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DESCRIPCION
Compuestos 2-(fenil sustituido)ciclopentan-1,3-diénicos activos como herbicidas y sus derivados

La presente invencion se refiere a compuestos ciclopentanodiénicos activos como herbicidas novedosos,
especificamente compuestos 2-(fenil sustituido)ciclopentan-1,3-diénicos y sus derivados (p. €j., sus derivados del
tautdbmero cetoendlico), a procesos para su preparacion, a composiciones herbicidas que comprenden estos
compuestos y a su uso para el control de malezas, tales como malezas monocotiledéneas herbaceas,
especialmente en cultivos de plantas Utiles, o para inhibir el crecimiento vegetal no deseado.

El documento US 4.338.122 (cesionario: Union Carbide Corp.) describe compuestos 2-aril-1,3-ciclopentanodionicos
que exhiben actividad acaricida y herbicida. El documento WO 96/01798 (Bayer AG) y su patente derivada US
5.840.661 describen derivados de 2-arilciclopentan-1,3-diona y su uso como pesticidas y herbicidas. El documento
WO 96/03366 (Bayer AG) y su patente derivada US 5.808.135 describen derivados de 2-(2,4,6-
trimetilfenil)ciclopentan-1,3-diona condensados y su uso como pesticidas y herbicidas.

WO 99/43649 A1 (Bayer AG) describe, inter alia, cetoenoles ciclicos sustituidos con 4-arilfenilo o sustituidos con 4-
heteroarilfenilo, incluidos varios tipos de dionas ciclicas y sus derivados. WO 99/48869 A1 (Bayer AG) describe, inter
alia, cetoenoles ciclicos sustituidos con 3-arilfenilo o sustituidos con 3-heteroarilfenilo, incluidos varios tipos de
dionas ciclicas y sus derivados.

El documento WO 01/17972 A2 (Syngenta Participations AG) describe heterociclos o derivados de ciclopentadiona
sustituidos con fenilo (tales como sustituidos con 4-metil-2,6-dietilfenil) adecuados para utilizar como herbicidas. El
documento WO 01/74770 (Bayer AG) y su equivalente US 2003/0216260 A1 describen cetoenoles ciclicos
sustituidos con C,-fenilo y su uso como pesticidas y herbicidas.

El documento WO 2009/019005 A2 (Syngenta Limited) describe derivados de C|clopentanod|ona biciclicos
condensados y con puentes de oxigeno, especificamente 10-oxatriciclo- [5210 ]decano-3 5-dionas y sus
derivados, que estan sustituidos con fenilo sustituido y que tienen actividad herbicida.

El documento WO 2010/000773 A1 (Syngenta Limited) describe 5-(heterociclilalquil)-3-hidroxi-2-fenilciclopent-2-
enonas y ciertos derivados de estas como herbicidas.

El documento WO 2010/069834 A1 (Syngenta Participations AG y Syngenta Limited) describe ciclopentan-1,3-
dionas, con un sustituyente heteroarilmetil- y un sustituyente fenilo sustituido en las posiciones 4 y 2 del anillo
ciclopentano, respectivamente, y sus derivados que contienen grupos protectores; estos compuestos se describen
como compuestos con propiedades herbicidas.

El documento WO 2011/007146 A1 (Syngenta Limited) describe ciertos derivados de 2-(fenil sustituido)ciclopentan-
1,3-diona con propiedades herbicidas y/o |nh|b|doras del crecimiento vegetal, en los que en la posiciéon 4 de la
ciclopentan-1,3-diona hay un sustituyente A-CHR*- en el que A no esta sustituido o esta sustituido con cicloalquilo
C3-C7 0 A es fenilo opcionalmente sustituido.

En los documentos WO 2010/089210 A1 y WO 2010/102848 A1 (ambos de Syngenta Limited) se describen otros
compuestos ciclopentan-1,3-didnicos sustituidos con fenilo sustituido y que tienen actividad herbicida.

El documento WO 2010/102758 A2 (Bayer CropScience AG) describe cetoenoles ciclicos sustituidos con
(haloalquilmetoxi)fenilo como agentes para el control de plagas y/o como herbicidas.

La solicitud de PCT en tramitacion junto con la presente PCT/EP2012/074172, presentada el 30 de noviembre de
2012 y publicada el 6 de junio de 2013 como WO 2013/079708 A1 (Syngenta Limited y Syngenta Participations AG)
describe compuestos ciclopentan-1,3-didnicos y sus derivados (por ejemplo, derivados condensados y/o biciclicos
espirociclicos), que estan sustituidos en la posicion 2 de la ciclopentan-1,3-diona con un fenilo que esta a su vez
sustituido en la posicion 4 con (especificamente) prop-1-inilo o cloroetinilo, y los derivados del tautémero cetoendlico
de dichas ciclopentanodionas, que tienen actividad herbicida, especialmente en el control de malezas
monocotiledéneas herbaceas y/o cuando se utilizan después de la emergencia.

Ahora se han descubierto compuestos 2-(fenil sustituido)ciclopentan-1,3-diénicos y derivados deI tautémero
cetoenollco de tales ciclopentan-1,3-dionas, que tienen un sustituyente que contiene una amida (R'-C(O)-NH-
CRR"-CR'R® -) en la posicién 4 o 5 de la ciclopentan-1,3-diona, y que tienen actividad herbicida y/o propiedades
inhibidoras del crecimiento vegetal, especialmente en el control de malezas monocotiledoneas herbaceas y/o
cuando se utilizan después de la emergencia, que estan contemplados por la presente invencion.

Por lo tanto, en un primer aspecto de la presente invencion, se proporciona un compuesto de formula (1):
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R ),

donde:
R'es metilo, etilo, n-propilo, ciclopropilo, trifluorometilo, vinilo, etinilo, flior, cloro, bromo, metoxi, etoxi o fluorometoxi;

R? es hidrégeno, metilo, etilo, n-propilo, isopropilo, ciclopropilo, fluorometilo, fluoroetilo, vinilo, prop-1-enilo, etinilo,
prop-1-inilo, 2-cloroetinilo, 2-fluoroetinilo, 2-(trifluorometil)etinilo, but-1-inilo, 2-(ciclopropil)etinilo, halégeno, metoxi,
prop-2-iniloxi o (fluoroalquil C+-Cz)metoxi-;

o R? es fenilo opcionalmente sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, halégeno, alquilo C+-C, fluoroalquilo
C1-Cy, alcoxi C4-Cy, fluoroalcoxi C4-Co, ciano o nitro;

o R? es heteroarilo monociclico opcionalmente sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, halégeno, alquilo C+-
C,, fluoroalquilo C1-C,, alcoxi C+-Cy, fluoroalcoxi C1-C,, ciano o nitro;

N
\O '/ \ R37

R36

oR%es , en donde R% es fltor o cloro, y R¥ es fldor, cloro o fluoroalquilo Cy; y

R%es hidrégeno, metilo, etilo, n-propilo, ciclopropilo, trifluorometilo, vinilo, etinilo, flior, cloro, bromo, metoxi, etoxi, n-
propoxi, isopropoxi, fluoroalcoxi C1-C,, (alcoxi C4-Cyz)-(alcoxi C4-C3)- o (fluoroalcoxi C+)-(alcoxi C4-C3)-;

R4, R® y R® son, independientemente unos de otros, hidrégeno, alquilo C4-Cs (en particular alquilo C4-Ca, p. €j.,
alquilo C4-C»), alquenilo C,-C3 (en particular etenil-CHy-), alquinilo C2-C3 (en particular etinil-CH>-), fluoroalquilo C+-
C; o (alcoxi C1-Cy)alquilo C4-Cy;

siempre que: (i) al menos dos de los grupos R* R°y R® sean hidrégeno, o (i) dos de los grupos R*, R® y R® sean
metilo y el restante de los grupos R R y R® sea hidrégeno; y

R’ y R® son, independientemente el uno del otro, hidrégeno, flior o alquilo C-Cs (preferentemente hidrégeno o
metilo); y

R® y R'" son, independientemente el uno del otro, hidrégeno, fldor o alquilo C+-C3 (preferentemente hidrégeno, metilo
o etilo);

siempre que no mas de dos (preferentemente ninguno) de los grupos R’, R®, R% y R'® sean fluor;
y siempre que al menos dos (preferentemente tres o todos) de los grupos R’,R%, R® y R' sean hidrégeno;
y donde

R" es alquilo C4-Cs (en particular alquilo C3-Cs tal como tert-butilo), cicloalquilo C3-C7 (en particular cicloalquilo Cs-
Cs, mas en particular ciclohexilo), tetrahidro-2H-piranilo (tal como tetrahidro-2H-piran-4-ilo, tetrahidro-2H-piran-3-ilo o
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tetrahidro-2H-piran-2-ilo), tetrahidrofuranilo (tal como tetrahidrofuran-3-ilo o tetrahidrofuran-2-ilo), oxetanilo (tal como
oxetan-3-ilo o oxetan-2-ilo), tetrahidrotiofen-ilo (tal como tetrahidrotiofen-3-ilo o tetrahidrotiofen-2-ilo) o tietanilo (tal
como tietan-3-ilo o tietan-2-ilo);

o R" es un heteroarilo que es un anillo de 6 miembros monociclico, el cual esta unido mediante carbono (es decir,
unido mediante un carbono anular) y el cual es piridinilo, pirazinilo, pirimidinilo, piridazinilo, 1,3,5-triazinilo o 1,2,4-
triazinilo, donde el heteroarilo que es un anillo de 6 miembros monociclico esta opcionalmente sustituido con 1,20 3
sustituyentes;

donde dichos 1, 2 o 3 sustituyentes opcionales en el heteroarilo que es un anillo de 6 miembros monociclico son
independientemente fldor, cloro, bromo, yodo, alquilo C4-Cs, fluoroalquilo C4-Cs, alcoxi C4-C;, fluoroalcoxi C1-Cp,
ciclopropilo, (alcoxi Cn1)(alquilo Cn2) (donde n1 es 102,n2es 1 02yni1+n2 es 2 o 3), vinilo, fluoroalquenilo Co,
alquinilo C2-Cs, fluoroetinilo, ciano, amino o fenilo donde el fenilo esta opcionalmente sustituido en su posicién o
posiciones meta y/o para con 1 o 2 atomos de fltor; y

donde, cuando R'" es pirazinilo, pirimidinilo, piridazinilo, 1,3,5-triazinilo o 1,2,4-triazinilo, entonces cada uno de ellos
esta opcionalmente sustituido con 1 o 2 de los sustituyentes en el heteroarilo que es un anillo de 6 miembros
monociclico, segun se definen en la presente;

donde, cuando R'" es piridin-3-ilo o piridin-4-ilo, entonces cada uno de ellos esta sustituido con 1 o 2 de los
sustituyentes en el heteroarilo que es un anillo de 6 miembros monociclico, seguin se definen en la presente,

donde, cuando R'" es piridin-2-ilo sustituido con 3 sustituyentes, entonces uno o mas de los sustituyentes opcionales
en el piridin-2-ilo es o son fluor;

donde, cuando R'" es un heteroarilo que es un anillo de 6 miembros monociclico sustituido con alquilo Cy,
fluoroalquilo C,, alcoxi C; o fluoroalcoxi C,, entonces: el heteroarilo que es un anillo de 6 miembros monociclico esta
sustituido con 1 o 2 sustituyentes que son independientemente alquilo C,, fluoroalquilo C,, alcoxi C; o fluoroalcoxi
C,, y el heteroarilo que es un anillo de 6 miembros monociclico esta opcionalmente sustituido ademas con 1 o 2
sustituyentes que son independientemente fldor, cloro, bromo, alquilo C4, fluoroalquilo C4, alcoxi C4, fluoroalcoxi C1 o
ciano; siempre que el heteroarilo que es un anillo de 6 miembros monociclico no esté sustituido con mas de 2
sustituyentes o, en el caso de un piridin-2-ilo, no esté sustituido con mas de 3 sustituyentes;

donde, cuando R'" es un heteroarilo que es un anillo de 6 miembros monociclico sustituido con yodo, alquilo Cs,
fluoroalquilo Cs, ciclopropilo, (alcoxi Cni)(alquilo Cy2), vinilo, fluoroalquenilo C,, alquinilo C,-Cz o fluoroetinilo,
entonces: el heteroarilo que es un anillo de 6 miembros monociclico es piridin-2-ilo sustituido con un solo yodo,
alquilo Cs, fluoroalquilo Cs, ciclopropilo, (alcoxi Cpi)(alquilo Cy2), vinilo, fluoroalquenilo C;, alquinilo C-Cs o
fluoroetinilo, y donde el anillo de piridin-2-ilo esta opcionalmente sustituido ademas con 1 o 2 atomos de fltor;

donde, cuando R' es un heteroarilo que es un anillo de 6 miembros monociclico sustituido con amino, entonces: o
bien el heteroarilo que es un anillo de 6 miembros monociclico es 6-aminopiridin-2-ilo opcionalmente sustituido
ademas con 1 o 2 atomos de fltor; o el heteroarilo que es un anillo de 6 miembros monociclico es 3-aminopiridin-2-
ilo o 3-aminopirazin-2-ilo, cada uno de los cuales esta opcionalmente sustituido ademas en la posicién 5 del anillo de
piridin-2-ilo o pirazin-2-ilo con hidrégeno, flior, metilo o fluoroalquilo C4; y

donde, cuando R'" es un heteroarilo que es un anillo de 6 miembros monociclico sustituido con fenilo opcionalmente
sustituido, entonces el heteroarilo que es un anillo de 6 miembros monociclico es 6-fenilpiridin-2-ilo donde el fenilo
esta opcionalmente sustituido en su posicion o posiciones meta y/o para con 1 o 2 atomos de fldor, y donde el anillo
de piridin-2-ilo esta opcionalmente sustituido ademas con 1 o 2 atomos de fltor; o R" es un heteroarilo que es un
anillo de 5 miembros monociclico, el cual esta unido mediante carbono (es decir, unido mediante un carbono anular)
y el cual es pirrolilo, pirazolilo, imidazol-2-ilo, triazolilo (p. €j. 1,2,3- o 1,2,4-triazolilo), tetrazolilo, furilo, tiofenilo,
oxazolilo, isoxazolilo, tiazolilo, isotiazolilo, oxadiazolilo (p. €j. 1,2,3-, 1,2,4-, 1,2,5- o 1,3,4- oxadiazolilo) o tiadiazolilo
(p. €j. 1,2,3-, 1,2,4-, 1,2,5- 0 1,3,4- tiadiazolilo), donde el heteroarilo que es un anillo de 5 miembros monociclico esta
opcionalmente sustituido con 1, 2 o 3 sustituyentes;

donde dichos 1, 2 o 3 sustituyentes opcionales en el heteroarilo que es un anillo de 5 miembros monociclico son:

1, 2 o 3 sustituyentes opcionales de un carbono anular que son independientemente fldor, cloro, bromo, alquilo C-
Cs, fluoroalquilo C4-Cs3, alcoxi C+-C, fluoroalcoxi C4-C», ciclopropilo, (alcoxi Cns)(alquilo Cn4) (donde n3 es 1 0 2, n4
es 102 yn3+n4 es 2 o 3), vinilo, fluoroalquenilo C,, alquinilo C,-Cs, fluoroetinilo o ciano; y/o
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1 sustituyente que es alquilo C4-Cs, fluoroalquilo C+-Cs3 o ciclopropilo, sustituido en un nitrégeno anular que no forma
parte de un doble enlace, donde el heteroarilo que es un anillo de 5 miembros monociclico tiene un nitrégeno anular
que no forma parte de un doble enlace (en particular pirrolilo, pirazolilo, imidazol-2-ilo, triazolilo o tetrazolilo);

siempre que el heteroarilo que es un anillo de 5 miembros monociclico no tenga mas de 3 sustituyentes o no tenga
mas de un numero maximo de sustituyentes posibles para el heteroarilo que es un anillo de 5 miembros monociclico
en forma no cargada si este maximo es inferior a 3 sustituyentes; y

donde, cuando R"" es un heteroarilo que es un anillo de 5 miembros monociclico que tiene un nitrégeno anular que
no forma parte de un doble enlace (en particular pirrolilo, pirazolilo, imidazol-2-ilo, triazolilo o tetrazolilo), entonces el
nitrégeno anular que no forma parte de un doble enlace esta sustituido con alquilo C4-Cs, fluoroalquilo C4-C3 o
ciclopropilo; y

donde, cuando R es un heteroarilo que es un anillo de 5 miembros monociclico, entonces: el heteroarilo que es un
anillo de 5 miembros monociclico no tiene mas de un sustituyente de tipo fluoroalquilo Cs, vinilo, fluoroalquenilo Co,
alquinilo C»-C3 o fluoroetenilo; el heteroarilo que es un anillo de 5 miembros monociclico no tiene mas de 2
sustituyentes que son independientemente bromo, alquilo C,-Cs, fluoroalquilo C,-Cs, alcoxi C4-Cy, fluoroalcoxi C+-Co,
ciclopropilo, (alcoxi Cys)(alquilo Cns), vinilo, fluoroalquenilo C,, alquinilo C,-Cs, fluoroetinilo o ciano; y el heteroarilo
que es un anillo de 5 miembros monociclico no tiene mas de 2 sustituyentes que son independientemente cloro o
bromo;

o R" es una de las siguientes formulas B, E, F, G, H, J,Q, R, S, To U:

11G

X R
N 12G
N . R N\ . R .
_—
R'%E R'36 R'5C
(E) R'46
) (G) H

(F) )

.
\

NS \N
(S)
RE R®
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donde:

X® es nitrogeno o CR™®; (preferentemente, X® es CR'®);
Y® es nitrégeno o CR'*®; (preferentemente, Y? es CR'*®);
Z® es nitrégeno o CR'®®; (preferentemente, Z® es CR'®);

S|empre que no mas de uno de los grupos X8, Y8 y Z° sea nitrégeno; (preferentemente ninguno de los grupos XB, Y®
y Z8 es nitrégeno); y

R'?8 es hidrégeno, fltor, cloro o bromo; (preferentemente R'%

es hidrogeno);
R™E es hidrégeno, fltor, cloro, bromo, metilo, fluoroalquilo C (p. €j., trifluorometilo), ciano, metoxi o fluoroalcoxi C1
(p. €j., difluorometoxi o trifluorometoxi);

(preferentemente R13B es hidrégeno, flaor, cloro, bromo, fluoroalquilo Ci, metoxi o fluoroalcoxi C4; mas

preferentemente, R™® es hidrégeno, fltor, cloro, bromo o fluoroalcoxi C+ (p. €j., difluorometoxi o trifluorometoxi); atin
mas preferentemente R"*® es hidrogeno):;

14B

R'® es hidrégeno, fltior o cloro (mas preferentemente R es hidrégeno);

R™® es hldrogeno quor cloro o bromo; (mas preferentemente R'*®

preferentemente R'® es hidrégeno);

es hidrogeno, flior o cloro; aun mas

siempre que al menos dos ges decir, dos tres o todos; preferentemente tres o todos, aun mas preferentemente
todos) de los grupos R'8 R™E R"E y R'® sean hidrégeno;

y siempre que, cuando R™® sea bromo, entonces X" sea CR™®, y R'8 R™E y R™® sean |ndepend|entemente

hidrégeno o fldor, siempre que al menos dos (es deC|r dos o] tres) de los grupos R1ZB 148 y R™ sean hldro eno
(preferentemente, en este caso, todos los grupos R'?%, R™*® y R'*® son hidrogeno y/o Y? es CR'® y/o Z® es CR'™™®); y

R es hidrégeno, fltior o cloro (preferentemente hidrégeno);
R' es hidrogeno, fltior o cloro (preferentemente hidrégeno);

R'¢ es hidrégeno, flior, metilo o fluoroalquilo C4 (p. €j., trifluorometilo);

111G 111G

(preferentemente R~ es hidrégeno o fluor; aun mas preferentemente R~ es hidrégeno);

R'?¢ es hidrogeno, fltior o cloro (preferentemente R'*®

es hidrégeno);
R3¢ es hidrégeno, fluor, cloro, bromo, fluoroalquilo C1 (p. e€j., trifluorometilo), metoxi o fluoroalcoxi C1 (p. €j.,
trifluorometoxi o difluorometoxi);

13G 13G

(preferentemente R
hidrégeno);

es hidrégeno, fluor o fluoroalquilo C+ (p. €j., trifluorometilo); aun mas preferentemente R

14G

R™€ es hidrogeno o fluor; (preferentemente R'*® es hidrégeno);

R™® es hldrogeno fluor, cloro, metoxi o fluoroalcoxi Ci; (preferentemente R'*®

preferentemente R'*® es hidrogeno);

es hidrogeno o fluor; mas

136 16 512G
R,

siempre que, cuando R sea bromo, entonces R R'¢ y R'€ sean independientemente hidrégeno o fluor;

11G 12G 13G 14G 15G
,R™¢ R™®yR

siempre que, cuando R
hidrégeno o fltor; y

sea metilo o fluoroalquilo C1, entonces R sean independientemente

siempre que al menos12gos (3es daglr d<’%)5$G tres o todos; preferentemente tres o todos, aun mas preferentemente
todos) de los grupos R y R™” sean hidrégeno; y

R® es hidrégeno o metilo;

RY es hidrégeno o metilo;

R?® y R® son independientemente hidrégeno o fltor; (preferentemente ambos son hidrégeno);

R R™T y R™T son |ndepend|entemente h|dro1geno o flior, siempre que al menos dos (es decir, dos o
preferentemente tres) de los grupos R™T R™ y R"" sean hidrégeno; y

R12U, RV y R son independientemente hidrégeno o fldor, siempre que al menos dos (es decir, dos o
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preferentemente tres) de los grupos R'?Y, R™*" y R™" sean hidrégeno;
y donde:
G es hidrégeno; un metal agricolamente aceptable, o un grupo sulfonio o amonio agricolamente aceptable; o

G es -C(X?)-R?, -C(X")-X*R® -C(X%)-N(R°)-R?, -S0,-R®, -P(X®)(R)-R?, -CH,-X-R" 0 -CH(Me)-X-R"; o fenil-CHz- 0
fenil-CH(alquil C4-Cy)- (en cada uno de los cuales el fenilo estd opcionalmente sustituido con 1, 2 o 3 de,
independientemente, alquilo C4-Cy, fluoroalquilo C4, alcoxi C1-C,, C+fluoroalcoxi, flior, cloro, bromo, ciano o nitro), o
heteroaril-CHz- o heteroaril-CH(alquil C+-C>)- (en cada uno de los cuales el heteroarilo esta opcionalmente sustituido
con 1, 2 o 3 de, independientemente, alquilo C+-C,, fluoroalquilo C4, alcoxi C4-Cy, fluoroalcoxi C4, fldor, cloro, bromo,
ciano o nitro), o fenil-C(O)-CH.- (donde el fenilo esta opcionalmente sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente,
alquilo C+-Cy, fluoroalquilo C+, alcoxi C1-Cy, fluoroalcoxi C4, fldor, cloro, bromo, ciano o nitro); o (alcoxi C4-Cs)-C(O)-
CHoa-, (alquil C4-Cs)-C(O)-CH>-, (alcoxi C1-Cg)-C(O)-CH=CH-, (alquen C,-C7)-1-il-CH,-, (alquen C,-Cy7)-1-il-CH(alquil
C1-Cy)-, (fluoroalquen C;-C,)-1-il-CHz-, (alquin C2-C7)-1-il-CHz- o (alquin C-C7)-1-il-CH(alquil C1-Cy)-;

donde X3, X°, X%, X% X°y X' son independientemente unos de otros oxigeno o azufre (preferentemente oxigeno); y
donde

R? es H, alquilo C4-Cy4, alquenilo Co-Cas, alquinilo C2-Cys, fluoroalquilo C1-Cqo, cianoalquilo C1-C1o, nitroalquilo C1-
C10, aminoalquilo C4-C1o, (alquilamino C4-Cs)(alquilo C+-Cs), (dialquilamino C»-Cs)-(alquilo C4-Cs), (cicloalquilo Cs-
Cr)-(alquilo C+-Cs), (alcoxi C+-Cs)-(alquilo C4-Cs), (alqueniloxi Cs-Cs)-(alquilo C4-Cs), (alquiniloxi Cs-Cs)-(alquilo C+-
Cs), (alquiltio C4-Cs)-(alquilo C+-Cs), (alquinilsulfinil C4-Cs)-(alquilo C4-Cs), (alquilsulfonilo C4-Cs)-(alquilo C+-Cs),
(alquilidenaminoxi C,-Csg)(alquilo C+-Cs), (alquil C4-Cs)carbonil-(alquilo C4-Cs), (alcoxi C4-Cs)carbonil-(alquilo C4-Cs),
aminocarbonil-(alquilo C4-Cs), (alquilamino C4-Cs)carbonil-alquilo(C+-Cs), (dialquilamino C2-Csg)carbonil-(alquilo C4-
Cs), (alquil C4-Cs)carbonilamino-(alquilo C4-Cs), N-(alquil C4-Cs)carbonil-N-(alquilamino C4-Cs)-(alquilo C4-Cs),
(trialquilsilil C3-Cs)-(alquilo C4-Cs), fenil(alquilo C+-Cs) (donde el fenilo esta opcionalmente sustituido con 1, 2 o 3 de,
independientemente, alquilo C+-C3, fluoroalquilo C+-Cs3, alcoxi C+-Cs3, fluoroalcoxi C+-Cs, alquiltio C4-Cs3, alquilsulfinilo
C1-Cs, alquilsulfonilo C4-Cs, halégeno, ciano o nitro), heteroaril-(alquilo C+-Cs) (donde el heteroarilo esta
opcionalmente sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, alquilo C+-Cs, fluoroalquilo C4-Cs, alcoxi C+-Cs,
fluoroalcoxi C4-Cs, alquiltio C4-Cs3, alquilsulfinilo C4-Cs3, alquilsulfonilo C4-Cs, haldégeno, ciano o nitro), fluoroalquenilo
C,-Cs, cicloalquilo C3-Cg; fenilo o fenilo sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, alquilo C+-Cs, fluoroalquilo
C1-Cs, alcoxi C+-Cs, fluoroalcoxi C+4-Cs, halégeno, ciano o nitro; o heteroarilo o heteroarilo sustituido con 1, 2 o 3 de,
independientemente, alquilo C4-Cs, fluoroalquilo C+-Cs3, alcoxi C4-Cs, fluoroalcoxi C+-Cs, halégeno, ciano o nitro;

R® es alquilo C4+-Cysg, alquenilo C3-Cy+sg, alquinilo C3-Cys, fluoroalquilo C>-C+o, cianoalquilo C1-C1o, nitroalquilo C4-C1j,
aminoalquilo C»-C1o, (alquilamino C4-Cs)(alquilo C+-Cs), (dialquilamino C»-Cs)-(alquilo C4-Cs), (cicloalquilo Cs-C7)-
(alquilo C4-Cs), (alcoxi C1-Cs)-(alquilo C+-Cs), (alqueniloxi Cs-Cs)-(alquilo C4-Cs), (alquiniloxi Cs-Cs)-(alquilo C4-Cs),
(alquiltio  C4-Cs)-(alquilo C4-Cs), (alquilsulfinil C4-Cs)-(alquilo C4-Cs), (alquilsulfonil C4-Cs)-(alquilo C4-Cs),
(alquilidenaminoxi C2-Cs)-(alquilo C+-Cs), (alquil C4-Cs)carbonil-(alquilo C4-Cs), (alcoxi C1-Cs)carbonil-(alquilo C+4-Cs),
aminocarbonil-(alquilo C4-Cs), (alquilamino C4-Cs)carbonil-(alquilo C4-Cs), (dialquilamino C»-Cg)carbonil-(alquilo C4-
Cs), (alquil C4-Cs)carbonilamino-(alquilo C4-Cs), N-(alquil C4-Cs)carbonil-N-(alquilamino C4-Cs)-(alquilo C4-Cs),
(trialquilsilil C3-Cs)-(alquilo C4-Cs), fenil(alquilo C4-Cs) (donde el fenilo esta opcionalmente sustituido con 1, 2 o 3 de,
independientemente, alquilo C+-C3, fluoroalquilo C+-Cs3, alcoxi C+-Cs, fluoroalcoxi C+-Cs, alquiltio C4-Cs3, alquilsulfinilo
C1-Cs, alquilsulfonilo C4-Cs, halégeno, ciano o nitro), heteroaril-(alquilo C+-Cs) (donde el heteroarilo esta
opcionalmente sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, alquilo C+-Cs, fluoroalquilo C4-Cs, alcoxi C+-Cs,
fluoroalcoxi C4-Cs, alquiltio C4-Cs3, alquilsulfinilo C4-Cs3, alquilsulfonilo C4-Cs, halégeno, ciano o nitro), fluoroalquenilo
Cs3-Cs, cicloalquilo C3-Cg; fenilo o fenilo sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, alquilo C+-Cs, fluoroalquilo
C1-Cs, alcoxi C+-Cs, fluoroalcoxi C+4-Cs, halégeno, ciano o nitro; o heteroarilo o heteroarilo sustituido con 1, 2 0 3 de,
independientemente, alquilo C4-Cs, fluoroalquilo C+-Cs3, alcoxi C4-Cs, fluoroalcoxi C+-Cs, halégeno, ciano o nitro; y

R®y R? son cada uno independientemente el uno del otro, alquilo C4-C1o, alquenilo C3-C1o, alquinilo Cs-Co,
fluoroalquilo C,-C19, cianoalquilo C1-C1g, nitroalquilo C4-C1o, aminoalquilo C4-C1g, (alquilamino C4-Cs)-(alquilo C4-Cs),
(dialquilamino C»-Cs)-(alquilo C4-Cs), (cicloalquil C3-C7)-(alquilo C4-Cs), (alcoxi C1-Cs)-(alquilo C4-Cs), (alqueniloxi Cs-
Cs)-(alquilo C4-Cs), (alquiniloxi C3-Cs)-(alquilo C4-Cs), (alquiltio C4-Cs)-(alquilo C+-Cs), (alquilsulfinil C4-Cs)-(alquilo C4-
Cs), (alquilsulfonil C4-Cs)-(alquilo C4-Cs), (alquilidenaminoxi C»-Cs)-(alquilo C4-Cs), (alquil C4-Cs)carbonil-(alquilo C4-
Cs), (alcoxi C4-Cs)carbonil-(alquilo C+-Cs), aminocarbonil-(alquilo C4-Cs), (alquilamino C4-Cs)carbonil-(alquilo C+-Cs),
(dialquilamino C»-Cg)carbonil-(alquilo C1-Cs), (alquil C4-Cs)carbonilamino-(alquilo C1-Cs), N-(alquil C4-Cs)carbonil-N-
(alquilamino C2-Cs)alquilo, (trialquilsilil C3-Ce)-(alquilo C4-Cs), fenil(alquilo C+-Cs) (donde el fenilo esta opcionalmente
sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, alquilo C+-Cs, fluoroalquilo C+-Cs, alcoxi C1-Cs, fluoroalcoxi C+-Cs,
alquiltio C4-Cs3, alquilsulfinilo C4-Cs3, alquilsulfonilo C+-Cs, halégeno, ciano o nitro), heteroaril-(alquilo C4-Cs) (donde el
heteroarilo esta opcionalmente sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, alquilo C+-C3, fluoroalquilo C+-Cs,
alcoxi C4-Cs, fluoroalcoxi C4-Cs, alquiltio C4-Cs, alquilsulfinilo C4-Cs, alquilsulfonilo C4-Cs, haldgeno, ciano o nitro),
fluoroalquenilo C,-Cs, cicloalquilo Cs-Cs; fenilo o fenilo sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, alquilo C4-Cs,
fluoroalquilo C4-Cs, alcoxi C4-Cs, fluoroalcoxi C+-Cs, halégeno, ciano o nitro; heteroarilo o heteroarilo sustituido con 1,
2 o 3 de, independientemente, alquilo C4-Cs, fluoroalquilo C4-C3, alcoxi C4-Cs, fluoroalcoxi C+-Cs, halégeno, ciano o
nitro; heteroarilamino o heteroarilamino sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, alquilo C4-Cs, fluoroalquilo
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C1-Cs, alcoxi C4-Cs, fluoroalcoxi C1-Cs, halégeno, ciano o nitro; diheteroarilamino o diheteroarilamino sustituido con
1, 2 o0 3 de, independientemente, alquilo C+-Cs, fluoroalquilo C1-Cs, alcoxi C4-Cs, fluoroalcoxi C4-Cs, halégeno, ciano
o nitro; o fenilamino o fenilamino sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, alquilo C+-Cs3, fluoroalquilo C+-Cs,
alcoxi C4-Cs, fluoroalcoxi C+-Cs, halégeno, ciano o con nitro; difenilamino o difenilamino sustituido con 1, 2 o 3 de,
independientemente, alquilo C+-Cs, fluoroalquilo C4-Cs, alcoxi C4-Cs, fluoroalcoxi C4-Cs, halégeno, ciano o nitro; o
cicloalquilamino C3-C7, di(cicloalquil C3-C7)amino o cicloalcoxi C3-Cy;

o R°y RY junto con el nitrégeno al que estan enlazados, forman un anillo de 4, 5,6 0 7 (p. €j., 5 0 6) miembros no
sustituido que contiene opcionalmente un heteroatomo seleccionado entre O 0 S; y

R® es alquilo C4-C1o, alquenilo Co-C1o, alquinilo Co-Cyo, fluoroalquilo C1-C+o, ciano alquilo C4-Cio, nitroalquilo C4-Cio,
aminoalquilo C4-C1o, (alquilamino C4-Cs)-(alquilo C4-Cs), (dialquilamino C»-Cg)-(alquilo C4-Cs), (cicloalquil Cs-C7)-
(alquilo C4-Cs), (alcoxi C1-Cs)-(alquilo C1-Cs), (alqueniloxi Cs-Cs)-(alquilo C4-Cs), (alquiniloxi Cz-Cs)-(alquilo C4-Cs),
(alquiltio C4-Cs)-(alquilo C4-Cs), (alquilsulfinil C4-Cs)-(alquilo C4-Cs), (alquilsulfonil C4-Cs)-(alquilo C4-Cs),
(alquilidenaminoxi C2-Cs)-(alquilo C4-Cs), (alquil C4-Cs)carbonil-(alquilo C4-Cs), (alcoxi C4-Cs)carbonil-(alquilo C+4-Cs),
aminocarbonil-(alquilo C4-Cs), (alquilamino C4-Cs)carbonil-(alquilo C4-Cs), (dialquilamino C»-Cg)carbonil-(alquilo C4-
Cs), (alquil C4-Cs)carbonilamino-(alquilo C4-Cs), N-(alquil C4-Cs)carbonil-N-(alquilamino C4-Cs)-(alquilo C4-Cs),
(trialquilsilil C3-Cs)-(alquilo C4-Cs), fenil(alquilo C4-Cs) (donde el fenilo esta opcionalmente sustituido con 1, 2 o 3 de,
independientemente, alquilo C+-C3, fluoroalquilo C+-Cs3, alcoxi C+-Cs3, fluoroalcoxi C+-Cs, alquiltio C4-Cs3, alquilsulfinilo
C1-Cs, alquilsulfonilo C4-Cs, halégeno, ciano o nitro), heteroaril-(alquilo C+-Cs) (donde el heteroarilo esta
opcionalmente sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, alquilo C+-Cs, fluoroalquilo C4-Cs, alcoxi C+-Cs,
fluoroalcoxi C4-Cs, alquiltio C4-Cs3, alquilsulfinilo C4-Cs3, alquilsulfonilo C+4-Cs, halégeno, ciano o nitro), fluoroalquenilo
C,-Cs, cicloalquilo C3-Cg; fenilo o fenilo sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, alquilo C+-Cs, fluoroalquilo
C1-Cs, alcoxi C4-Cs, fluoroalcoxi C4-Cs, haldgeno, ciano o nitro; heteroarilo o heteroarilo sustituido con 1, 2 o 3 de,
independientemente, alquilo C4-Cs, fluoroalquilo C4-Cs, alcoxi C4-Cs, fluoroalcoxi C+-Cs, halégeno, ciano o nitro;
heteroarilamino o heteroarilamino sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, alquilo C+-C3, fluoroalquilo C4-Cs,
alcoxi C4-Cs, fluoroalcoxi C4-Cs, halégeno, ciano o nitro; diheteroarilamino o diheteroarilamino sustituido con 1,2 0 3
de, independientemente, alquilo C4-Cs, fluoroalquilo C+-Cs, alcoxi C4-Cs, fluoroalcoxi C+-Cs, halégeno, ciano o nitro;
fenilamino o fenilamino sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, alquilo C+-C3, fluoroalquilo C4-Cs, alcoxi C+-
Cs, fluoroalcoxi C4-Cs, haldégeno, ciano o nitro; difenilamino o difenilamino sustituido con 1, 2 o 3 de,
independientemente, alquilo C+-Cs, fluoroalquilo C4-Cs, alcoxi C4-Cs, fluoroalcoxi C+-Cs, halégeno, ciano o nitro; o
cicloalquilamino Cs-Cy, di(cicloalquil C3-C7)amino, cicloalcoxi Cs-Cy, alcoxi C4-C1o, fluoroalcoxi C4-C1o, alquilamino
C1-Cs o di(alquil C4-C4)amino;

R’ y RY son cada uno independientemente uno del otro alquilo C1-C1o, alquenilo C2-C+o, alquinilo C>-C1o, alcoxi C+-
C1o0, fluoroalquilo C4-C1q, cianoalquilo C4-C1g, nitroalquilo C4-C+o, aminoalquilo C4-C+o, (alquilamino C4-Cs)-(alquilo C4-
Cs), (dialquilamino C2-Cs)-(alquilo C+-Cs), (cicloalquil C3-C7)-(alquilo C4-Cs), (alcoxi C4-Cs)-(alquilo C1-Cs), (alqueniloxi
C3-Cs)-(alquilo C4-Cs), (alquiniloxi C3-Cs)-(alquilo C4-Cs), (alquiltio C4-Cs)-(alquilo C4-Cs), (alquilsulfinil C4-Cs)-(alquilo
C1-Cs), (alquilsulfonil C4-Cs)-(alquilo C4-Cs), (alquilidenaminoxi C2-Cs)-(alquilo C4-Cs), (alquil C4-Cs)carbonil-(alquilo
C1-Cs), (alcoxi C4-Cs)carbonil-(alquilo C4-Cs), aminocarbonil-(alquilo C+-Cs), (alquilamino C4-Cs)carbonil-(alquilo C+-
Cs), (dialquilamino C;-Cg)carbonil-(alquilo C4-Cs), (alquil C4-Cs)carbonilamino-(alquilo C4-Cs), N-(alquil Cs-
Cs)carbonil-N-(alquilamino C»-Cs)alquilo, (trialquilsilil C3-Ceg)-(alquilo C4-Cs), fenilalquilo C1-Cs (donde el fenilo esta
opcionalmente sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, alquilo C+-Cs, fluoroalquilo C4-Cs, alcoxi C+-Cs,
fluoroalcoxi C4-Cs, alquiltio C4-Cs, alquilsulfinilo C+-Cs, alquilsulfonilo C+4-Cs, halégeno, ciano o nitro), heteroaril-
(alquilo C4-Cs) (donde el heteroarilo esta opcionalmente sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, alquilo C4-
Cs, fluoroalquilo C4-Cs, alcoxi C4-Cs, fluoroalcoxi C+-Cs, alquiltio C4-Cs, alquilsulfinilo C4-Cs, alquilsulfonilo C1-Cs,
halégeno, ciano o nitro), fluoroalquenilo C,-Cs, cicloalquilo C3-Cs; fenilo o fenilo sustituido con 1, 2 o 3 de,
independientemente, alquilo C4-Cs, fluoroalquilo C4-Cs, alcoxi C4-Cs, fluoroalcoxi C+-Cs, halégeno, ciano o nitro;
heteroarilo o heteroarilo sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, alquilo C+-Cs, fluoroalquilo C4-Cs, alcoxi C+-
Cs, fluoroalcoxi C4-Cs, haldgeno, ciano o nitro; heteroarilamino o heteroarilamino sustituido con 1, 2 o 3 de,
independientemente, alquilo C4-Cs, fluoroalquilo C4-Cs, alcoxi C4-Cs, fluoroalcoxi C+-Cs, halégeno, ciano o nitro;
diheteroarilamino o diheteroarilamino sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, alquilo C+-Cs3, fluoroalquilo C+-
Cs, alcoxi C4-Cs, fluoroalcoxi C4-Cs, haldgeno, ciano o nitro; fenilamino o fenilamino sustituido con 1, 2 o 3 de,
independientemente, alquilo C4-Cs, fluoroalquilo C4-Cs, alcoxi C4-Cs, fluoroalcoxi C+-Cs, halégeno, ciano o nitro;
difenilamino o difenilamino sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, alquilo C+-C3, fluoroalquilo C+-Cs3, alcoxi
C1-Cs, fluoroalcoxi C+-Cs, halégeno, ciano o nitro; o cicloalquilamino C3-C7, di(cicloalquil Cs-C7)amino, cicloalcoxi Cs-
Cy, fluoroalcoxi C1-Cio, alquilamino C4-Cs o di(alquil C4+-C4)amino; o benciloxi o fenoxi, donde los grupos bencilo y
fenilo estan a su vez opcionalmente sustituidos con 1, 2 o 3 de, independientemente, alquilo C+-Cs, fluoroalquilo C+-
Cs, alcoxi C1-Cs, fluoroalcoxi C1-Cs, halégeno, ciano o nitro; y

R" es alquilo C4-Cyo, alquenilo C3-Cyo, alquinilo C3-C+o, fluoroalquilo C4-C+o, cianoalquilo C1-C1o, nitroalquilo C4-C1p,
aminoalquilo C2-C1o, (alquilamino C4-Cs)-(alquilo C4-Cs), (dialquilamino C>-Cg)-(alquilo C4-Cs), (cicloalquilo Cs-Cy7)-
(alquilo C4-Cs), (alcoxi C1-Cs)-(alquilo C+-Cs), (alqueniloxi Cs-Cs)-(alquilo C4-Cs), (alquiniloxi Cz-Cs)-(alquilo C4-Cs),
(alquiltio C4-Cs)-(alquilo C4-Cs), (alquilsulfinil C4-Cs)-(alquilo C4-Cs), (alquilsulfonil C4-Cs)-(alquilo C4-Cs),
(alquilidenaminoxi C»-Cs)-(alquilo C+4-Cs), (alquil C4-Cs)carbonil-(alquilo C4-Cs), (alcoxi C4-Cs)carbonil-(alquilo C4-Cs),
aminocarbonil-(alquilo C4-Cs), (alquilamino C4-Cs)carbonil-(alquilo C+-Cs), (dialquilamino C»-Cg)carbonil-(alquilo C4-
Cs), (alquil C4-Cs)carbonilamino-(alquilo C4-Cs), N-(alquil C4-Cs)carbonil-N-(alquilamino C4-Cs)-(alquilo C4-Cs),

8



10

15

20

25

ES 2642 195 T3

(trialquilsilil C3-Cs)-(alquilo C4-Cs), fenilalquilo (C+-Cs) (donde el fenilo esta opcionalmente sustituido con 1, 2 o 3 de,
independientemente, alquilo C+-C3, fluoroalquilo C+-Cs3, alcoxi C+-Cs3, fluoroalcoxi C+-Cs, alquiltio C+4-Cs3, alquilsulfinilo
C1-Cs, alquilsulfonilo C4-Cs, haldégeno, ciano o nitro), heteroaril-(alquilo C4-Cs) (donde el heteroarilo esta sustituido
opcionalmente con 1, 2 o 3 de, independientemente, alquilo C1-Cs, fluoroalquilo C+-Cs, alcoxi C+-C3, fluoroalcoxi C+-
Cs, alquiltio C4-C3, alquilsulfinilo C4-Cs, alquilsulfonilo C4-Cs, halégeno, ciano o nitro), fenoxialquilo C4-Cs (donde el
fenilo esta opcionalmente sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, alquilo C4-C3, fluoroalquilo C+-C3, alcoxi
C1-Cs, fluoroalcoxi C4-Cs, alquiltio C4-Cs, alquilsulfinilo C4-Cs, alquilsulfonilo C4-Cs, haldégeno, ciano o nitro),
heteroariloxi-(alquilo C4-Cs)(donde el heteroarilo esta opcionalmente sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente,
alquilo C4-Cs, fluoroalquilo C4-Cs3, alcoxi C1-Cs3, fluoroalcoxi C+-Cs, alquiltio C4-Cs, alquilsulfinilo C4-Cs, alquilsulfonilo
C1-Cs, halégeno, ciano o nitro), fluoroalquenilo Cs-Cs, cicloalquilo C3-Cg; fenilo o fenilo sustituido con 1, 2 o 3 de,
independientemente, alquilo C4-Cs, fluoroalquilo C4-Cs, alcoxi C4-Cs, fluoroalcoxi C+-Cs, halégeno, ciano o nitro;
heteroarilo o heteroarilo sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, alquilo C+-Cs, fluoroalquilo C1-Cs, alcoxi C+-
Cs, fluoroalcoxi C1-Cs, halégeno, ciano o nitro; (alquil C4-Cs)-C(O)-; (alcoxi C1-Cs)-C(O)-; o fenil-C(O)- donde el fenilo
esta opcionalmente sustituido con 1 o 2 de, independientemente, alquilo C4-C,, fluoroalquilo C4, alcoxi C4-C,,
fluoroalcoxi C4, fltor, cloro, bromo, ciano o nitro;

donde el término "heteroarilo" se refiere a un sistema anular aromatico que contiene al menos un heteroatomo anular
y esta constituido por un unico anillo o por dos anillos condensados;

y donde el compuesto de férmula (1) estd opcionalmente presente (p. €j., cuando sea quimicamente posible) como
una de sus sales agroquimicamente aceptables.

