metilo, etilo, n-propilo o metoximetilo,
m significa 0 o 1.

4. Agentes herbicidas caracterizados por un contenido efectivo desde el punto de vista herbicida de al menos un
compuesto de la formula (1) de acuerdo con una de las reivindicaciones 1 a 3.

5. Agentes herbicidas de acuerdo con la reivindicacion 4 mezclados con coadyuvantes de formulacion.

6. Agentes herbicidas de acuerdo con las reivindicaciones 4 o 5 que contienen al menos una sustancia con efecto
pesticida adicional del grupo de los insecticidas, acaricidas, herbicidas, fungicidas, protectores selectivos y
reguladores del crecimiento.

7. Agentes herbicidas de acuerdo con la reivindicaciéon 6 que contienen un protector selectivo.

8. Agentes herbicidas de acuerdo con la reivindicaciéon 7 que contienen ciprosulfamida, cloquintocet-mexilo,
mefenpir-dietilo o isoxadifen-etilo.

9. Agentes herbicidas de acuerdo con una de las reivindicaciones 6 a 8 que contienen un herbicida adicional.

10. Procedimiento para combatir plantas indeseadas, caracterizado porque se aplica una cantidad efectiva de al
menos un compuesto de la formula (1) de acuerdo con una de las reivindicaciones 1 a 3 o de un agente herbicida de
acuerdo con una de las reivindicaciones 4 a 9 sobre las plantas o sobre el lugar del crecimiento indeseado de
plantas.

11. Uso de compuestos de la formula (I) de acuerdo con una de las reivindicaciones 1 a 3 o de agentes herbicidas
de acuerdo con una de las reivindicaciones 4 a 9 para combatir plantas indeseadas.

12. Uso de acuerdo con la reivindicacion 11, caracterizado porque se emplean los compuestos de la formula (1)
para combatir plantas indeseadas en cultivos de plantas Utiles.

13. Uso de acuerdo con la reivindicaciéon 12, caracterizado porque las plantas utiles son plantas Utiles
transgénicas.
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