Preferentemente, p. ej., en todos los aspectos y/o realizaciones de la invencién, en el compuesto de férmula (1), R
es como se define a continuacion :

R" es alquilo C4-Cs (en particular alquilo C3-Cs tal como tert-butilo), cicloalquilo C3-C7 (en particular cicloalquilo Cs-
Cs, mas en particular ciclohexilo), tetrahidro-2H-piranilo (tal como tetrahidro-2H-piran-4-ilo, tetrahidro-2H-piran-3-ilo o
tetrahidro-2H-piran-2-ilo), tetrahidrofuranilo (tal como tetrahidrofuran-3-ilo o tetrahidrofuran-2-ilo), oxetanilo (tal como
oxetan-3-ilo o oxetan-2-ilo), tetrahidrotiofen-ilo (tal como tetrahidrotiofen-3-ilo o tetrahidrotiofen-2-ilo) o tietanilo (tal
como tietan-3-ilo o tietan-2-ilo);

oR" es una de las siguientes subférmulas A, B, C,D,E, F, G, H, J,K,L,M,N,O,P,Q,R,S, T, U,V,W, X, Yo Z:

o R16 R16D
| \ y
R + . N 18
N N \ R
B
\YB//Z R = N~
(A) (B) (€) (D) R™
R'C
R1%% R12G
©i;[ RS
(E) R'4C
(G) (H)

()
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donde:

XA es nitrégeno o CR13;
YA es nitrégeno o CRM;
Z" es nitrégeno o CR15;

S|empre que no mas de uno de los grupos x4, YA y Z" sea nitrégeno; (preferentemente ninguno de los grupos XA YA
y Z" es nitrégeno); y

R es hidrégeno, fldor, cloro, bromo, yodo, alquilo C+-C: (p. €j., metilo), fluoroalquilo C4-C; (p. €j., fluoroalquilo C; tal
como trifluorometilo), alcoxi C-C: (p. €j., metoxi), fluoroalcoxi C1-C; (p. €j., fluoroalcoxi C1 tal como trifluorometoxi o
difluorometoxi), ciano, amino o fenilo opcionalmente sustituido en las posiciones meta y/o para con 1 o 2
sustituyentes fluor;

(preferentemente R es hidrégeno, fluor, cloro o bromo; aun mas preferentemente R es hidrégeno);

R™ es hidrégeno, fldor, cloro, bromo, metilo, etilo, fluoroalquilo C4 (p. €j., trifluorometilo), fluoroalquilo Co, vinilo,
fluoroalquenilo C,, alquinilo C,-Cs, fluoroetinilo, ciano, metoxi, etoxi, fluoroalcoxi C4 o fluoroalcoxi Cy;

(preferentemente R es hidrogeno, fltior, cloro, bromo, metilo, fluoroalquilo C (p €j., trifluorometilo), ciano, metoxi o
fluoroalcoxi C4 (p. €j., difluorometoxi o trlfluorometOX|) mas preferentemente R '3 es hidrégeno, fltor, cloro, bromo,
fluoroalquilo C4, metoxi o fluoroalcoxi Ci; incluso mas preferentemente, R™ es hldrogeno fldor, cloro, bromo o
fluoroalcoxi C1 (p. ej., difluorometoxi o trifluorometoxi); atin mas preferentemente R'® es hidrégeno);

R es hidrégeno, fltor, cloro, bromo, metoxi, fluoroalcoxi C4, metilo, fluoroalquilo C1 o ciano;
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(preferentemente R™ es hidrégeno, fltior o cloro; mas preferentemente R™ es hidrégeno);

R es hidrégeno, fluor, cloro, bromo, alquilo C+-Cz (p. €j., metilo), fluoroalquilo C4, metoxi, fluoroalcoxi C1 (p. €j.,
trifluorometoxi o difluorometoxi), ciano o amino;

(preferentemente R es hidrégeno, fluor, cloro o bromo; mas preferentemente R es hidrégeno, flior o cloro; aun
mas preferentemente R'® es hidrogeno);

siempre que al menos dos (es decir, dos, tres o todos; preferentemente tres o todos, ain mas preferentemente
todos) de los grupos R'?, R, R™ y R"® sean hidrégeno;

y siempre que, cuando R sea yodo, amino o fenilo opcionalmente sustituido, entonces X" sea CR13, Y* sea CRM,
Z" sea CR’ Y R13, R y R' sean independientemente hidrogeno o fluor, siempre que al menos dos (es decir, dos o
tres) de los grupos R™ R™ y R" sean hidrégeno; (preferentemente, en este caso, todos los grupos R"™ R" y R™
son hidrégeno);

y siempre que, cuando R" sea bromo, entonces X" sea CR13, y R12, R y R' sean independientemente hidrégeno o
fldor, siempre que al menos dos ges decir, dos o tres) de los grupos R12, R y R'S sean hidrogeno; (preferentemente,
en este caso, todos los grupos R'?, R™ y R'® son hidroégeno y/o Y* es CR y/o Z* es CR"™);

y siempre que, cuando R" sea etilo, fluoroalquilo C,, vinilo, fluoroalquenilo C,, alquenileno C,-Cs, fluoroetinilo, etoxi
o fluoroalcoxi C,, entonces Xa sea CRi3, YA sea CRM, Z" sea CR15, y R12, R’ y R'" sean independientemente
hidrégeno o fluor, siempre que al menos dos (es decir, dos o tres) de los grupos R'?, R™ y R'® sean hidrégeno;
(preferentemente, en este caso, todos los grupos R'?, R™ y R" son hidrégeno);

y siempre que, cuando R'™ sea bromo o ciano, entonces X" sea CR13, Y* sea CRM, Z" sea CR15, y R12, R y R'S
sean independientemente hidrégeno o fluor, siempre que al menos dos ges decir, dos o tres) de los grupos R'?, R™®y
R sean hidrogeno; (preferentemente, en este caso, todos los grupos R'2, R™ y R" son hidrégeno);

y siempre que, cuando R'" sea amino, entonces X" sea CR13, YA sea nitrégeno o CRM, Z" sea CR15, y R" sea
hidrogeno, metilo o fluoroalquilo C1 (p. ej., H, Me o trifluorometilo), y R y R™ sean hidrégeno;

y donde:

X® es nitrogeno o CR'®; (preferentemente, X® es CR'*®);
Y® es nitrogeno o CR'®; (preferentemente, Y® es CR'*®);
Z® es nitrégeno o CR'®®; (preferentemente, Z° es CR'®);

siempre que no mas de uno de los grupos XB, Y8 y Z° sea nitrégeno; (preferentemente ninguno de los grupos XB, Y®
y Z8 es nitrégeno); y

12B

R'?8 es hidrégeno, fltor, cloro o bromo; (preferentemente R~ es hidrogeno);

R™E es hidrégeno, fltor, cloro, bromo, metilo, fluoroalquilo C1 (p. €j., trifluorometilo), ciano, metoxi o fluoroalcoxi C1
(p. €j., difluorometoxi o trifluorometoxi);

(preferentemente R"E es hidrégeno, fldor, cloro, bromo, fluoroalquilo C4, metoxi o fluoroalcoxi Ci; mas

preferentemente, R es hidrégeno, fldor, cloro, bromo o fluoroalcoxi C+ (p. €j., difluorometoxi o trifluorometoxi); atn
mas preferentemente R'*® es hidrogeno):;

14B

R'® es hidrégeno, fltior o cloro (mas preferentemente R es hidrégeno);

15B

R'® es hidréogeno, flior, cloro o bromo; (mas preferentemente R es hidrogeno, flior o cloro; aun mas

preferentemente R'® es hidrégeno);

siempre que al menos dos ges decir, dos, tres o todos; preferentemente tres o todos, ain mas preferentemente
todos) de los grupos R'?%, R™8, R™® y R'® sean hidrégeno;

y siempre que, cuando R"B sea bromo, entonces X" sea CR138, y R1ZB, R'8 y R'E sean independientemente
hidrégeno o fluor, siempre que al menos dos (es decir, dos o tres) de los grupos R'®, R'*® y R'® sean hidrogeno;
(preferentemente, en este caso, todos los grupos R'?%, R™® y R'*® son hidrogeno y/o Y? es CR'® y/o Z® es CR'™™®); y

R es hidrégeno, fluor, cloro, bromo, metilo o fluoroalquilo C; (preferentemente hidrogeno, cloro, metilo o
fluoroalquilo C+);

R' es hidrégeno, fltor, cloro, metilo o fluoroalquilo C1 (preferentemente hidrégeno, cloro o fluoroalquilo C+);

siempre que no mas de uno de los grupos R' y R" sea hidrégeno;
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y siempre que cuando R'® sea bromo entonces R" sea hidrégeno o fluor;
R es hidrogeno o fltor (preferentemente hidrégeno);
R'® es hidrégeno, fltior o cloro (preferentemente cloro);

R es hidrégeno, fluor, cloro, metoxi, fluoroalcoxi C1, metilo o fluoroalquilo C4 (preferentemente cloro, metoxi o
fluoroalcoxi C+);

siempre que no mas de uno (preferentemente ninguno) de los grupos R'® y R" sea hidrogeno;
R es hidrégeno, fltior o cloro (preferentemente hidrégeno);
R' es hidrogeno, fltior o cloro (preferentemente hidrégeno);

R"¢ es hidrégeno, flior, metilo o fluoroalquilo C4 (p. €j., trifluorometilo);

111G 111G

(preferentemente R~ es hidrégeno o fluor; aun mas preferentemente R~ es hidrégeno);

R'?¢ es hidrogeno, fltior o cloro (preferentemente R'*®

es hidrégeno);
R3¢ es hidrégeno, fluor, cloro, bromo, fluoroalquilo C1 (p. e€j., trifluorometilo), metoxi o fluoroalcoxi C1 (p. €j.,
trifluorometoxi o difluorometoxi);

13G

(preferentemente R'*® es hidrogeno, fltior o fluoroalquilo C+ (p. €j., trifluorometilo); atin mas preferentemente R'*C es

hidrégeno);

14G

R™€ es hidrogeno o fluor; (preferentemente R'*® es hidrégeno);

R'%¢ es hidrégeno, fldor, cloro, metoxi o fluoroalcoxi Ci; (preferentemente R'¢

es hidrogeno o fluor; mas
preferentemente R'*® es hidrogeno);

siempre que, cuando R sea bromo, entonces R”G, R12G, R'¢ y R'%¢ sean independientemente hidrégeno o fluor;

11G 12G 13G 14G 15G
,R™¢ R™®yR

siempre que, cuando R
hidrégeno o fltor; y

sea metilo o fluoroalquilo C1, entonces R sean independientemente

siempre que al menos dos (3es decir, dos, tres o todos; preferentemente tres o todos, ain mas preferentemente
todos) de los grupos R'?®, R™¢, R® y R"*® sean hidrogeno;
X“esOo S;e Y€esC-Ho N (preferentemente, YXes N);

X" es O, S o N-Me; e Y- es C-Ho N; siempre que cuando X" sea N-Me entonces Y" no sea N &preferentemente,
cuando X" es O o S, entonces Yt es N; mas preferentemente, Xt es S; aun mas preferentemente, X" es S e Y- es N);

X" es O, S o N-Me (preferentemente, X" es N-Me);

XN es O, S o N-Me;

X" es O, S o N-Me (preferentemente, XesSo N-Me); e YWesNo CR42; y
XV es O, S o N-Me (en particular, xW puede ser O 0 S);

R% es hidrégeno, metilo, fluoroalquilo Cs4, flior o cloro (en particular H, Me, difluorometilo, trifluorometilo, flior o
cloro);

R? es hidrégeno, metilo, fluoroalquilo C4, etilo, ciclopropilo, flior o cloro (preferentemente hidrégeno, metilo,
difluorometilo, trifluorometilo, flior o cloro);

R% es hidrégeno, metilo, fluoroalquilo Cy4, flior o cloro (en particular H, Me, difluorometilo, trifluorometilo, flior o
cloro);

R® es hidrogeno, metilo, fluoroalquilo C4, etilo o ciclopropilo (en particular H, Me, difluorometilo, trifluorometilo, etilo o
ciclopropilo; preferentemente difluorometilo, trifluorometilo o ciclopropilo);

R* es hidrogeno, metilo, fluoroalquilo C4, etilo o metoximetilo (en particular H, Me, difluorometilo, trifluorometilo, etilo
o metoximetilo; preferentemente difluorometilo, trifluorometilo o metoximetilo);

R® es hidrégeno, metilo, fluoroalquilo C4, fllor o cloro (en particular H, Me, difluorometilo, trifluorometilo,
preferentemente metilo, difluorometilo o trifluorometilo, ain mas preferentemente trifluorometilo);
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R? es hidrégeno o metilo; y
R? es hidrégeno o metilo; y
R?® y R® son independientemente hidrégeno o fltior; (preferentemente ambos son hidrégeno);

R* es hidrégeno, metilo, fluoroalquilo C4, fldor o cloro (en particular hidrégeno, metilo, difluorometilo, trifluorometilo,
fldor o cloro, preferentemente hidrégeno, fltor o cloro);

R* es hidrégeno, metilo, fluoroalquilo C4, flior o cloro (en particular hidrégeno, metilo, difluorometilo, trifluorometilo,
fldor o cloro, preferentemente metilo, trifluorometilo o cloro);

R* es hidrégeno, metilo, fluoroalquilo C+, flior o cloro (en particular hidrégeno, metilo, difluorometilo, trifluorometilo,
fldor o cloro, preferentemente metilo, trifluorometilo o cloro);

R® es hidrégeno, metilo o fluoroalquilo C4 (en particular hidrégeno, metilo, difluorometilo o ftrifluorometilo,
preferentemente metilo o trifluorometilo);

R* es fldor, cloro o bromo (preferentemente cloro);

Rm, R'3T y R son independientemente hidrc’>1geno o flior, siempre que al menos dos (es decir, dos o
preferentemente tres) de los grupos R'?", R™*" y R™' sean hidrégeno; y

R12U, RV y R son independientemente hidr

Lgzeno o fldor, siempre que al menos dos (es decir, dos o
preferentemente tres) de los grupos R'?, R™V y R™

sean hidrégeno; y

R"™Y es hidrégeno, fltor, cloro, bromo, fluoroalquilo C4 (p. €j., trifluorometilo), metoxi o fluoroalcoxi Cs (p. €j.,
trifluorometoxi o difluorometoxi);

(preferentemente R es hidrégeno, fluor, cloro, bromo o fluoroalcoxi C1 (p. €j., trifluorometoxi o difluorometoxi); mas

preferentemente R es hidrégeno, cloro o bromo);

R"Y es hidrégeno, fluor, cloro, bromo, metoxi o fluoroalcoxi C4; (preferentemente R es hidrégeno o flior; mas
preferentemente R'" es hidrégeno);

13Y 15Y
yR

siempre que uno o ambos grupos R sean independientemente hidrogeno o fldor; y

152

R' es hidrogeno, fltior o cloro (preferentemente R'** es hidrégeno o fltior);

y donde el compuesto de férmula () estd opcionalmente presente (p. €j., cuando sea quimicamente posible) como
una de sus sales agroquimicamente aceptables.

Preferentemente, p. €j., en todos los aspectos y/o realizaciones de la invencién, en el compuesto de férmula (1), R?
ylo R" y/o G y/o R" (atin mas preferentemente R* y R'' y G y R") son como se definen a continuacion:

R? es hidrégeno, metilo, etilo, n-propilo, isopropilo, ciclopropilo, fluorometilo, fluoroetilo, vinilo, prop-1-enilo, etinilo,
prop-1-inilo, 2-cloroetinilo, 2-fluoroetinilo, 2-(trifluorometil)etinilo, but-1-inilo, 2-(ciclopropil)etinilo, halégeno o
(fluoroalquil C1-C2)metoxi-;

o R? es fenilo opcionalmente sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, halégeno, alquilo C4-C, fluoroalquilo
C1-Cy, alcoxi C4-Cy, fluoroalcoxi C4-Co, ciano o nitro;

o R? es heteroarilo monociclico opcionalmente sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, halégeno, alquilo C+-
C,, fluoroalquilo C1-Cy, alcoxi C+-Co, fluoroalcoxi C4-C,, ciano o nitro; y/o

R" es alquilo C4-Cs (en particular alquilo C3-Cs tal como tert-butilo), cicloalquilo C3-C7 (en particular cicloalquilo Cs-
Cs, mas particularmente ciclohexilo), tetrahidro-2H-piranilo (tal como tetrahidro-2H-piran-4-ilo, tetrahidro-2H-piran-3-
ilo o tetrahidro-2H-piran-2-ilo) o tetrahidrofuranilo (tal como tetrahidrofuran-3-ilo o tetrahidrofuran-2-ilo);

o R" es una de las siguientes subférmulas A, B1, C, D1, E,F, G1,H, J,K,L, M,N, O, P1,Q,R, S, To U:

13
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\ <|3' R
R'2 N + 18
Y Y ‘ N\ N| AN . R | X
A A
X\YA//Z = R = N~
® ®1) ©) o1 R”
= R15E R13;©iR15G
(E) R14G
(F) (G1) (H)
)

donde:

XA es nitrégeno o CR13;
YA es nitrégeno o CRM;
Z" es nitrégeno o CR15;

siempre que no mas de uno de los grupos x4, YA y 7" sea nitrégeno; (preferentemente ninguno de los grupos x4, YA
y Z" es nitrégeno); y
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R es hidrégeno, fldor, cloro, bromo, yodo, alquilo C+-C: (p. €j., metilo), fluoroalquilo C4-C; (p. €j., fluoroalquilo C; tal
como trifluorometilo), alcoxi C1-C: (p. ej., metoxi), fluoroalcoxi C1-C; (p. €j., fluoroalcoxi C tal como trifluorometoxi o
difluorometoxi), ciano, amino o fenilo opcionalmente sustituido en las posiciones meta y/o para con 1 o 2
sustituyentes fluor;

(preferentemente R es hidrégeno, fltor, cloro o bromo; mas preferentemente R es hidrégeno);
R" es hidrégeno, fluor, cloro, metilo, fluoroalquilo C+ (p. €j., trifluorometilo) o ciano;

(preferentemente R" es hidrégeno, fluor, metilo, fluoroalquilo C+ (p. €j., trifluorometilo) o ciano; mas preferentemente,
R" es hidrégeno, fltor, fluoroalquilo C4 o ciano; aun mas preferentemente R" es hidrégeno);

R es hidrégeno, fltor, cloro, metoxi, fluoroalcoxi C1, metilo o fluoroalquilo Cs;
(preferentemente R™ es hidrégeno, fltior o cloro; mas preferentemente R™ es hidrégeno);

R es hidrégeno, fluor, cloro, bromo, alquilo C+-C; (p. €j., metilo), fluoroalquilo C4, metoxi, fluoroalcoxi C1 (p. €j.,
trifluorometoxi o difluorometoxi), ciano o amino;

(preferentemente R es hidrégeno, fltior o cloro; mas preferentemente R'® es hidrégeno);

siempre que al menos dos (es decir, dos, tres o todos; preferentemente tres o todos, ain mas preferentemente
todos) de los grupos R'?, R, R™ y R"® sean hidrégeno;

y siempre que, cuando R sea yodo, amino o fenilo opcionalmente sustituido, entonces X" sea CR13, Y* sea CRM,
Z" sea CR’ Y R13, R y R' sean independientemente hidrogeno o fluor, siempre que al menos dos (es decir, dos o
tres) de los grupos R™ R™ y R" sean hidrégeno; (preferentemente, en este caso, todos los grupos R"™ R" y R™
son hidrégeno);

y siempre que, cuando R'" sea amino, entonces X" sea CR13, YA sea nitrégeno o CRM, Z" sea CR15, y R" sea
hidrogeno, metilo o fluoroalquilo C1 (p. ej., H, Me o trifluorometilo), y R'? y R™ sean hidrégeno; y

R'® es hidrégeno, fltor o cloro (preferentemente hidrégeno o cloro);

R' es hidrégeno, fltor, cloro, metilo o fluoroalquilo C1 (preferentemente hidrégeno, cloro o fluoroalquilo C+);
siempre que no mas de uno de los grupos R' y R" sea hidrégeno;

R'® es cloro;

R es fldor, cloro, metoxi, fluoroalcoxi C4, metilo o fluoroalquilo C1 (preferentemente cloro, metoxi o fluoroalcoxi C+);
R es hidrégeno, fltior o cloro (preferentemente hidrégeno);

R' es hidrogeno, fltior o cloro (preferentemente hidrogeno);

12G

R'?€ es hidrogeno, fltior o cloro (preferentemente R'*® es hidrégeno);

R3¢ es hidrégeno, flor, cloro, fluoroalquilo C+ (p. €;j., trifluorometilo), metoxi o fluoroalcoxi C1 (p. €;., trifluorometoxi o
difluorometoxi);

13G

(preferentemente R'*® es hidrogeno, fltior o fluoroalquilo C+ (p. €., trifluorometilo); atin mas preferentemente R'*C es

hidrégeno);

14G

R™€ es hidrogeno o fluor; (preferentemente R'*® es hidrégeno);

R'%¢ es hidrégeno, fldor, cloro, metoxi o fluoroalcoxi Ci; (preferentemente R'¢

es hidrogeno o fluor; mas
preferentemente R'*® es hidrogeno);

siempre que al menos dos (3es decir, dos, tres o todos; preferentemente tres o todos, ain mas preferentemente
todos) de los grupos R'?®, R™¢, R'® y R"*® sean hidrogeno;

X“esOo S;e Y€¢esC-HoN (preferentemente, YXes N);

X" es O, S o N-Me; e Y- es C-Ho N; siempre que cuando X" sea N-Me entonces Y" no sea N (preferentemente,
cuando X" no es N-Me, entonces Yt es N);

X™es O, S o N-Me;
XN es O, S o N-Me;
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R% es hidrogeno, metilo o fluoroalquilo C4 (en particular H, Me o trifluorometilo);
R* es hidrogeno, metilo o fluoroalquilo C4 (en particular H, Me o trifluorometilo);

R% es hidrogeno, metilo o fluoroalquilo C4 (en particular H, Me o trifluorometilo

R® es hidrégeno, metilo o fluoroalquilo C+ (en particular H, Me o trifluorometilo);

R* es hidrogeno, metilo o fluoroalquilo C4 (en particular H, Me o trifluorometilo

)
)
)
)
)
)

R® es hidrogeno, metilo o fluoroalquilo C4 (en particular H, Me o trifluorometilo
R? es hidrégeno o metilo; y
R? es hidrégeno o metilo; y
R?® y R® son independientemente hidrégeno o fltior; (preferentemente ambos son hidrégeno);

Rm, R'3T y R son independientemente hidrc’>1geno o flior, siempre que al menos dos (es decir, dos o
preferentemente tres) de los grupos R'?", R™*" y R™" sean hidrégeno; y

R12U, RV y R son independientemente hidréézeno o fldor, siempre que al menos dos (es decir, dos o
preferentemente tres) de los grupos R'?Y, R™*" y R™" sean hidrégeno;

ylo
G es hidrégeno; un metal agricolamente aceptable, o un grupo sulfonio o amonio agricolamente aceptable; o

G es -C(X?)-R?, -C(X")-X°-R®, -C(X%)-N(R%)-R?, -S02-R®, -P(X°)(R")-R? 0 -CH,-X"-R"; 0 fenil-CH2- o fenil-CH(alquil Cs-
C>)- (en cada uno de los cuales el fenilo esta opcionalmente sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, alquilo
C1-Cy, fluoroalquilo C4, alcoxi C4-Cy, fluoroalcoxi C4, fltor, cloro, bromo, ciano o nitro), o heteroaril-CH.- o heteroaril-
CH(alquil C4-Cy)- (en cada uno de los cuales el heteroarilo esta opcionalmente sustituido con 1, 2 o 3 de,
independientemente, alquilo C4-C,, fluoroalquilo C4, alcoxi C4-C», fluoroalcoxi C+, fldor, cloro, bromo, ciano o nitro), o
fenil-C(O)-CH_- (donde el fenilo esta opcionalmente sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, alquilo C4-Co,
fluoroalquilo C4, alcoxi C4-C,, fluoroalcoxi C4, fldor, cloro, bromo, ciano o nitro); o (alcoxi C4-Cs)-C(O)-CH>-, (alquil C+-
Cs)-C(O)-CHz-, (alcoxi C4-Cg)-C(O)-CH=CH-, (alquen Cy-C7)-1-il-CH2-, (alquen Cy-C7)-1-il-CH(alquil C4-Cy)-,
(fluoroalquen C2-C,)-1-il-CHz-, (alquin C2-C7)-1-il-CHaz- o (alquin C»-C7)-1-il-CH(alquil C4-C5)-;

ylo

R" es alquilo C4-Cyo, alquenilo C3-Cyo, alquinilo C3-C+o, fluoroalquilo C4+-C+o, cianoalquilo C1-C1o, nitroalquilo C4-C1j,
aminoalquilo C2-C1o, (alquilamino C4-Cs)-(alquilo C4-Cs), (dialquilamino C»-Cg)-(alquilo C4-Cs), (cicloalquilo Cs-C7)-
(alquilo C4-Cs), (alcoxi C1-Cs)-(alquilo C1-Cs), (alqueniloxi Cs-Cs)-(alquilo C4-Cs), (alquiniloxi Cs-Cs)-(alquilo C4-Cs),
(alquiltio C4-Cs)-(alquilo C4-Cs), (alquilsulfinil C4-Cs)-(alquilo  C4-Cs), (alquilsulfonil C4-Cs)-(alquilo C4-Cs),
(alquilidenaminoxi C2-Cs)-(alquilo C+4-Cs), (alquil C4-Cs)carbonil-(alquilo C4-Cs), (alcoxi C4-Cs)carbonil-(alquilo C4-Cs),
aminocarbonil-(alquilo C4-Cs), (alquilamino C4-Cs)carbonil-(alquilo C+-Cs), (dialquilamino C»-Cg)carbonil-(alquilo C4-
Cs), (alquil C4-Cs)carbonilamino-(alquilo C4-Cs), N-(alquil C4-Cs)carbonil-N-(alquilamino C4-Cs)-(alquilo C4-Cs),
(trialquilsilil C3-Cs)-(alquilo C4-Cs), fenil(alquilo C4-Cs) (donde el fenilo esta opcionalmente sustituido con 1, 2 0 3 de,
independientemente, alquilo C+-C3, fluoroalquilo C+-Cs3, alcoxi C+-Cs3, fluoroalcoxi C+-Cs, alquiltio C+-Cs3, alquilsulfinilo
C1-Cs, alquilsulfonilo C4-Cs, halégeno, ciano o nitro), heteroaril-(alquilo C4-Cs) (donde el heteroarilo esta sustituido
opcionalmente con 1, 2 o 3 de, independientemente, alquilo C1-Cs, fluoroalquilo C+-Cs, alcoxi C+-Cs, fluoroalcoxi C+-
Cs, alquiltio C4-Cs, alquilsulfinilo C1-Cs, alquilsulfonilo C4-Cs, halégeno, ciano o nitro), fenoxi(alquilo C4-Cs) (donde el
fenilo esta opcionalmente sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, alquilo C+-C3, fluoroalquilo C+-C3, alcoxi
C1-Cs, fluoroalcoxi C4-Cs, alquiltio C4-Cs, alquilsulfinilo C4-Cs, alquilsulfonilo C4-Cs, haldégeno, ciano o nitro),
heteroariloxi-(alquilo C1-Cs) (donde el heteroarilo esta opcionalmente sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente,
alquilo C4-Cs, fluoroalquilo C4-Cs3, alcoxi C1-Cs3, fluoroalcoxi C+-Cs, alquiltio C4-Cs, alquilsulfinilo C4-Cs, alquilsulfonilo
C1-Cs, halégeno, ciano o nitro), fluoroalquenilo Cs-Cs, cicloalquilo C3-Cg; fenilo o fenilo sustituido con 1, 2 o 3 de,
independientemente, alquilo C4-Cs, fluoroalquilo C4-Cs, alcoxi C4-Cs, fluoroalcoxi C+-Cs, halégeno, ciano o nitro;
heteroarilo o heteroarilo sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, alquilo C+-Cs, fluoroalquilo C+-Cs, alcoxi C+-
Cs, fluoroalcoxi C4-Cs, halégeno, ciano o nitro; (alquil C1-Cg)-C(O)-; o fenil-C(O)- donde el fenilo esta opcionalmente
sustituido con 1 o 2 de, independientemente, alquilo C4-C, fluoroalquilo C+, alcoxi C+-C,, fluoroalcoxi C+, fluor, cloro,
bromo, ciano o nitro;

y donde, independientemente para cada una de las realizaciones preferidas anteriores de R? y/o R y/o G y/o R™

el término "heteroarilo” se refiere a un sistema anular aromatico que contiene al menos un heteroatomo anular y esta
constituido por un Unico anillo o por dos anillos condensados;

y el compuesto de férmula (1) esta opcionalmente presente (p. €j., cuando sea quimicamente posible) como una de
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sus sales agroquimicamente aceptables.

En las definiciones de los sustituyentes de los compuestos de férmula |, cada resto alquilo solo o como parte de un
grupo mas grande (tal como alcoxi, alquiltio, alcoxicarbonilo, alquilcarbonilo, alquilaminocarbonilo o
dialquilaminocarbonilo y otros) puede ser de cadena recta o ramificada. Normalmente, el alquilo es, por ejemplo,
metilo, etilo, n-propilo, isopropilo, n-butilo, sec-butilo, isobutilo, tert-butilo, n-pentilo, neopentilo o n-hexilo. Los grupos
alquilo pueden ser, por ejemplo, grupos alquilo C4-Cg (a no ser que ya se hayan definido mas especificamente), pero
son preferentemente grupos alquilo C4-C4 o alquilo C1-C3 (a no ser que ya se hayan definido mas especificamente)
y, mas preferentemente, son grupos alquilo C+-C, tales como metilo.

Los restos alquenilo y alquinilo pueden estar en forma de cadenas rectas o ramificadas, y los restos alquenilo,
cuando proceda, pueden tener la configuracion (E) o (Z). Los restos alquenilo o alquinilo normalmente son alquenilo
C,-Cs3 0 alquinilo C,-C3 tal como vinilo, alilo, etinilo, propargilo o prop-1-inilo. Los restos alquenilo y alquinilo pueden
contener uno o mas dobles y/o triples enlaces en cualquier combinacion; pero preferentemente contienen solamente
un doble enlace (para el alquenilo) o solamente un triple enlace (para el alquinilo).

Halégeno equivale a fluor, cloro, bromo o yodo. Los halégenos preferidos son fldor, cloro o bromo. Mas
preferentemente, en varios aspectos y/o realizaciones de la invencion, halégeno equivale a fldor o cloro.

Los grupos fluoroalquilo son grupos alquilo que estan sustituidos con uno o mas (p. €j., 1, 2, 3, 4 0 5; en particular, 1,
2 0 3; p. €., 1 0 2) atomos de fluor. Fluoroalquilo equivale normalmente a fluoroalquilo C+-C3 o fluoroalquilo C+-C;
(preferentemente fluoroalquilo C+) tal como CF3, CHF2, CH.F, CH3CHF-, CF3CH;-, CHF2CH2-, CH,FCH2-, CHF,CF»-
0 (CH3)2CF-. Fluoroalcoxi equivale normalmente a fluoroalcoxi C4-C3z o fluoroalcoxi C4-C, (preferentemente
fluoroalcoxi C4) tal como CF30, CHF;0, CH,FO, CH3CHFO-, CF3CH,0-, CHF>2CH;0- 0 CH2FCH,O-.

En el contexto de la presente memoria descriptiva, el término "arilo" se refiere a fenilo o naftilo. Un grupo arilo
preferido es el fenilo.

El término "heteroarilo”, tal como se utiliza en la presente, se refiere a un sistema anular aromatico que contiene al
menos un heteroatomo anular y esta constituido por un unico anillo o por dos anillos condensados. Preferentemente,
los anillos unicos contendran 1, 2 o 3 heteroatomos anulares y los sistemas biciclicos 1, 2, 3 o 4 heteroatomos
anulares que se seleccionaran preferentemente entre nitrégeno, oxigeno y azufre. Normalmente, un "heteroarilo" es
furilo, tienilo, pirrolilo, pirazolilo, imidazolilo, 1,2,3-triazolilo, 1,2,4-triazolilo, oxazolilo, isoxazolilo, tiazolilo, isotiazolilo,
1,2,4-oxadiazolilo, 1,3,4-oxadiazolilo, 1,2,5-oxadiazolilo, 1,2,3-tiadiazolilo, 1,2,4-tiadiazolilo, 1,3,4-tiadiazolilo, 1,2,5-
tiadiazolilo, piridilo, pirimidinilo, piridazinilo, pirazinilo, 1,2,3-triazinilo, 1,2,4-triazinilo, 1,3,5-triazinilo, benzofurilo,
bencisofurilo, benzotienilo, bencisotienilo, indolilo, isoindolilo, indazolilo, benzotiazolilo, bencisotiazolilo,
benzoxazolilo, benzisoxazolilo, bencimidazolilo, 2,1,3-benzoxadiazol, quinolinilo, isoquinolinilo, cinolinilo, ftalazinilo,
quinazolinilo, quinoxalinilo, naftiridinilo, benzotriazinilo, purinilo, pteridinilo o indolizinilo; opcionalmente presentes,
cuando sea quimicamente posible, como una de sus sales agroquimicamente aceptables.

El término "heterociclilo”, tal como se utiliza en la presente, a no ser que se indique explicitamente lo contrario, se
refiere a un anillo organico monociclico de 4, 5, 6 o 7 (en particular, 5, 6 o 7) miembros o a un sistema anular
organico biciclico condensado de 8, 9, 10 o 11 (en particular, 8, 9 o 10) miembros, que esta completamente saturado
y que contiene uno o dos (preferentemente uno) heteroatomos anulares que se seleccionan independientemente
entre oxigeno, azufre y nitrdgeno. Cuando el heterociclilo contiene dos heteroatomos anulares, preferentemente los
dos heteroatomos anulares estan separados por al menos dos atomos de carbono anulares. Preferentemente, el
heterociclilo esta enlazado a un atomo de carbono anular dentro del heterociclilo. En particular, el heterociclilo puede
ser tetrahidrofuranilo, tetrahidropiranilo, tetrahidrotiofenilo, 1,4-dioxanilo, 1,4-ditianilo, morfolinilo, tiomorfolinilo,
pirrolidinilo, piperidinilo o piperazinilo; mas particularmente tetrahidrofuranilo (p. ej., tetrahidrofuran-2-ilo o
particularmente tetrahidrofuran-3-ilo), tetrahidropiranilo (p. ej., tetrahidropiran-2-ilo, tetrahidropiran-3-ilo o
particularmente tetrahidropiran-4-ilo), morfolinilo, pirrolidinilo (p. ej., pirrolidin-2-ilo o particularmente pirrolidin-3-ilo),
piperidinilo (p. €j., piperidin-2-ilo, piperidin-3-ilo o particularmente piperidin-4-ilo) o piperazinilo. En una realizacion
particular, el heterociclilo, cuando esta opcionalmente sustituido, esta opcionalmente sustituido con 1 o 2 (p. €j., 1)
sustituyentes de carbono anular que son independientemente alquilo C+-Cs (p. €j., alquilo C4-C>), fluoroalquilo C+-C;
u oxo (=0), y/o esta opcionalmente sustituido con un sustituyente alquilo C1-Cs (p. €j., alquilo C4-C), fluoroalquilo C+-
C, o alcoxi C1-C3 (p. €j., alquilo C4-C, o fluoroalquilo C1-Cz) en un nitrégeno anular si esta presente, y/o esta
opcionalmente sustituido por uno o dos sustituyentes oxo (=O) en un azufre anular si esta presente.

Preferentemente, un cicloalquilo es ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo o ciclohexilo. El (cicloalquil)alquilo es
preferentemente (cicloalquil)metilo tal como (cicloalquilCs-Cs)metilo, en particular ciclopropilmetilo. Preferentemente,
cicloalquenilo es ciclopentenilo o ciclohexenilo.

La invencion también se refiere a las sales agricolamente aceptables que los compuestos de férmula | sean capaces
de formar con bases de metales de transicion, metales alcalinos y metales alcalinotérreos, aminas, bases de amonio
cuaternario o bases de sulfonio terciario.

Entre los formadores de sales de metales de transicion, metales alcalinos y metales alcalinotérreos, cabe destacar
especialmente los hidroxidos de cobre, hierro, litio, sodio, potasio, magnesio y calcio, y preferentemente los
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hidroxidos, bicarbonatos y carbonatos de sodio y potasio.

Los ejemplos de aminas adecuadas para la formacion de sales de amonio incluyen amoniaco, asi como
alquilaminas C1-C1g primarias, secundarias y terciarias, hidroxialquilaminas C1-C4 y (alcoxi C,-Cs)-alquilaminas, por
ejemplo, metilamina, etilamina, n-propilamina, isopropilamina, los cuatro isémeros de la butilamina, n-amilamina,
isoamilamina, hexilamina, heptilamina, octilamina, nonilamina, decilamina, pentadecilamina, hexadecilamina,
heptadecilamina, octadecilamina, metiletlamina,  metilisopropilamina, = metilhexilamina, = metilnonilamina,
metilpentadecilamina, metiloctadecilamina, etilbutilamina, etilheptilamina, etiloctilamina, hexilheptilamina,
hexiloctilamina, dimetilamina, dietilamina, di-n-propilamina, diisopropilamina, di-n-butilamina, di-n-amilamina,
diisoamilamina, dihexilamina, diheptilamina, dioctilamina, etanolamina, n-propanolamina, isopropanolamina, N,N-
dietanolamina, N-etilpropanolamina, N-butiletanolamina, alilamina, n-but-2-enilamina, n-pent-2-enilamina, 2,3-
dimetilbut-2-enilamina, dibut-2-enilamina, n-hex-2-enilamina, propilendiamina, trimetilamina, trietilamina, tri-n-
propilamina, triisopropilamina, tri-n-butilamina, triisobutilamina, tri-sec-butilamina, tri-n-amilamina, metoxietilamina y
etoxietilamina; aminas heterociclicas, por ejemplo, piridina, quinolina, isoquinolina, morfolina, piperidina, pirrolidina,
indolina, quinuclidina y azepina; arilaminas primarias, por ejemplo, anilinas, metoxianilinas, etoxianilinas, o-, m-y p-
toluidinas, fenilendiaminas, benzidinas, naftilaminas y o-, m- y p-cloroanilinas; pero especialmente trietilamina,
isopropilamina y diisopropilamina.

Las bases de amonio cuaternario preferidas adecuadas para la formacion de sales se corresponden, por ejemplo,
con la formula [N(Ra Ry Rc R4)JOH, donde Ra, Rp, R y R4 son cada uno independientemente de los demas hidrogeno
o alquilo C4-C4. Se pueden obtener otras bases de tetraalquilamonio adecuadas con otros aniones, por ejemplo,
mediante reacciones de intercambio aniénico.

Las bases de sulfonio terciario preferidas adecuadas para la formacion de sales se corresponden, por ejemplo, con
la formula [SReRRg]OH, donde Re, Rf y Ry son cada uno independientemente de los demas alquilo C4-C4. Se
prefiere especialmente el hidréxido de trimetilsulfonio. Las bases de sulfonio adecuadas pueden obtenerse a partir
de la reaccion de tioéteres, en particular dialquilsulfuros, con alquilhaluros, seguida de la conversiéon en una base
adecuada, por ejemplo, un hidréxido, mediante reacciones de intercambio aniénico.

Se debe sobreentender que en aquellos compuestos de féormula |, en los que G sea un metal, amonio o sulfonio tal
como se menciond anteriormente y como tal represente un catién, la carga negativa correspondiente estara
deslocalizada en gran parte en la unidad O-C=C-C=0.

Los compuestos de férmula | de acuerdo con la invencion también incluyen los hidratos que puedan formarse
durante la formacion de las sales.

Los grupos protectores (es decir, grupos salientes o ellmlnables) dentro de G (por ejemplo, sin caracter limitante, los
grupos protectores en los que G es -C(X?)-R? o -C(X")-X*-R" y otros) se seleccionan generalmente para poder
eliminarlos, normalmente mediante un proceso bioquimico, quimico o fisico, o una combinaciéon de estos, para
obtener el compuesto correspondiente de formula (1) en el que G es H, antes, durante o después (preferentemente
durante o después) de aplicar el compuesto de formula (I) a la zona tratada (p. €j., campo) o las plantas. Los
ejemplos de estos procesos incluyen la escisién enzimatica u otra escisién en/sobre la planta (p. €j., escision de
restos de éster y/o carbonato), hidrélisis quimica y/o fotdlisis. Algunos compuestos que contienen dichos grupos G
en ocasiones ofrecen ciertas ventajas o propiedades técnicas diferentes tales como una penetracion mejorada y/o
mas uniforme y/o diferente de la cuticula de las plantas tratadas, una tolerancia mayor y/o diferente de ciertos
cultivos, una compatibilidad o estabilidad mejorada y/o diferente en mezclas formuladas que contienen otros
herbicidas, protectores contra herbicidas, reguladores del crecimiento vegetal, fungicidas o insecticidas, o unas
propiedades de filtracion reducidas y/o diferentes en los suelos.

A continuacion (y/o en general en la presente) se exponen los valores particulares y/o adecuados E)referldos de los
sustituyentes en el compuesto de férmula (1) u otras caracteristicas de este, en particular G, R R?, R R4, R5, R6,
R7 8 9 R10 1" R12 13 14 15 16 17 18 R19 20 21 22 23 24 25 26 27 28" 529 30 31 R31C

318 31C 32 33 34" 535’ R36 R37 R40 R41 42 R43 44 128 158 R14B R15B R16D R12E R15F R11G R12G R13G

3

R14G R15G R12Y R13T R14T R12U R13U RMU R13Y R15Y R152 X Y Z X Y Z X Y X Y X X X Y
X", n1, n2, n3, n4, R%, R, R°, R R%, R, R%, R", X% X° X° X¢ X° y/oX y se pueden con3|derar de forma
independiente o junto con uno o mas de otros valores partlculares y/o adecuados cualesquiera preferidos de los
sustituyentes en el compuesto de formula (l) u otras caracteristicas de este, y en todas y cada una de sus
combinaciones posibles.

Preferentemente, p. €j., en todos los aspectos y/o realizaciones de la invencion, G no es (alquil C1-Cg)-C(O)-CHa-.

Preferentemente, p. ej., en todos los aspectos y/o realizaciones de la invencion, G es hidrégeno; un metal
agricolamente aceptable (p. ej., un metal alcallno o] alcallnoterreo agrlcolamente aceptable) o] un grupo sulfonio o
amonlo agrlcolamente aceptable; o G es -C(X?)-R? -C(X")-X*-R®, -S0,-R®, -CH2-X-R" 0 CH(Me)-X"-R"; donde X?, X°,
X%, X' R%, R® R® y R" son como se han definido en la presente.

Mas preferentemente, p. €j., en todos los aspectos y/o realizaciones de la invencién, G es hidrégeno; un metal
agricolamente aceptable (p. ej., un metal alcalino o alcalinotérreo agricolamente aceptable), o un grupo sulfonio o
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amonio agricolamente aceptable; o G es -C(X?)-R? o -C(X?)-X-R®, donde X2, R%, X° X°y R® son como se han
definido en la presente.

En una realizacion particular, G es un grupo -C(X?)-R? o -C(X*)-X%-R®, donde X?, R? X° X°y R® son como se han
definido en la presente.

Preferentemente, p. €j., en todos los aspectos y/o reahzamones de la invencion, X3, X°, X%, X% X° ylo X" son
OX|geno ylo X° es azufre. Mas preferentemente X3 X, X x® yX son oxigeno ; y X° es oxigeno oazufre Incluso
mas preferentemente, X2, X X, x4, x® yX son oxigeno.

Preferentemente, R? es alquilo C4-C1o (p. €j., alquilo C1-Cs), alquenilo C-Cs (p. €j., alquenilo C,-C4), alquinilo C>-Cs
(p. €j., alquinilo C,-Cy), cicloalquilo C3-Ce 0 (alcoxi C1-C4)-(alquilo C4-C4). Como alternativa, preferentemente, R? es
(cicloalquil C3-Cs)-(alquilo C4-Cy) (en particular (cicloalquil C3-Cs)-metil-), o fenilo o fenilo sustituido con 1, 2 o 3 (p.
€j., 1 0 2) de, independientemente, alquilo C+4-Cs (p. €j., alquilo C4-Cy), fluoroalquilo C4-C», alcoxi C1-Cs (p. €j., alcoxi
C1-Cy), fluoroalcoxi C4-Cp, flUor, cloro, bromo, ciano o nitro, o un heteroarilo monociclico de 5 o 6 miembros o un
heteroarilo monociclico de 5 o 6 miembros sustituido con 1, 2 0 3 (p. €j.,1 0 2) de, independientemente, alquilo C1-C3
(p- €j., alquilo C4-Cy), fluoroalquilo C+-C», alcoxi C1-Cs (p. €j., alcoxi C1-Cy), fluoroalcoxi C1-Cy, fltor, cloro, bromo o
ciano. Mas preferentemente, R* es alquilo C1-C1o (p. €j., alquilo C4-Ce), alquenilo C>-Cs (p. €j., alquenilo C2-Ca),
alquinilo C>-Cs (p. €j., alquinilo C»-C4), cicloalquilo C3-Cs, (alcoxi C1-Cs)-(alquilo C4-C4), (cicloalquil C3-Cs)-metil-, o
fenilo o fenilo sustituido con 1, 2 o0 3 (p. €j., 1 0 2) de, independientemente, alquilo C4-Cs (p. €j., alquilo C4-Cy),
fluoroalquilo C+-Cy, alcoxi C1-Cs (p. €j., alcoxi C4-Cy), fluoroalcoxi C+-C,, fllor, cloro, bromo, ciano o nitro.

Preferentemente, R® es alquilo C1-C1o (p. €j., alquilo C4-Cs), (alquenil C2-Cs)-CHz- (p. €., (alquenil C-C3)-CHa-),
(alquenil C,-C4)-CH(Me)- (p. €j., (alquenil C»-C3)-CH(Me)-), (alquinil C2-Cs)-CHz- (p. €j., (alquinil C2-C3)-CHz-),
(alquinil C2-C4)-CH(Me)- (p. €j., (alquinil C-Cs)-CH(Me)-), cicloalquilo C3-Cs 0 (alcoxi C4-Ca4)-(alquilo C4-C4). Como
alternativa, preferentemente, R” es (cicloalquil C3-Cg)-(alquilo C4-Cy) (en particular (cicloalquil C3-Cs)-metil-), o fenilo
o fenilo sustituido con 1, 2 0 3 (p. €j., 1 0 2) de, independientemente, alquilo C+-Cs (p. €j., alquilo C1-Cy), fluoroalquilo
C1-Cy, alcoxi C4-C3 (p. €j., alcoxi C4-Cyp), fluoroalcoxi C4-Cp, fllor, cloro, bromo, ciano o nitro, o un heteroarilo
monociclico de 5 o 6 miembros o un heteroarilo monociclico de 5 o 6 miembros sustituido con 1,2 0 3 (p. €j., 1 0 2)
de, independientemente, alquilo C+-Cs3 (p. €j., alquilo C4-C,), quoroanuHo C1-Cy, alcoxi C4-C3 (p. €j., alcoxi C4-Cp),
fluoroalcoxi C4-C,, fluor, cloro, bromo o ciano. Mas preferentemente, R’ es alquilo C4-C1o (p. €j., alquilo C4-Cg),
(alquenil C2-Cs)-CH2- (p. €j., (alquenil C,-C3)-CHs-), (alquenil C2-C4)-CH(Me)- (p. €j., (alquenil C>-C3)-CH(Me)-),
(alquinil C2-Cs)-CH2- (p. €j., (alquinil C2-C3)-CHz-), (alquinil C2-C4)-CH(Me)- (p. €j., (alquinil Cz-C3)-CH(Me)-),
cicloalquilo C3-Cs, (alcoxi C4-Cs)-(alquilo C4-C4), (cicloalquil C3-Cg)-metil-), o fenilo o fenilo sustituido con 1, 2 0 3 (p.
€j., 1 0 2) de, independientemente, alquilo C4-Cs (p. €j., alquilo C4-Cy), fluoroalquilo C4-C,, alcoxi C1-Cs (p. €j., alcoxi
C1-Cy), fluoroalcoxi C4-Co, fltor, cloro, bromo, ciano o nitro.

Preferentemente, R® es alquilo C1-C1o (p. €j., alquilo C1-Cg 0 alquilo C4-C4), fluoroalquilo C+-C1o (p. €j., fluoroalquilo
C1-Cs), o fenilo o fenilo sustituido con 1, 2 0 3 (p. €j., 1 0 2) de, independientemente, alquilo C+-Cs (p. €j., alquilo C4-
C,), fluoroalquilo C+-C,, alcoxi C+4-Cs3 (p. €j., alcoxi C4-C,), fluoroalcoxi C4-C,, fluor, cloro, bromo, ciano o nitro. Mas
preferentemente, R® es alquilo C4-C1o (en particular alquilo C1-Cg 0 alquilo C1-Cy).

Preferentemente, R" es alquilo C4-C+o (p. €j., alquilo C1-Cs 0 alquilo C4-C,), fluoroalquilo C4-C1o (p. €j., fluoroalquilo
C1-Cs), (alquil C4-Cg)-C(O)- (p. €j., (alquil C4-C4)-C(O)-), o (alcoxi C4-Cg)-C(O)- (p. €j., (alcoxi C4-C4)-C(O)-). Mas
preferentemente, R" es alquilo C1-C4 o (alcoxi C4-C,4)-C(O)-.

Preferentemente, cuando G es -C(X?)-R? 0 -C(X®)-X°-R®, entonces
X2y X® son oxigeno,
X® es oxigeno o azufre,

R? es alquilo C1-C+o, alquenilo C»-Cs, alquinilo C,-Cs, cicloalquilo Cs-Ce, (alcoxi C1-C4)-(alquilo C1-Cy), (cicloalquil Cs-
Cs)-(alquilo C4-Cy), o fenilo o fenilo sustituido con 1, 2 0 3 de, independientemente, alquilo C4-Cs, fluoroalquilo C+-Cy,
alcoxi C1-C3, fluoroalcoxi C4-C,, fltior, cloro, bromo, ciano o nitro, o un heteroarilo monociclico de 5 o 6 miembros o
un heteroarilo monociclico de 5 o 6 miembros sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, alquilo C+-Cs,
fluoroalquilo C4-C», alcoxi C1-Cs, fluoroalcoxi C1-Cy, fldor, cloro, bromo o ciano; y

R® es alquilo C-Cig, (alquenil C,-Cs)-CHo-, (alquenil C2-Ca)-CH(Me)-, (alquinil C2-Cs)-CHa-, (alquinil C,-C4)-CH(Me)-,
cicloalquilo C3-Cs, (alcoxi C1-Ca)-(alquilo C4-C4), (cicloalquil C3-Cs)-(alquilo C1-Cy), o fenilo o fenilo sustituido con 1, 2
o 3 de, independientemente, alquilo C+-C3, fluoroalquilo C+-C,, alcoxi C1-Cs3, fluoroalcoxi C+-C,, fldor, cloro, bromo,
ciano o nitro, o un heteroarilo monociclico de 5 o 6 miembros o un heteroarilo monociclico de 5 o 6 miembros
sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, alquilo C+-Cs, fluoroalquilo C+-C,, alcoxi C1-Cs, fluoroalcoxi C+-C,,
fltor, cloro, bromo o ciano.

Mas preferentemente, cuando G es -C(X?)-R? 0 -C(X*)-X°-R®, entonces X?, X° y X° son oxigeno, R? es alquilo C+-C1o

(p- €j., alquilo C4-Cs), alquenilo C,-Cg (p. €j., alquenilo C2-C4), alquinilo C-Cs (p. €j., alquinilo C»-C4), cicloalquilo Cs-
Cs 0 (alcoxi C1-Cs)-(alquilo C1-Cs); y R” es alquilo C+4-Cqo (p. €j., alquilo C4-Cs), (alquenil C2-Cs)-CHa- (p. €j., (alquenil
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C,-C3)-CHy>-), (alquenil C>-C4)-CH(Me)- (p. €j., (alquenil C,-C3)-CH(Me)-), (alquinil C2-Cs)-CHa- (p. €j., (alquinil C-Cs)-
CHo>-), (alquinil C2-C4)-CH(Me)- (p. €j., (alquinil C2-C3)-CH(Me)-), cicloalquilo C3-Cg 0 (alcoxi C4-C4)-(alquilo C1-Ca).

En una realizacion preferente, G es hidrogeno, o un metal alcalino o metal alcalinotérreo agricolamente aceptable, o
un grupo sulfonio o amonio agricolamente aceptable. Mas preferentemente, G es hidrégeno, o un metal alcalino o
metal alcalinotérreo agricolamente aceptable.

En una realizacion preferente, G es hidrégeno, -C(X?)-R? o -C(X")-X°-R®.
Aun mas preferentemente, G es hidrogeno.
Preferentemente, p. €j., en todos los aspectos y/o realizaciones de la invencion:

R'es metilo, etilo, n-propilo, ciclopropilo, vinilo, etinilo, fluor, cloro, bromo, metoxi, etoxi o fluorometoxi; y

R? es hidrégeno, metilo, etilo, n-propilo, isopropilo, ciclopropilo, fluorometilo, fluoroetilo, vinilo, prop-1-enilo, etinilo,
prop-1-inilo, 2-cloroetinilo, 2-fluoroetinilo, 2-(trifluorometil)etinilo, but-1-inilo o halégeno;

o R? es fenilo opcionalmente sustituido con 1, 2 o 3 de, independiente, halégeno, alquilo C+-Cy, ciano o nitro;

o R? es heteroarilo monociclico opcionalmente sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, halégeno, alquilo C+-
C,, ciano o nitro; y

R%es hidrogeno, metilo, etilo, n-propilo, ciclopropilo, vinilo, etinilo, fldor, cloro, bromo, metoxi, etoxi o fluorometoxi (es
decir, fluoroalcoxi C+).

Preferentemente, p. ej., en todos los aspectos y/o realizaciones de la invencion, R' es metilo, etilo, n-propilo,
ciclopropilo, vinilo, etinilo, fltor, cloro, bromo, metoxi, etoxi o fluorometoxi.

Mas preferentemente, p. €j., en todos los aspectos y/o realizaciones de la invencion, R'es metilo, etilo, etinilo, cloro,
bromo o metoxi.

Mas preferentemente, R'es metilo, etilo, cloro o bromo.
Incluso mas preferentemente, R' es metilo o cloro.
Aun mas preferentemente, p. €j., en todos los aspectos y/o realizaciones de la invencion, R' es metilo.

Preferentemente, cuando R® es (alcoxi C1-Cy)-(alcoxi C1-Cs)- o (fluoroalcoxi Cq)-(alcoxi Ci-Cs)-, entonces R® es
R*0-CH(R*®)-CH(R*®)-0-;

donde R* es alquilo C+-C; (en particular metilo) o fluoroalquilo C; (tal como trifluorometilo);

y R y R son independientemente hidrégeno o metilo, siempre que uno o ambos grupos R® y R sean
hidrégeno.

Preferentemente, R* es metilo o fluoroalquilo C1, mas preferentemente metilo.
Preferentemente, ambos grupos R y R*C son hidrogeno.

Mas preferentemente, cuando R® es (alcoxi C+-Cy)-(alcoxi C1-Cs)- o (fluoroalcoxi C)-(alcoxi C1-Cs)- (en particular
cuando R® es R*0O-CH(R®)-CH(R*)-0-), entonces R® es MeO-CH,-CH,-O-.

Preferentemente, cuando R® es fluoroalcoxi C+-C,, entonces R® es (fluoroalquil Cq)metoxi- tal como
trifluorometilmetoxi- o difluorometilmetoxi-.

Preferentemente, p. €j., en todos los aspectos y/o realizaciones de la invencion, R® es hidrégeno, metilo, etilo, n-
propilo, ciclopropilo, vinilo, etinilo, fltor, cloro, bromo, metoxi, etoxi o fluorometoxi (es decir, fluoroalcoxi C4, p. €.,
monofluorometoxi, difluorometoxi o trifluorometoxi).

Preferentemente, p. ej., en todos los aspectos y/o realizaciones de la invencion, R® es metilo, etilo, n-propilo,
ciclopropilo, vinilo, etinilo, fldor, cloro, bromo, metoxi, etoxi o fluorometoxi (es decir, fluoroalcoxi Ci, p. €j.,
monofluorometoxi, difluorometoxi o trifluorometoxi).

De forma alternativa o ademas, preferentemente, p. €j., en todos los aspectos y/o realizaciones de la invencion, R®
es hidrogeno, metilo, etilo, etinilo, cloro, bromo, metoxi o fluorometoxi (es decir, fluoroalcoxi Ci, p. €j.,
monofluorometoxi, difluorometoxi o trifluorometoxi), o R® es fluor.

Mas preferentemente, p. €j., en todos los aspectos y/o realizaciones de la invencion, R%es metilo, etilo, etinilo, cloro,
bromo, metoxi o fluorometoxi (es decir, fluoroalcoxi C4, p. €j., monofluorometoxi, difluorometoxi o trifluorometoxi), en
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particular R3es metilo, etilo, etinilo, cloro o bromo.

Aun mas preferentemente, p. €j., en todos los aspectos y/o realizaciones de la invencion, R%es metilo, etilo, etinilo o
cloro, en particular R3es metilo, etilo o cloro.

Aun mas preferentemente, p. €j., en todos los aspectos y/o realizaciones de la invencion, R® es metilo o cloro.
Aun mas preferentemente, p. €j., en todos los aspectos y/o realizaciones de la invencion, R® es metilo.
Por lo tanto, mas preferentemente, p. €j., en todos los aspectos y/o realizaciones de la invencion:

R' es metilo, etilo, etinilo, cloro, bromo o metoxi; o incluso mas preferentemente, metilo o cloro; o ain mas
preferentemente metilo; y

R® es metilo, etilo, etinilo, cloro, bromo, metoxi o fluorometoxi (es decir, fluoroalcoxi C1); o incluso mas
preferentemente metilo, etilo, etinilo o cloro; o incluso mas preferentemente metilo o cloro; o aun mas
preferentemente metilo.

Preferentemente, p. €j., en todos los aspectos y/o realizaciones de la invencion:

R? es hidrégeno, metilo, etilo, n-propilo, isopropilo, ciclopropilo, fluorometilo, fluoroetilo, vinilo, prop-1-enilo, etinilo,
prop-1-inilo, 2-cloroetinilo, 2-fluoroetinilo, 2-(trifluorometil)etinilo, but-1-inilo, 2-(ciclopropil)etinilo, halégeno o
(fluoroalquil C1-C2)metoxi-;

o R? es fenilo opcionalmente sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, halégeno, alquilo C1-C, fluoroalquilo
C1-C,, alcoxi C4-Cy, fluoroalcoxi C4-Co, ciano o nitro;

o R? es heteroarilo monociclico opcionalmente sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, halégeno, alquilo C+-
C,, fluoroalquilo C1-C,, alcoxi C+-Cy, fluoroalcoxi C1-C,, ciano o nitro.

Preferentemente, p. €j., en todos los aspectos y/o realizaciones de la invencion,

R? es hidrégeno, metilo, etilo, n-propilo, isopropilo, ciclopropilo, fluorometilo, fluoroetilo, vinilo, prop-1-enilo, etinilo,
prop-1-inilo, 2-cloroetinilo, 2-fluoroetinilo, 2-(trifluorometil)etinilo, but-1-inilo o halégeno;

o R? es fenilo opcionalmente sustituido con 1, 2 o 3 de, independiente, halégeno, alquilo C+-C,, fluoroalquilo C+-Cy,
ciano o nitro;

o R? es heteroarilo monociclico opcionalmente sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, halégeno, alquilo C+-
C,, fluoroalquilo C+-C,, ciano o nitro.

Como alternativa o ademas, preferentemente, p. €j., en todos los aspectos y/o realizaciones de la invencion, R? es
metilo, etinilo, prop-1-inilo, 2-cloroetinilo, 2-fluoroetinilo, 2-(trifluorometil)etinilo, but-1-inilo o halégeno;

o R? es fenilo opcionalmente sustituido con 1, 2 o 3 (en particular 1 o 2) de, independientemente, halégeno, alquilo
C1-Cy, fluoroalquilo C+-C, alcoxi C4-Cy, fluoroalcoxi C+-C; o ciano;

o R? es heteroarilo monociclico (en particular piridin-2-ilo, pirimidin-2-ilo, pirimidin-5-ilo, pirazol-1-ilo o 1,2,3-triazol-1-
ilo) opcionalmente sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, halégeno, alquilo C+-C,, fluoroalquilo C4-C, alcoxi
C1-Cy, fluoroalcoxi C¢-C,, ciano o nitro. Como alternativa, preferentemente, R? es (fluoroalquil C1)metoxi-, en
particular trifluorometilmetoxi-.

Mas preferentemente, p. €j., en todos los aspectos y/o realizaciones de la invencion, R? es metilo, etinilo, prop-1-
inilo, 2-cloroetinilo, 2-fluoroetinilo, 2-(trifluorometil)etinilo, but-1-inilo o halégeno;

o R? es fenilo opcionalmente sustituido con 1, 2 o 3 (en particular 1 0 2) de, independiente, halégeno, alquilo C+-Cy,
fluoroalquilo C+-C; o ciano;

o R? es heteroarilo monociclico (en particular piridin-2-ilo, pirimidin-2-ilo, pirimidin-5-ilo, pirazol-1-ilo o 1,2,3-triazol-1-
ilo) opcionalmente sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, halégeno, alquilo C+-Co, fluoroalquilo C+-C», ciano
0 nitro.

Como alternativa, ademas mas preferentemente, R%es (fluoroalquil C1)metoxi-, en particular trifluorometilmetoxi-.

Incluso mas preferentemente, p. €j., en todos los aspectos y/o realizaciones de la invencion, R? es metilo, etinilo,
prop-1-inilo, 2-cloroetinilo, cloro o bromo;

o R? es fenilo opcionalmente sustituido con 1 o 2 de, independientemente, halégeno, alquilo C4-Cy, fluoroalquilo C+-
C, o ciano (mas preferentemente fenilo opcionalmente sustituido con 1 o 2 de, independientemente, halégeno o
fluoroalquilo C+; incluso mas preferentemente fenilo opcionalmente sustituido con 1 o 2 de, independientemente fliior
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o cloro);

o R? es heteroarilo monociclico (en particular piridin-2-ilo, pirimidin-2-ilo, pirimidin-5-ilo, pirazol-1-ilo o 1,2,3-triazol-1-
ilo) opcionalmente sustituido con 1 o 2 de, independientemente, halégeno, alquilo C+-C,, fluoroalquilo C4-Cx, ciano o
nitro (mas preferentemente heteroarilo monociclico (en particular piridin-2-ilo, pirimidin-2-ilo, pirimidin-5-ilo, pirazol-1-
ilo 0 1,2,3-triazol-1-ilo) opcionalmente sustituido con 1 o 2 de, independientemente, halégeno, metilo o fluoroalquilo
C1; incluso mas preferentemente heteroarilo monociclico (en particular piridin-2-ilo, pirimidin-2-ilo, pirimidin-5-ilo,
pirazol-1-ilo o 1,2,3-triazol-1-ilo) opcionalmente sustituido con 1 o 2 de, independientemente, fldor, cloro, metilo o
fluoroalquilo C+).

Como alternativa, ademas incluso mas preferentemente, R? es (fluoroalquil Ci)metoxi-, en particular
trifluorometilmetoxi-.

Cuando R? es fenilo opcionalmente sustituido, entonces preferentemente el fenilo esta sustituido.
Cuando R? es heteroarilo monociclico opcionalmente sustituido (en particular piridin-2-ilo, pirimidin-2-ilo, pirimidin-5-

ilo, pirazol-1-ilo o 1,2,3-triazol-1-ilo, cada uno opcionalmente sustituido), entonces preferentemente el heteroarilo
monociclico esta sustituido.

X 31
! R
R3O
Preferentemente, cuando R? es fenilo opcionalmente sustituido, entonces R? es o
31C
R
: 31B
; R
31A %
R , en donde R™ es hidrogeno, fldor, cloro, bromo, fluoroalquilo C1 (p. €j., trifluorometilo),

fluoroalcoxi C+ (p. €j., difluorometoxi o trifluorometoxi) o ciano; y

R%! es hidrégeno, fldor, cloro, bromo, fluoroalquilo C+ (p. €j., trifluorometilo), fluoroalcoxi C1 (p. €j., difluorometoxi o
trifluorometoxi) o ciano; o R es metilo; y

R3'* es fltior o cloro ;
31B . - . .
R es hidroégeno, fluor o cloro; y
31C . . . .
R”"~ es hidrégeno, fltor o cloro;

donde uno o ambos de R*'® y R3¢

es o son hidrégeno.

31

)

R3O

Preferentemente, cuando R? es fenilo opcionalmente sustituido, entonces R? es , donde
R* es hidrégeno, fldor, cloro, bromo, fluoroalquilo C4 (p. €j., trifluorometilo), fluoroalcoxi C4 (p. ej., difluorometoxi o
trifluorometoxi) o ciano; y

R% es hidrégeno, fldor, cloro, bromo, fluoroalquilo C+ (p. €j., trifluorometilo), fluoroalcoxi C1 (p. €j., difluorometoxi o
trifluorometoxi) o ciano; o R%*! es metilo.

Preferentemente, uno o ambos de R* y R*' no es o0 no son hidrégeno. Mas preferentemente, R*' no es hidrégeno.
Mas preferentemente, R¥ es hidrégeno, fluor, cloro o fluoroalquilo C1 (p. €j., trifluorometilo).

Incluso mas preferentemente, R¥ es hidrégeno, fltor o cloro.

Auln mas preferentemente, R¥ es hidrégeno o fltor, en particular hidrégeno.

Mas preferentemente, R es hidrégeno, fltor, cloro o fluoroalquilo C1 (p. €j., trifluorometilo); o, ademas mas

preferentemente, R®' es metilo.
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Aun mas preferentemente, R% es fldor, cloro, fluoroalquilo C1 (p.€j., trifluorometilo) o metilo.

Auln mas preferentemente, R*! es fltor o cloro.

31A 31B 31C

Preferentemente, R*" es fluor ; y/o R

es hidrégeno o fltor; y/o R
R*'®y R¥° es 0 son hidrogeno.

es hidrégeno o fltor ; donde uno o ambos de

En particular preferentemente, cuando R? es fenilo opcionalmente sustituido, entonces R? es

R31c

: 31

. R .

i R31B

30
R R1A
o)

donde:

R¥ es hidrégeno, fltor, cloro o fluoroalquilo Cy;
R% es flbor, cloro, fluoroalquilo C1 o metilo ;
R3' es fltor o cloro;

31B . . . .
R es hidrogeno, fltor o cloro ; y

31C . . ” .
R”™~ es hidrégeno, fltor o cloro ;

donde uno o ambos de R*'® y R3¢

es o son hidrégeno.

Preferentemente, cuando R? es heteroarilo monociclico opcionalmente sustituido, entonces R%es

N
4</N \ R 7 N\>7 R%
N— —N

7N\ g®
(o] o ,

R32

en donde R* es hidrégeno, fltor, cloro, bromo, fluoroalquilo C4 (p. €j., trifluorometilo), fluoroalcoxi C4 (p. €j.,
difluorometoxi o trifluorometoxi) o ciano y

R* es hidrégeno, fldor, cloro, bromo, fluoroalquilo C4 (p. €j., trifluorometilo), fluoroalcoxi C4 (p. ej., difluorometoxi o
trifluorometoxi) o ciano;

0 mas preferentemente, R%es ,

en donde R* es hidrégeno, fldor, cloro, bromo, metilo, fluoroalquilo C1 (p. ej., trifluorometilo), fluoroalcoxi C+ (p. €j.,
difluorometoxi o trifluorometoxi) o ciano.

i—N&(

\
N;N

oR%es ,

en donde R*® es fldor, cloro, bromo, metilo, fluoroalquilo C4 (p. ej., trifluorometilo), fluoroalcoxi C+ (p. €j.,
difluorometoxi o trifluorometoxi) o ciano.

Preferentemente, cuando R? es heteroarilo monociclico opcionalmente sustituido, entonces R%es
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N
7 N\ R N N
' _ | 7 \ 33 \> R33
32 :4< — R / —
R N N
) ) :
R
=T
—N
! \ _—
N

0 mas preferentemente, R%es

Mas preferentemente, en todas las realizaciones de la invencion, R* es hidrégeno, fltor, cloro o fluoroalquilo C+ (p.
ej., trifluorometilo). Incluso mas preferentemente, R* es hidrégeno, fltior o cloro.

Aln mas preferentemente, R* es hidrégeno o fluor.

Mas preferentemente, en todas las realizaciones de la invencion, R* es hidrégeno, fluor, cloro o fluoroalquilo C1 (p.
eJ 1 trifluorometilo); aun mas preferentemente fltor, cloro o fluoroalquilo C1 (p. €j., trifluorometilo). Preferentemente,
R* no es hidrégeno.

Aln mas preferentemente, R* es fltor o cloro.

Preferentemente, en todas las realizaciones de la invencion, R* es hidrégeno, fluor, cloro, metilo, fluoroalquilo C+ (p.
€., trlfluorometllo) .0 fluoroalcoxi C1 (p. €j., dlfluorometOX| o ftrifluorometoxi); como alternativa, ademas
preferentemente, R* es ciano. Preferentemente, R* no es hidrégeno.

Como alternativa, preferentemente, en todas las realizaciones de la invencion, R* es hidrégeno, fluor, cloro bromo,
metilo o fluoroalquilo C; (p. €j., trifluorometilo); como alternativa, ademas preferentemente, R* es ciano.
Preferentemente, R*no es hidrogeno.

Mas preferentemente, R* es hldrogeno fldor, cloro, metlloofluoroalqullo C1 (p. €j., trifluorometilo); como alternativa,
ademas mas preferentemente, R* es ciano. Preferentemente, R* no es hidrégeno.

Incluso mas preferentemente R* es fluor, cloro, metilo, fluoroalquilo C1 (p. €j., trifluorometilo) o ciano. Atn mas
preferentemente, R* es fluor, cloro o ciano.

Auln mas preferentemente, R* es cloro. Como alternativa, se prefiere particularmente que R* sea ciano.
Preferentemente, en todas las realizaciones de la i |nvenC|on R*® es fltior, cloro, bromo, metilo, fluoroalquilo C1 (p. €j.,
trifluorometilo) o ciano; y mas particularmente R* es fltior, cloro, metilo, fluoroalquilo C1 (p. €j., trifluorometilo) o
ciano.

Mas preferentemente, R%* es cloro o ciano. Aun mas preferentemente, R%* es cloro.

En particular preferentemente, cuando R? es heteroarilo monociclico opcionalmente sustituido , entonces R’ es

N
— RN N
- . </ R33 \> R33
32 — —
R o N o N
34 35
R R
1 ~Z 1 ~
N T
' N ' N =N
0 N 0 N ,

donde:
R* es hidrégeno, fluor, cloro o fluoroalquilo Cy; y

R® es fltor, cloro o fluoroalquilo Cy;
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R* es fldor, cloro, bromo, metilo, fluoroalquilo C1 o ciano; y

R* es flbor, cloro, bromo, metilo, fluoroalquilo C4 o ciano.

N
\O '/ \ R37

36

Cuando R? es , entonces preferentemente R¥ es cloro o fluoroalquilo C1, mas
preferentemente fluoroalquilo C1 (en particular trifluorometilo); y/o preferentemente R* es cloro.

En la invencion, R4, R® y R6, independientemente unos de otros, son hidrogeno, alquilo C1-Cs (en particular alquilo
C1-C4, p. €j., alquilo C4-Cy), alquenilo C,-C3 (en particular etenil-CH,-), alquinilo C-C3 (en particular etinil-CHz-),
fluoroalquilo C+-C» o (alcoxi C1-C3)-(alquilo C4-C>) (en particular metoximetilo);

siempre que: (i) al menos dos de los grupos R* R°y R® sean hidrégeno o (ii) dos de los grupos R*, R® y R® sean
metilo y el restante de los grupos R R y R® sea hidrégeno.

Preferentemente, p. ej., en todos los aspectos y/o realizaciones de la invencion, R4, R® y R6, independientemente
unos de otros, son hidrégeno, alquilo C4-Cy, etinil-CH>-, fluoroalquilo C4 o metoximetilo;

siempre que: (i) al menos dos de los grupos R* R°y R® sean hidrégeno o (ii) dos de los grupos R*, R® y R® sean
metilo y el restante de los grupos R R y R® sea hidrogeno.

Mas preferentemente, p. e€j., en todos los aspectos y/o realizaciones de la invencion, R4, R® y R6,
independientemente unos de otros, son hidrégeno o metilo;

siempre que: (i) al menos dos de los grupos R* R°y R® sean hidrégeno o (ii) dos de los grupos R*, R® y R® sean
metilo y el restante de los grupos R R y R® sea hidrogeno.

Aun mas preferentemente, p. €j., en todos los aspectos y/o realizaciones de la invencion, todos los grupos R4, R® y
R°® son hidrogeno.

Aun mas preferentemente, p. €j., en todos los aspectos y/o realizaciones de la invencion, todos los grupos R7, R8, R®
y R'® son hidrégeno.

Aun mas preferentemente, p. €j., en todos los aspectos y/o realizaciones de la invencion, todos los grupos R4, R5,
R6, R7, R8, R® y R son hidrogeno.

En la presente se describen caracteristicas greferidas y/o particulares de R”, R12, R13, R14, R15, R16, R17, R18, R19,
R20 21 22 23 24 25 26 27 28 9 40 44 12B 13B R14B R15B R16D 12E 15F R11G

R126 R1’3(3 R’14G é15G ’R12Y’ R13f R14’T R1’2u R,’13u h14u ’R13Y’ R15\’( R1éz XA’YA ZA XB ’YB ZE’; XK ’YK XL’ Yt )’(m XN’
XV, YV, XW, n1, n2, n3 y/o n4, p. €j., en particular anteriormente en la presente. Algunas preferencias particulares
para algunas de estas variables se indican a continuacion.

Preferentemente, p. €j., en todos los aspectos y/o realizaciones de la invencion, R" es alquilo C3-Cs (en particular
tert-butilo), cicloalquilo Cs4-Cg (en particular ciclohexilo) o tetrahidrofuranilo (tal como tetrahidrofuran-3-ilo o
tetrahidrofuran-2-ilo), o es una de las subférmulas A, B, C, D, E, F, G, H, J,K,L,M,N, O, P,Q, R, S, T o U, tal como
se han definido en la presente. Como alternativa, preferentemente, R' es una de las subférmulas V, W, X,Y oZtal
como se han definido en la presente.

Mas preferentemente, p. ej., en todos los aspectos y/o realizaciones de la invencion, R" es alquilo C3-Cs (en
particular fert-butilo) o es una de las subféormulas A, E, F, G, K, L, M, N, P o Q, tal como se han definido en la
presente. Como alternativa, ademas mas preferentemente, R'" es la subférmula V o Y tal como se ha definido en la
presente.

Incluso mas preferentemente, p. €j., en todos los aspectos y/o realizaciones de la invencion, R'" es una de las
subférmulas A, E, F, G, K, M o N, tal como se han definido en la presente. Como alternativa, ademas incluso mas
preferentemente, R" es la subformula P o Y tal como se ha definido en la presente.

Aun mas preferentemente, p. ej., en todos los aspectos y/o realizaciones de la invencion, R'" es una de las
subférmulas A, E, F o G, tal como se han definido en la presente. Como alternativa, ademas aun mas
preferentemente, R es una de las subférmulas M, P oY tal como se han definido en la presente.

Aun mas preferentemente, p. €j., en todos los aspectos y/o realizaciones de la invencion, R' es la subférmula A tal
como se ha definido en la presente.
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Preferentemente p. €]., en todos los aspectos y/o realizaciones de la invencion, X* es CR", y/oY es CR"ylo Z" es
CR'™. En partlcular preferentemente (e Eeualmente en la realizacion mas preferida de R" en la que es la
subformula A), X" es CR"™, Y*es CR"™y 7" es CR"®

Preferentemente, p. €j., en todos los aspectos y/o realizaciones de la invencion:

Cuando R" es la subformula B, entonces es la subférmula B1 tal como se ha definido en la presente; y/o
cuando R"" es la subférmula D, entonces es la subférmula D1 tal como se ha definido en la presente; y/o
cuando R"" es la subférmula G, entonces es la subformula G1 tal como se ha definido en la presente; y/o
cuando R"" es la subférmula P, entonces es la subférmula P1 tal como se ha definido en la presente.

Preferentemente p ej. W en todos los aspectos y/o realizaciones de la invencion, cuando R'® es bromo, entonces X*

es CR"™, Y* es CR"™, Z" es CR"® Y R' R™ y R" son independientemente hidrogeno o fluor, siempre que al menos
dos (es deC|r dos 0 tres) de los grupos R12 R™ y R' sean hidrogeno. Mas preferentemente, en este caso, todos los
grupos R' R™ y R' son hidrégeno.

En particular preferentemente, p. €j., en todos los aspectos y/o realizaciones de la invencion,
R es hidrégeno, fluor, cloro o bromo;

R" es hidrégeno, fluor, cloro, bromo, fluoroalquilo C+, metoxi o fluoroalcoxi C+; (incluso mas preferentemente, R" es
hidrégeno, fluor, cloro, bromo o fluoroalcoxi C+ (p. €j., difluorometoxi o trifluorometoxi));

R es hidrégeno, fltor o cloro; y
RS es hidrégeno, fltor, cloro o bromo; (incluso mas preferentemente, R es hidrégeno, fltor o cloro);

S|empre que al menos dos (es decir, dos, tres o todos, preferentemente tres o todos) de los grupos R R™ R™ y
R" sean hidrégeno;

y siempre que, cuando R' sea bromo, entonces R'?, R14 y R15 sean independientemente hidrégeno o fldor, siempre
que al menos dos (es decir, dos o tres) de los grupos R R™ y R' sean hidrégeno.

En esta realizacion preferida en particular, preferentemente:
R' es la subférmula A; ylo
X" es CR13, Y” es CR™ y Z" es CR™.

Incluso mas en particular preferentemente, p. €j., en todos los aspectos y/o realizaciones de la invencion, R R™ y
R son todos hidrégeno, y

R" es hidrégeno, fluor, cloro, bromo o fluoroalcoxi C+ (p. €j., difluorometoxi o trifluorometoxi).
En esta realizacion incluso mas particularmente preferida, preferentemente:

R' es la subférmula A; ylo

X" es CR13, Y” es CR™ y Z" es CR™.

Aun mas en particular preferentemente, p. €j., en todos los aspectos y/o realizaciones de la invencion, R12, R y R'S
son todos hidrégeno, y

R"™ es hidrégeno, bromo o fluoroalcoxi C+ (en particular hidrégeno, bromo, difluorometoxi o trifluorometoxi).
En esta realizacién ain mas particularmente preferida, preferentemente:

R' es la subférmula A; ylo

X" es CR13, Y” es CR™ y Z" es CR™.

Aln mas preferentemente p. €j., en todos Ios aspectos y/o realizaciones de la i |nvenC|on R" es hldrogeno ylo R™
es hidrégeno, y/o R" es hidrégeno, y/o R" es hidrégeno. Aun mas preferentemente, R R® R™ y R son todos
hidrégeno.

En estas realizaciones mas preferidas, preferentemente:

R' es la subférmula A; ylo
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X" es CR13, Y” es CR™ y Z" es CR™.

En una realizacion mas particularmente preferida de la invencioén (que, p. €j., se puede aplicar a todos los aspectos
y/o realizaciones de la invencion), el compuesto de férmula (I) es cualquiera de (p. €j., uno cualquiera de) los
compuestos A1-A99, o el compuesto A100 o A101, o cualquiera de (p. €j., uno cualquiera de) los compuestos A102-
A108, tal como se han descrito y/o ilustrado en la presente, presente en forma de un compuesto libre (es decir, un
compuesto que no se encuentra sustancialmente en forma de una sal) y/o (p. €j., cuando sea quimicamente posible)
presente como una de sus sales agroquimicamente aceptables.

En otra realizacion preferida de la invencion (que, p. €j., se puede aplicar a todos los aspectos y/o realizaciones de la
invencion), el compuesto de formula (1) es cualquiera de (p. €j., uno cualquiera de) los compuestos A109-A211 o
cualquiera de (p. €j., uno cualquiera de) los compuestos P1-P30, tal como se describen y/o ilustran en la presente,
presente en forma de un compuesto libre (es decir, un compuesto que no se encuentra sustancialmente en forma de
una sal) y/o (p. ej., cuando sea quimicamente posible) presente como una de sus sales agroquimicamente
aceptables.

En todas las realizaciones o aspectos de la invencion, es sumamente preferible que el compuesto de férmula (I) sea
un compuesto de formula (IC):

2

R

(IC),
donde R1, R2, R3, R4, R5, R6, R7, Ra, Rg, R1°, R y G son como se ha descrito en la presente,

y donde un porcentaje mayor o igual al 40% (en particular mayor o igual al 45%) en molaridad del compuesto de
férmula (IC? tiene la estereoquimica indicada en el atomo de carbono anular enlazado a R° y -CR'R®:-CR’R®-
NHC(O)-R"'. Por ejemplo, esta definicion mas amplia de la formula (IC) incluye compuestos que son
sustancialmente racémicos en el atomo de carbono anular enlazado a R® y -CR’R®-CR’R'-NHC(0)-R"", y también
incluye compuestos enriquecidos en uno o mas isémeros que tienen la estereoquimica indicada en el atomo de
carbono anular enlazado a R® y -CR’R.-CR°R"®-NHC(0)-R"".

Mas preferentemente, un porcentaje superior al 50% (aun mas preferentemente superior al 70% o superior al 80%,
aun mas preferentemente superior al 90% o superior al 95%) en molaridad del compuesto de formula (IC) tiene la
estereoquimica indicada en el atomo de carbono anular enlazado a R° y -CR’R®-CR°R'°-NHC(0)-R"". Esta definicion
mas preferida de la formula (IC) incluye compuestos enriquecidos en uno o mas isdmeros que tienen la
estereoquimica indicada en el a&tomo de carbono anular enlazado a R® y -CR’R®-CR°R"°-NHC(0)-R"".

Sobre la base de los resultados biolégicos que se muestran en la presente (remitase al Ejemplo biologico 1B de la
presente, comparando los resultados de los enantiomeros separados en una columna quiral: los compuestos A98 y
A99, y los compuestos A100 y A101), se cree que los compuestos con la estereoquimica indicada en la férmula (IC)
(tales como, por ejemplo, el compuesto A98 o A100) normalmente tienen una actividad herbicida mas potente contra
malezas monocotiledéneas herbaceas (p. €j., cuando se aplica después de la emergencia a las malezas) que los
compuestos con la estereoquimica opuesta (tal como, por ejemplo, el compuesto A99 o A101).

Dependiendo de la naturaleza de los sustituyentes G, R1, R2, R3, R4, R5, R6, R7, R8, Rg, R'" y R”, los compuestos de
férmula (1) pueden existir en formas tautoméricas o isoméricas diferentes.

Por ejemplo, cuando G es hidrogeno, los compuestos de formula (l) pueden existir en formas tautoméricas
diferentes, como las que se describen a continuacion:
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Asimismo, cuando los sustituyentes contienen dobles enlaces, pueden existir isémeros cis y trans.

Esta invenciéon abarca todos estos isdbmeros y/o tautdmeros, y/o sus mezclas en todas las proporciones. Estos
isdbmeros y/o tautdmeros se encuentran a su vez dentro del alcance de los compuestos de formula (1) reivindicados.

Procesos para preparar los compuestos, p. ej., los compuestos de formula (I)

Los procesos para preparar los compuestos, p. €j., un compuesto de formula (l) (que puede ser opcionalmente una
de sus sales agroquimicamente aceptables), se describen a continuaciéon y constituyen aspectos adicionales de la
presente invencion.

Un compuesto de formula |, donde G es:

-C(X?)-R?, -C(X®)-X%R®, -C(X*}-N(R%)-R?, -S0-R®, -P(X°)(R")-R?, -CH,-X"R", -CH(Me)-X-R"; o fenil-CHz- o fenil-
CH(alquil C+4-C2)- (en cada uno de los cuales el fenilo esta opcionalmente sustituido con 1, 2 o 3 de,
independientemente, alquilo C4-C,, fluoroalquilo C4, alcoxi C4-C», fluoroalcoxi C+, fldor, cloro, bromo, ciano o nitro), o
heteroaril-CHz- o heteroaril-CH(alquil C+-C>)- (en cada uno de los cuales el heteroarilo esta opcionalmente sustituido
con 1, 2 o 3 de, independientemente, alquilo C4-C,, fluoroalquilo C4, alcoxi C4-Cy, fluoroalcoxi C4, fldor, cloro, bromo,
ciano o nitro), o fenil-C(O)-CH.- (donde el fenilo esta opcionalmente sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente,
alquilo C+-Cy, fluoroalquilo C+, alcoxi C1-Cy, fluoroalcoxi C4, fluor, cloro, bromo, ciano o nitro); o (alcoxi C4-Cs)-C(O)-
CHoa-, (alquil C4-Cs)-C(O)-CH>-, (alcoxi C1-Cg)-C(O)-CH=CH-, (alquen C,-C7)-1-il-CH,-, (alquen C,-Cy7)-1-il-CH(alquil
C1-Cy)-, (fluoroalquen C;,-Cy,)-1-il-CHz-, (alquin C2-C7)-1-il-CHz- o (alquin C2-C7)-1-il-CH(alquil C1-Cy)-;

se puede preparar tratando un compuesto de férmula (A), que es un compuesto de férmula | donde G es H,

(a) con un reactivo G1-Z, donde G1-Z es un agente alquilante (donde G1 es un grupo organico de acuerdo con G
dentro del compuesto de férmula (1) y que esta enlazado a través de un a atomo de carbono que no sea carbonilico
ni tiocarbonilico) tal como un haluro organico (en el que Z = halégeno tal como cloro, bromo o yodo); donde el haluro
organico (p. €j., cloruro) Puede ser normalmente un haluro de alquilo sustituido (p. €;j., cloruro) tal como un éter alquil
clorometilico C|—CH2—X-Rh, donde X' es oxigeno, un sulfuro alquilico de clorometilo C|—CH2-Xf-Rh, donde X' es
azufre, un haluro de bencilo opcionalmente sustituido adecuado (p. ej., cloruro) tal como CI-CH.-[fenilo
opcionalmente sustituido], [fenil opcionalmente sustituido]-C(O)-CHz-[halégeno, p. €j., Cl], (alcoxi C1-Cg)-C(O)-CHz-
[halégeno, p. €j., Cl], (alquil C4-Cs)-C(O)-CH,-[halégeno, p. €j., Cl], (alcoxi C4-Cs)-C(O)-CH=CH-[halégeno, p. €j., Cl],
un haluro de alquenilo o alquinilo adecuado (p. €j., cloruro) tal como (alquen C»-C7)-1-il-CHz-[halégeno, p. €j., Cl] o
(alquin C2-C7)-1-il-CHz-[haldgeno, p. €j., Cl], u otro haluro organico adecuado para preparar un grupo G (o G1)
enlazado a través de carbono no carbonilico ni tiocarbonilico; o

(b) [p. €j., para preparar grupos G unidos a través de carbono carbonilico o grupos unidos a través de carbono
tiocarbonilico] con un agente acilante tal como un acido carboxilico HO-C(X*)R?®, donde X® es oxigeno, un cloruro de
acilo CI-C(X*)R?, donde X® es oxigeno, o un anhidrido de acido [R®C(X%)].0, donde X® es oxigeno, o un isocianato
R°N=C=0, o un cloruro de carbamoilo CI-C(X")-N(R%)-R (donde X® es oxigeno y con la condicion de que ni R® ni R®
sean hidrégeno), o un cloruro de tiocarbamoilo CI-(X%)-N(R°)-R? (donde X es azufre y con la condicién de que ni R°
ni R sean hidrégeno), o un cloroformiato CI-C(X°)-X°-R® (donde X® y X® son oxigeno), o un clorotioformiato CI-C(X")-
X°-R® (donde X" es oxigeno y X° es azufre), o un cloroditioformiato CI-C(X")-X°-R® (donde X® y X° son azufre), o un
isotiocianato R°N=C=S; o

(c) por tratamiento secuencial con disulfuro de carbono y un agente alquilante; o
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(d) con un agente fosforilante tal como un cloruro de fosforilo CI-P(X®)(R)-R%; o

(e) con un agente sulfonilante tal como un cloruro de sulfonilo CI-SO,—R®, preferentemente en presencia de al
menos un equivalente de base.

Cuando los sustituyentes R* y R® no son iguales a los sustituyentes R® y -CR'R.-CR°R'®-NHC(0)-R"", las reacciones
descritas anteriormente pueden producir, ademas de un compuesto de férmula (1), un segundo compuesto de
férmula (1A) (véase a continuacion).

La presente invencion abarca tanto un compuesto de férmula (1) como un compuesto de férmula (I1A), ya sea (l) solo
o (IA) solo o como una mezcla de compuestos (1) y (IA) en cualquier proporcion.

G-Z

Y

Férmula A Férmula | Férmula lA

La O-alquilacién de 1,3-dionas ciclicas es conocida; se describen métodos adecuados, por ejemplo, en el
documento US4436666 de T. Wheeler. Se han descrito procedimientos alternativos en los articulos de M. Pizzorno y
S. Albonico, Chem. Ind. (Londres), (1972), 425-426; H. Born et al., J. Chem. Soc., (1953), 1779-1782; M. G.
Constantino et al., Synth. Commun., (1992), 22 (19), 2859-2864; Y. Tian et al., Synth. Commun., (1997), 27 (9),
1577-1582; S. Chandra Roy et al., Chem. Letters, (2006), 35 (1), 16-17; P. K. Zubaidha et al., Tetrahedron Lett.,
(2004), 45, 7187-7188.

La O-acilacion de 1,3-dionas ciclicas puede llevarse a cabo, p. €j., mediante procedimientos similares a los descritos,
p. €j., por R. Haines en US4175135 y por T. Wheeler en US4422870, US4659372 y US4436666. Normalmente las
dionas de formula (A) se pueden tratar con un agente acilante preferentemente en presencia de al menos un
equivalente de una base adecuada y opcionalmente en presencia de un disolvente adecuado. La base puede ser
inorganica, tal como un hidréxido o carbonato de un metal alcalino, o un hidruro metalico, o una base organica tal
como una amina terciaria o alcoxido metalico. Los ejemplos de bases inorganicas adecuadas incluyen carbonato de
sodio, hidroxido de sodio o potasio, o hidruro sddico, y las bases organicas adecuadas incluyen trialquilaminas, tales
como trimetilamina o trietilamina, piridinas u otras bases aminicas tales como 1,4-diazobiciclo[2.2.2]-octano o 1,8-
diazabiciclo[5.4.0]Jundec-7-eno. Las bases preferidas incluyen trietilamina y piridina. Los disolventes adecuados para
esta reaccion se seleccionan de modo que sean compatibles con los reactivos e incluyen éteres, tales como
tetrahidrofurano o 1,2-dimetoxietano, o disolventes halogenados tales como diclorometano o cloroformo. Se pueden
emplear ciertas bases, tales como piridina o trietilamina, con éxito tanto como base como disolvente. En los casos en
los que el agente acilante sea un acido carboxilico, la acilacion se lleva a cabo preferentemente en presencia de un
agente de acoplamiento conocido, tal como yoduro de 2-cloro-1-metilpiridinio, N,N-diciclohexilcarbodiimida, 1-(3-
dimetilaminopropil)-3-etilcarbodiimida o N,N'-carbodiimidazol, y opcionalmente en presencia de una base, tal como
trietilamina o piridina, en un disolvente adecuado tal como tetrahidrofurano, diclorometano o acetonitrilo. Se
describen procedimientos adecuados, p. €j., en los articulos de W. Zhang y G. Pugh, Tetrahedron Lett., (1999), 40
(43), 7595-7598; T. Isobe y T. Ishikawa, J. Org. Chem., (1999), 64 (19), 6984-6988 y K. Nicolaou, T. Montagnon, G.
Vassilikogiannakis, C. Mathison, J. Am. Chem. Soc., (2005), 127(24), 8872-8888.

La fosforilacion de 1,3-dionas ciclicas puede llevarse a cabo, p. €j., utilizando un haluro de fosforilo o haluro de
tiofosforilo y una base, p. €j., mediante procedimientos analogos a los descritos por L. Hodakowski en el documento
US4409153.

La sulfonilacion de un compuesto de férmula (A) puede conseguirse, p. €j., utilizando un haluro de alquil- o

arilsulfunilo, preferentemente en presencia de al menos un equivalente de base, por ejemplo, mediante el
procedimiento de C. Kowalski y K. Fields, J. Org. Chem., (1981), 46, 197-201.
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Un compuesto de Férmula A se puede preparar mediante la desproteccion de un compuesto de Férmula IB o IB1 (el
cual es en ocasiones también un compuesto de Férmula (1) o (IA), respectivamente), donde G? es habitualmente
alquilo C4-Cs, -C(O)O(alquilo C4-Cs), -C(O)NH-(alquilo C4-Cs) 0 -C(O)N(alquilo C+-Ce)2, p. €j., como se ha mostrado
anteriormente. La desproteccion se lleva a cabo normalmente en presencia de un disolvente adecuado (p. €j., un
disolvente acuoso o un disolvente organico, p. €j., un disolvente organico no acuoso, y/o una mezcla de disolventes
acuosos y/u organicos), en presencia de una base adecuada y/o un acido adecuado. La desproteccion se lleva a
cabo normalmente a temperatura ambiente o se calienta térmicamente o con irradiacion de microondas. Los
disolventes adecuados incluyen N,N-dimetilformamida, acetona, tetrahidrofurano, agua o diclorometano o mezclas
de estos. Las bases adecuadas incluyen bases organicas o inorganicas tales como un hidréxido de un metal o
aminas terciarias tales como morfolina. Los acidos adecuados incluyen acidos acuosos u organicos tales como el
acido trifluoroacético, acido 4-metilbencenosulfénico (p-TSA, acido para-toluenosulfonico), acido triflico (acido
trifluorometanosulfénico) o acido clorhidrico.
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Un compuesto de Féormula IB o IB1 (el cual es en ocasiones también un compuesto de Férmula (I) o (IA),
respectivamente), donde G? es habitualmente alquilo C4-Cs, -C(O)O(alquilo C+-Cs), -C(O)NH-(alquilo C4-Cg) o -
C(O)N(alquilo C1-Cg)2, se puede preparar mediante una reaccion de formaciéon de un enlace amidico entre un
compuesto de Formula B o B1, respectivamente, y un compuesto de Férmula F, donde X = halégeno, OH u OR
(siendo OR un grupo saliente enlazado a través del oxigeno, p. €j., pentafluorofenoxi o, p. ej., un sulfonato de
alquilo, fluoroalquilo o arilo tal como metanosulfonato, trifluorometanosulfonato o para-toluenosulfonato), p. ej., como
se ha mostrado anteriormente. La reaccion de formacion del enlace amidico se lleva a cabo habitualmente en
presencia de un disolvente adecuado (p. €j., un disolvente organico y/o no acuoso) y/o en presencia de un reactivo
de acoplamiento adecuado, y/o en presencia de una base adecuada. Los disolventes adecuados incluyen N,N-
dimetilformamida o diclorometano. Los reactivos de acoplamiento adecuados incluyen una carbodiimida (p. €j.,
diciclohexilcarbodiimida, “DCC*") o un anhidrido fosfénico (p. ej., 2,4,6-tripropil-1,3,5,2,4,6-trioxatrifosforinan-2,4,6-
trioxido) o una sal de (benzotriazol-1-iloxi)trialquilaminofosfonio (p. ej., hexafluorofosfato de benzotriazol-1-
iloxi(tripirrolidin-1-il)fosfonio). Las bases adecuadas incluyen bases organicas no acuosas tales como aminas
terciarias como, por ejemplo, N,N-diisopropiletilamina o trietilamina.

Los compuestos de Férmula F se pueden preparar mediante métodos conocidos.
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Los compuestos de Formula B o B1 se pueden preparar mediante la reducciéon de compuestos de Férmula C o C1
respectivamente en presencia de un agente reductor adecuado, opcionalmente en un disolvente adecuado (p. €j.,
organico) y/o en presencia de un catalizador adecuado, p. €j., como se ha mostrado anteriormente.

Los agentes reductores adecuados incluyen formiato de amonio (remitase a, por ejemplo, R. Ballini, F. Papa, C.
Abate, European Journal of Organic Chemistry, 1, 87-90, 1999) o zinc en polvo. Los disolventes adecuados incluyen
metanol o acido acético. Los catalizadores adecuados incluyen paladio sobre carbon.
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Formula D1

Los compuestos de Formula C o C1 (donde, normalmente, al menos uno de los grupos R° y R'® es hidrégeno) se
pueden preparar haciendo reaccionar un compuesto de Férmula D o D1 respectivamente con un compuesto de
Férmula G, que tiene la estructura o formula (R")(R®)C=C(NO2)(R? o R'), en presencia de una base adecuada,
normalmente a una temperatura adecuada, opcionalmente en presencia de un disolvente adecuado (p. €j.,
organico), p. €j., como se ha mostrado anteriormente. Las bases adecuadas incluyen bases organicas y/o no
acuosas, en particular bases organicas y/o no acuosas fuertes, tales como diisopropilamida de litio (remitase a, por
ejemplo, T.J. Dickerson, T. Lovell, M.M. Meijler, L. Noodleman, K.D. Janda, Journal of Organic Chemistry, (2004)
69(20), 6603-6609) o bis(trimetilsilillamida de potasio. Las temperaturas adecuadas varian entre -100 °C y 0 °C. Los
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disolventes adecuados incluyen tetrahidrofurano.
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Formula C1

Los compuestos de Férmula G se pueden preparar mediante métodos conocidos.
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En un método alternativo, los compuestos de Formula C o C1 se pueden preparar alquilando un compuesto de
Férmula D o D1 respectivamente con un compuesto de Formula H, donde LG es un grupo saliente adecuado (tal
como un halégeno, p. €j., Cl o Br, o trifluorometanosulfonato o acetato), en presencia de una base adecuada a una
temperatura adecuada, opcionalmente en presencia de un disolvente adecuado, p. ej., como se ha mostrado
anteriormente. Las bases adecuadas incluyen diisopropilamida de litio. Los disolventes adecuados incluyen
tetrahidrofurano. Las temperaturas adecuadas varian entre -100 °C y 0 °C.

Los compuestos de Férmula H se pueden preparar mediante métodos conocidos.
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En otro método alternativo, los compuestos de Férmula B o B1 se pueden preparar mediante la reducciéon de
compuestos de Férmula E o E1 respectivamente en presencia de un agente reductor adecuado, opcionalmente en
presencia de un disolvente adecuado (p. €j., organico) y/o en presencia de un catalizador adecuado, p. €j., como se
ha mostrado anteriormente. Los agentes reductores adecuados incluyen hidrogeno gaseoso y los disolventes
adecuados incluyen metanol, tetrahidrofurano o 1,4-dioxano. Los catalizadores adecuados incluyen niquel Raney®
(remitase a, por ejemplo, C. Jellimann, M. Mathe-Allainmat, J. Andrieux, S. Kloubert, J.A. Boutin, J-P. Nicolas, C.
Bennejean, P. Delagrange, M. Langlois, Journal of Medicinal Chemistry, (2000), 43(22), 4051-4062).
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Los compuestos de Formula E o E1 se pueden preparar alquilando un compuesto de Férmula D o D1
respectivamente con un compuesto de Férmula J (donde LG es un grupo saliente adecuado, tal como un halégeno,
p. €. Cl o Br, o tal como un sulfonato de alquilo, fluoroalquilo o arilo, p. ej., metanosulfonato,
trifluorometanosulfonato o para-toluenosulfonato), en presencia de una base adecuada, normalmente a una
temperatura adecuada, opcionalmente en presencia de un disolvente adecuado (p. €j., organico y/o no acuoso), p.
€j., como se ha mostrado anteriormente. Las bases adecuadas incluyen diisopropilamida de litio (LDA) (remitase a,
por ejemplo, R. Goswami, M.G. Moloney, Chemical Communications, (1999) 23, 2333-2334). Los disolventes
adecuados incluyen tetrahidrofurano. Las temperaturas adecuadas varian entre -100 °C y 0 °C.

Los compuestos de Férmula J se pueden preparar mediante métodos conocidos.

En una realizacion, los compuestos de formula D o D1 se preparan utilizando los procesos descrltos detalladamente
en eI Intermedlo 2 posteriormente en la presente (estos son compuestos en los que R? es Br, R’ y R® son Me; R*, R®
y R® son H; y G?es Me). El esquema de reaccion para estos procesos del Intermedlo 2 se muestra a contlnua0|on (y
se ilustra para los compuestos de Formula D o D1 donde R?es Br, R’ y R®son Me; R*, R® y R® son H; y G?es Me):
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En una realizacion alternativa, los compuestos de férmula D o D1 se preparan mediante el siguiente esquema de un
proceso de acoplamiento, segun se describe en el Ejemplo 1 paso 1 en las paginas 54-55 del documento WO
2010/000773 A1 (Syngenta Limited) (que se presenta de nuevo como Intermedio 1 en la presente) y/o segun se
5 describe en el documento WO 2010/069834 A1 y/o WO 2011/073060 A2 (ambos de Syngenta Limited y Syngenta
Participations AG) EI S|gmente esquema de un proceso de acoplamiento se ilustra para los compuestos de Férmula

D o D1 donde R, R?y R® son Me; R*, R’y R® son H; y G® es Me:

Los reactivos habituales para el proceso de acoplamiento mostrado anteriormente (los reactivos utilizados en el

10 Intermedio 1 de la presente y en el documento WO 2010/000773 A1) son fosfato de potasio, Pd(OAc), y S-Phos
(que es 2-(diciclohexilfo'f'no)-2',6'-dimetoxibifenilo). El acido 2,4,6-trimetilfenilboronico mostrado anteriormente se
puede adquirir de proveedores comerciales.

0

~
HO Q
+ B ,
HO
o)

AN @)
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En otro método, un compuesto de Férmula IB o IB1 (el cual es en ocasiones también un compuesto de Férmula (I) o
(IA), respectivamente), donde R? = fenilo opcionalmente sustituido, alquilo C4-C3 o ciclopropilo, y donde G® es
normalmente alquilo C4-Cs, -C(O)O(alquilo C4-Cs), -C(O)NH-(alquilo C4-Cs) o -C(O)N(alquilo C4-Cs)2, se puede
preparar mediante la reaccion de los compuestos de Formula K o K1, respectivamente (donde Hal = Cl, Bro |, o un
"pseudohalégeno" adecuado tal como trifluorometanosulfonato) con un compuesto de Férmula L en presencia de un
catalizador adecuado, y/o en presencia de una base adecuada, normalmente a una temperatura adecuada,
opcionalmente en presencia de un disolvente adecuado (p. €j., organico y/o no acuoso), p. €j., como se ha mostrado
anteriormente. Los catalizadores adecuados incluyen bis(difenilfosfino)ferroceno-dicloropaladio (Il) (remitase a, por
ejemplo, A.M Thompson, H.S. Sutherland, B.D. Palmer, . Kmentova, A. Blaser, W.A. Denny, S.G. Franzblau, B.
Wan, Y. Wang, Z. Ma, Journal of Medicinal Chemistry, (2011), 54(19), 6563-6585). Las bases adecuadas incluyen
fluoruro de cesio. Los disolventes adecuados incluyen 1,4-dioxano. Las temperaturas adecuadas varian entre
temperatura ambiente (p. gj., 15-30 °C) y 140 °C.

Los compuestos de Férmula L se pueden preparar mediante métodos conocidos.
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En un método adicional, un compuesto de Férmula IB o IB1 (el cual es en ocasiones también un compuesto de
Férmula (1) o (IA), respectivamente), donde R? = pirazol-1-ilo opcionalmente sustituido y donde G? es normalmente
alquilo C4-Cs, -C(0)O(alquilo C4-Cs), -C(O)NH-(alquilo C+1-Cs) 0 -C(O)N(alquilo C+4-Cs)2, se puede preparar mediante
la reaccion de los compuestos de Formula K o K1, respectivamente (donde Hal = CI, Br o |, o un "pseudohalégeno”
adecuado tal como trifluorometanosulfonato) con compuestos de Férmula M en presencia de un catalizador
adecuado, opcionalmente en presencia de un ligando adecuado, opcionalmente en presencia de una base
adecuada, normalmente a una temperatura adecuada, opcionalmente en presencia de un disolvente adecuado (p.
€j., organico), p. €j., como se ha mostrado anteriormente. Los catalizadores adecuados incluyen yoduro de cobre (1)
(remitase a, por ejemplo, H. Zhang, Q. Cai, D. Ma, Journal of Organic Chemistry, (2005), 70(13), 5164-5173) o
tris(dibencilidenoacetona)dipaladio (0) (remitase a, por ejemplo, S. Tasler, J. Mies, M. Lang, Advanced Synthesis
and Catalysis, (2007), 349(14-15), 2286-2300). Los ligandos adecuados incluyen dimetilglicina o 2-di-tert-butilfosfino-
2'4' 6'-triisopropilbifenilo. Las temperaturas adecuadas varian entre temperatura ambiente y 180 °C. Las bases
adecuadas incluyen carbonato de potasio o hidruro sdédico. Los disolventes adecuados incluyen sulféxido de
dimetilo, tolueno o éter dietilenglicol dimetilico.

Los compuestos de Férmula M estan disponibles o se pueden preparar mediante métodos conocidos.

Para consultar un método de preparacion de los compuestos de formula (I) donde R? es 1,2,3-triazol-1-ilo
opcionalmente sustituido, remitase al Ejemplo 11 (sintesis del compuesto A170) posteriormente en la presente.
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En otro método, un compuesto de Férmula IB o IB1 (el cual es en ocasiones también un compuesto de Férmula (I) o
(IA), respectivamente), donde R? = alquin-1-ilo opcionalmente sustituido (segtin se define en la presente) y donde G*
es normalmente alquilo C4-Cs, -C(O)O(alquilo C+-Cs), -C(O)NH-(alquilo C4-Cs) 0 -C(O)N(alquilo C+4-Cs)2, se puede
preparar mediante la reaccion de los compuestos de Férmula K o K1, respectivamente (donde R es adecuado para
formar en la formula | un R? = alquin-1-ilo opcionalmente sustituido como se ha definido en la presente) con
compuestos de Formula N (donde Y es un grupo de acoplamiento cruzado adecuado tal como H, CO2H, BusSn) en
presencia de un catalizador adecuado, normalmente a una temperatura adecuada, opcionalmente en presencia de
un disolvente adecuado (p. ej., organico), opcionalmente en presencia de un ligando adecuado y/o una base
adecuada, p. e€j., como se ha mostrado anteriormente. Los catalizadores adecuados incluyen [1,1-
bis(difenilfosfino)ferroceno]-dicloropaladio (ll), yoduro de cobre (I) o dicloruro de bis(trifenilfosfina)paladio (II)
(remitase a, por ejemplo, Y. Okuno, M. Yamashita, K. Nozaki, European Journal of Organic Chemistry, (2011), 20-
21, 3951-3958). Los ligandos adecuados incluyen 1,4-bis(difenilfosfino)butano. Las bases adecuadas incluyen
fluoruro de cesio o 1,8-diazabiciclo[5.4.0Jundec-7-eno. Las temperaturas adecuadas varian entre temperatura
ambiente (p. ej., 15-30 °C) y 140 °C. Los disolventes adecuados incluyen N,N-dimetilformamida o sulféxido de
dimetilo.

Los compuestos de Férmula N se pueden preparar mediante métodos conocidos.
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En un método adicional, un compuesto de Férmula IB o IB1 (el cual es en ocasiones también un compuesto de
Férmula (1) o (IA), respectivamente), donde R? = heteroarilo opcionalmente sustituido (p. €j., heteroarilo de 6
miembros opcionalmente sustituido) y donde G? es normalmente alquilo C1-Cs, -C(O)O(alquilo C4-Cs), -C(O)NH-
(alquilo C4-Cs) 0 -C(O)N(alquilo C+4-Cs)2, se puede preparar mediante las reacciones de los compuestos de Férmula
K o K1, respectivamente, con compuestos de Férmula O (donde Y es un grupo complementario de acoplamiento
cruzado adecuado, p. €j., B(OH), o BuzSn, y cada A es independientemente C-R o N) en presencia de un catalizador
adecuado, normalmente a una temperatura adecuada, opcionalmente en presencia de un disolvente adecuado (p.
€j., organico), opcionalmente en presencia de un ligando adecuado y/o una base adecuada, p. €j., como se ha
mostrado anteriormente. Los catalizadores adecuados incluyen [1,1"-bis(difenilfosfino)ferroceno]-dicloropaladio (1)
(remitase a, p. €j., N. Joubert, M. Urban, R. Pohl, M. Hocek, Synthesis, (2008), 12, 1918-1932) y yoduro de cobre (I).
Las bases adecuadas incluyen fluoruro de cesio. Los disolventes adecuados incluyen N,N-dimetilformamida. Las
temperaturas adecuadas varian entre temperatura ambiente (p. €j., 15-30 °C) y 140 °C.
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En otro método mas, un compuesto de Férmula IB o IB1 (el cual es en ocasiones también un compuesto de Formula
(1) o (IA), respectivamente), donde G es normalmente alquilo C4-Cs, -C(O)O(alquilo C1-Cs), -C(O)NH-(alquilo C4-Cs)
o -C(O)N(alquilo C+-Cg)2, se puede preparar mediante la reduccion de los compuestos de Formula E o E1 en
presencia de compuestos de Férmula P (en los que O-R es un grupo saliente adecuado, por ejemplo,
pentafluorofenoxi), en presencia de un agente reductor adecuado, opcionalmente en presencia de un disolvente
adecuado (p. €j., organico) y/o en presencia de un catalizador adecuado, p. €j., como se ha mostrado anteriormente.
Los agentes reductores adecuados incluyen borohidruro de sodio e hidrogeno gaseoso. Los disolventes adecuados
incluyen metanol, tetrahidrofurano o 1,4-dioxano. Los catalizadores adecuados incluyen NiCl> o niquel Raney®
(remitase a, por ejemplo, D.E. Gonzalez-Juarez, J.B. Garcia-Vazquez, V. Zuniga-Garcia, J.J. Trujillo-Serrato, P.
Joseph-Nathan, M.S. Morales-Rios, O.R. Suarez-Castillo, Tefrahedron, (2012), 68 (35), 7187-7195).

Los compuestos de Formula P se pueden preparar mediante métodos conocidos.
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Un compuesto de férmula (1), el cual es un compuesto de Formula A o de Formula IC, se puede preparar mediante
una reaccion de formacion de un enlace amidico y/o de tipo éster entre un compuesto de Férmula Q, o una de sus
sales en particular una de sus sales de adicion de acido (p. €j., sal de HCI), y un compuesto de Férmula F, donde X
= halégeno, OH u OR (siendo OR un grupo saliente enlazado a través del oxigeno, p. €j., pentafluorofenoxi o, p. €j.,
un sulfonato de alquilo, fluoroalquilo o arilo tal como metanosulfonato, trifluorometanosulfonato o para-
toluenosulfonato), p. ej., segun se ha mostrado anteriormente. La reaccion de formacién del enlace amidico se lleva
a cabo habitualmente en presencia de un disolvente adecuado (p. €j., un disolvente organico y/o no acuoso) y/o en
presencia de un reactivo de acoplamiento adecuado, y/o en presencia de una base adecuada. Los disolventes
adecuados incluyen N,N-dimetilformamida o diclorometano. Los reactivos de acoplamiento adecuados incluyen una
carbodiimida (p. ej., diciclohexilcarbodiimida, “DCC”) o un anhidrido fosfénico (p. ej., 2,4,6-tripropil-1,3,5,2,4,6-
trioxatrifosforinan-2,4,6-trioxido) o una sal de (benzotriazol-1-iloxi)trialquilaminofosfonio (p. ej., hexafluorofosfato de
benzotriazol-1-iloxi(tripirrolidin-1-il)fosfonio). Las bases adecuadas incluyen bases organicas no acuosas tales como
aminas terciarias como, por ejemplo, N, N-diisopropiletilamina o trietilamina.

El Ejemplo 16B posteriormente en la presente es un ejemplo de un compuesto de Féormula Q (como sal de HCI) que
se convierte en un compuesto de Férmula IC.

Los compuestos de Formula F se pueden preparar mediante métodos conocidos.

La presente invencién también proporciona un compuesto de féormula (Q):

(@)

o una de sus sales (en particular una de sus sales de adicion de acido, p. €j., sal de HCI y/o en particular una de sus
sales agroquimicamente aceptables), donde R1, R2, R3, R4, R5, R6, R7, Ra, R® y R'® son como se han definido en la
presente.
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Un compuesto de Férmula Q o una de sus sales (p. €j., sal de adicién de acido, p. €j., sal de HCI) se puede preparar
a partir de un compuesto de Férmula R o R1, p. €j., segun se ha mostrado anteriormente, eliminando el grupo
protector PG unido al compuesto de Férmula R o R1, donde PG es un grupo protector adecuado, preferentemente
tert-butiloxicarbonilo (-Boc), carboxibencilo (CBz), para-toluenosulfonilo (tosyl, Ts), para-bromobencenosulfonilo, 2-
0 4- nitrobencenosulfonilo (nosilo, Nos), 2,2,2-tricloroetoxicarbonilo (Troc), bencilo (Bn), p-metoxibencilo (PMB),
fluorenilmetiloxicarbonilo (Fmoc) o cualquier otro grupo protector adecuado. La eliminacion del grupo protector PG se
lleva a cabo habitualmente en presencia de un disolvente adecuado (p. €j., un disolvente organico y/o acuoso), en
presencia de un acido, una base, un agente reductor y/o un agente oxidante adecuado. Los disolventes adecuados
incluyen N,N-dimetilformamida, diclorometano, tetrahidrofurano, éter dietilico, agua, acetato de etilo o acetona o
mezclas de estos. Los acidos adecuados incluyen acido trifluoroacético, acido clorhidrico o acido triflico (acido
trifluorometanosulfénico). Las bases adecuadas incluyen aminas terciarias tales como N,N-diisopropiletilamina o
trietilamina, o un alcéxido de un metal o un hidréxido de un metal o morfolina. Los agentes reductores adecuados
incluyen zinc, hidrégeno gaseoso en presencia de catalizadores metalicos adecuados, metales alcalinos disueltos en
amoniaco, o una amalgama de sodio. Un agente oxidante adecuado incluye el nitrato de amonio cérico (CAN, por
sus siglas en inglés).

El Ejemplo 16B posteriormente en la presente incluye un ejemplo de una sal de HCI de un compuesto de Formula Q
que se prepara partir de un compuesto de Férmula R1 donde PG es tert-butiloxicarbonilo (-Boc) y G? es metilo.
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Los compuestos de Formula R o R1 se pueden preparar mediante la reduccion de los compuestos de Férmula E o
E1, respectivamente, en presencia de compuestos de Formula S (donde X es un grupo saliente adecuado, por
ejemplo, halégeno o anhidrido donde X = O-PG) en presencia de un agente reductor adecuado, opcionalmente en
presencia de un disolvente (p. ej., organico) adecuado y/o en presencia de un catalizador adecuado. Los agentes
reductores adecuados incluyen hidrogeno gaseoso o borohidruro de sodio. Los disolventes adecuados incluyen
metanol, tetrahidrofurano o 1,4-dioxano. Los catalizadores adecuados incluyen NiCl, o niquel Raney® (remitase, por
ejemplo, a D.E. Gonzalez-Juarez, J.B. Garcia-Vazquez, V. Zuniga-Garcia, J.J. Trujillo-Serrato, P. Joseph-Nathan,
M.S. Morales-Rios, O.R. Suarez-Castillo, Tetrahedron, (2012), 68 (35), 7187-7195).

Los compuestos de Férmula S se pueden preparar mediante métodos conocidos.
Composiciones herbicidas

En otro aspecto, la presente invencion proporciona una composicion herbicida, p. €j., para su uso en un método para
controlar malezas (p. ej., monocotiledéneas tales como malezas herbaceas) en cultivos de plantas utiles, cuya
composicion comprende un compuesto de férmula (1) como se ha definido en la presente (p. €j., una cantidad eficaz
como herbicida de este) y una sustancia agroquimicamente aceptable sustancialmente inerte (p. ej., un portador,
diluyente y/o disolvente agroquimicamente aceptable, un adyuvante agroquimicamente aceptable, un
emulsionante/surfactante/sustancia tensioactiva agroquimicamente aceptable y/u otro aditivo agroquimicamente
aceptable).

En un aspecto adicional, la presente invenciéon proporciona una composicion herbicida, p. €j., para su uso en un
método para controlar malezas (p. ej., monocotiledéneas tales como malezas herbaceas) en cultivos de plantas
utiles, que comprende un compuesto de férmula (I) como se ha definido en la presente (p. ej., una cantidad eficaz
como herbicida de este) y un portador, diluyente y/o disolvente agroquimicamente aceptable.

En todos los aspectos de la invencién, el compuesto de formula (1) esta opcionalmente presente (p. €j., cuando sea
quimicamente posible) como una de sus sales agroquimicamente aceptables.

Los compuestos de férmula (1) de acuerdo con la invencion pueden utilizarse como agentes para la proteccion de
cultivos en forma no modificada, tal como se obtienen mediante sintesis, pero, para su uso como herbicidas,
generalmente se formulan en composiciones herbicidas (formulaciones), p. €j., de varios modos, que contienen una
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0 mas sustancias agroquimicamente aceptables sustancialmente inertes (p. €j., un portador, diluyente y/o disolvente
agroquimicamente aceptable, un adyuvante agroquimicamente aceptable, un emulsionante/surfactante/sustancia
tensioactiva agroquimicamente aceptable y/u otro aditivo agroquimicamente aceptable).

Las formulaciones (composiciones herbicidas) pueden estar en varias formas fisicas, por ejemplo, en forma de
polvos espolvoreables, geles, polvos humectables, granulos recubiertos o impregnados para la distribucion
mecanica o manual en sitios diana, granulos dispersables en agua, granulos hidrosolubles, granulos emulsionables,
comprimidos dispersables en agua, comprimidos efervescentes, cintas hidrosolubles, concentrados emulsionables,
concentrados microemulsionables, emulsiones de aceite en agua (EW, por sus siglas en inglés) o agua en aceite
(WO, por sus siglas en inglés), otros sistemas multifasicos tales como productos de aceite/agua/aceite y
agua/aceite/agua, fluidos oleosos, dispersiones acuosas, dispersiones oleosas, suspoemulsiones, suspensiones de
capsulas, liquidos solubles, concentrados hidrosolubles (con agua o un disolvente organico hidromiscible como
portador), peliculas poliméricas impregnadas o en otras formas conocidas, por ejemplo, del Manual de elaboracion y
empleo de las Especificaciones de la FAO para los Productos destinados a la proteccion de plantas, 5.2 Edicién,
1999. El principio activo se puede incorporar en microfibras o microvarillas formadas a partir de polimeros o
monoémeros polimerizables, y que tienen un diametro de entre aproximadamente 0.1 y aproximadamente 50
micrones, y una relacion entre dimensiones de entre aproximadamente 10 y aproximadamente 1000.

Tales formulaciones pueden utilizarse directamente o diluirse antes de usarlas. Pueden aplicarse posteriormente con
un equipo de pulverizacion para la aplicacién aérea o al suelo adecuada, u otro equipo de aplicacion al suelo tal
como sistemas de riego moviles centrales o medios de riego por goteo. Las formulaciones diluidas se pueden
preparar, por ejemplo, con agua, fertilizantes liquidos, micronutrientes, organismos bioldgicos, aceite o disolventes.

Las formulaciones se pueden preparar, por ejemplo, mezclando el principio activo con adyuvantes de formulacion
para obtener composiciones en forma de soélidos finamente divididos, granulos, soluciones, dispersiones o
emulsiones. Los principios activos también pueden estar contenidos en microcapsulas finas constituidas por un
ndcleo y una cubierta polimérica. Las microcapsulas suelen tener un diametro de entre 0.1 y 500 micrones, y
contienen principios activos en una cantidad comprendida entre aproximadamente un 25 y un 95% en peso del peso
de la capsula. Los principios activos pueden presentarse en forma de material técnico liquido, en forma de una
soluciéon adecuada, en forma de particulas finas en dispersiéon soélida o liquida, o como un sélido monolitico. Las
membranas encapsulantes comprenden, por ejemplo, gomas naturales o sintéticas, celulosa, copolimeros de
estireno-butadieno u otro material que forme membranas adecuado similar, poliacrilonitrilo, poliacrilato, poliéster,
poliamidas, poliureas, poliuretano, resinas aminoplast o almidén modificado quimicamente, u otros polimeros con los
que esté familiarizado un experto en la técnica a este respecto.

Como alternativa, es posible que se formen las denominadas "microcapsulas” finas en las que el principio activo esta
presente en forma de particulas finamente divididas en una matriz sélida de una sustancia base, pero en tal caso la
microcapsula no esta encapsulada con una membrana que limite la difusion como la que se ha descrito en el parrafo
anterior.

Los principios activos se pueden adsorber en un portador poroso. Esto puede permitir que los principios activos se
liberen en sus entornos en cantidades controladas (p. €;j., liberacion lenta).

Otras formas de formulaciones de liberacion controlada son granulos o polvos en los que el principio activo se
dispersa o se disuelve en una matriz sélida constituida por un polimero, una cera o una sustancia sélida adecuada
de peso molecular inferior. Los polimeros adecuados son acetatos de polivinilo, poliestirenos, poliolefinas, alcoholes
polivinilicos, polivinilpirrolidonas, polivinilpirrolidonas alquiladas, copolimeros de polivinilpirrolidonas y anhidrido
maleico, y sus ésteres y semiestéres, ésteres de celulosa modificada quimicamente como carboximetilcelulosa,
metilcelulosa o hidroxietilcelulosa. Algunos ejemplos de ceras adecuadas son cera de polietileno, cera de polietileno
oxidada, ceras de tipo éster como las ceras de lignito, ceras de origen natural tales como la cera de carnauba, cera
de candelilla, cera de abeja, etc. Otros materiales matriciales adecuados para las formulaciones de liberacion lenta
son almidoén, estearina y lignina.

Los ingredientes de la formulaciéon (p. €j., ingredientes inertes) adecuados para preparar las composiciones de
acuerdo con la invencién generalmente son conocidos de por si.

Como portador liquido y/o disolvente (p. ej., disolvente organico), p. €j., para su uso en la composicién o las
composiciones herbicidas de acuerdo con la invencién, se pueden utilizar: agua, un disolvente aromatico tal como
tolueno, m-xileno, o-xileno, p-xileno o una mezcla de estos, cumeno, una mezcla de hidrocarburos aromaticos con
un rango de ebullicion de entre 140 y 320 °C (p. €j., conocidos con varios nombres comerciales tales como
Solvesso®, Shellsol A®, Caromax®, Hydrosol®), un portador parafinico o isoparafinico tal como aceite de parafina,
aceite mineral, un disolvente hidrocarbonado desaromatizado con un rango de ebullicion de entre 50 y 320 °C (p. €j.,
conocido, por ejemplo, con el nombre comercial Exxsol®), un disolvente hidrocarbonado no desaromatizado con un
rango de ebullicion de entre 100 y 320 °C (p. €j., conocido con el nombre comercial Varsol®), un disolvente
isoparafinico con un rango de ebulliciéon de entre 100 y 320 °C (p. €j., conocido con nombres comerciales como
Isopar® o Shellsol T®), un hidrocarburo tal como ciclohexano, tetrahidronaftaleno (tetralina), decahidronaftaleno,
alfa-pineno, d-limoneno, hexadecano, isooctano; un disolvente de tipo éster tal como acetato de etilo, acetato de n- o
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isobutilo, acetato de amilo, acetato de isobornilo, acetato de 2-etilhexilo, un éster alquilico Ce—C1s del acido acético
(p- €j., conocido con el nombre comercial Exxate®), éster etilico del acido lactico, éster propilico del acido lactico,
éster butilico del acido lactico, benzoato de bencilo, lactato de bencilo, dibenzoato de dipropilenglicol o un éster
dialquilico del acido succinico, maleico o fumarico; un disolvente polar tal como N-metilpirrolidona, N-etilpirrolidona,
(alquil Cs-Cqsg)pirrolidonas, gamma-butirolactona, sulféxido de dimetilo, N,N-dimetilformamida, N,N-dimetilacetamida,
N,N-dimetillactamida, una dimetilamida de un acido graso Cs—C1s, dimetilamida del acido benzoico, acetonitrilo,
acetona, cetona etil metilica, cetona isobutil metilica, cetona isoamilica, 2-heptanona, ciclohexanona, isoforona,
cetona isobutenil metilica (6xido de mesitilo), acetofenona, carbonato de etileno, carbonato de propileno o carbonato
de butileno;

un diluyente o disolvente alcohdlico tal como metanol, etanol, propanol, n- o isobutanol, n- o isopentanol, 2-
etilhexanol, n-octanol, alcohol tetrahidrofurfurilico, 2-metil-2,4-pentanodiol, 4-hidroxi-4-metil-2-pentanona,
ciclohexanol, alcohol bencilico, etilenglicol, éter buitil etilenglicolico, éter etilenglicol metilico, dietilenglicol, éter butil
dietilenglicolico, éter dietilenglicol monoetilico, éter dietilenglicol monometilico, propilenglicol, dipropilenglicol, éter
dipropilenglicol monometilico u otro disolvente de tipo monoéter glicolico similar basado en etilenglicol, propilenglicol
o butilenglicol como materia prima, trietilenglicol, polietilenglicol (p. ej., PEG 400), un polipropilenglicol con una masa
molecular de 400-4000, o glicerol;

acetato de glicerol, diacetato de glicerol, triacetato de glicerol, 1,4-dioxano, abietato de dietilenglicol, clorobenceno,
clorotolueno; un éster de un acido graso tal como octanoato de metilo, miristato de isopropilo, laurato de metilo,
oleato de metilo, una mezcla de ésteres metilicos de acidos grasos Cg-C1, éster metilico de aceite de colza, éster
etilico de aceite de colza, éster metilico de aceite de soja, éster etilico de aceite de soja; un aceite vegetal (p. €;j.,
aceite de colza o aceite de soja); un acido graso tal como el acido oleico, acido linoleico o acido linolénico; o un éster
del acido fosférico o fosfénico tal como fosfato de trietilo, un fosfato de tris(alquilo Cs-C1g), un fosfato de alquilarilo o
fosfonato de bis(octil)octilo.

Generalmente, el portador liquido elegido para la dilucién de los concentrados es agua.

Algunos portadores sélidos adecuados son, por ejemplo, talco, diéxido de titanio, arcilla pircfilitica, silice (silice
pirogénica o precipitada y opcionalmente funcionalizada o tratada, por ejemplo, silanizada), arcilla atapulgitica,
diatomita, caliza, carbonato de calcio, bentonita, montmorillonita calcica, vainas de semillas de algodén, harina de
trigo, harina de soja, pumita, harina de madera, cascaras de nueces molidas, lignina y materiales similares, como los
que se describen, por ejemplo, en EPA CFR 180.1001. (c) y (d). También pueden utilizarse fertilizantes en polvo o
granulados como portadores sélidos.

Un gran numero de sustancias tensioactivas pueden utilizarse de forma ventajosa tanto en las formulaciones solidas
como liquidas, especialmente en aquellas formulaciones que pueden diluirse con un portador antes de usarlas. Las
sustancias tensioactivas pueden ser anionicas, catidnicas, anféteras, no idnicas o poliméricas y se pueden utilizar
como agentes emulsionantes, humectantes, dispersantes o de suspension, o con otros fines. Las sustancias
tensioactivas tipicas incluyen, por ejemplo, sales de alquilsulfatos, tales como laurilsulfato de dietanolamonio;
laurilsulfato de sodio, sales de alquilarilsulfonatos, tales como dodecilbencenosulfonato de calcio o sodio; productos
de la adicion de alquilfenol-6xido de alquileno, tales como etoxilato de nonilfenol; productos de la adicion de alcohol-
oxido alquileno, tales como etoxilato de alcohol tridecilico; jabones, tales como estearato de sodio; sales de
alquilnaftalenosulfonatos, tales como dibutilnaftalenosulfonato de sodio; ésteres dialquilicos de sales de
sulfosuccinato, tales como di(2-etilhexil)sulfosuccinato sédico; ésteres de sorbitol, tales como oleato de sorbitol;
aminas cuaternario as, tales como cloruro de lauriltrimetilamonio, ésteres polietilenglicélicos de acidos grasos, tales
como estearato de polietilenglicol; copolimeros en bloque de 6xido de etileno y 6xido de propileno; y sales de
ésteres fosfato mono- y dialquilicos; y también otras sustancias descritas, p. €j., en "McCutcheon's Detergents and
Emulsifiers Annual", MC Publishing Corp., Ridgewood, Nueva Jersey, 1981.

Otros adyuvantes que se pueden utilizar normalmente en formulaciones pesticidas incluyen inhibidores de la
cristalizacion, sustancias modificadoras de la viscosidad, agentes de suspension, tintes, antioxidantes, agentes
espumantes, absorbentes de luz, auxiliares de mezcla, antiespumantes, agentes complejantes, sustancias que
neutralizan o modifican el pH y tampones, inhibidores de la corrosién, fragancias, agentes humectantes,
potenciadores de la absorcién, micronutrientes, plastificantes, deslizantes, lubricantes, dispersantes, espesantes,
anticongelantes, microbiocidas, agentes que mejoran la compatibilidad y solubilizantes, y también fertilizantes
liquidos y sdlidos.

Las formulaciones también pueden comprender sustancias activas adicionales, por ejemplo, otros herbicidas,
protectores contra herbicidas, reguladores del crecimiento vegetal, fungicidas o insecticidas.

Las composiciones de acuerdo con la invencion pueden incluir ademas un aditivo (denominado habitualmente
adyuvante) que comprenda un aceite mineral, un aceite de origen animal o vegetal, ésteres alquilicos de tales
aceites o mezclas de tales aceites y derivados oleosos. La cantidad de aditivo oleoso utilizada en la composicion de
acuerdo con la invencion esta comprendida generalmente entre un 0.01 y un 10%, respecto a la mezcla de
pulverizacién. Por ejemplo, el aditivo oleoso se puede afiadir al tanque de pulverizacion en la concentracion deseada
después de haber preparado la mezcla de pulverizacion. Los aditivos oleosos preferidos comprenden aceites
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minerales o un aceite de origen vegetal, por ejemplo, aceite de colza, aceite de oliva o aceite de girasol, aceite
vegetal emulsionable, tal como AMIGO® (Loveland Products Inc.), ésteres alquilicos C1-Cs de aceites de origen
vegetal, por ejemplo, los ésteres metilicos, o un aceite de origen animal tal como aceite de pescado o sebo bovino.
Un aditivo oleoso preferido contiene aceite de colza metilado. Otro aditivo oleoso preferido contiene, por ejemplo,
como componentes activos esencialmente un 80% en peso de ésteres alquilicos de aceites de pescado y un 15% en
peso de aceite de colza metilado, y también un 5% en peso de emulsionantes habituales y modificadores del pH.
Los aditivos oleosos especialmente preferidos comprenden uno o mas ésteres alquilicos C4-Cs de uno o mas acidos
grasos Cg-Cy2, especialmente el o los ésteres metilicos de uno o mas acidos grasos Cg-C»; (especialmente C12-Crs);
preferentemente el éster metilico del acido laurico, del acido palmitico o del acido oleico. Estos ésteres se conocen
como laurato de metilo (CAS-111-82-0), palmitato de metilo (CAS-112-39-0) y oleato de metilo (CAS-112-62-9),
respectivamente. Un derivado de tipo éster metilico de un acido graso preferido es AGNIQUE ME 18 RD-F® (p. €j.,
comercializado por Cognis). Estos y otros derivados oleosos también se encuentran en el Compendium of Herbicide
Adjuvants, 5.2 edicion, Southern lllinois University, 2000.

La aplicaciéon y la accién de los aditivos oleosos se pueden mejorar ademas combinandolos con sustancias
tensioactivas tales como surfactantes no idnicos, anidnicos, catidénicos o anféteros. En las paginas 7 y 8 de
WQO97/34485 se enumeran ejemplos de surfactantes anionicos, no ionicos, catidnicos o anféteros adecuados. Las
sustancias tensioactivas preferidas son surfactantes aniénicos del tipo dodecilbencilsulfonato, especialmente sus
sales de calcio, y también surfactantes no iénicos del tipo alcohol graso etoxilado. Se prefieren especialmente los
alcoholes grasos C+2-Cy; etoxilados preferentemente con un grado de etoxilacion comprendido entre 5 y 40. Algunos
ejemplos de surfactantes que se pueden adquirir de proveedores comerciales son los de tipo Genapol (Clariant).
También se prefieren los surfactantes de silicona, especialmente heptametiltrisiloxanos modificados con éxido de
polialquilo, los cuales se pueden adquirir de proveedores comerciales, p. €j., como SILWET L-77®, y también
surfactantes perfluorados. La concentracién de sustancias tensioactivas en relaciéon con el aditivo total esta
comprendida generalmente entre un 1 y un 50% en peso. Algunos ejemplos de aditivos oleosos que estan
constituidos por mezclas de aceites o aceites minerales o derivados de estos con surfactantes son
TURBOCHARGE®, ADIGOR® (ambos de Syngenta Crop Protection AG), ACTIPRON® (BP Oil UK Limited), AGRI-
DEX® (Helena Chemical Company).

Las sustancias tensioactivas mencionadas anteriormente también pueden emplearse en las formulaciones solas, es
decir, sin aditivos oleosos.

Ademas, la adicion de un disolvente organico a la mezcla de aditivo oleoso/surfactante puede contribuir a una
mejora adicional de la accion. Algunos disolventes adecuados son, por ejemplo, los disolventes SOLVESSO® y
AROMATIC® (Exxon Corporation). La concentracion de tales disolventes puede estar comprendida entre un 10 y un
80% en peso del peso total. Tales aditivos oleosos, que pueden estar mezclados con disolventes, se describen, por
ejemplo, en US 4 834 908. Un aditivo oleoso que se puede adquirir de proveedores comerciales descrito en el citado
documento se conoce con el nombre de MERGE® (BASF). Otros aditivos oleosos que se prefieren de acuerdo con
la invencion son SCORE® y ADIGOR® (ambos de Syngenta Crop Protection AG).

Ademas de los aditivos oleosos enumerados anteriormente, para mejorar la actividad de las composiciones de
acuerdo con la invencion también es posible afiadir formulaciones de alquilpirrolidonas (p. ej., AGRIMAX® de ISP) a
la mezcla de pulverizacion. También se pueden utilizar formulaciones de estructuras sintéticas tales como, por
ejemplo, poliacrilamida, compuestos de polivinilo o poli-1-p-menteno (p. ej., BOND®, COURIER® o EMERALD®).

Tales aceites adyuvantes, tal como se han descrito en los parrafos anteriores, se pueden emplear como el liquido
portador en el que un compuesto activo se disuelve, emulsiona o dispersa, segun sea adecuado para la forma fisica
del compuesto activo.

Las formulaciones pesticidas generalmente comprenden entre un 0.1 y un 99% en peso, especialmente entre un 0.1
y un 95% en peso, de un compuesto de formula |, y entre un 1y un 99.9% en peso de un adyuvante de formulacién
que incluye preferentemente entre un 0 y un 25% en peso de una sustancia tensioactiva. Aunque los productos
comerciales se formulen preferentemente como concentrados, el usuario final normalmente empleara formulaciones
diluidas.

La tasa de aplicacion de los compuestos de formula | puede variar dentro de limites amplios y depende de la
naturaleza del suelo, el método de aplicacion (pre- o posemergencia; revestimiento de semillas; aplicaciéon a los
surcos de las semillas; aplicacion que no sea de labranza, etc.), la planta de cultivo, la maleza o hierba que se desee
controlar, las condiciones climaticas predominantes y otros factores determinados por el método de aplicacion, el
tiempo de aplicacion y el cultivo deseado. Los compuestos de formula | de acuerdo con la invencién generalmente
se aplican en una tasa de 1-2000 g/ha, preferentemente 1-1000 g/ha y ain mas preferentemente 1-500 g/ha.

Las formulaciones/composiciones preferidas tienen especialmente las siguientes composiciones representativas:
(% = porcentaje en peso de la composicion):

Concentrados emulsionables:
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principio activo:

agentes tensioactivos:

disolventes como portador liquido:

Polvos:

principio activo:

portadores sélidos:

Concentrados en suspension:

principio activo:

agua:

agentes tensioactivos:

Polvos humectables:

principio activo:
agentes tensioactivos:

portadores sélidos:

Granulos:

principio activo:

portadores sélidos:

Granulos dispersables en agua:

principio activo:
agentes tensioactivos:

portadores sélidos:
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entre un 0.3 y un 95%, preferentemente entre un 0.5y un 60% tal
como entre un 1y un 40%

entre un 1 y un 30%, preferentemente entre un 3 y un 20% tal
como entre un 5y un 15%

entre un 1y un 80%, preferentemente entre un 1y un 60% tal
como entre un 1y un 40%

entre un 0.1 y un 10%, preferentemente entre un 0.1 y un 5%

entre un 99.9 y un 90%, preferentemente entre un 99.9 y un 99%

entre un 1y un 75%, preferentemente entre un 3 y un 50% o entre
un 10 y un 50%

entre un 98 y un 24%, preferentemente entre un 95 y un 30% o
entre un 88 y un 30%

entre un 1y un 40%, preferentemente entre un 2 y un 30%

entre un 0.5 y un 90%, preferentemente entre un 1 y un 80%
entre un 0.5 y un 20%, preferentemente entre un 1y un 15%

entre un 5 y un 95%, preferentemente entre un 15y un 90%

entre un 0.1 y un 30%, preferentemente entre un 0.1 y un 15%

entre un 99.5 y un 70%, preferentemente entre un 97 y un 85%

entre un 1y un 90%, preferentemente entre un 10 y un 80%
entre un 0.5 y un 80%, preferentemente entre un 5y un 30%

entre un 90 y un 10%, preferentemente entre un 70 y un 30%

Los siguientes ejemplos ilustran la invenciéon aun mas pero sin limitarla.

F1. Concentrados emulsionables

principio activo
dodecilbencenosulfonato de calcio
éter poliglicolico de aceite de ricino
(36 mol de 6xido de etileno)

éter octilfenol poliglicélico

(7-8 mol de oxido de etileno)

NMP (N-metil-2-pirrolidona)

a) b) c) d)
5% 10% 25% 50%
6% 8% 6% 8%
4% - 4% 4%
- 4% - 2%
- 10% - 20%
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agua.
F2. Soluciones a) b) c) d)
principio activo 5% 10% 50% 90%
1-metoxi-3-(3-metoxipropoxi)propano 40% 50% - -
polietilenglicol PM 400 20% 10% - -
NMP (N-metil-2-pirrolidona) - - 50% 10%
mezcla de hidrocarburos aromaticos Co-C12 35% 30% - -
5 La soluciones son adecuadas para la aplicacion sin diluir o después de diluirlas en agua.

F3. Polvos humectables a) b) c) d)
principio activo 5% 25% 50% 80%
lignosulfonato de sodio 4% - 3% -
laurilsulfato de sodio 2% 3% - 4%
diisobutilnaftalenosulfonato de sodio - 6% 5% 6%
éter octilfenol poliglicélico (7-8 mol de 6xido de etileno) - 1% 2% -
acido silicico muy disperso 1% 3% 5% 10%
caolin 88% 62% 35% -

El principio activo se mezcla exhaustivamente con los adyuvantes y la mezcla se muele exhaustivamente en un

molino adecuado para obtener polvos humectables que se pueden diluir con agua para obtener suspensiones de

cualquier concentracion deseada.
F4. Granulos recubiertos a) b) c)
principio activo 0.1% 5% 15%
silice muy dispersa 0.9% 2% 2%
portador inorganico (diametro 0.1-1 mm), p. €j., CaCO3z 0 99.0% 93% 83%
SiO;

10

mezcla de hidrocarburos aromaticos Cg-C12

Se pueden preparar emulsiones de cualquier concentracion deseada a partir de estos concentrados diluyendo con

El principio activo se disuelve en cloruro de metileno, la solucién se pulveriza sobre el portador y el disolvente se
evapora subsecuentemente al vacio.

ES 2642 195 T3

85%

68%

65%

16%

F5. Granulos recubiertos a) b) c)
principio activo 0.1% 5% 15%
polietilenglicol PM 200 1.0% 2% 3%
silice muy dispersa 0.9% 1% 2%
portador inorganico (diametro 0.1-1 mm), p. €j., CaCO3z o 98.0% 92% 80%

SiO2

El principio activo finamente molido se aplica de forma uniforme, en una mezcladora, sobre el portador humedecido
15 con polietilenglicol. De esta forma se obtienen los granulos no recubiertos con polvo.
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F6. Granulos extruidos

principio activo
lignosulfonato de sodio
carboximetilcelulosa

caolin

ES 2642 195 T3

a)
0.1%
1.5%
1.4%
97.0%

b)
3%
2%
2%
93%

c)
5%
3%
2%
90%

d)
15%
4%
2%
79%

El principio activo se mezcla y muele con los adyuvantes, y la mezcla se humedece con agua. La mezcla resultante
se extrude y después se seca en una corriente de aire.

F7. Granulos dispersables en agua

principio activo
lignosulfonato de sodio
naftalenosulfonato de dibutilo
goma arabiga

diatomita

sulfato de sodio

caolin

a)
5%
20%
5%
2%
20%

48%

b)
10%
20%
5%
1%
30%
4%
30%

c)
40%
15%
4%
1%
5%
5%
30%

d)
90%
7%
2%
1%

El principio activo se mezcla y muele con los adyuvantes, y la mezcla se humedece con agua. La mezcla resultante
se extruye y después se seca con una corriente de aire.

F8. Polvos
principio activo
talco

caolin

a)

0.1%
39.9%
60.0%

b)
1%
49%
50%

5%
35%
60%

Los polvos listos para usar se obtienen mezclando el principio activo con los portadores y moliendo la mezcla en un

molino adecuado.

F9. Concentrados en suspensiéon

principio activo

propilenglicol

a)
3%
5%

éter nonilfenol poliglicélico (15 mol de 6xido de etileno) -

lignosulfonato de sodio
heteropolisacarido (xantano)
1,2-bencisotiazolin-3-ona
emulsién de aceite de silicona

agua

3%
0.2%
0.1%
0.7%
88%

b)
10%
5%
1%
3%
0.2%
0.1%
0.7%
80%

c)
25%
5%
2%
7%
0.2%
0.1%
0.7%
60%

d)
50%
5%
6%
0.2%
0.1%
0.7%
38%

Se crea una mezcla intima del principio activo finamente molido y los adyuvantes para obtener un concentrado en
suspension a partir del cual se pueden preparar suspensiones de cualquier concentracion deseada por dilucién con

agua.

Usos herbicidas - cultivos de plantas utiles, malezas, tasas de aplicacion y demas.

En un aspecto adicional, la presente invencion proporciona un método para controlar malezas (p. e€j., malezas

51



10

15

20

25

30

35

40

45

50

55

ES 2642 195 T3

monocotiledéneas tales como malezas monocotiledoneas herbaceas) en cultivos de plantas utiles, que comprende
aplicar un compuesto de formula (I) o una composicion herbicida que comprende dicho compuesto a las malezas y/o
a las plantas y/o en su emplazamiento.

En un aspecto adicional, la presente invencién proporciona una composiciéon herbicida, en particular, para su uso en
un método para controlar malezas (p. ej.,, malezas monocotiledéneas tales como malezas monocotiledoneas
herbaceas) en cultivos de plantas utiles, que comprende un compuesto de férmula (I) como se ha definido en la
presente (p. €j., una cantidad eficaz como herbicida de este) y un portador, diluyente y/o disolvente
agroquimicamente aceptable.

En todos los aspectos de la invencioén, el compuesto de formula (1) esta opcionalmente presente (p. €j., cuando sea
quimicamente posible) como una de sus sales agroquimicamente aceptables.

En una realizacién, la composicion herbicida también comprende uno o mas herbicidas adicionales, por ejemplo,
como componentes de la mezcla para el compuesto de férmula (l) y/o un protector. Remitase a la seccion de
combinaciones y mezclas de la presente para consultar mas informacion sobre ejemplos de estos.

En todos los aspectos de la invencion (p. €j., los métodos de empleo de la invencion), los cultivos de plantas utiles,
p. ej., sobre o en las que o en cuyo emplazamiento se pueden utilizar los compuestos o composiciones de acuerdo
con la invencién, comprenden (p. €j., son), en particular, cereales (preferentemente cereales que no sean avena, en
particular trigo, cebada, centeno y/o triticale), arroz, maiz, cafia de azulcar, cultivos leguminosos [preferentemente
cultivos de soja, mani y/o legumbres; mas preferentemente soja; donde los cultivos de legumbres normalmente
comprenden porotos secos (p. €j., poroto rojo o poroto blanco o poroto pinto que es Phaseolus vulgaris, o poroto
mungo que es Vigna radiata), garbanzo, poroto tape (es decir, poroto de ojo negro, Vigna unguiculata), lentejas,
habas secas y/o arvejas secas tales como arvejas del huerto], algodén, colza (en particular colza o canola
oleaginosa), girasol, linaza, remolacha azucarera, remolacha forrajera, papa, hortalizas (preferiblemente hortalizas
dicotileddneas), lino, tabaco, cultivos de plantacion (tales como coniferas, aceitunas y/u olivos, palmas oleaginosas,
café o vides) y/o cultivos de frutas (en particular fruta dicotiledénea y/o de hoja ancha, y/o en particular pomos, frutas
con hueso, arbustos frutales, citricos, anana, banana y/o frutilla).

Preferentemente, en todos los aspectos de la invencion, los cultivos de plantas utiles, p. €j., sobre o en los que o en
cuyo emplazamiento se pueden utilizar los compuestos o las composiciones de acuerdo con la invencion,
comprenden (p. €j., son) cereales (preferentemente cereales que no sean avena, mas en particular trigo, cebada,
centeno y/o triticale), arroz, maiz, cafia de azucar, cultivos leguminosos (preferentemente cultivos de soja, mani y/o
legumbres, mas preferentemente soja), algodon, colza (en particular colza o canola oleaginosa), girasol, linaza,
remolacha azucarera, remolacha forrajera, papa y/o hortalizas (preferentemente hortalizas dicotiledéneas).

Aun mas preferentemente, en todos los aspectos de la invencion, los cultivos de plantas utiles, p. €j., sobre o en los
cuales o en cuyo emplazamiento se pueden utilizar los compuestos o las composiciones de acuerdo con la
invencion, comprenden (p. ej., son) cereales que no sean avena, mas en particular trigo, cebada, centeno y/o
triticale.

Se debe sobreentender que el término "cultivos" también incluye cultivos que han sido modificados para que sean
tolerantes a herbicidas o clases de herbicidas (por ejemplo, inhibidores de ALS, GS, EPSPS, PPO y/o HPPD, y/o
2,4-D o dicamba) como resultado de métodos convencionales de cultivo selectivo o ingenieria genética. Los
ejemplos de cultivos que se han modificado para que sean tolerantes, p. €j., a imidazolinonas (que son inhibidores
de ALS), tales como imazamox, mediante métodos convencionales de cultivo selectivo incluyen la colza de verano
Clearfield® (canola) y/o el trigo Clearfield® y/o el arroz Clearfield® (todos ellos de BASF). Los ejemplos de cultivos
que han sido modificados para que sean tolerantes a herbicidas mediante métodos de ingenieria genética incluyen,
p. €j., las variedades de maiz o soja tolerantes/resistentes a glufosinato o glifosato, en particular, aquellas
comercializadas con los nombres comerciales RoundupReady® o RoundupReady® 2 (ambas de Monsanto, ambas
resistentes a glifosato) y LibertyLink® (de Bayer, resistente a glufosinato). También se ha publicado un variedad de
arroz resistente a glufosinato (LibertyLink®).

Otros cultivos de plantas utiles incluyen la soja tolerante a 2,4-D, p. €j., la soja genéticamente modificada para que
sea tolerante al herbicida 2,4-D o la soja tolerante a dicamba, p. €j., la soja genéticamente modificada para que sea
tolerante al herbicida dicamba. Tales cultivos de soja tolerantes a dicamba o tolerantes a 2,4-D, también pueden ser
tolerantes, en particular, a glifosato o glufosinato. Por ejemplo, los cultivos de plantas utiles incluyen sojas que
contienen un rasgo de tolerancia a dicamba conjugado (combinado) con un rasgo de tolerancia a glifosato, de modo
que estas sojas tienen tolerancia a los herbicidas glifosato y dicamba (p. €j., las sojas Genuity® Roundup Ready® 2
Xtend, actualmente en fase de desarrollo de Monsanto).

Se debe sobreentender que los cultivos también incluyen aquellos cultivos que han sido modificados para que sean
resistentes a insectos perjudiciales mediante métodos de ingenieria genética, por ejemplo, maiz Bt (resistente al
gusano barrenador del maiz europeo), algodén Bt (resistente al gorgojo del algoddn) y también papas Bt (resistentes
al escarabajo de Colorado). Algunos ejemplos de maiz Bt son los hibridos de maiz Bt-176 de NK® (Syngenta
Seeds). La toxina Bt es una proteina producida de forma natural por la bacteria del suelo Bacillus thuringiensis. En
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los documentos EP-A-451 878, EP-A-374 753, WO 93/07278, WO 95/34656, WO 03/052073 y EP-A-427 529 se
describen ejemplos de toxinas y plantas transgénicas capaces de sintetizar tales toxinas. Algunos ejemplos de
plantas transgénicas que contienen uno o mas genes que codifican resistencia a un insecticida y expresan una o
mas toxinas son KnockOut® (maiz), Yield Gard® (maiz), NuCOTIN33B® (algoddn), Bollgard® (algodén), NewlLeaf®
(papas), NatureGard® y Protexcta®. Los cultivos de plantas y el material de las semillas de estas pueden ser
resistentes a herbicidas y al mismo tiempo a insectos que se alimentan de ellas (eventos transgénicos
"combinados"). Por ejemplo, las semillas pueden tener la capacidad de expresar una proteina Cry3 activa como
insecticida y al mismo tiempo ser tolerantes a glifosato. Se debe sobreentender que el término "cultivo" también
incluye cultivos obtenidos como resultado de métodos convencionales de cultivo selectivo o ingenieria genética que
contienen los denominados rasgos externos (p. €j., un sabor, una estabilidad de almacenamiento y un contenido
nutricional mejorados).

En todos los aspectos de la invencion, las malezas, p. €j., que se deseen controlar y/o cuyo crecimiento se desee
inhibir, pueden ser malezas monocotiledéneas (p. €j., herbaceas) y/o malezas dicotiledéneas. Preferentemente las
malezas, p. €j., que se deseen controlar y/o cuyo crecimiento se desee inhibir, comprenden o son malezas
monocotiledéneas, mas preferentemente malezas monocotiledéneas herbaceas.

En todos los aspectos de la invencion, normalmente, las malezas monocotiledoneas (preferentemente
monocotiledéneas herbaceas), p. €j., que se deseen controlar y/o cuyo crecimiento se desee inhibir, comprenden (p.
€j., son) malezas del género Agrostis, Alopecurus, Apera, Avena, Brachiaria, Bromus, Cenchrus, Cyperus (un género
de juncias), Digitaria, Echinochloa, Eleusine, Eriochloa, Fimbristylis (un genéro de juncias), Juncus (un género de
juncos), Leptochloa, Lolium, Monochoria, Ottochloa, Panicum, Pennisetum, Phalaris, Poa, Rottboellia, Sagittaria,
Scirpus (un género de juncias), Setaria y/o Sorghum; en particular: Alopecurus myosuroides (ALOMY, nombre en
espafiol “pasto negro”), Apera spica-venti, Avena fatua (AVEFA, nombre en espafiol “avena silvestre”), Avena
ludoviciana, Avena sterilis, Avena sativa (nombre en espafiol “avena” (voluntaria)), Brachiaria decumbens, Brachiaria
plantaginea, Bromus tectorum, Digitaria horizontalis, Digitaria insularis, Digitaria sanguinalis (DIGSA), Echinochloa
crus-galli (nombre en espariol “grama de agua comun”, ECHCG), Echinochloa oryzoides, Echinochloa colona o
colonum, Eleusine indica, Eriochloa villosa (nombre en espafriol “paspalo velloso”), Leptochloa chinensis, Leptochloa
panicoides, Lolium perenne (LOLPE, nombre en espafiol “raigras perenne”), Lolium multiflorum (LOLMU, nombre en
espanol “raigras italiano”), Lolium persicum (nombre en espafiol “cizafia”), Lolium rigidum, Panicum miliaceum
(nombre en espaiiol “millo salvaje”), Phalaris minor, Phalaris paradoxa, Poa annua (POAAN, nombre en espafol
“pasto azul anual’), Scirpus maritimus, Scirpus juncoides, Setaria viridis (SETVI, nombre en espafiol “cola de zorro
verde”), Setaria faberi (SETFA, nombre en espaiiol “cola de zorro gigante”), Setaria glauca, Setaria lutescens
(nombre en espaniol “cola de zorro amarilla”), Sorghum bicolor ylo Sorghum halepense (nombre en espafiol “hierba
Johnson”).

En una realizacion preferida de todos los aspectos de la invencion, las malezas monocotiledéneas, p. €j., que se
deseen controlar y/o cuyo crecimiento se desee inhibir, son malezas monocotiledéneas herbaceas; en cuyo caso
comprenden (p. €j., son) habitualmente malezas del género Agrostis, Alopecurus, Apera, Avena, Brachiaria, Bromus,
Cenchrus, Digitaria, Echinochloa, Eleusine, Eriochloa, Leptochloa, Lolium, Ofttochloa, Panicum, Pennisetum,
Phalaris, Poa, Rottboellia, Setaria ylo Sorghum.

En una realizacion particular de todos los aspectos de la invencion, las malezas monocotiledéneas herbaceas, p. €j.,
que se deseen controlar y/o cuyo crecimiento se desee inhibir, son malezas herbaceas de "estaciones calidas"; en
cuyo caso comprenden (p. €j., son) habitualmente malezas del género Brachiaria, Cenchrus, Digitaria, Echinochloa,
Eleusine, Eriochloa, Leptochloa, Ottochloa, Panicum, Pennisetum, Phalaris, Rottboellia, Setaria ylo Sorghum.

En otra realizacién particular de todos los aspectos de la invencion, las malezas monocotiledéneas herbaceas, p. €j.,
que se deseen controlar y/o cuyo crecimiento se desee inhibir, son malezas herbaceas de "estaciones frias"; en cuyo
caso comprenden (p. €j., son) habitualmente malezas del género Agrostis, Alopecurus, Apera, Avena, Bromus,
Lolium ylo Poa.

En cultivos de cereales que no sean avena, tales como el trigo y/o la cebada, se prefiere el control y/o la inhibicion
del crecimiento de malezas del género Alopecurus, Apera, Avena, especialmente Avena fatua, Bromus, Lolium,
Phalaris ylo Setaria; en particular Alopecurus, Avena (especialmente Avena fatua), Lolium ylo Setaria
(especialmente Setaria viridis, Setaria lutescens, Setaria faberi ylo Setaria glauca).

En una realizacioén particular, en todos los aspectos de la invencion, las malezas, p. €j., que se deseen controlar y/o
cuyo crecimiento se desee inhibir, p. ej., mediante la aplicacién de un compuesto de féormula (I), pueden ser malezas
monocotiledéneas herbaceas (por ejemplo, malezas del género Agrostis, Alopecurus, Apera, Avena, Brachiaria,
Bromus, Cenchrus, Digitaria, Echinochloa, Eleusine, Eriochloa, Leptochloa, Lolium, Oftochloa, Panicum, Pennisetum,
Phalaris, Poa, Rofttboellia, Setaria ylo Sorghum),

- que son resistentes a uno o mas herbicidas inhibidores de ACCasa (ACCasa = acetil-coenzima A carboxilasa)
seleccionados del grupo constituido por pinoxadén, clodinafop-propargilo, fenoxaprop-P-etilo, diclofop-metilo,
fluazifop-P-butilo, haloxifop-P-metilo, quizalofop-P-etilo, propaquizafop, cihalofop-butilo, cletodim, setoxidim,
cicloxidim, tralkoxidim y butroxidim;
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- y/o que son resistentes a glifosato;

- y/o que son resistentes a uno o mas herbicidas inhibidores de ALS (ALS = acetolactato-sintasa), tales como uno o
mas herbicidas de tipo sulfonilurea (p. €j., yodosulfuron-metilo, mesosulfuron-metilo, tribenurén-metilo, triasulfurén,
prosulfurén, sulfosulfurdn, pirazosulfurén-etilo, bensulfurén-metilo, nicosulfurén, flazasulfurén, iofensulfurén,
metsulfurén-metilo, o cualquier otro herbicida de tipo sulfonilurea descrito en el Manual de pesticidas, 15.2 edicién,
2009, ed. C.D.S. Tomlin, Consejo Britanico de Proteccion de Cultivos) y/o uno o mas herbicidas de tipo
triazolopirimidina (p. ej., florasulam, piroxsulam o penoxsulam) y/o uno o mas herbicidas de tipo pirimidinil(tio u
oxi)benzoato (p. €j., bispiribac-sodio o piriftalid) y/o uno o mas herbicidas de tipo sulfonilaminocarboniltriazolinona (p.
ej., tiencarbazona-metilo, propoxicarbazona-sodio o flucarbazona-sodio) y/o uno o mas herbicidas de tipo
imidazolinona (p. €j., imazamox).

Tales malezas herbaceas resistentes (en particular resistentes a inhibidores de ACCasa, resistentes a glifosato y/o
resistentes a inhibidores de ALS) pueden comprender mas particularmente Alopecurus myosuroides, Apera spica-
venti, Avena fatua, Avena sterilis, Brachiaria decumbens, Brachiaria plantaginea, Digitaria horizontalis, Digitaria
insularis, Digitaria sanguinalis, Echinochloa colona, Echinochloa crus-galli, Eleusine indica, Lolium multiflorum,
Lolium rigidum, Lolium perenne, Phalaris minor, Phalaris paradoxa, Setaria viridis, Setaria faberi, Setaria glauca y/o
Sorghum halepense.

En una realizacion incluso mas particular de la invencion, el compuesto de férmula (1) se puede aplicar a malezas
monocotiledéneas herbaceas (p. ej., seleccionadas de una de las listas de malezas herbaceas mencionadas
anteriormente):

(a1) que son resistentes a uno o mas herbicidas inhibidores de ACCasa (p. €j., seleccionados de la lista de
herbicidas inhibidores de ACCasa mencionada anteriormente) al menos parcialmente por mutacion (p. €j.,
sustitucion) de uno o mas aminoacidos en el sitio diana de la ACCasa en la maleza (p. €j., remitase a S.B. Powles y
Qin Yu, “Evolution in Action: Plants Resistant to Herbicides”, Annu. Rev. Plant Biol., 2010, 61, pags. 317-347, p. €j.,
remitase a las pags. 325-327 de este articulo, en particular la Tabla 3, que se incorpora a la presente por referencia,
para consultar ejemplos de este tipo de malezas resistentes y/o sustituciones aminoacidicas); y/o

(a2) que son resistentes a glifosato al menos parcialmente por mutacion (p. ej., sustitucién) de uno o mas
aminoacidos en el sitio diana de la EPSPS en la maleza sobre la que actua el glifosato (p. €j., remitase al articulo
mencionado anteriormente de S.B. Powles y Qin Yu, pags. 327-329); y/o

(a3) que son resistentes a uno o mas herbicidas inhibidores de ALS (p. €j., seleccionados de la lista de herbicidas
inhibidores de ALS mencionada anteriormente) al menos parcialmente por mutacién (p. €j., sustitucion) de uno o
mas aminoacidos en el sitio diana de la ALS en la maleza (p. €j., remitase a S.B. Powles y Qin Yu, “Evolution in
Action: Plants Resistant to Herbicides”, Annu. Rev. Plant Biol., 2010, 61, pags. 317-347, p. ej., remitase a las pags.
322-324 de este articulo, en particular la Tabla 2, para consultar ejemplos de este tipo de malezas resistentes y/o
sustituciones aminoacidicas); y/o

(b) que son resistentes a: uno o mas herbicidas inhibidores de ACCasa (p. €j., seleccionados de la lista mencionada
anteriormente), y/o glifosato, y/o uno o mas herbicidas inhibidores de ALS (p. ej., seleccionados de la lista
mencionada anteriormente); al menos parcialmente por resistencia al herbicida de tipo metabdlica, p. €j., al menos
parcialmente por el metabolismo del herbicida mediado por el citocromo P450 (p. €j., remitase a S.B. Powles y Qin
Yu, “Evolution in Action: Plants Resistant to Herbicides”, Annu. Rev. Plant Biol., 2010, 61, pags. 317-347, p. €j.,
remitase a la Tabla 4 en la pagina 328 de dicho articulo, para consultar ejemplos de este tipo de malezas
resistentes).

Normalmente, las malezas dicotiledéneas, p. ej., que se deseen controlar, comprenden (p. €j., son) Abutilon,
Amaranthus, Chenopodium, Chrysanthemum, Galium, Ipomoea, Kochia, Nasturtium, Polygonum, Sida, Sinapsis,
Solanum, Stellaria, Viola, Veronica ylo Xanthium.

Se debe sobreentender que las areas cultivadas y/o el emplazamiento (p. €j., de malezas y/o de cultivos de plantas
utiles) incluyen terrenos en los que las plantas de cultivo ya se han cultivado asi como también terrenos destinados
al cultivo de tales plantas de cultivo.

En todos los aspectos de la invencion, la tasa de aplicacion (normalmente a las malezas y/o los cultivos de plantas
utiles y/o a su emplazamiento) del compuesto de féormula (1) (que opcionalmente puede tratarse de una de sus sales
agroquimicamente aceptables) es generalmente de 1 a 2000 g del compuesto de formula (I) por hectarea (ha)
(medido como el compuesto libre, es decir, excluyendo el peso de cualquier contraiéon o contraiones asociados que
formen una sal), en particular de 5 a 500 g/ha, preferentemente de 10 a 400 g/ha, del compuesto de formula (1)
(medido como el compuesto exento de sal, es decir, excluyendo el peso de cualquier contraiébn o contraiones
asociados que formen una sal).

En todos los aspectos de la invencion, el compuesto de formula (1) puede aplicarse (normalmente a las malezas y/o
los cultivos de plantas utiles y/o a su emplazamiento) antes y/o después de la emergencia, pero preferentemente se
aplica después de la emergencia.
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Combinaciones y mezclas

En un aspecto adicional, la presente invencién proporciona una composicion herbicida, p. €j., para su uso en un
método para controlar malezas (p. ej., monocotiledéneas tales como malezas herbaceas) en cultivos de plantas
utiles, que comprende un compuesto de férmula (I) como se ha definido en la presente (p. ej., una cantidad eficaz
como herbicida de este) y un portador, diluyente y/o disolvente agroquimicamente aceptable, y que comprende
también uno o mas herbicidas adicionales y/o un protector.

En todos los aspectos de la invencién, el compuesto de formula (1) esta opcionalmente presente (p. €j., cuando sea
quimicamente posible) como una de sus sales agroquimicamente aceptables.

A continuacion se presentan ejemplos de estas mezclas/ composiciones, que comprenden uno o mas herbicidas
adicionales y/o un protector.

Los compuestos de féormula (I) de acuerdo con la invencion se pueden utilizar combinados con uno o mas herbicidas
adicionales, p. ej., como componente o componentes de la mezcla para el compuesto de férmula (I).
Preferentemente, en estas mezclas (en particular en las mezclas especificas que se describen a continuacion en la
presente), el compuesto de formula (I) es uno de los compuestos especificos descritos en la presente, p. €j., mas
adelante en la presente (en particular, cualquiera de los compuestos A1-A99, o el compuesto A100 o A101, o
cualquiera de los compuestos A102-A108, o cualquiera de los compuestos A109-A211, o cualquiera de los
compuestos P1-P30), presente como compuesto libre y/o como una de sus sales agroquimicamente aceptable.

En particular, se describen particularmente las siguientes mezclas del compuesto de férmula (I) con uno o mas
herbicidas adicionales:

compuesto de férmula | + acetoclor, compuesto de férmula | + acifluorfeno, compuesto de férmula | + acifluorfeno-
sodio, compuesto de formula | + aclonifeno, compuesto de férmula | + acroleina, compuesto de férmula | + alaclor,
compuesto de férmula | + aloxidim, compuesto de férmula | + alcohol alilico, compuesto de formula | + ametrina,
compuesto de féormula | + amicarbazona, compuesto de férmula | + amidosulfurén, compuesto de férmula | +
aminopiralid, compuesto de férmula | + amitrol, compuesto de férmula | + sulfamato de amonio, compuesto de
férmula | + anilofés, compuesto de formula | + asulam, compuesto de formula | + atratéon, compuesto de formula | +
atrazina, compuesto de féormula | + azimsulfurén, compuesto de férmula | + BCPC, compuesto de férmula | +
beflubutamid, compuesto de férmula | + benazolina, compuesto de férmula | + benfluralina, compuesto de férmula | +
benfuresato, compuesto de férmula | + bensulfurén, compuesto de férmula | + bensulfurén-metilo, compuesto de
férmula | + bensulida, compuesto de férmula | + bentazona, compuesto de féormula | + benzofendizona, compuesto
de férmula | + benzobicicléon, compuesto de formula | + benzofenap, compuesto de férmula | + bifenox, compuesto
de formula | + bilanafés, compuesto de férmula | + bispiribac, compuesto de férmula | + bispiribac-sodio, compuesto
de formula | + borax, compuesto de férmula | + bromacilo, compuesto de férmula | + bromobutida, compuesto de
férmula | + bromoxinilo, compuesto de férmula | + heptanoato de bromoxinilo, compuesto de férmula | + octanoato
de bromoxinilo, compuesto de férmula | + heptanoato de bromoxinilo + octanoato de bromoxinilo, compuesto de
férmula | + butaclor, compuesto de férmula | + butafenacilo, compuesto de férmula | + butamifés, compuesto de
férmula | + butralin, compuesto de férmula | + butroxidim, compuesto de férmula | + butilato, compuesto de férmula |
+ acido cacodilico, compuesto de férmula | + clorato de calcio, compuesto de férmula | + cafenstrol, compuesto de
férmula | + carbetamida, compuesto de férmula | + carfentrazona, compuesto de férmula | + carfentrazona-etilo,
compuesto de formula | + CDEA, compuesto de formula | + CEPC, compuesto de féormula | + cloransulam,
compuesto de formula | + cloransulam-metilo, compuesto de férmula | + clorflurenol, compuesto de férmula | +
clorflurenol-metilo, compuesto de férmula | + cloridazén, compuesto de féormula | + clorimurén, compuesto de férmula
| + clorimurén-etilo, compuesto de formula | + acido cloroacético, compuesto de férmula | + clorotolurén, compuesto
de férmula | + clorprofam, compuesto de féormula | + clorsulfurén, compuesto de férmula | + clortal, compuesto de
férmula | + clortal-dimetilo, compuesto de férmula | + cinidén-etilo, compuesto de férmula | + cinmetilina, compuesto
de férmula | + cinosulfurén, compuesto de férmula | + cisanilida, compuesto de féormula | + cletodim, compuesto de
férmula | + clodinafop, compuesto de féormula | + clodinafop-propargilo, compuesto de féormula | + clomazona,
compuesto de formula | + clomeprop, compuesto de férmula | + clopiralid, compuesto de férmula | + cloransulam,
compuesto de férmula | + cloransulam-metilo, compuesto de formula | + CMA, compuesto de férmula | + 4-CPB,
compuesto de formula | + CPMF, compuesto de formula | + 4-CPP, compuesto de formula | + CPPC, compuesto de
férmula | + cresol, compuesto de férmula | + cumilurén, compuesto de férmula | + cianamida, compuesto de féormula |
+ cianazina, compuesto de férmula | + cicloato, compuesto de férmula | + ciclosulfamurén, compuesto de formula | +
cicloxidim, compuesto de férmula | + cihalofop, compuesto de férmula | + cihalofop-butilo, compuesto de formula | +
2,4-D, compuesto de férmula | + 2,4-D-dimetilamonio, compuesto de férmula | + 2,4-D-2-etilhexilo, compuesto de
férmula | + una sal colinica de 2,4-D (remitase a, p. €j., los Ejemplos 2 y 3 del documento WO2010/123871A1),
compuesto de formula | + 2,4-D + glifosato, compuesto de férmula | + 2,4-D-dimetilamonio + glifosato, compuesto de
férmula | + 2,4-D-2-etilhexilo + glifosato, compuesto de férmula | + una sal colinica de 2,4-D + glifosato (remitase a,
p. €j., los Ejemplos 2 y 3 del documento W0O2010/123871A1), compuesto de formula | + 3,4-DA, compuesto de
férmula | + daimurdn, compuesto de férmula | + dalapén, compuesto de férmula | + dazomet, compuesto de féormula |
+ 2,4-DB, compuesto de férmula | + 3,4-DB, compuesto de férmula | + 2,4-DEB, compuesto de férmula | +
desmedifam, compuesto de féormula | + dicamba, compuesto de férmula | + dicamba-dimetilamonio, compuesto de
féormula | + dicamba-potasio, compuesto de féormula | + dicamba-sodio, compuesto de féormula | + dicamba-
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diglicolamina, compuesto de férmula | + una sal N,N-bis-[aminopropilJmetilaminica de dicamba (remitase a, p. €j., el
documento US2012/0184434A1), compuesto de férmula | + dicamba + glifosato, compuesto de férmula | + dicamba-
dimetilamonio + glifosato, compuesto de féormula | + dicamba-potasio + glifosato, compuesto de férmula | + dicamba-
sodio + glifosato, compuesto de férmula | + dicamba-diglicolamina + glifosato, compuesto de férmula | + una sal N,N-
bis-[aminopropiljmetilaminica de dicamba + glifosato, compuesto de féormula | + diclobenilo, compuesto de formula |
+ orto-diclorobenceno, compuesto de férmula | + para-diclorobenceno, compuesto de férmula | + diclorprop,
compuesto de féormula | + diclorprop-P, compuesto de formula | + diclofop, compuesto de férmula | + diclofop-metilo,
compuesto de férmula | + diclosulam, compuesto de férmula | + difenzoquat, compuesto de férmula | + metilsulfato
de difenzoquat, compuesto de férmula | + diflufenican, compuesto de férmula | + diflufenzopir, compuesto de férmula
| + dimefurdn, compuesto de férmula | + dimepiperato, compuesto de férmula | + dimetaclor, compuesto de férmula |
+ dimetametrina, compuesto de férmula | + dimetenamid, compuesto de formula | + dimetenamid-P, compuesto de
férmula | + dimetipina, compuesto de férmula | + acido dimetilarsinico, compuesto de férmula | + dinitramina,
compuesto de férmula | + dinoterb, compuesto de férmula | + difenamid, compuesto de férmula | + diquat,
compuesto de férmula | + dibromuro de diquat, compuesto de férmula | + ditiopir, compuesto de férmula | + diurdn,
compuesto de férmula | + DNOC, compuesto de férmula | + 3,4-DP, compuesto de férmula | + DSMA, compuesto de
férmula | + EBEP, compuesto de férmula | + endotal, compuesto de férmula | + EPTC, compuesto de formula | +
esprocarb, compuesto de férmula | + etalfluralina, compuesto de férmula | + etametsulfurén, compuesto de formula |
+ etametsulfurén-metilo, compuesto de férmula | + etofumesato, compuesto de férmula | + etoxifeno, compuesto de
férmula | + etoxisulfurén, compuesto de formula | + etobenzanid, compuesto de férmula (l) + fenoxaprop, compuesto
de formula (I) + fenoxaprop-etilo, compuesto de férmula | + fenoxaprop-P, compuesto de férmula | + fenoxaprop-P-
etilo, compuesto de formula | + fenoxasulfona (N.° de Reg. CAS 639826-16-7), compuesto de férmula | +
fentrazamida, compuesto de férmula | + sulfato ferroso, compuesto de férmula | + flamprop-M, compuesto de férmula
| + flazasulfurén, compuesto de formula | + florasulam, compuesto de férmula | + fluazifop, compuesto de férmula | +
fluazifop-butilo, compuesto de férmula | + fluazifop-P, compuesto de formula | + fluazifop-P-butilo, compuesto de
férmula | + flucarbazona, compuesto de féormula | + flucarbazona-sodio, compuesto de férmula | + flucetosulfuron,
compuesto de férmula | + flucloralina, compuesto de férmula | + flufenacet, compuesto de férmula | + flufenpir,
compuesto de formula | + flufenpir-etilo, compuesto de férmula | + flumetsulam, compuesto de férmula | +
flumiclorac, compuesto de férmula | + flumiclorac-pentilo, compuesto de féormula | + flumioxazina, compuesto de
férmula | + fluometurdn, compuesto de férmula | + fluoroglicofeno, compuesto de féormula | + fluoroglicofeno-etilo,
compuesto de férmula | + flupropanato, compuesto de féormula | + flupirsulfurén, compuesto de féormula | +
flupirsulfurén-metil-sodio, compuesto de férmula | + flurenol, compuesto de férmula | + fluridona, compuesto de
férmula | + flurocloridona, compuesto de formula | + fluroxipir, compuesto de féormula | + fluroxipir-meptilo, compuesto
de férmula | + fluroxipir-butometilo, compuesto de formula | + flurtamona, compuesto de férmula | + flutiacet,
compuesto de formula | + flutiacet-metilo, compuesto de férmula | + fomesafeno, compuesto de férmula | +
foramsulfurén, compuesto de formula | + fosamina, compuesto de formula | + glufosinato, compuesto de formula | +
glufosinato-amonio, compuesto de formula | + glufosinato-P, compuesto de féormula | + glifosato, compuesto de
férmula | + glifosato-diamonio, compuesto de formula | + glifosato-isopropilamonio, compuesto de formula | +
glifosato-potasio, compuesto de férmula | + halosulfurén, compuesto de férmula | + halosulfuréon-metilo, compuesto
de féormula | + haloxifop, compuesto de formula | + haloxifop-P, compuesto de formula (l) + haloxifop-metilo,
compuesto de férmula (I) + haloxifop-P-metilo, compuesto de férmula | + HC-252, compuesto de férmula | +
hexazinona, compuesto de férmula | + imazametabenz, compuesto de formula | + imazametabenz-metilo, compuesto
de formula | + imazamox, compuesto de férmula | + imazapic, compuesto de férmula | + imazapir, compuesto de
férmula | + imazaquina, compuesto de formula | + imazetapir, compuesto de férmula | + imazosulfurén, compuesto
de férmula | + indanofan, compuesto de férmula | + yodometano, compuesto de férmula | + yodosulfurén, compuesto
de férmula | + yodosulfurén-metil-sodio, compuesto de férmula | + ioxinilo, compuesto de férmula | + ipfencarbazona
(N.° de Reg. CAS 212201-70-2), compuesto de formula | + isoproturén, compuesto de formula | + isouron,
compuesto de formula | + isoxabeno, compuesto de férmula | + isoxaclortol, compuesto de férmula | + isoxaflutol,
compuesto de féormula | + karbutilato, compuesto de formula | + lactofeno, compuesto de férmula | + lenacilo,
compuesto de férmula | + linurén, compuesto de férmula | + MAA, compuesto de férmula | + MAMA, compuesto de
férmula | + MCPA, compuesto de formula | + MCPA-tioetilo, compuesto de férmula | + MCPB, compuesto de férmula
| + mecoprop, compuesto de férmula | + mecoprop-P, compuesto de formula | + mefenacet, compuesto de férmula |
+ mefluidida, compuesto de férmula | + mesosulfurén, compuesto de férmula | + mesosulfuron-metilo, compuesto de
férmula | + mesotriona, compuesto de formula | + metam, compuesto de féormula | + metamifop, compuesto de
férmula | + metamitron, compuesto de formula | + metazaclor, compuesto de formula | + metazosulfurén (NC-620,
N.° de Reg. CAS 868680-84-6), compuesto de formula | + metabenzotiazuron, compuesto de férmula | + &cido
metilarsénico, compuesto de formula | + metildimrén, compuesto de férmula | + isotiocianato de metilo, compuesto
de férmula | + metobenzurén, compuesto de féormula | + metolaclor, compuesto de féormula | + S-metolaclor,
compuesto de férmula | + metosulam, compuesto de férmula | + metoxurén, compuesto de férmula | + metribuzina,
compuesto de formula | + metsulfurén, compuesto de féormula | + metsulfurén-metilo, compuesto de férmula | + MK-
616, compuesto de féormula | + molinato, compuesto de férmula | + monolinurén, compuesto de féormula | + MSMA,
compuesto de férmula | + naproanilida, compuesto de férmula | + napropamida, compuesto de férmula | + naptalam,
compuesto de féormula | + neburdn, compuesto de férmula | + nicosulfurén, compuesto de férmula | + acido
nonanoico, compuesto de férmula | + norflurazén, compuesto de férmula | + acido oleico (acidos grasos), compuesto
de férmula | + orbencarb, compuesto de férmula | + ortosulfamurén, compuesto de formula | + orizalina, compuesto
de féormula | + oxadiargilo, compuesto de férmula | + oxadiazén, compuesto de férmula | + oxasulfurén, compuesto
de formula | + oxaziclomefona, compuesto de férmula | + oxifluorfeno, compuesto de férmula | + paraquat,
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compuesto de férmula | + dicloruro de paraquat, compuesto de féormula | + pebulato, compuesto de formula | +
pendimetalina, compuesto de féormula | + penoxsulam, compuesto de férmula | + pentaclorofenol, compuesto de
férmula | + pentanoclor, compuesto de férmula | + pentoxazona, compuesto de férmula | + petoxamid, compuesto de
férmula | + aceites de petréleo, compuesto de férmula | + fenmedifam, compuesto de férmula | + fenmedifam-etilo,
compuesto de formula | + picloram, compuesto de férmula | + picolinafeno, compuesto de férmula | + pinoxadeno,
compuesto de férmula | + piperofés, compuesto de férmula | + arsenito de potasio, compuesto de formula | + azida
de potasio, compuesto de formula | + pretilaclor, compuesto de formula | + primisulfurén, compuesto de férmula | +
primisulfurén-metilo, compuesto de férmula | + prodiamina, compuesto de formula | + profluazol, compuesto de
férmula | + profoxidim, compuesto de formula | + prometén, compuesto de férmula | + prometrina, compuesto de
férmula | + propaclor, compuesto de formula | + propanilo, compuesto de férmula | + propaquizafop, compuesto de
férmula | + propazina, compuesto de férmula | + profam, compuesto de férmula | + propisoclor, compuesto de
féormula | + propoxicarbazona, compuesto de férmula | + propoxicarbazona-sodio, compuesto de férmula | +
propirisulfuron (TH-547, N.° de Reg. CAS 570415-88-2), compuesto de férmula | + propizamida, compuesto de
férmula | + prosulfocarb, compuesto de férmula | + prosulfurén, compuesto de férmula | + piraclonilo, compuesto de
férmula | + piraflufeno, compuesto de formula | + piraflufeno-etilo, compuesto de férmula | + pirazolinato, compuesto
de férmula | + pirazosulfurén, compuesto de férmula | + pirazosulfurén-etilo, compuesto de férmula | + pirazoxifeno,
compuesto de formula | + piribenzoxim, compuesto de férmula | + piributicarb, compuesto de férmula | + piridafol,
compuesto de formula | + piridato, compuesto de férmula | + piriftalid, compuesto de férmula | + piriminobac,
compuesto de féormula | + piriminobac-metilo, compuesto de férmula | + pirimisulfan, compuesto de férmula | +
piritiobac, compuesto de férmula | + piritiobac-sodio, compuesto de formula | + quinclorac, compuesto de formula | +
quinmerac, compuesto de formula | + quinoclamina, compuesto de férmula | + quizalofop, compuesto de férmula | +
quizalofop-etilo, compuesto de féormula | + quizalofop-P, compuesto de formula | + quizalofop-P-etilo, compuesto de
férmula | + quizalofop-P-tefurilo, compuesto de férmula | + rimsulfurén, compuesto de férmula | + setoxidim,
compuesto de férmula | + sidurén, compuesto de férmula | + simazina, compuesto de férmula | + simetrina,
compuesto de férmula | + SMA, compuesto de férmula | + arsenito de sodio, compuesto de férmula | + azida de
sodio, compuesto de formula | + clorato de sodio, compuesto de férmula | + sulcotriona, compuesto de férmula | +
sulfentrazona, compuesto de férmula | + sulfometurén, compuesto de féormula | + sulfometurén-metilo, compuesto de
férmula | + sulfosato, compuesto de formula | + sulfosulfuréon, compuesto de férmula | + acido sulfdrico, compuesto
de formula | + aceites de alquitran, compuesto de férmula | + 2,3,6-TBA, compuesto de férmula | + TCA, compuesto
de férmula | + TCA-sodio, compuesto de féormula | + tebutiuréon, compuesto de féormula | + tepraloxidim, compuesto
de féormula | + terbacilo, compuesto de férmula | + terbumetén, compuesto de férmula | + terbutilazina, compuesto de
férmula | + terbutrina, compuesto de férmula | + tenilclor, compuesto de formula | + tiazopir, compuesto de férmula |
+ tifensulfurén, compuesto de férmula | + tifensulfurén-metilo, compuesto de féormula | + tiobencarb, compuesto de
férmula | + tiocarbazilo, compuesto de férmula | + topramezona, compuesto de féormula | + tralkoxidim, compuesto de
férmula | + trialato, compuesto de formula | + triasulfurén, compuesto de formula | + triaziflam, compuesto de formula
| + tribenurén, compuesto de férmula | + tribenurdon-metilo, compuesto de férmula | + tricamba, compuesto de
férmula | + triclopir, compuesto de férmula | + trietazina, compuesto de férmula | + trifloxisulfurén, compuesto de
féormula | + trifloxisulfurén-sodio, compuesto de férmula | + ftrifluralina, compuesto de féormula | + ftriflusulfurén,
compuesto de férmula | + triflusulfurén-metilo, compuesto de férmula | + trihidroxitriazina, compuesto de férmula | +
tritosulfurén, compuesto de formula | + éster etilico del acido [3-[2-cloro-4-fluoro-5-(1-metil-6-trifluorometil-2,4-dioxo-
1,2,3,4-tetrahidropirimidin-3-il)fenoxi]-2-piridiloxilacético) (N.° de Reg. CAS 353292-31-6), compuesto de formula | +
acido 4-[(4,5-dihidro-3-metoxi-4-metil-5-ox0)-1H-1,2,4-triazol-1-ilcarbonilsulfamoil]-5-metiltiofen-3-carboxilico
(BAY636), compuesto de férmula | + BAY747 (N.° de Reg. CAS 335104-84-2), compuesto de férmula | +
topramezona (N.° de Reg. CAS 210631-68-8), compuesto de férmula | + 4-hidroxi-3-[[2-[(2-metoxietoxi)metil]-6-
(trifluorometil)-3-piridiniljcarbonil]biciclo[3.2.1]oct-3-en-2-ona (que es biciclopirona, N.° de Reg. CAS 352010-68-5),
compuesto de formula | + 4-hidroxi-3-[[2-(3-metoxipropil)-6-(difluorometil)-3-piridinilJcarbonil]-biciclo[3.2.1]oct-3-en-2-
ona, compuesto de férmula (I) + 4-(4'-cloro-4-ciclopropil-2'-fluorobifenil-3-il)-2,2,6,6-tetrametil-2H-piran-3,5(4 H,6 H)-
diona (que es el compuesto del Ejemplo P8 descrito en las paginas 31-32 y 35-36 del documento WO 2010/136431
A9 (Syngenta Limited), y que también es el compuesto A-13 descrito en las paginas 4, 5, 7 y 11 del documento WO
2011/073616 A2 (Syngenta Limited), compuesto de formula () + 4-(2',4'-dicloro-4-ciclopropilbifenil-3-il)-2,2,6,6-
tetrametil-2H-piran-3,5(4H,6H)-diona (que es el compuesto del Ejemplo P9 descrito en las paginas 36-37 y 40-41 del
documento WO 2010/136431 A9 (Syngenta Limited), y que también es el compuesto A-12 descrito en la pagina 10
del documento WO 2011/073616 A2 (Syngenta Limited), compuesto de formula (l) + 4-(4'-cloro-4-etil-2'-fluorobifenil-
3-il)-2,2,6,6-tetrametil-2H-piran-3,5(4H,6 H)-diona (que es el compuesto A-66 descrito en la pagina 95 del documento
WO 2008/071405 A1 (Syngenta Participations AG y Syngenta Limited), y que también es el compuesto A-4 descrito
en la pagina 7 del documento WO 2011/073615 A2 (Syngenta Limited), compuesto de férmula (I) + 4-(2',4'-dicloro-4-
etilbifenil-3-il)-2,2,6,6-tetrametil-2H-piran-3,5(4H,6H)-diona (que es el compuesto A-45 descrito en la pagina 93 del
documento WO 2008/071405 A1 (Syngenta Participations AG y Syngenta Limited), y que también es el compuesto
del Ejemplo P10 descrito en las paginas 41 y 45 del documento WO 2010/136431 A9 (Syngenta Limited), y que
también es el compuesto A-7 descrito en la pagina 7 del documento WO 2011/073615 A2 (Syngenta Limited),
compuesto de férmula (I) + 4-(2',4'-dicloro-4-etilbifenil-3-il)-5-(metoxicarboniloxi)-2,2,6,6-tetrametil-2H-piran-3(6 H)-
ona (que es el compuesto D-26 descrito en la pagina 231 del documento WO 2008/071405 A1 (Syngenta
Participations AG y Syngenta Limited), y que también es el compuesto A-9 descrito en la pagina 8 del documento
WO 2011/073615 A2 (Syngenta Limited), compuesto de formula (I) + uno de los compuestos herbicidas especificos
descritos en el documento WO 2010/059676 (Dow, p. €j., tal como se define en uno de los ejemplos de dicho
documento y/o, p. €j., puede ser junto cloquintocet-mexilo como protector), compuesto de férmula (I) + uno de los
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compuestos herbicidas especificos descritos en el documento WO 2010/059680 (Dow, p. €j., tal como se define en
uno de los ejemplos de dicho documento y/o, p. €j., puede ser junto cloquintocet-mexilo u otro protector), y
compuesto de formula (I) + uno de los compuestos herbicidas especificos descritos en el documento WO
2010/059671 (Dow, p. €j., tal como se define en uno de los ejemplos de dicho documento y/o, p. €j., puede ser junto
con un protector), estas partes de dicho documento se incoporan a la presente por referencia, compuesto de férmula
| + halauxifeno (que es el acido 4-amino-3-cloro-6-(4-cloro-2-fluoro-3-metoxifenil)piridin-2-carboxilico, N.° de Reg.
CAS 943832-60-8), compuesto de formula | + halauxifeno-metilo (que es el 4-amino-3-cloro-6-(4-cloro-2-fluoro-3-
metoxifenil)piridin-2-carboxilato de metilo, N.° de Reg. CAS 943831-98-9), compuesto de formula | +
aminociclopiraclor (que es el acido 6-amino-5-cloro-2-ciclopropilpirimidin-4-carboxilico, N.° de Reg. CAS 858956-08-
8), compuesto de féormula | + aminociclopiraclor-metilo (que es el 6-amino-5-cloro-2-ciclopropilpirimidin-4-carboxilato
de metilo, N.° de Reg. CAS 858954-83-3), compuesto de férmula | + aminociclopiraclor-potasio (que es el 6-amino-5-
cloro-2-ciclopropilpirimidin-4-carboxilato de potasio, N.° de Reg. CAS 858956-35-1), compuesto de formula | +
saflufenacilo (que es la N-{2-cloro-4-fluoro-5-[1,2,3,6-tetrahidro-3-metil-2,6-dioxo-4-(trifluorometil)pirimidin-1-
illbenzoil}-N-isopropil-N-metilsulfamida, N.° de Reg. CAS 372137-35-4), compuesto de férmula | + iofensulfurén (que
es la 1-(2-yodofenilsulfonil)-3-(4-metoxi-6-metil-1,3,5-triazin-2-il)Jurea, N.° de Reg. CAS 1144097-22-2), compuesto de
férmula | + iofensulfurén-sodio (que es el N-(2-yodofenilsulfonil)-N-(4-metoxi-6-metil-1,3,5-triazin-2-il)carbamimidato
de sodio, N.° de Reg. CAS 1144097-30-2), compuesto de férmula | + clacifés (que es el [(1RS)-1-(2,4-
diclorofenoxiacetoxi)etillfosfonato de dimetilo, denominado también Ivxiancaolin o liixiancaolin, CAS Reg. N.°
215655-76-8), compuesto de férmula | + ciclopirimorato (que es el morfolin-4-carboxilato de 6-cloro-3-(2-ciclopropil-
6-metilfenoxi)piridazin-4-ilo, N.° de Reg. CAS 499231-24-2), o compuesto de formula | + triafamona (que es la N-[2-
[(4,6-dimetoxi-1,3,5-triazin-2-il)carbonil]-6-fluorofenil]-N-metil-1,1-difluorometanosulfonamida, N.° de Reg. CAS
874195-61-6).

Los componentes de la mezcla para el compuesto de férmula (1) estan opcionalmente en forma de un éster (en
particular un éster agroquimicamente aceptable) o una sal (en particular una sal agroquimicamente aceptable) de
este (p. €j., cuando sea quimicamente posible). Los componentes de la mezcla mencionados anteriormente para el
compuesto de férmula (1), en general se mencionan, p. €j., en el Manual de pesticidas, 15.2 edicion, 2009, ed. C.D.S.
Tomlin, Consejo Britanico de Proteccion de Cultivos.

En la memoria descriptiva de la presente patente, la expresién “N.° de Reg. CAS” o “NR CAS” se refiere al nimero
de registro en el Chemical Abstracts Service del compuesto indicado.

Para las aplicaciones en los cereales, se prefieren las siguientes mezclas: compuesto de férmula | + aclonifeno,
compuesto de formula | + amidosulfurén, compuesto de férmula | + aminopiralid, compuesto de féormula | +
beflubutamid, compuesto de férmula | + benfluralina, compuesto de férmula | + bifenox, compuesto de formula | +
bromoxinilo, compuesto de férmula | + heptanoato de bromoxinilo, compuesto de férmula | + octanoato de
bromoxinilo, compuesto de férmula | + heptanoato de bromoxinilo + octanoato de bromoxinilo, compuesto de féormula
| + butafenacilo, compuesto de férmula | + carbetamida, compuesto de férmula | + carfentrazona, compuesto de
féormula | + carfentrazona-etilo, compuesto de férmula | + clorotolurén, compuesto de féormula | + clorprofam,
compuesto de formula | + clorsulfurén, compuesto de férmula | + cinidén-etilo, compuesto de férmula | + clodinafop,
compuesto de férmula | + clodinafop-propargilo, compuesto de formula | + clopiralid, compuesto de féormula | + 2,4-D,
compuesto de férmula | + 2,4-D-dimetilamonio, compuesto de formula | + 2,4-D-2-etilhexilo, compuesto de férmula (1)
+ una sal colinica de 2,4-D (remitase a, p. €j., los Ejemplos 2 y 3 del documento W02010/123871A1), compuesto de
férmula | + dicamba, compuesto de férmula | + dicamba-dimetilamonio, compuesto de férmula | + dicamba-potasio,
compuesto de férmula | + dicamba-sodio, compuesto de férmula | + dicamba-diglicolamina, compuesto de férmula (1)
+ una sal N,N-bis-[aminopropillmetilaminica de dicamba (remitase a, p. e€j., el documento US2012/0184434A1),
compuesto de féormula | + diclobenilo, compuesto de férmula | + diclorprop, compuesto de férmula | + diclofop,
compuesto de férmula | + diclofop-metilo, compuesto de férmula | + difenzoquat, compuesto de férmula | +
metilsulfato de difenzoquat, compuesto de férmula | + diflufenican, compuesto de férmula | + diquat, compuesto de
férmula | + dibromuro de diquat, compuesto de férmula (I) + fenoxaprop, compuesto de férmula (l) + fenoxaprop-
etilo, compuesto de férmula | + fenoxaprop-P, compuesto de formula | + fenoxaprop-P-etilo, compuesto de formula |
+ flamprop-M, compuesto de férmula | + florasulam, compuesto de férmula | + fluazifop-P-butilo, compuesto de
férmula | + flucarbazona, compuesto de férmula | + flucarbazona-sodio, compuesto de férmula | + flufenacet,
compuesto de formula | + flupirsulfurén, compuesto de férmula | + flupirsulfurén-metil-sodio, compuesto de féormula |
+ flurocloridona, compuesto de férmula | + fluroxipir, compuesto de formula | + fluroxipir-meptilo, compuesto de
férmula | + fluroxipir-butometilo, compuesto de férmula | + flurtamona, compuesto de férmula | + imazametabenz-
metilo, compuesto de féormula | + imazamox, compuesto de formula | + yodosulfurén, compuesto de férmula | +
yodosulfurén-metil-sodio, compuesto de férmula | + ioxinilo, compuesto de féormula | + isoproturén, compuesto de
férmula | + linurén, compuesto de féormula | + MCPA, compuesto de férmula | + mecoprop, compuesto de férmula | +
mecoprop-P, compuesto de férmula | + mesosulfurén, compuesto de férmula | + mesosulfuron-metilo, compuesto de
férmula | + mesotriona, compuesto de férmula | + metribuzina, compuesto de férmula | + metsulfurén, compuesto de
férmula | + metsulfuron-metilo, compuesto de férmula | + pendimetalina, compuesto de férmula | + picolinafeno,
compuesto de formula | + pinoxadeno, compuesto de féormula | + prodiamina, compuesto de férmula | + propanilo,
compuesto de férmula | + propoxicarbazona, compuesto de féormula | + propoxicarbazona-sodio, compuesto de
férmula | + prosulfocarb, compuesto de férmula | + pirasulfotol, compuesto de férmula | + piridato, compuesto de
férmula | + piroxasulfona (KIH-485), compuesto de férmula | + piroxsulam, compuesto de formula | + sulfosulfurdn,
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compuesto de formula | + tembotriona, compuesto de férmula | + terbutrina, compuesto de férmula | + tifensulfurén,
compuesto de formula | + tiencarbazona, compuesto de formula | + tifensulfuron-metilo, compuesto de féormula | +
topramezona, compuesto de formula | + tralkoxidim, compuesto de formula | + trialato, compuesto de formula | +
triasulfurén, compuesto de férmula | + tribenurén, compuesto de férmula | + tribenurén-metilo, compuesto de férmula
| + trifluralina, compuesto de formula | + trinexapac-etilo y compuesto de féormula | + tritosulfurén, compuesto de
férmula | + 4-hidroxi-3-[[2-[(2-metoxietoxi)metil]-6-(trifluorometil)-3-piridinillcarbonil]biciclo[3.2.1]oct-3-en-2-ona (que
es biciclopirona, N.° de Reg. CAS 352010-68-5), compuesto de formula (I) + uno de los compuestos herbicidas
especificos descritos en el documento WO 2010/059676 (Dow, p. €j., tal como se define en uno de los ejemplos de
dicho documento y/o, p. €j., puede ser junto cloquintocet-mexilo como protector), compuesto de formula (l) + uno de
los compuestos herbicidas especificos descritos en el documento WO 2010/059680 (Dow, p. €j., tal como se define
en uno de los ejemplos de dicho documento y/o, p. e€j., puede ser junto cloquintocet-mexilo u otro protector),
compuesto de férmula | + halauxifeno (que es el acido 4-amino-3-cloro-6-(4-cloro-2-fluoro-3-metoxifenil)piridin-2-
carboxilico, N.° de Reg. CAS 943832-60-8), compuesto de formula | + halauxifeno-metilo (que es el 4-amino-3-cloro-
6-(4-cloro-2-fluoro-3-metoxifenil)piridin-2-carboxilato de metilo, N.° de Reg. CAS 943831-98-9), compuesto de
formula | + iofensulfuron (que es la 1-(2-yodofenilsulfonil)-3-(4-metoxi-6-metil-1,3,5-triazin-2-il)urea, N.° de Reg. CAS
1144097-22-2), o compuesto de féormula | + iofensulfuron-sodio (que es el N-(2-yodofenilsulfonil)-N*-(4-metoxi-6-
metil-1,3,5-triazin-2-il)carbamimidato de sodio, N.° de Reg. CAS 1144097-30-2);

donde los componentes de la mezcla para el compuesto de férmula (I) pueden estar opcionalmente en forma de un
éster (en particular un éster agroquimicamente aceptable) o una sal (en particular una sal agroquimicamente
aceptable) de este (p. €j., cuando sea quimicamente posible).

Para las aplicaciones en los cereales, es mas preferida una mezcla que comprenda: un compuesto de férmula (1) +
amidosulfurén, compuesto de formula (l) + aminopiralid, compuesto de férmula (I) + beflubutamid, compuesto de
férmula (I) + bromoxinilo, compuesto de férmula (I) + heptanoato de bromoxinilo, compuesto de férmula (1) +
octanoato de bromoxinilo, compuesto de férmula (I) + heptanoato de bromoxinilo + octanoato de bromoxinilo,
compuesto de férmula (1) + carfentrazona, compuesto de férmula (I) + carfentrazona-etilo, compuesto de férmula (1)
+ clorotolurén, compuesto de formula (1) + clorsulfurén, compuesto de férmula (1) + clodinafop, compuesto de férmula
(I) + clodinafop-propargilo, compuesto de férmula (1) + clopiralid, compuesto de formula (I) + 2,4-D, compuesto de
férmula (1) + 2,4-D-dimetilamonio, compuesto de férmula (1) + 2,4-D-2-etilhexilo, compuesto de férmula (1) + una sal
colinica de 2,4-D (remitase a, p. €j., los Ejemplos 2 y 3 del documento W02010/123871A1), compuesto de formula
(I) + dicamba, compuesto de formula (I) + dicamba-dimetilamonio, compuesto de férmula (l) + dicamba-potasio,
compuesto de férmula (1) + dicamba-sodio, compuesto de férmula (1) + dicamba-diglicolamina, compuesto de férmula
(I) + una sal N,N-bis-[aminopropillmetilaminica de dicamba (remitase a, p. €j., el documento US2012/0184434A1),
compuesto de férmula (1) + difenzoquat, compuesto de férmula () + metilsulfato de difenzoquat, compuesto de
férmula (1) + diflufenican, compuesto de formula (I) + fenoxaprop-P, compuesto de féormula (I) + fenoxaprop-P-etilo,
compuesto de férmula (I) + florasulam, compuesto de féormula (I) + flucarbazona, compuesto de férmula (1) +
flucarbazona-sodio, compuesto de formula (1) + flufenacet, compuesto de férmula (1) + flupirsulfurén, compuesto de
férmula (1) + flupirsulfurén-metil-sodio, compuesto de férmula (I) + fluroxipir, compuesto de férmula | + fluroxipir-
meptilo, compuesto de férmula | + fluroxipir-butometilo, compuesto de férmula (I) + flurtamona, compuesto de
férmula (1) + yodosulfurén, compuesto de féormula () + yodosulfuron-metil-sodio, compuesto de férmula (1) + MCPA,
compuesto de formula (I) + mesosulfurén, compuesto de férmula (I) + mesosulfurén-metilo, compuesto de formula (1)
+ metsulfurén, compuesto de formula (1) + metsulfurén-metilo, compuesto de féormula (I) + pendimetalina, compuesto
de formula (1) + picolinafeno, compuesto de féormula (1) + pinoxadeno, compuesto de férmula (l) + prosulfocarb,
compuesto de férmula (l) + pirasulfotol, compuesto de férmula () + piroxasulfona (KIH-485), compuesto de féormula
(I) + piroxsulam, compuesto de férmula (I) + sulfosulfurén, compuesto de formula (I) + tifensulfurén, compuesto de
férmula (1) + tifensulfurén-metilo, compuesto de formula | + topramezona, compuesto de formula (1) + tralkoxidim,
compuesto de férmula (I) + triasulfuron, compuesto de formula (1) + tribenurdn, compuesto de formula (I) +
tribenurén-metilo, compuesto de formula (1) + trifluralina, compuesto de formula (1) + trinexapac-etilo, compuesto de
féormula (1) + tritosulfurén, compuesto de formula | + 4-hidroxi-3-[[2-[(2-metoxietoxi)metil]-6-(trifluorometil )-3-
piridiniljcarbonil]biciclo[3.2.1]oct-3-en-2-ona (que es biciclopirona, N.° de Reg. CAS 352010-68-5), compuesto de
férmula (1) + uno de los compuestos herbicidas especificos descritos en el documento WO 2010/059676 (Dow, p. €j.,
tal como se define en uno de los ejemplos de dicho documento y/o, p. €j., puede ser junto cloquintocet-mexilo como
protector), compuesto de formula (I) + uno de los compuestos herbicidas especificos descritos en el documento WO
2010/059680 (Dow, p. €j., tal como se define en uno de los ejemplos de dicho documento y/o, p. €j., puede ser junto
cloquintocet-mexilo u otro protector), compuesto de férmula | + halauxifeno (que es el acido 4-amino-3-cloro-6-(4-
cloro-2-fluoro-3-metoxifenil)piridin-2-carboxilico, N.° de Reg. CAS 943832-60-8), compuesto de formula | +
halauxifeno-metilo (que es el 4-amino-3-cloro-6-(4-cloro-2-fluoro-3-metoxifenil)piridin-2-carboxilato de metilo, N.° de
Reg. CAS 943831-98-9), compuesto de formula | + iofensulfurédn (que es la 1-(2-yodofenilsulfonil)-3-(4-metoxi-6-
metil-1,3,5-triazin-2-il)urea, N.° de Reg. CAS 1144097-22-2), o compuesto de formula | + iofensulfuron-sodio (que es
el N-(2-yodofenilsulfonil)-N-(4-metoxi-6-metil-1,3,5-triazin-2-il)carbamimidato de sodio, N.° de Reg. CAS 1144097-
30-2);

donde los componentes de la mezcla para el compuesto de formula (I) pueden estar opcionalmente en forma de un

éster (en particular un éster agroquimicamente aceptable) o una sal (en particular una sal agroquimicamente
aceptable) de este (p. €j., cuando sea quimicamente posible).
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Para las aplicaciones en el arroz, se prefieren las siguientes mezclas: compuesto de formula (l) + azimsulfurén,
compuesto de férmula (1) + bensulfurén, compuesto de férmula (1) + bensulfurén-metilo, compuesto de formula (1) +
benzobiciclén, compuesto de formula (1) + benzofenap, compuesto de férmula (1) + bispiribac, compuesto de formula
(I) + bispiribac-sodio, compuesto de formula (1) + butaclor, compuesto de férmula (l) + cafenstrol, compuesto de
férmula (1) + cinosulfurén, compuesto de formula (1) + clomazona, compuesto de férmula (1) + clomeprop, compuesto
de formula (1) + ciclosulfamurén, compuesto de formula (1) + cihalofop, compuesto de formula (1) + cihalofop-butilo,
compuesto de férmula (1) + 2,4-D, compuesto de formula (I) + 2,4-D-dimetilamonio, compuesto de formula (1) + 2,4-
D-2-etilhexilo, compuesto de féormula (I) + una sal colinica de 2,4-D (remitase a, p. €j., los Ejemplos 2 y 3 del
documento W02010/123871A1), compuesto de férmula () + daimurén, compuesto de formula (I) + dicamba,
compuesto de formula (1) + dicamba-dimetilamonio, compuesto de formula (I) + dicamba-potasio, compuesto de
férmula (1) + dicamba-sodio, compuesto de formula (1) + dicamba-diglicolamina, compuesto de féormula (I) + una sal
N, N-bis-[aminopropillmetilaminica de dicamba (remitase a, p. €j., el documento US2012/0184434A1), compuesto de
férmula (I) + diquat, compuesto de formula () + dibromuro de diquat, compuesto de féormula (l) + esprocarb,
compuesto de formula (l) + etoxisulfurén, compuesto de féormula (I) + fenoxaprop, compuesto de formula (1) +
fenoxaprop-etilo, compuesto de férmula (I) + fenoxaprop-P, compuesto de férmula () + fenoxaprop-P-etilo,
compuesto de férmula | + fenoxasulfona (N.° de Reg. CAS 639826-16-7), compuesto de formula (l) + fentrazamida,
compuesto de formula (I) + florasulam, compuesto de féormula (1) + glufosinato-amonio, compuesto de férmula (1) +
glifosato, compuesto de férmula (I) + glifosato-diamonio, compuesto de féormula (I) + glifosato-isopropilamonio,
compuesto de formula (1) + glifosato-potasio, compuesto de féormula (1) + halosulfurén, compuesto de férmula () +
halosulfurén-metilo, compuesto de férmula (1) + imazosulfurén, compuesto de formula | + ipfencarbazona (N.° de
Reg. CAS 212201-70-2), compuesto de formula (I) + MCPA, compuesto de formula (1) + mefenacet, compuesto de
férmula (I) + mesotriona, compuesto de féormula (1) + metamifop, compuesto de féormula | + metazosulfurén (NC-620,
N.° de Reg. CAS 868680-84-6), compuesto de férmula (1) + metsulfuron, compuesto de férmula (1) + metsulfurén-
metilo, compuesto de formula (1) + glifosato de n-metilo, compuesto de formula (I) + ortosulfamurén, compuesto de
férmula (1) + orizalina, compuesto de férmula (l) + oxadiargilo, compuesto de formula (l) + oxadiazén, compuesto de
férmula (I) + dicloruro de paraquat, compuesto de férmula () + pendimetalina, compuesto de formula (I) +
penoxsulam, compuesto de férmula (I) + pretilaclor, compuesto de formula (1) + profoxidim, compuesto de férmula (1)
+ propanilo, compuesto de férmula | + propirisulfurén (TH-547, N.° de Reg. CAS 570415-88-2), compuesto de
férmula (I) + pirazolinato, compuesto de formula (1) + pirazosulfurén, compuesto de férmula (l) + pirazosulfurén-etilo,
compuesto de férmula (I) + pirazoxifeno, compuesto de férmula (I) + piribenzoxim, compuesto de féormula (1) +
piriftalid, compuesto de formula (I) + piriminobac, compuesto de féormula (I) + piriminobac-metilo, compuesto de
férmula (1) + pirimisulfan, compuesto de férmula (I) + quinclorac, compuesto de férmula () + tefuriltriona, compuesto
de formula (1) + triasulfurén y compuesto de férmula (1) + trinexapac-etilo, compuesto de férmula (1) + 4-(4'-cloro-4-
ciclopropil-2'-fluorobifenil-3-il)-2,2,6,6-tetrametil-2H-piran-3,5(4H,6 H)-diona (que es el compuesto del Ejemplo P8
descrito en las paginas 31-32 y 35-36 del documento WO 2010/136431 A9 (Syngenta Limited), y que también es el
compuesto A-13 descrito en las paginas 4, 5, 7 y 11 del documento WO 2011/073616 A2 (Syngenta Limited),
compuesto de férmula (I) + 4-(2',4'-dicloro-4-ciclopropilbifenil-3-il)-2,2,6,6-tetrametil-2H-piran-3,5(4H,6H)-diona (que
es el compuesto del Ejemplo P9 descrito en las paginas 36-37 y 40-41 del documento WO 2010/136431 A9
(Syngenta Limited), y que también es el compuesto A-12 descrito en la pagina 10 del documento WO 2011/073616
A2 (Syngenta Limited), compuesto de férmula (1) + 4-(4'-cloro-4-etil-2'-fluorobifenil-3-il)-2,2,6,6-tetrametil-2H-piran-
3,5(4H,6H)-diona (que es el compuesto A-66 descrito en la pagina 95 del documento WO 2008/071405 A1
(Syngenta Participations AG y Syngenta Limited), y que también es el compuesto A-4 descrito en la pagina 7 del
documento WO 2011/073615 A2 (Syngenta Limited), compuesto de formula (I) + 4-(2',4'-dicloro-4-etilbifenil-3-il)-
2,2,6,6-tetrametil-2H-piran-3,5(4H,6H)-diona (que es el compuesto A-45 descrito en la pagina 93 del documento WO
2008/071405 A1 (Syngenta Participations AG y Syngenta Limited), y que también es el compuesto del Ejemplo P10
descrito en las paginas 41 y 45 del documento WO 2010/136431 A9 (Syngenta Limited), y que también es el
compuesto A-7 descrito en la pagina 7 del documento WO 2011/073615 A2 (Syngenta Limited), compuesto de
férmula (1) + 4-(2',4'-dicloro-4-etilbifenil-3-il)-5-(metoxicarboniloxi)-2,2,6,6-tetrametil-2H-piran-3(6H)-ona (que es el
compuesto D-26 descrito en la pagina 231 del documento WO 2008/071405 A1 (Syngenta Participations AG y
Syngenta Limited), y que también es el compuesto A-9 descrito en la pagina 8 del documento WO 2011/073615 A2
(Syngenta Limited), compuesto de férmula (I) + uno de los compuestos herbicidas especificos descritos en el
documento WO 2010/059671 (Dow, p. €j., tal como se define en uno de los ejemplos de dicho documento y/o, p. €j.,
puede ser junto con un protector), compuesto de formula | + halauxifeno (que es el acido 4-amino-3-cloro-6-(4-cloro-
2-fluoro-3-metoxifenil)piridin-2-carboxilico, N.° de Reg. CAS 943832-60-8), compuesto de férmula | + halauxifeno-
metilo (que es el 4-amino-3-cloro-6-(4-cloro-2-fluoro-3-metoxifenil)piridin-2-carboxilato de metilo, N.° de Reg. CAS
943831-98-9), compuesto de formula | + iofensulfuréon (que es la 1-(2-yodofenilsulfonil)-3-(4-metoxi-6-metil-1,3,5-
triazin-2-il)urea, N.° de Reg. CAS 1144097-22-2), compuesto de férmula | + iofensulfurén-sodio (que es el N-(2-
yodofenilsulfonil)-N“(4-metoxi-6-metil-1,3,5-triazin-2-il)carbamimidato de sodio, N.° de Reg. CAS 1144097-30-2), o
compuesto de férmula | + triafamona (que es la N-[2-[(4,6-dimetoxi-1,3,5-triazin-2-il)carbonil]-6-fluorofenil]-N-metil-
1,1-difluorometanosulfonamida, N.° de Reg. CAS 874195-61-6);

donde los componentes de la mezcla para el compuesto de formula (I) pueden estar opcionalmente en forma de un
éster (en particular un éster agroquimicamente aceptable) o una sal (en particular una sal agroquimicamente
aceptable) de este (p. €j., cuando sea quimicamente posible).

Para las aplicaciones en el arroz, es mas preferida una mezcla que comprenda: un compuesto de férmula (1) +
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azimsulfurén, compuesto de formula (1) + bensulfurdn, compuesto de férmula (1) + bensulfurén-metilo, compuesto de
férmula (I) + benzobiciclén, compuesto de férmula (I) + benzofenap, compuesto de formula (I) + bispiribac,
compuesto de férmula (I) + bispiribac-sodio, compuesto de férmula (I) + clomazona, compuesto de formula (I) +
clomeprop, compuesto de féormula (I) + cihalofop, compuesto de féormula (1) + cihalofop-butilo, compuesto de férmula
() + 2,4-D, compuesto de férmula (I) + 2,4-D-dimetilamonio, compuesto de formula (I) + 2,4-D-2-etilhexilo,
compuesto de férmula (I) + una sal colinica de 2,4-D (remitase a, p. €j., los Ejemplos 2 y 3 del documento
WO02010/123871A1), compuesto de férmula (l) + daimurdn, compuesto de formula (I) + dicamba, compuesto de
férmula (I) + dicamba-dimetilamonio, compuesto de féormula () + dicamba-potasio, compuesto de férmula (1) +
dicamba-sodio, compuesto de formula (l) + dicamba-diglicolamina, compuesto de formula (I) + una sal N,N-bis-
[aminopropillmetilaminica de dicamba (remitase a, p. €j., el documento US2012/0184434A1), compuesto de féormula
(I) + esprocarb, compuesto de férmula (l) + etoxisulfurén, compuesto de férmula (l) + fenoxaprop-P, compuesto de
formula (1) + fenoxaprop-P-etilo, compuesto de formula | + fenoxasulfona (N.° de Reg. CAS 639826-16-7),
compuesto de férmula (I) + fentrazamida, compuesto de formula (l) + florasulam, compuesto de férmula (1) +
halosulfurén, compuesto de férmula (1) + halosulfuron-metilo, compuesto de férmula (1) + imazosulfurén, compuesto
de férmula | + ipfencarbazona (N.° de Reg. CAS 212201-70-2), compuesto de formula (1) + MCPA, compuesto de
férmula (I) + mefenacet, compuesto de férmula (I) + mesotriona, compuesto de férmula | + metazosulfurén (NC-620,
N.° de Reg. CAS 868680-84-6), compuesto de férmula (1) + metsulfuron, compuesto de férmula (1) + metsulfurén-
metilo, compuesto de férmula (l) + ortosulfamurén, compuesto de férmula (1) + oxadiargilo, compuesto de férmula (1)
+ oxadiazon, compuesto de formula (l) + pendimetalina, compuesto de formula (l) + penoxsulam, compuesto de
formula (I) + pretilaclor, compuesto de formula | + propirisulfuron (TH-547, N.° de Reg. CAS 570415-88-2),
compuesto de formula (1) + pirazolinato, compuesto de férmula (I) + pirazosulfurén, compuesto de férmula (I) +
pirazosulfurén-etilo, compuesto de férmula (1) + pirazoxifeno, compuesto de formula (I) + piribenzoxim, compuesto de
férmula () + piriftalid, compuesto de férmula (l) + piriminobac, compuesto de férmula (I) + piriminobac-metilo,
compuesto de férmula (1) + pirimisulfan, compuesto de férmula (1) + quinclorac, compuesto de férmula (l) +
tefuriltriona, compuesto de férmula (1) + triasulfuron y compuesto de formula (I) + trinexapac-etilo, compuesto de
féormula (1) + 4-(4'-cloro-4-ciclopropil-2'-fluorobifenil-3-il)-2,2,6,6-tetrametil-2H-piran-3,5(4H,6H)-diona (que es el
compuesto del Ejemplo P8 descrito en las paginas 31-32 y 35-36 del documento WO 2010/136431 A9 (Syngenta
Limited), y que también es el compuesto A-13 descrito en las paginas 4, 5, 7 y 11 del documento WO 2011/073616
A2 (Syngenta Limited), compuesto de férmula (I) + 4-(2',4'-dicloro-4-ciclopropilbifenil-3-il)-2,2,6,6-tetrametil-2H-piran-
3,5(4H,6H)-diona (que es el compuesto del Ejemplo P9 descrito en las paginas 36-37 y 40-41 del documento WO
2010/136431 A9 (Syngenta Limited), y que también es el compuesto A-12 descrito en la pagina 10 del documento
WO 2011/073616 A2 (Syngenta Limited), compuesto de formula (I) + 4-(4'-cloro-4-etil-2'-fluorobifenil-3-il)-2,2,6,6-
tetrametil-2H-piran-3,5(4H,6H)-diona (que es el compuesto A-66 descrito en la pagina 95 del documento WO
2008/071405 A1 (Syngenta Participations AG y Syngenta Limited), y que también es el compuesto A-4 descrito en la
pagina 7 del documento WO 2011/073615 A2 (Syngenta Limited), compuesto de formula (I) + 4-(2',4'-dicloro-4-
etilbifenil-3-il)-2,2,6,6-tetrametil-2H-piran-3,5(4H,6H)-diona (que es el compuesto A-45 descrito en la pagina 93 del
documento WO 2008/071405 A1 (Syngenta Participations AG y Syngenta Limited), y que también es el compuesto
del Ejemplo P10 descrito en las paginas 41 y 45 del documento WO 2010/136431 A9 (Syngenta Limited), y que
también es el compuesto A-7 descrito en la pagina 7 del documento WO 2011/073615 A2 (Syngenta Limited),
compuesto de férmula (I) + 4-(2',4'-dicloro-4-etilbifenil-3-il)-5-(metoxicarboniloxi)-2,2,6,6-tetrametil-2H-piran-3(6 H)-
ona (que es el compuesto D-26 descrito en la pagina 231 del documento WO 2008/071405 A1 (Syngenta
Participations AG y Syngenta Limited), y que también es el compuesto A-9 descrito en la pagina 8 del documento
WO 2011/073615 A2 (Syngenta Limited), compuesto de férmula (1) + uno de los compuestos herbicidas especificos
descritos en el documento WO 2010/059671 (Dow, p. €j., tal como se define en uno de los ejemplos de dicho
documento y/o, p. €j., puede ser junto con un protector), compuesto de formula | + halauxifeno (que es el acido 4-
amino-3-cloro-6-(4-cloro-2-fluoro-3-metoxifenil )piridin-2-carboxilico, N.° de Reg. CAS 943832-60-8), compuesto de
férmula | + halauxifeno-metilo (que es el 4-amino-3-cloro-6-(4-cloro-2-fluoro-3-metoxifenil)piridin-2-carboxilato de
metilo, N.° de Reg. CAS 943831-98-9), compuesto de férmula | + iofensulfurén (que es la 1-(2-yodofenilsulfonil)-3-(4-
metoxi-6-metil-1,3,5-triazin-2-il)urea, N.° de Reg. CAS 1144097-22-2), compuesto de formula | + iofensulfuron-sodio
(que es el N-(2-yodofenilsulfonil)-N“(4-metoxi-6-metil-1,3,5-triazin-2-il)carbamimidato de sodio, N.° de Reg. CAS
1144097-30-2), o compuesto de formula | + triafamona (que es la N-[2-[(4,6-dimetoxi-1,3,5-triazin-2-il)carbonil]-6-
fluorofenil]-N-metil-1,1-difluorometanosulfonamida, N.° de Reg. CAS 874195-61-6);

donde los componentes de la mezcla para el compuesto de formula (I) pueden estar opcionalmente en forma de un
éster (en particular un éster agroquimicamente aceptable) o una sal (en particular una sal agroquimicamente
aceptable) de este (p. €j., cuando sea quimicamente posible).

Para las aplicaciones en la soja, se prefieren las siguientes mezclas:

compuesto de férmula (1) + acifluorfeno, compuesto de formula (I) + acifluorfeno-sodio, compuesto de férmula (1) +
ametrina, compuesto de formula (I) + atrazina, compuesto de formula (l) + bentazona, compuesto de férmula (1) +
biciclopirona, compuesto de férmula (I) + bromoxinilo, compuesto de férmula (I) + heptanoato de bromoxinilo,
compuesto de férmula (l) + octanoato de bromoxinilo, compuesto de férmula (I) + heptanoato de bromoxinilo +
octanoato de bromoxinilo, compuesto de formula (1) + carfentrazona, compuesto de férmula (1) + carfentrazona-etilo,
compuesto de formula (1) + cloransulam, compuesto de férmula (I) + cloransulam-metilo, compuesto de férmula (1) +
clorimurén, compuesto de férmula (1) + clorimurén-etilo, compuesto de formula (1) + cletodim, compuesto de férmula
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(I) + clomazona, compuesto de féormula (I) + cianazina, compuesto de férmula (l) + 2,4-D (especialmente para las
aplicaciones a la soja tolerante a 2,4-D, p. €j., genéticamente modificada), compuesto de férmula (I) + 2,4-D-
dimetilamonio (especialmente para las aplicaciones a la soja tolerante a 2,4-D, p. €j., genéticamente modificada),
compuesto de formula (1) + 2,4-D-etilhexil (especialmente para las aplicaciones a la soja tolerante a 2,4-D, p. €j.,
genéticamente modificada), compuesto de formula | + una sal colinica de 2,4-D (remitase a, p. €j., los Ejemplos 2y 3
del documento WO2010/123871A1) (especialmente para las aplicaciones a la soja tolerante a 2,4-D, p. €j,
genéticamente modificada), compuesto de formula (1) + 2,4-D + glifosato (especialmente para las aplicaciones a la
soja tolerante a 2,4-D y/o tolerante a glifosato, p. €j., genéticamente modificada), compuesto de férmula (1) + 2,4-D-
dimetilamonio + glifosato (especialmente para las aplicaciones a la soja tolerante a 2,4-D y/o tolerante a glifosato, p.
€j., genéticamente modificada), compuesto de formula (I) + 2,4-D-2-etilhexilo + glifosato (especialmente para las
aplicaciones a la soja tolerante a 2,4-D y/o tolerante a glifosato, p. ej., genéticamente modificada), compuesto de
férmula (I) + una sal colinica de 2,4-D + glifosato (remitase a, p. ej., los Ejemplos 2 y 3 del documento
WO02010/123871A1) (especialmente para las aplicaciones a la soja tolerante a 2,4-D y/o tolerante a glifosato, p. €j.,
genéticamente modificada), compuesto de féormula () + dicamba (especialmente para las aplicaciones a la soja
tolerante a dicamba, p. e€j., genéticamente modificada), compuesto de formula (I) + dicamba-dimetilamonio
(especialmente para las aplicaciones a la soja tolerante a dicamba, p. €j., genéticamente modificada), compuesto de
férmula (1) + dicamba-potasio (especialmente para las aplicaciones a la soja tolerante a dicamba, p. €j.,
genéticamente modificada), compuesto de formula (I) + dicamba-sodio (especialmente para las aplicaciones a la
soja tolerante a dicamba, p. ej., genéticamente modificada), compuesto de formula (I) + dicamba-diglicolamina
(especialmente para las aplicaciones a la soja tolerante a dicamba, p. ej., genéticamente modificada), compuesto de
féormula () + una sal N,N-bis-[aminopropillmetilaminica de dicamba (remitase a, p. ej., el documento
US2012/0184434A1) (especialmente para las aplicaciones a la soja tolerante a dicamba, p. e€j., genéticamente
modificada), compuesto de formula (1) + dicamba + glifosato (especialmente para las aplicaciones a la soja tolerante
a dicamba y/o tolerante a glifosato, p. ej., genéticamente modificada), compuesto de férmula (I) + dicamba-
dimetilamonio + glifosato (especialmente para las aplicaciones a la soja tolerante a dicamba y/o tolerante a glifosato,
p. €j., genéticamente modificada), compuesto de férmula (1) + dicamba-potasio + glifosato (especialmente para las
aplicaciones a la soja tolerante a dicamba y/o tolerante a glifosato, p. €j., genéticamente modificada), compuesto de
férmula (I) + dicamba-sodio + glifosato (especialmente para las aplicaciones a la soja tolerante a dicamba y/o
tolerante a glifosato, p. ej., genéticamente modificada), compuesto de férmula (l) + dicamba-diglicolamina + glifosato
(especialmente para las aplicaciones a la soja tolerante a dicamba y/o tolerante a glifosato, p. ej., genéticamente
modificada), compuesto de formula (I) + una sal N,N-bis-[aminopropiljmetilaminica de dicamba + glifosato (remitase
a, p. €j., el documento US2012/0184434A1) (especialmente para las aplicaciones a la soja tolerante a dicamba y/o
tolerante a glifosato, p. e€j., genéticamente modificada), compuesto de féormula (I) + diclosulam, compuesto de
férmula (1) + dimetenamid, compuesto de férmula (1) + dimetenamid-P, compuesto de férmula (1) + diquat, compuesto
de férmula (1) + dibromuro de diquat, compuesto de féormula (I) + diurén, compuesto de férmula (I) + fenoxaprop,
compuesto de formula (l) + fenoxaprop-etilo, compuesto de formula (I) + fenoxaprop-P, compuesto de formula (1) +
fenoxaprop-P-etilo, compuesto de férmula (1) + fluazifop, compuesto de férmula () + fluazifop-butilo, compuesto de
férmula (1) + fluazifop-P, compuesto de formula (I) + fluazifop-P-butilo, compuesto de férmula (1) + flufenacet,
compuesto de férmula (I) + flumetsulam, compuesto de formula (I) + flumioxazina, compuesto de formula (1) +
flutiacet, compuesto de férmula (l) + flutiacet-metilo, compuesto de férmula (1) + fomesafeno, compuesto de féormula
(I) + glufosinato (especialmente para las aplicaciones a la soja tolerante a glufosinato, p. ej., genéticamente
modificada), compuesto de férmula (I) + glufosinato-amonio (especialmente para las aplicaciones a la soja tolerante
a glufosinato, p. ej., genéticamente modificada), compuesto de féormula (I) + glifosato (especialmente para las
aplicaciones a la soja tolerante a glifosato, p. ej., genéticamente modificada), compuesto de férmula (I) + glifosato-
diamonio (especialmente para las aplicaciones a la soja tolerante a glifosato, p. €j., genéticamente modificada),
compuesto de férmula (I) + glifosato-isopropilamonio (especialmente para las aplicaciones a la soja tolerante a
glifosato, p. €j., genéticamente modificada), compuesto de formula (I) + glifosato-potasio (especialmente para las
aplicaciones a la soja tolerante a glifosato, p. €j., genéticamente modificada), compuesto de féormula (I) + imazetapir,
compuesto de férmula () + lactofeno, compuesto de formula (I) + mesotriona, compuesto de férmula (1) + metolaclor,
compuesto de formula (I) + S-metolaclor, compuesto de formula (I) + metribuzina, compuesto de formula (I) +
oxifluorfeno, compuesto de formula (I) + paraquat, compuesto de féormula (l) + dicloruro de paraquat, compuesto de
férmula () + pendimetalina, compuesto de féormula (I) + piroxasulfona, compuesto de féormula | + quizalofop,
compuesto de férmula | + quizalofop-etilo, compuesto de férmula | + quizalofop-P, compuesto de féormula | +
quizalofop-P-etilo, compuesto de férmula | + quizalofop-P-tefurilo, compuesto de férmula (I) + saflufenacilo,
compuesto de férmula (l) + setoxidim, compuesto de féormula (l) + sulfentrazona, compuesto de féormula (1) +
tifensulfurén, compuesto de formula (1) + tifensulfurén-metilo, compuesto de férmula (1) + tribenurén, compuesto de
férmula (I) + tribenurén-metilo, compuesto de formula (1) + trifluralina, compuesto de formula (1) + 4-(4'-cloro-4-
ciclopropil-2'-fluorobifenil-3-il)-2,2,6,6-tetrametil-2H-piran-3,5(4H,6 H)-diona (que es el compuesto del Ejemplo P8
descrito en las paginas 31-32 y 35-36 del documento WO 2010/136431 A9 (Syngenta Limited), y que también es el
compuesto A-13 descrito en las paginas 4, 5, 7 y 11 del documento WO 2011/073616 A2 (Syngenta Limited),
compuesto de férmula (I) + 4-(2',4'-dicloro-4-ciclopropilbifenil-3-il)-2,2,6,6-tetrametil-2H-piran-3,5(4H,6H)-diona (que
es el compuesto del Ejemplo P9 descrito en las paginas 36-37 y 40-41 del documento WO 2010/136431 A9
(Syngenta Limited), y que también es el compuesto A-12 descrito en la pagina 10 del documento WO 2011/073616
A2 (Syngenta Limited), compuesto de férmula (1) + 4-(4'-cloro-4-etil-2'-fluorobifenil-3-il)-2,2,6,6-tetrametil-2H-piran-
3,5(4H,6H)-diona (que es el compuesto A-66 descrito en la pagina 95 del documento WO 2008/071405 A1
(Syngenta Participations AG y Syngenta Limited), y que también es el compuesto A-4 descrito en la pagina 7 del
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documento WO 2011/073615 A2 (Syngenta Limited), compuesto de formula (I) + 4-(2',4'-dicloro-4-etilbifenil-3-il)-
2,2,6,6-tetrametil-2H-piran-3,5(4H,6H)-diona (que es el compuesto A-45 descrito en la pagina 93 del documento WO
2008/071405 A1 (Syngenta Participations AG y Syngenta Limited), y que también es el compuesto del Ejemplo P10
descrito en las paginas 41 y 45 del documento WO 2010/136431 A9 (Syngenta Limited), y que también es el
compuesto A-7 descrito en la pagina 7 del documento WO 2011/073615 A2 (Syngenta Limited), compuesto de
férmula (1) + 4-(2',4'-dicloro-4-etilbifenil-3-il)-5-(metoxicarboniloxi)-2,2,6,6-tetrametil-2H-piran-3(6H)-ona (que es el
compuesto D-26 descrito en la pagina 231 del documento WO 2008/071405 A1 (Syngenta Participations AG y
Syngenta Limited), y que también es el compuesto A-9 descrito en la pagina 8 del documento WO 2011/073615 A2
(Syngenta Limited);

donde los componentes de la mezcla para el compuesto de formula (l) pueden estar opcionalmente en forma de un
éster (en particular un éster agroquimicamente aceptable) o una sal (en particular una sal agroquimicamente
aceptable) de este (p. €j., cuando sea quimicamente posible).

En las composiciones o mezclas mencionadas anteriormente que comprenden un compuesto de formula (I) (en
particular, uno de los compuestos especificos descritos en la presente, p. €j., cualquiera de los compuestos A1-A99,
o el compuesto A100 o A101, o cualquiera de los compuestos A102-A108, o cualquiera de los compuestos A109-
A211, o cualquiera de los compuestos P1-P30, presente en forma de compuesto libre y/o como una de sus sales
agroquimicamente aceptables) y uno o mas herbicidas adicionales, y la relacién ponderal del compuesto de férmula
() respecto a cada herbicida adicional puede variar dentro de un rango amplio y es, normalmente, de 300:1 a 1:500,
especialmente de 150:1 a 1:200, mas especialmente de 100:1 a 1:100, incluso mas especialmente de 30:1 a 1:30.
Normalmente, estas relaciones ponderales se miden como el compuesto o los compuestos libres, es decir,
excluyendo el peso de cualquier contraién o contraiones asociados que formen una sal.

Como alternativa o ademas, en las composiciones herbicidas, los compuestos de férmula | de acuerdo con la
invencion también se pueden utilizar combinados con un protector. Preferentemente, en estas mezclas, el
compuesto de formula | es uno de los compuestos especificos descritos en la presente, p. €j., mas adelante en la
presente (en particular, cualquiera de los compuestos A1-A99, o el compuesto A100 o A101, o cualquiera de los
compuestos A102-A108, o cualquiera de los compuestos A109-A211, o cualquiera de los compuestos P1-P30),
presente como compuesto libre y/o como una de sus sales agroquimicamente aceptables. Se tienen en cuenta
especialmente las siguientes mezclas con protectores:

compuesto de férmula | + cloquintocet-mexilo, compuesto de férmula | + el acido cloquintocet o una de sus sales
agroquimicamente aceptables, compuesto de férmula | + fenclorazol-etilo, compuesto de formula | + el acido
fenclorazol o una de sus sales agroquimicamente aceptables, compuesto de férmula | + mefenpir-dietilo, compuesto
de formula | + el diacido mefenpir, compuesto de féormula | + isoxadifeno-etilo, compuesto de férmula | + el acido
isoxadifeno, compuesto de férmula | + furilazol, compuesto de formula | + isémero R de furilazol, compuesto de
féormula (1) + N-(2-metoxibenzoil)-4-[(metilaminocarbonil)amino]bencenosulfonamida, compuesto de férmula | +
benoxacor, compuesto de férmula | + diclormid, compuesto de férmula | + AD-67, compuesto de formula | +
oxabetrinilo, compuesto de féormula | + ciometrinilo, compuesto de férmula | + isémero Z de ciometrinilo, compuesto
de férmula | + fenclorim, compuesto de férmula | + ciprosulfamida, compuesto de férmula | + anhidrido naftalico,
compuesto de férmula | + flurazol, compuesto de formula | + CL 304,415, compuesto de féormula | + diciclonona,
compuesto de férmula | + fluxofenim, compuesto de formula | + DKA-24, compuesto de férmula | + R-29148 y
compuesto de formula | + PPG-1292.

Los protectores y herbicidas mencionados anteriormente se describen, por ejemplo, en el Manual de pesticidas, 14.2
edicién, Consejo Britanico de Proteccion de Cultivos, 2006; o el Manual de pesticidas, 15.2 edicién, 2009, ed. C.D.S.
Tomlin, Consejo Britanico de Proteccion de Cultivos. R-29148 se describe, por ejemplo, en P.B. Goldsbrough et al.,
Plant Physiology, (2002), Vol. 130, pags. 1497-1505 y las referencias de dicho documento. PPG-1292 se presenta
en el documento WO 2009/211761 y N-(2-metoxibenzoil)-4-[(metilaminocarbonil)amino]lbencenosulfonamida se
presenta en el documento EP365484.

En especial preferentemente, en una composicion o mezcla que comprende un compuesto de formula (I) (en
particular, uno de los compuestos especificos descritos en la presente, p. €j., cualquiera de los compuestos A1-A99,
o el compuesto A100 o A101, o cualquiera de los compuestos A102-A108, o cualquiera de los compuestos A109-
A211, o cualquiera de los compuestos P1-P30, presente como un compuesto libre y/o como una de sus sales
agroquimicamente aceptables) y un protector, el protector comprende (p. €j., es) benoxacor, cloquintocet-mexilo,
acido cloquintocet o una de sus sales agroquimicamente aceptables, ciprosulfamida, mefenpir-dietilo, isoxadifeno-
etilo y/o N-(2-metoxibenzoil)-4-[(metilaminocarbonil)amino]bencenosulfonamida. Incluso mas preferentemente, el
protector comprende (p. e€j., es) cloquintocet-mexilo, acido cloquintocet o una de sus sales agroquimicamente
aceptables, mefenpir-dietilo y/o isoxadifeno-etilo; en particular para su uso en cereales que no sean avena tales
como trigo, cebada, centeno y/o triticale. El cloquintocet-mexilo es particularmente valioso y es el protector mas
preferido, especialmente para su uso en cereales que no sean avena tales como trigo, cebada, centeno y/o triticale.

En las composiciones 0 mezclas mencionadas anteriormente que comprenden un compuesto de formula (I) (en
particular, uno de los compuestos especificos descritos en la presente, p. €j., cualquiera de los compuestos A1-A99,
o el compuesto A100 o A101, o cualquiera de los compuestos A102-A108, o cualquiera de los compuestos A109-
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A211, o cualquiera de los compuestos P1-P30, presente en forma de compuesto libre y/o como una de sus sales
agroquimicamente aceptables) con un protector, y la relacién ponderal del compuesto de férmula (I) respecto al
protector puede variar dentro de un rango amplio y es, normalmente, de 200:1 a 1:200, especialmente de 50:1 a
1:50 o de 50:1 a 1:20, mas especialmente de 20:1 a 1:20, incluso mas especialmente de 20:1 a 1:10.
Preferentemente, el protector comprende (p. €j., es) cloquintocet-mexilo, acido cloquintocet o una de sus sales
agroquimicamente aceptables, mefenpir-dietilo y/o isoxadifeno-etilo, y la relacion ponderal del compuesto de férmula
(I) respecto al protector es de 50:1 a 1:20, mas preferentemente de 20:1 a 1:10, incluso mas preferentemente de
15:1 a 1:2 (esto puede ser, por ejemplo, para su uso en cereales que no sean avena). Normalmente, estas
relaciones ponderales se miden como el compuesto o los compuestos libres, es decir, excluyendo el peso de
cualquier contraién o contraiones asociados que formen una sal.

Tasas de aplicacion del herbicida (p. ej., compuesto de férmula (1)) y/o protector: la tasa de aplicacién del protector
respecto al compuesto de férmula () depende en gran medida del modo de aplicacién. En el caso del tratamiento de
campos y/o suelos y/o plantas (p. €j., en un campo o invernadero): se aplican, por ejemplo, de 0.5 a 1000 g de
protector por ha, o preferentemente de 1 a 250 g o de 2 a 200 g de protector por ha; y/o generalmente de 1 a 2000 g
del compuesto de férmula (1) por ha, o se aplican preferentemente de 5 a 500 g o de 10 a 400 g del compuesto de
férmula (1) por ha. ha = hectarea. Normalmente, estas tasas de aplicacion se miden como el compuesto libre, es
decir, excluyendo el peso de cualquier contraién o contraiones asociados que formen una sal. En el tratamiento de
campos, la aplicacion del compuesto de férmula (1) es preferentemente posemergencia.

Los compuestos y/o las composiciones herbicidas de acuerdo con la invenciéon son adecuados para todos los
métodos de aplicacion habituales en agricultura, tales como, por ejemplo, aplicacion preemergencia, aplicacion
posemergencia y preparacion de la semilla. Se prefiere la aplicaciéon posemergencia. Dependiendo del uso previsto,
los protectores pueden utilizarse para pretratar el material seminal de la planta de cultivo (preparacion de la semilla o
plantulas) o se pueden introducir en el suelo antes o después de la siembra y a continuacion aplicar el compuesto
(sin proteccion) de formula (1), opcionalmente combinado con un coherbicida. Sin embargo, también se puede aplicar
solo o junto con el herbicida antes o después de que emerjan las plantas. Por lo tanto, el tratamiento de las plantas o
el material seminal con el protector puede llevarse a cabo, en principio, independientemente del momento en el que
se aplique el herbicida. Generalmente se prefiere el tratamiento de la planta mediante la aplicacién simultanea del
herbicida y el protector (p. €j., en forma de una mezcla en tanque). La tasa de aplicacion del protector respecto al
herbicida depende en gran medida del modo de aplicacion. En el caso del tratamiento de campos y/o suelos y/o
plantas (p. ej., en un campo o invernadero), generalmente se aplican de 0.001 a 5.0 kg de protector/ha,
preferentemente de 0.001 a 0.5 kg de protector/ha. ha = hectarea. En el caso de la preparacion de semillas,
generalmente se aplican de 0.001 a 10 g de protector/kg de semilla, preferentemente de 0.05 a 2 g de protector/kg
de semilla. Cuando se aplica el protector en forma liquida, con impregnacion de las semillas, poco antes de la
siembra, es conveniente utilizar soluciones protectoras que contengan el principio activo en una concentracion de 1
a 10 000 ppm, preferentemente de 100 a 1000 ppm.

En la invencion, en el caso del tratamiento de campos y/o suelos y/o plantas (p. €j., aplicacién posemergencia),
generalmente se aplican de 1 a 2000 g de herbicida (en particular el compuesto de férmula (I))/ha, pero
preferentemente de 5 a 1000 g de herbicida (en particular el compuesto de férmula (I))/ha, mas preferentemente de
10 a 400 g de herbicida (en particular el compuesto de formula (I))/ha. Si se utiliza un protector, en el caso del
tratamiento de campos y/o suelos y/o plantas (p. €j., aplicacion posemergencia), generalmente se aplican de 0.5 a
1000 g de protector/ha, preferentemente de 2 a 500 g de protector/ha, mas preferentemente de 5 a 200 g de
protector/ha.

En una realizacién particular, la composicion o mezcla que comprende el compuesto de formula (I) y uno o mas
herbicidas adicionales (p. €j., como los mencionados anteriormente en la presente) se puede aplicar junto con uno
de los protectores mencionados en la presente, p. ej., anteriormente en la presente.

Los siguientes ejemplos ilustran la invencién aun mas pero sin limitarla.
EJEMPLOS DE PREPARACIONES

Los expertos en la técnica apreciaran que ciertos compuestos que se describen a continuacion son p-cetoenoles, y
como tales pueden existir como un Unico tautémero o como una mezcla de tautdmeros cetoendlicos y diceténicos,
tal como se describe, por ejemplo, en J. March, Advanced Organic Chemistry, tercera edicion, John Wiley and Sons.
Los compuestos que se muestran a continuacion y en las siguientes Tablas A1, A2, A3 o P1 se dibujan normalmente
como un Unico tautémero endlico arbitrario, pero deberia inferirse que esta descripcion abarca la forma dicetonica y
cualesquiera enoles posibles que pudieran originarse por tautomeria. Cuando se observa mas de un tautdémero en la
RMN de proton (1H RMN), los datos que se muestran son para la mezcla de tautémeros. Asimismo, algunos de los
compuestos que se muestran a continuacion se dibujan como enantidmeros Unicos con fines simplificativos, pero a
menos que se especifiquen como enantidmeros Unicos, deberia interpretarse que estas estructuras representan una
mezcla de enantiomeros. Ademas, algunos de los compuestos pueden existir como diastereoisomeros y deberia
inferirse que estos pueden estar presentes como una mezcla de diastereoisomeros o como cualquier
diastereoisémero unico posible. En la seccion experimental detallada, se elige el tautémero dicetdnico a efectos de
nomenclatura, incluso si el tautdmero predominante esta en forma endlica.
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Abreviaturas empleadas en la presente:
DCM - diclorometano

DMF - N,N-dimetilformamida

DMSO - sulféxido de dimetilo

EDTA - &cido etilendiaminotetraacético
Base de Hunig - N,N-diisopropiletilamina
LDA - diisopropilamida de litio

LIHMDS - hexametildisilazida de litio, denominada también 1,1,1,3,3,3-hexametildisilazan-2-ida de litio, o
bis(trimetilsilillamida de litio

P2tBu - 1-ten‘-butil-2,2,4,4,4-pentakis(dimetiIamino)-2)\5,4)\5-catenadi(fosfaceno)

PTFE - politetrafluoroetileno

SPhos (S-Phos) - 2-(diciclohexilfosfino)-2',6'-dimetoxibifenilo

TFA — acido trifluoroacético

THF - tetrahidrofurano

TA — temperatura ambiente (normalmente de aprox. 15-30 °C tal como aprox. 18-25 °C)
HPLC - cromatografia liquida de alta resolucion (o alta presion)

MS — espectrometria de masas

RMN - resonancia magnética nuclear

con los datos de los espectros de 'H RMN proporcionados en la presente: s = singlete, d = doblete, t = triplete, ¢ =
cuatriplete, dd = doblete de dobletes, m = multiplete, a = ancho

SFC - cromatografia de fluidos supercriticos

Intermedio 1 — Preparacion de 3-metoxi-2-(2,4,6-trimetilfenil)ciclopent-2-en-1-ona (descrita previamente como
Ejemplo 1 paso 1 en las paginas 54-55 del documento WO 2010/000773 A1)

~
L0
)
A una suspension de 2-bromo-3-metoxiciclopent-2-en-1-ona (6.75 g, 35.3 mmol), acido 2,4,6-trimetilfenilborénico
(6.99 g, 42.6 mmol) y fosfato de potasio recién molido (15 g, 70.6 mmol) en tolueno desgasificado (180 ml) en
atmoésfera de nitrogeno, se afiaden Pd(OAc), (159 mg, 0.71 mmol) y S-Phos (2-(diciclohexilfosfino)-2',6'-
dimetoxibifenilo) (579 mg, 1.41 mmol), y la reaccion se calienta hasta 90 °C con agitacion en atmdsfera de nitrégeno
durante 4 horas. La mezcla de reaccion se reparte entre acetato de etilo (150 mL) y agua (150 mL), se retira la fase
organica, se afiade gel de silice a la fase organica, se evapora el disolvente a presion reducida y se purifica el

residuo mediante cromatografia flash en gel de silice para obtener 3-metoxi-2-(2,4,6-trimetilfenil)ciclopent-2-en-1-ona
(6.2 g).

Ejemplo 1 — Sintesis del compuesto A1
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* ﬁ“\*@

Paso uno: Sintesis de trifluorometanosulfonato de 2-nitroetilo

/\/O //
//\
@]

A una solucion agitada de 2-nitroetanol (4.88 mL, 68 mmol) en diclorometano (200 mL) a 0 °C se afiadio piridina (11
mL, 136 mmol) seguida de la adicién gota a gota de anhidrido trifluorometanosulfénico. El color de la reaccion se
transformé de rosa palido a amarillo pasando por rojo oscuro durante la adicion del anhidrido. La reaccion se dejé
calentar hasta temperatura ambiente durante tres horas y después se detuvo mediante la adiciéon cuidadosa de H,O
(200 mL). Se separaron las fases y se extrajo la fase acuosa con mas diclorometano (2 x 100 mL). Los extractos
organicos se lavaron con solucién acuosa saturada de NH4CI (100 mL) y H,O (100 mL), se secaron con MgSOs, se
filtraron y se evaporaron a sequedad a presion reducida para obtener el producto deseado (4.2 g, 28%) como un
aceite amarrillo/marrén que se utilizo en los pasos siguientes sin purificacion adicional. "H RMN (400 MHz, CDCls) 84
5.00 (t, 2H), 4.75 (t, 2H). "°F RMN (375 MHz, CDCls) &¢ -74.1

Paso dos: Sintesis de 3-metoxi-5-(2-nitroetil)-2-(2,4,6-trimetilfenil)ciclopent-2-en-1-ona

/
0

Uas

0]

NO,

A una soluciéon agitada de 3-metoxi-2-(2,4,6-trimetilfenil)ciclopent-2-en-1-ona (2.30 g, 10.0 mmol) (p. €j., que se
puede preparar mediante el método mostrado en el Intermedio 1 de la presente o que se puede preparar mediante
uno o varios métodos descritos en el documento WO 2010/069864 A1 y/o WO 2011/073060 A2) en tetrahidrofurano
(100 mL) a -78 °C en atmdsfera de N, se afiadié gota a gota diisopropilamida de litio (6.11 mL de una solucién 1.8 M
en tetrahidrofurano/etilbenceno/heptano, 11.0 mmol). La reaccion se agité a -78 °C durante 105 minutos y a
continuacién se afadié gota a gota una solucion de trifluorometanosulfonato de 2-nitroetilo (2.68 g, 12.0 mmol) en
tetrahidrofurano (10 mL). La reaccion se agitd a -78 °C durante 30 minutos y después se dejé calentar hasta
temperatura ambiente. La reaccion se detuvo cuidadosamente con H,O (200 mL) y se extrajo con EtOAc (3 x 100
mL). Los extractos organicos combinados se lavaron con salmuera (50 mL), se secaron con MgSOy, se filtraron y se
evaporaron a sequedad a presién reducida para obtener un aceite marréon. El producto crudo se purificé mediante
cromatografia flash en silice utilizando un gradiente de un 100% de hexano a un 100% de EtOAc para obtener el
compuesto deseado (780 mg, 26%) como un aceite incoloro. 'H RMN (400 MHz, CDCl3) 5 6.85 (s, 2H), 4.65 (t, 2H),
3.70 (s, 3H), 3.05 (dd, 1H), 2.75-2.65 (m, 1H) 2.55-2.40 (m, 2H), 2.30 (s, 3H), 2.30 (m, 1H), 2.05 (s, 6H).

Paso tres: Sintesis de 5-(2-aminoetil)-3-metoxi-2-(2,4,6-trimetilfenil)ciclopent-2-en-1-ona
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<

0]

NH,

A una solucién agitada de 3-metoxi-5-(2-nitroetil)-2-(2,4,6-trimetilfenil)ciclopent-2-en-1-ona (108 mg, 0.356 mmol) en
MeOH (10 mL) en atmosfera de N2 se afiadié formiato de amonio (67 mg, 1.07 mmol) seguido de Pd/C al 10% (5
mg, catalitico). La reaccion se calento a reflujo durante 1 hora, se dejé enfriar hasta temperatura ambiente y después
se filtr6 a través de un lecho de Celite, lavando con mas MeOH (10 mL). Se elimind el disolvente a presion reducida
para obtener el producto crudo (64 mg) que se utilizé sin purificacion adicional. "H RMN (400 MHz, CDCl3) & 6.85 (s,
2H), 3.70 (s, 3H), 2.95 (dd, 1H), 2.90-2.75 (m, 2H), 2.75-2.65 (m, 1H), 2.50 (d, 1H), 2.25 (s, 3H), 2.10-2.05 (m, 1H),
2.05 (2 xs, 2 x 3H), 1.65-1.55 (m, 1H).

Paso cuatro: Sintesis de N-[2-[4-metoxi-2-0x0-3-(2,4,6-trimetilfenil)ciclopent-3-en-1-il]etillbenzamida

/
O
O . O
N
H
O
A una solucion agitada de la 5-(2-aminoetil)-3-metoxi-2-(2,4,6-trimetilfenil)ciclopent-2-en-1-ona cruda (64 mg, 0.234
mmol) en diclorometano (5 mL) se afadié EtsN (65 uL, 0.468 mmol) seguido de cloruro de benzoilo (29 uL, 0.25
mmol). La reaccioén se agité a temperatura ambiente durante 72 horas y a continuacion se detuvo con H>O (15 mL) y
se extrajo con EtOAc (3 x 10 mL). Los extractos organicos combinados se lavaron con salmuera (10 mL), se secaron
con MgSOQy, se filtraron y se evaporaron a sequedad a presion reducida para obtener un aceite marrén. El producto
crudo se purific6 mediante cromatografia flash en silice utilizando un gradiente de un 100% de hexano a un 100% de
EtOAc para obtener el producto deseado (61 mg, 69%) como un aceite incoloro. '"H RMN (400 MHz, CDCl3) & 7.80

(d, 2H), 7.50-7.35 (m, 4H), 6.85 (2 x s, 2H), 3.80 (s, 3H), 3.70-3.60 (m, 2H), 3.10 (dd, 1H), 2.80-2.75 (m, 1H), 2.55 (d,
1H), 2.25 (s, 3H), 2.05 (2 x s, 6H), 2.05-1.90 (2H, m).

Paso cinco: Sintesis de N-[2-[2,4-diox0-3-(2,4,6-trimetilfenil)ciclopentil]etillbenzamida

O
O
N
H
O
Una solucién de N-[2-[4-metoxi-2-ox0-3-(2,4,6-trimetilfenil)ciclopent-3-en-1-illetillbenzamida (48 mg, 0.127 mmol) en
acetona (1 mL) y HCI 2 M (1 mL) se calent6 a 80 °C durante 50 minutos con irradiacion de microondas. La reaccion
se enfrid hasta temperatura ambiente, se diluydé con H,O y se extrajo con EtOAc (3 x 10 mL). Los extractos
organicos combinados se lavaron con salmuera (10 mL), se secaron con MgSOs, se filtraron y se evaporaron a
sequedad a presion reducida para obtener un aceite de color marrén palido. El producto crudo se purificé mediante
cromatografia flash en silice utilizando un gradiente de un 100% de hexano a un 100% de EtOAc para obtener el
producto deseado (25 mg, 54%) como un aceite incoloro. '"H RMN (400 MHz, ds-acetona) & 8.30 (a, 1H), 7.97-7.93

(m, 2H), 7.60-7.55 (m, 1H), 7.50-7.45 (m, 2H), 6.85 (s, 2H), 3.80-3.70 (a, 1H), 3.60-3.50 (m, 1H), 3.00-2.70 (m, 2H),
2.25 (s, 3H), 2.15-2.05 (m, 1H), 2.05 (2 x s, 2 x 3H), 1.95-1.90 (m, 1H)

Ejemplo 2 — Sintesis del compuesto A44
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(o]
(e} Cl
N =
H
(e} N\

(A44)

Paso uno: Sintesis de 1-nitroetileno
/\No2

En un matraz equipado con un equipo de destilacién se introdujeron nitroetanol (60.0 g, 0.44 mol) y anhidrido ftalico
(146.38 g, 0.66 mol). Se cred en el matraz un vacio de 110 mmbar, y el matraz recolector se enfrié con hielo seco y
acetona. La mezcla se calenté a continuacién hasta 130 °C. Después de 1 h a 130 °C, la temperatura se incrementé
lentamente hasta 180 °C en 2 h. Una vez finalizada la destilacion, se dejo de calentar y el destilado se disolvio en
100 mL de tetrahidrofurano anhidro, se secé con CaCl, anhidro y se conservd como una solucion en tetrahidrofurano
(33.34 g, 69%). "H RMN (400 MHz, CDCl3) 5 6.85-6.95 (a, 1H), 6.25-6.35 (a, 1H), 5.60-5.70 (s a, 1H).

Paso dos: Sintesis de 3-metoxi-5-(2-nitroetil)-2-(2,4,6-trimetilfenil)ciclopent-2-en-1-ona

/
0

Uas

0]

NO,

A una solucion de 3-metoxi-2-(2,4,6-trimetilfenil)ciclopent-2-en-1-ona (2.50 g, 10.86 mmol) en tetrahidrofurano
anhidro (25 mL) a -78 °C en atmdsfera de argon se afiadid gota a gota diisopropilamida de litio (1.8 M en
tetrahidrofurano, 6.03 mL, 10.86 mmol) manteniendo la temperatura por debajo de -50 °C. Una vez finalizada la
adicioén, la mezcla se dejé agitar durante 30 min. A continuacion, se afiadié una solucion del nitroetileno (2.38 mL,
10.86 mmol) gota a gota durante 1 h utilizando un embudo de adicién. Una vez finalizada la adicién, la mezcla se
agité 30 min antes de dejarla calentar hasta temperatura ambiente. Tras agitar 1 h, la reaccién se detuvo mediante la
adicion de agua (50 mL) seguida de una solucién saturada de cloruro de amonio (50 mL). Posteriormente, la mezcla
se extrajo con acetato de etilo (3x20 mL). Los extractos organicos combinados se secaron, se filtraron y se
evaporaron a sequedad. El producto crudo se purific6 mediante cromatografia flash en silice utilizando un gradiente
de hexano/acetato de etilo para obtener el producto deseado (2.00 g, 60%) como un aceite incoloro. 'H RMN (400
MHz, CDCIs) 6 6.85 (s, 2H), 4.65 (t, 2H), 3.70 (s, 3H), 3.05 (dd, 1H), 2.75-2.65 (m, 1H) 2.55-2.40 (m, 2H), 2.30 (s,
3H), 2.30 (m, 1H), 2.05 (s, 6H).

Paso tres: Sintesis de 5-(2-aminoetil)-3-metoxi-2-(2,4,6-trimetilfenil)ciclopent-2-en-1-ona

/
o)

Uad

A una solucién de 3-metoxi-5-(2-nitroetil)-2-(2,4,6-trimetilfenil)ciclopent-2-en-1-ona (2.00 g, 6.59 mmol) en MeOH
(40.0 mL) se afadioé formiato de amonio (2.08 g, 32.96 mmol) seguido de paladio sobre carbén (al 10%, 0.50 g).
Posteriormente, la mezcla se agité durante dos horas a temperatura ambiente y, a continuacion, se filtré a través de
un lecho de Celite y el filtrado se evapor6é a sequedad a presion reducida. El residuo se disolvié posteriormente en

NH,
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diclorometano (20 mL) y se lavd con solucion saturada de bicarbonato sédico (2x10 mL). La fase organica se seco
con sulfato de magnesio, se filtré y se evaporé a sequedad a presion reducida para obtener el producto crudo (0.35
g, 19%) como un aceite marrén que se utilizé sin purificacion adicional. "H RMN (400 MHz, d4-metanol) 6.86-6.89 (s,
2H), 4.64-4.70 (t, 2H), 3.71-3.73 (s, 3H), 3.00-3.08 (m, 1H), 2.66-2.75 (m, 1H), 2.39-2.52 (m, 2H), 2.24-2.32 (m, 4H),
2.06-2.09 (d, 6H).

Paso cuatro: Sintesis de 3-cloro-N-[2-[2,4-diox0-3-(2,4,6-trimetilfenil)ciclopentil]etil]piridin-2-carboxamida

\
(e} Cl
N 2
H
(e} N\

A una solucion agitada de la 5-(2-aminoetil)-3-metoxi-2-(2,4,6-trimetilfenil)ciclopent-2-en-1-ona (0.250 g, 0.91 mmol)
en N,N-dimetilformamida (9 mL) se ahadieron la base de Hunig (N,N-diisopropiletilamina) (0.40 mL, 2.29 mmol) y el
acido 3-cloropicolinico (0.16 g, 1.01 mmol). A continuacién, la reacciéon se enfri6 hasta 0 °C y se afhadid
hexafluorofosfato de benzotriazol-1-iloxi(tripirrolidin-1-il)fosfonio (0.97 g, 1.83 mmol). Una vez finalizada la adicion, la
reaccion calenté hasta temperatura ambiente y se agité durante dos horas. A continuacion, la reaccion se evaporo a
sequedad a presion reducida y el producto crudo se empled en el siguiente paso sin purificacion adicional.

A una solucioén del éter endlico crudo en EtOH (4 mL) se afiadié acido clorhidrico 2 M (4 mL) y posteriormente la
mezcla se calentd hasta 60 °C durante 4 horas. A continuacion, la reaccion se dejo enfriar hasta temperatura
ambiente y después se evapord a sequedad a presion reducida. El producto crudo se purificd seguidamente en un
sistema de purificacion dirigida por masas FractionLynx para obtener el producto deseado (0.072 g, 18%) como un
sélido blanquecino. "H RMN (400 MHz, d4-metanol) 8, 8.50-8.54 (m, 1H), 7.94-7.98 (m, 1H), 7.47-7.52 (m, 1H), 6.84-
6.88 (s, 2H) 3.49-3.64 (m, 2H), 2.91-2.99 (m, 1H), 2.81-2.90 (m, 1H), 2.47-2.55 (m, 1H), 2.16-2.27 (m, 4H), 2.03-
2.07 (s, 6H), 1.67-1.78 (1H, m).

Ejemplo 3 — Sintesis del compuesto A84

=

Ir=z

NN
(A84)

Paso uno: Sintesis de 2-(4-bromo-2-etil-6-metilfenil)-3-metoxi-5-(2-nitroetil)ciclopent-2-en-1-ona

A una solucion de 2-(4-bromo-2-etil-6-metilfenil)-3-metoxiciclopent-2-en-1-ona (8.0 g, 25.87 mmol) en
tetrahidrofurano (130 mL), en atmdsfera de nitrogeno a una temperatura comprendida entre -50 °C y -60 °C se
afnadié gota a gota una solucion de diisopropilamida de litio (1.8 M en tetrahidrofurano/éter/benceno) (25.87 mmol,
14.4 mL) manteniendo la temperatura constante. A continuacion, la mezcla se agité6 durante 30 min a una
temperatura comprendida entre -50 °C y -60 °C. Posteriormente, se afiadié una solucion de 1-nitroetileno (0.98
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equiv., 25.36 mmol, 14.94 mL, 1.852 g) en tetrahidrofurano muy lentamente, de nuevo manteniendo la temperatura
constante. La mezcla de reaccion se agité durante 30 min antes de dejarla calentar hasta temperatura ambiente. La
mezcla se agité a temperatura ambiente durante 1 h antes de detenerla mediante la adicion de cloruro de amonio
saturado (100 mL). La mezcla se extrajo a continuacion con diclorometano (3 x 100 mL). Los extractos organicos
combinados se secaron con MgSOys, se filtraron y se evaporaron a sequedad a presién reducida. El producto crudo
se purificd mediante cromatografia flash en silice utilizando un gradiente de EtOAc/hexano para obtener el producto
deseado (5.64 g, 57%) como un aceite marrén. 'H RMN (400 MHz, CDCl3) & 7.22 (s, 2H), 4.67 (t, 2H), 3.75 (s, 3H),
3.10-3.03 (m, 1H), 2.75-2.65 (m, 1H), 2.50-2.15 (m, 5H), 2.09 (s, 3H), 1.15-1.08 (m, 3H).

Paso dos: Sintesis de N-[2-[3-(4-bromo-2-etil-6-metilfenil)-4-metoxi-2-oxociclopent-3-en-1-il]etil]piridin-2-

carboxamida
O
N =
H
NN

Br

s

A una suspension de 2-(4-bromo-2-etil-6-metilfenil)-3-metoxi-5-(2-nitroetil)ciclopent-2-en-1-ona (5.269 g, 13.79 mmol)
en EtOH (70 mL) en atmdsfera de nitrégeno se afnadié HBr conc. (10.54 mL, 194 mmol). Se afiadié Zn en polvo
(1.80 g, 27.57 mmol), y el sustrato inmediatamente se disolvid y se observd una reaccion exotérmica. La temperatura
de la reaccion se volvio a reducir hasta temperatura ambiente mediante enfriamiento con un bafio de hielo y se agité
la reaccién a temperatura ambiente durante 4 h. A continuacion, la reaccion se enfrié hasta 0 °C y se afiadi6 otra
porcién de Zn en polvo (1.80 gramos, 27.57 mmol) en porciones. La reaccion se dejoé calentar hasta temperatura
ambiente y se agité durante 2 horas mas. La reaccion se vertio en agua (100 mL) y el pH se ajusté cuidadosamente
hasta ~7 mediante la adicion de solucién acuosa saturada de hidrogenocarbonato de sodio. El polvo blanco
resultante se filtro, se lavd con hidrogenocarbonato de sodio acuoso saturado, hexano y una pequefia cantidad de
éter, y se seco a presion reducida para obtener la amina cruda como un solido blanco (9.8 g).

A la amina cruda (8.84 g) en diclorometano (90 mL) a 10 °C se afiadi6 base de Hunig (5.14 mL, 30.1 mmol) seguida
de una adicién en porciones de clorhidrato de cloruro de piridin-2-carbonilo (5.36 g, 30.1 mmol), manteniendo la
temperatura por debajo de 10 °C. A continuacion, la reaccion se dejo calentar hasta temperatura ambiente y se agité
durante 3 horas mas. La reaccion se detuvo afiadiendo cloruro de amonio acuoso saturado (200 mL) y la mezcla se
extrajo con diclorometano (2x 200 mL). Los extractos organicos combinados se hicieron pasar a través de un filtro
sinterizado de PTFE y se purificaron mediante cromatografia flash en silice para obtener el compuesto deseado
(1.27 g, 11%) como un solido blanquecino pegajoso. 'H RMN (400 MHz, CDCl3) & (delta) 1.08 (td, 3H), 1.73 - 1.84
(m, 1H), 2.06 (s, 1.5H), 2.08 (s, 1.5H), 2.19 - 2.31 (m, 1H), 2.32 - 2.47 (m, 2H), 2.63 (dd, 1H), 2.70 - 2.79 (m, 1H),
3.10 (ddd, 1H), 3.55 - 3.66 (m, 1H), 3.69 - 3.76 (m, 1H), 3.78 (s, 3H), 7.18 - 7.25 (m, 2H), 7.44 (ddd, 1H), 7.86 (td,
1H), 8.19 (d, 1H), 8.27 (s a, 1H), 8.56 (d, 1H).

Paso tres: Sintesis de N-[2-[3-(2-etil-6-metil-4-prop-1-inilfenil)-4-metoxi-2-oxociclopent-3-en-1-il]etil]piridin-2-

carboxamida
(@]
N =
H
NN

A un matraz que contenia N-[2-[3-(4-bromo-2-etil-6-metilfenil)-4-metoxi-2-oxociclopent-3-en-1-illetil]piridin-2-
carboxamida (320 mg, 0.6996 mmol), el aducto de dicloro[1,1'-bis(difenilfosfino)ferroceno]paladio (Il) y diclorometano
(78.4 mg, 0.105 mmol,), yoduro de cobre (l) (27 mg, 0.14 mmol) y fluoruro de cesio (0.2147 g, 1.4 mmol) en
atmodsfera de nitrogeno se afiadié N,N-dimetilformamida anhidra desgasificada (3.2 mL), seguida de tributil(1-
propinil)estafio (0.2666 g, 0.77 mmol) y la reaccion se calenté hasta 100 °C durante 3 horas. La mezcla se dejo
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enfriar hasta temperatura ambiente, se diluyé con EtOAc (50 mL) y se lavd con cloruro de amonio acuoso saturado
(50 mL). La capa organica se separo, se lavo con salmuera saturada (2 x 50 mL), y la capa organica se hizo pasar a
través de un filtro sinterizado de PTFE, se colocd en seco sobre silice y se purificé mediante cromatografia flash en
silice utilizando un gradiente de EtOAc/hexano para obtener el compuesto deseado (0.184 g, 63%) como una
mezcla de atropisémeros. 'H RMN (400 MHz, CDCls) & (delta) 8.56 (d, 1H), 8.27 (a, 1H), 8.19 (d, 1H), 7.90-7.80 (m,
1H), 7.47- 7.40 (m, 1H), 7.15-7.07 (m, 2H), 3.78-3.69 (m, 4H) 3.10-3.06 (m, 1 H), 3.66-3.55 (m, 1H), 2.77-2.69 (m,
1H), 2.61(dd, 1H) 2.4 -2.32 (m, 2H), 2.31-2.21 (m, 1H), 2.07 (s, 1.5H), 2.05 (s, 1.5H), 2.03 (s, 3H), 1.85-1.73 (m,
1H), 1.10-1.06 (m, 3H).

Paso cuatro: Sintesis de  N-[2-[3-(2-etil-6-metil-4-prop-1-inilfenil)-2,4-dioxociclopentil]etil]piridin-2-
carboxamida

A una solucion agitada de N-[2-[3-(2-etil-6-metil-4-prop-1-inilfenil)-4-metoxi-2-oxociclopent-3-en-1-illetil]piridin-2-
carboxamida (184 mg, 0.4418 mmol) en acetona (1 mL) se afiadio HCI 2 M (1 mL) y la reaccién se calenté hasta 50
°C durante 5 horas.

La reaccion se concentrd a presion reducida para eliminar la acetona en exceso, se diluyd con EtOAc (25 mL) y se
extrajo con una solucién de K;CO3; 1 M (25 mL). La capa organica se reservod y a continuacion la capa acuosa se
acidificd hasta pH6 con HCI concentrado (se observé un precipitado) y se extrajo con EtOAc (25 mL). Esta capa
organica proporciond una recuperacion baja, de modo que la capa de EtOAc inicial se lavd con cloruro de amonio
acuoso saturado (25 mL) y se combiné con el otro extracto organico de lavado. Esta combinacion se colocé en seco
sobre silice y se purific6 mediante cromatografia flash utilizando un gradiente de un 2-10% de MeOH en
diclorometano para obtener el compuesto deseado (105 mg, 59%) como una goma marrén correspondiente a una
mezcla de atropisémeros. 'H RMN (400 MHz, CDCls) & (delta) 1.12 (dt, 3H), 1.78 - 1.94 (m, 2H), 2.04 (s, 3H), 2.11
(s, 1.5H), 2.15 (s, 1.5H), 2.18 (d, 1H), 2.44 (dt, 2H), 2.81 - 3.04 (m, 2H), 3.35 - 3.53 (m, 1H), 4.04 - 4.25 (m, 1H), 7.05
-7.19 (m, 2H), 7.46 - 7.60 (m, 1H), 7.91 (t, 1H), 8.22 (d, 1H), 8.61 (d, 1H), 8.69 (br. s., 1H), 12.25 (s a, 1H).

Ejemplo 4 — Sintesis del compuesto A85

(A85)

Paso uno: Sintesis de N-[2-[3-[2-etil-6-metil-4-(2-trimetilsililetinil)fenil]-4-metoxi-2-oxociclopent-3-en-1-
il]etil]piridin-2-carboxamida
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Ir=z

N

A un matraz que contenia N-[2-[3-(4-bromo-2-etil-6-metilfenil)-4-metoxi-2-oxociclopent-3-en-1-illetil]piridin-2-
carboxamida (314 mg, 0.69 mmol) y paladio-tetrakis(trifenilfosfina) (0.034 mmol, 0.04 g) en atmdsfera de nitrégeno
se afadi6 tolueno anhidro desgasificado (10 mL), seguido de trimetil(2-tributilestanniletinil)silano (0.83 mmol, 0.32 g)
y la reaccion se calenté hasta 100 °C durante 17 horas. La reaccion se filtré a través de un filtro sinterizado, se
colocd en seco sobre silice y se purificd mediante cromatografia flash utilizando un gradiente de un 30-100% de
EtOAc en hexano para obtener el compuesto deseado (283 mg, 97%) como una goma de color amarillo palido
correspondiente a una mezcla de atropisémeros. 'H RMN (400 MHz, CDCls) & 8.56 (d, 1H), 8.27 (s a, 1H), 8.19 (d,
1H), 7.86 (td, 1H), 7.41 - 7.46 (m, 1H), 7.15 - 7.22 (m, 2H), 3.73 - 3.80 (m, 1H), 3.72 (s, 3H), 3.56 - 3.65 (m, 1H), 3.07
(ddd,1H), 2.69 - 2.78 (m, 1H), 2.61 (dd, 1H), 2.33 - 2.45 (m, 2H), 2.25 (dd, 1H), 2.07 (s, 1.5H), 2.05 (s, 1.5H), 1.75 -
1.84 (m, 1H), 1.08 (td, 3H), 0.21 - 0.26 (m, 9H).

Paso dos: Sintesis de N-[2-[3-(2-etil-4-etinil-6-metilfenil)-4-metoxi-2-oxociclopent-3-en-1-il]etil]piridin-2-

carboxamida
(@]
N
N =
H
™

A una solucion de N-[2-[3-[2-etil-6-metil-4-(2-trimetilsililetinil)fenil]-4-metoxi-2-oxociclopent-3-en-1-il]etil]piridin-2-
carboxamida (283 mg, 0.5962 mmol) en tetrahidrofurano (10 mL) a 0 °C se afiadi6 gota a gota fluoruro de
tetrabutilamonio (1.0 mol/L) en tetrahidrofurano (3 equiv., 1.8 mL, 1.789 mmol, 1.0 mol/L) durante un periodo de 2
minutos. A continuacion, la reaccion se dejé calentar hasta temperatura ambiente y se agité durante 90 minutos
mas. La reaccion se detuvo mediante la adicién de cloruro de amonio acuoso saturado (25 mL) y se extrajo con
acetato de etilo (25 mL). A continuacion, la capa organica se filtr6 a través de un filtro sinterizado de PTFE, se colocé
en seco sobre silice y se purificd mediante cromatografia flash en silice utilizando un gradiente de un 50-100% de
EtOAc en hexano para obtener el producto deseado como una mezcla de atropisémeros (207 mg, 86%) en forma de
una goma sin necesidad de una purificacion adicional. 'H RMN (400 MHz, CDCls) & 8.56 (d, 1H), 8.27 (a, 1H), 8.19
(d, 1H) 7.86 (td, 1H) 7.17-7.25 (m, 2H), 7.41-7.47 (m, 1H), 3.76 (s, 3H) 3.69-3.74 (m, 1H), 3.55-3.65 (m, 1H), 3.10
(ddd, 1H), 3.02 (s, 1H), 2.74 (ddd, 1H), 2.63 (dd, 1H), 2.34-2.45 (m, 2H), 2.20-2.32 (m, 1H) 2.09 (s, 1.5H), 2.07 (s,
1.5H), 1.73 -1.85, (m, 1H), 1.09 (td, 3H).

Paso tres: Sintesis de N-[2-[3-(2-etil-4-etinil-6-metilfenil)-2,4-dioxociclopentil]etil]piridin-2-carboxamida
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A una solucion de N-[2-[3-(2-etil-4-etinil-6-metilfenil)-4-metoxi-2-oxociclopent-3-en-1-illetil]piridin-2-carboxamida (207
mg, 0.5143 mmol) en acetona (1 mL) se afiadié HCI 2 N (1 mL) y la reaccién se calento hasta 50 °C durante 5 horas.
La reaccion se concentrd al vacio para eliminar la acetona en exceso, se diluyd con HCI 2 N (25 mL) y se extrajo con
EtOAc (25 mL) (la capa organica se reservo). El pH de la capa acuosa se ajusté a continuacion a pH6 con K.CO3 2
N y se extrajo con EtOAc (25 mL). La capa de EtOAc inicial se lavé con cloruro de amonio acuoso saturado (25 mL)
y se combind con el otro extracto organico de lavado. Esta combinacién se coloco en seco sobre silice y se purificd
mediante cromatografia flash utilizando un gradiente de un 2-10% de MeOH en diclorometano para obtener el
producto deseado (167 mg, 84%) como un sdlido pegajoso. 'H RMN (400 MHz, CDCI3) & (delta) 1.05 - 1.18 (m, 3H),
1.87 (t, 1H), 2.10 - 2.23 (m, 4H), 2.40 - 2.56 (m, 2H), 2.83 - 3.00 (m, 2H), 3.01 (s, 1H), 3.43 (d, 1H), 4.08 - 4.21 (m,
1H), 7.20 - 7.26 (m, 2H), 7.42 - 7.50 (m, 1H), 7.92 (t, 1H), 8.22 (d, 1H), 8.61 (d, 1H), 8.71 (s a, 1H).

Ejemplo 5 — Sintesis del compuesto A86

o)

O
aUaUat
=

0]

Iz

N
(A86)

Paso uno: Sintesis de N-[2-[3-[2-etil-4-(4-fluorofenil)-6-metilfenil]-4-metoxi-2-oxociclopent-3-en-1-il]etil]piridin-
2-carboxamida

/
(@]
)= )~
F
N
H

A una solucién de N-[2-[3-(4-bromo-2-etil-6-metilfenil)-4-metoxi-2-oxociclopent-3-en-1-ilJetil]piridin-2-carboxamida
(200 mg, 0.4373 mmol) en 1,4-dioxano (2 mL) se afiadieron fluoruro de cesio (3 equiv., 1.312 mmol, 0.1993 g), acido
(4-fluorofenil)borénico (1.5 equiv., 0.6559 mmol, 0.09177 g) y bis(difenilfosfino)ferrocenodicloropaladio (1) (0.2
equiv., 0.08745 mmol, 0.06399 g). A continuacion, la reaccion se calentd con irradiacion de microondas a 120 °C
durante 45 min. La reaccion se diluyd con acetato de etilo (20 mL) y se filtr6 a través de Celite. Seguidamente, el
filtrado organico se redujo al vacio antes de purificarlo mediante cromatografia flash en silice utilizando un gradiente
de EtOAc/hexano para obtener el producto deseado (183 mg, 89%) como una goma marron.

Paso dos: Sintesis de N-[2-[3-[2-etil-4-(4-fluorofenil)-6-metilfenil]-2,4-dioxociclopentil]etil]piridin-
2-carboxamida

(o]
(¢}
—~ )<
NT N\
H
(e} N\

A una soluciéon de  N-[2-[3-[2-etil-4-(4-fluorofenil)-6-metilfenil]-4-metoxi-2-oxociclopent-3-en-1-illetil]piridin-2-
carboxamida (187 mg, 0.3957 mmol) en acetona (1 mL) se afadié HCI 2 N (1 mL) y la reaccion se calenté hasta 50
°C durante 5 horas. La reaccion se concentré al vacio para eliminar la acetona en exceso, se ajusto el pH de la capa
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acuosa a aproximadamente 7 con KoCO3 2 N seguido de cloruro de amonio acuoso saturado (25 mL) y se extrajo
con EtOAc (25 mL). La capa organica se coloc6 en seco sobre silice y se purificd mediante cromatografia flash en
silice utilizando un gradiente de un 50-100% de EtOAc en hexano para obtener el producto deseado (169 mg, 93%
de rendimiento) como una mezcla de atropisémeros. 'H RMN (400 MHz, CDCls) & 12.35 (a, 1H), 8.71 (a, 1H), 8.62
(d, 1H), 8.23 (d, 1H), 7.96-7.88 (m, 1H), 7.57-7.49 (m, 3H), 7.26 (s, 2H), 7.10 (t, 2H), 4.18 (d, 1H), 3.44 (d, 1H), 3.04-
2.96 (m, 1H), 2.96-2.88 (m, 1H), 2.58-2.54 (m, 2H), 2.26 (s, 1.5H), 2.22 (s, 1.5H), 2.26-2.17 (m, 2H), 1.89 (i, 1H),
1.20-1.16 (m, 3H).

Ejemplo 6 — Sintesis del compuesto A87

(@]
Cl
- (@]
/N
=\ p
(0]

N

Iz

(ABT)

Paso uno: Sintesis de N-[2-[3-[4-(4-cloropirazol-1-il)-2-etil-6-metilfenil]-2,4-dioxociclopentil]etil]piridin-2-
carboxamida

0]
Cl
— (e}
/N
Sl
N N =
H
0]
NN

A un matraz de 3 bocas que contenia N-[2-[3-(4-bromo-2-etil-6-metilfenil)-4-metoxi-2-oxociclopent-3-en-1-
illetil]piridin-2-carboxamida (340 mg, 0.7433 mmol) se afadieron 4-cloropirazol (2 equiv., 1.487 mmol, 0.1524 g),
yoduro de cobre (2 equiv., 1.487 mmol, 0.2831 g), dimetilglicina (4 equiv., 2.973 mmol, 0.3066 g) y carbonato de
potasio (4 equiv., 2.973 mmol, 0.4151 g), y el recipiente se purgd con nitrégeno. A continuacion, se afiadié sulféxido
de dimetilo (anhidro) (6.8 mL) y la reaccion se calentd hasta 140 °C durante 90 min. La reaccion se filtré a través de
un filtro sinterizado de PTFE, se diluy6é con EtOAc (50 mL) y se extrajo con K.CO3 2 N (25 mL). La capa organica se
neutralizé con cloruro de amonio acuoso saturado (50 mL), se extrajo con EtOAc (50 mL) y se lavé con salmuera (3
x 50 mL). A continuacion, la capa organica se filtré a través de un filtro sinterizado de PTFE, se coloc6 en seco sobre
silice y se purificé mediante cromatografia flash en silice utilizando un gradiente de EtOAc/hexano para obtener el
producto deseado (63 mg, 18%) como una goma marrén. 'H RMN (400 MHz, CDCl3) & 8.71 (s a, 1H), 8.61 (d, 1H),
8.22 (d, 1H), 7.84 - 8.01, (m, 2H), 7.62 (s, 1H), 7.49 - 7.57 (m, 1H), 7.32 - 7.40 (m, 2H), 4.11 - 4.25 (m, 1H), 3.46 (s 3,
1H), 2.83 - 3.05 (m, 2H), 2.54 (dt, 2H), 2.23 (d, 5H), 1.88 (s a, 1H), 1.11 - 1.23 (m, 3H).

Ejemplo 7 - Separacion por HPLC quiral de los enantiomeros del compuesto A34 (compuestos A98-A99)
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El compuesto A34 (racémico) se separd en los compuestos enantiomeros A98 y A99 utilizando una columna de
HPLC quiral, mediante el siguiente método y en las siguientes condiciones.

La columna de HPLC quiral empleada era una columna de HPLC (s,s) WhelkO1 de 5 micrones y 21 mm x 250 mm,
fabricada por Regis Technologies, Inc. En esta columna, la fase estacionaria quiral es (S,S) 1-(3-5-
dinitrobenzamido)-1,2,3,4-tetrahidrofenantreno.

El sistema de disolventes empleado como eluyente para la columna fue una mezcla 30:70 (en volumen) del
Disolvente Ay el Disolvente B, en la que:

el Disolvente A es isohexano que contiene un 0.1% v/v de acido trifluoroacético (TFA) y
el Disolvente B es etanol.
Otras condiciones eran las siguientes:

Flujo a través de la columna: 21 mL/minuto.

Tiempo de analisis: 20 minutos.

Carga (compuesto colocado sobre la columna): 50 mg/mL del compuesto en etanol.
Volumen de muestra (compuesto) inyectado por analisis = 1800 microlitros.

Numero de inyecciones del compuesto = 5.

Cantidad del compuesto racémico A34 empleada: 350 mg.

La HPLC quiral de un total de 350 mg del compuesto A34 en las condiciones anteriores proporcioné 131 mg del
compuesto A98 (con un 100% de exceso enantiomérico (e.e.) y un tiempo de retencion de 12.04 minutos en las
condiciones anteriores) y 135 mg del compuesto A99 (con un 99.1% de exceso enantiomérico (e.e.) y un tiempo de
retencion de 14.26 minutos en las condiciones anteriores).

Abreviatura: HPLC = cromatografia liquida de alta resolucion (o alta presion).

Realizacion alternativa: Separacion por HPLC quiral del compuesto A87 en los compuestos enantioméricos
A100y A101

Utilizando condiciones generalmente similares (p. €j., véanse las anteriores y las que se indican mas adelante), el
compuesto A87 se separd en los compuestos enantioméricos A100 y A101.

Nota general sobre la separacion por HPLC quiral de enantiomeros:

El procedimiento anterior en el que se utiliza HPLC quiral se puede emplear para separar los enantiomeros de otros
compuestos de formula (l) de la presente invencion. Las columnas quirales que pueden ser Utiles para conseguir
esto son las siguientes:
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columna de HPLC (s,s) WhelkO1 de 5 micrones y 21 mm x 250 mm, fabricada por Regis Technologies, Inc. [en esta
columna, la fase estacionaria quiral es (S,S) 1-(3-5-dinitrobenzamido)-1,2,3,4-tetrahidrofenantreno];

Kromasil® AmyCoat™ [cuya fase estacionaria quiral es tris-(3,5-dimetilfenil)carbamoilamilosa];

Kromasil® CelluCoat™ [cuya fase estacionaria quiral es tris-(3,5-dimetilfenil)carbamoilcelulosa];

Chiralpak® IA [cuya fase estacionaria quiral es un derivado de tipo (3,5-dimetilfenil)carbamato de amilosal;
Chiralpak® IB [cuya fase estacionaria quiral es un derivado de tipo tris-(3,5-dimetilfenil)carbamato de celulosal;
Chiralpak® IC [cuya fase estacionaria quiral es tris-(3,5-diclorofenil)carbamato de celulosal;

Lux® Amilosa-2 [cuya fase estacionaria quiral es tris-(5-cloro-2-metilfenilcarbamato de amilosa)]; o

Lux® Celulosa-2 [cuya fase estacionaria quiral es tris(3-cloro-4-metilfenilcarbamato de celulosa)].

Intermedio 2: Preparacion de 2-(4-bromo-2,6-dimetilfenil)-3-metoxiciclopent-2-en-1-ona

Paso 1: Preparacion de ([4-bromo-2,6-dimetilfenil]furan-2-il)metanol (descrito previamente en el Ejemplo 1 paso 1 en
las paginas 51-52 del documento WO 2010/089210 A1)

Br
a
0]
OH

Se disuelve 4-bromo-2,6-dimetil-1-yodobenceno (5 g, 16 mmol) en tetrahidrofurano anhidro (20 mL) y se enfria hasta
-78 °C en atmosfera de nitrégeno anhidro. Se afiade cloruro de isopropilmagnesio (solucion 2 M en tetrahidrofurano,
10 mL, 20 mmol) gota a gota con agitacion enérgica durante 30 minutos. Cuando se completa la adicion, se permite
que la reaccion se caliente hasta temperatura ambiente y se agita durante 30 minutos a temperatura ambiente. La
mezcla de reaccion se enfria hasta -78 °C y se afiade gota a gota una solucion de 2-furaldehido (2.4 g, 25 mmol) en
tetrahidrofurano anhidro (10 mL) durante 30 minutos. Una vez que se completa la adicion, se permite que la reaccion
se caliente hasta temperatura ambiente y se sigue agitando durante 2 horas. Se afiade una solucion de cloruro de
amonio acuoso saturado (30 mL) y la mezcla se extrae con diclorometano (3 x 25 mL). Los extractos organicos se
combinan, se lavan con salmuera, se secan con sulfato de magnesio anhidro, se filtran y se evapora el filtrado a
presion reducida. El residuo se purifica mediante cromatografia en columna de gel de silice para obtener ([4-bromo-
2,6-dimetilfenillfuran-2-il)metanol (3.71 g).

Paso 2: Preparacion de 5-(4-bromo-2,6-dimetilfenil)-4-hidroxiciclopent-2-enona (descrita previamente en el Ejemplo 1
paso 2 en la pagina 52 del documento WO 2010/089210 A1)

Br
31

Se afiade acido polifosférico (500 mg) a una solucion caliente (55 °C) de ([4-bromo-2,6-dimetilfenillfuran-2-il)metanol
(843 mg, 3 mmol) en acetona (8 mL) y agua (2 mL) y la mezcla se calienta a 55 °C durante 24 horas. La mezcla se
enfria hasta temperatura ambiente y se elimina la acetona a presion reducida. La mezcla remanente se reparte entre
éter dietilico (20 mL) y agua (20 mL). La fase acuosa se extrae con éter (2 x 50 mL) y a continuacion las fases
organicas se combinan, se lavan con una solucién acuosa saturada de bicarbonato de sodio (20 mL) y salmuera (20
mL), se secan con sulfato de magnesio anhidro, se filtran y se evapora el filtrado a presion reducida. El residuo se
purifica mediante cromatografia en columna de gel de silice para obtener 5-(4-bromo-2,6-dimetilfenil)-4-
hidroxiciclopent-2-enona (596 mg).

OH

Paso 3: Preparacion de 2-(4-bromo-2,6-dimetilfenil)ciclopent-4-en-1,3-diona (descrita previamente en el Ejemplo 1
paso 3 en la pagina 52 del documento WO 2010/089210 A1)

Br
31

o)
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A una solucién de 5-(4-bromo-2,6-dimetilfenil)-4-hidroxiciclopent-2-enona (18.33 g. 65 mmol) en acetona (200 mL) a
0 °C, se afade, gota a gota, una solucién del reactivo de Jones (1.67 M, 39 mL, 65 mmol) y la solucién amarilla
resultante se agita a 0 °C durante 90 minutos. La reaccion se desactiva mediante la adicion de propan-2-ol (1 mL) y
se agita durante 2 horas mas. Se afiade salmuera (300 mL) y la reaccion se extrae con acetato de etilo (3 x 250 mL).
Los extractos organicos se combinan, se lavan con salmuera, se secan con sulfato de magnesio anhidro, se filtran y
se concentra el filtrado a presion reducida. El residuo se purifica mediante cromatografia en columna de gel de silice
para obtener 2-(4-bromo-2,6-dimetilfenil)ciclopent-4-en-1,3-diona (17.2 g).

Paso 4: Preparacion de 2-(4-bromo-2,6-dimetilfenil)ciclopentan-1,3-diona

ol

también presente como

Br
&/k;/
O
A una solucién de 2-(4-bromo-2,6-dimetilfenil)ciclopent-4-en-1,3-diona (50 g, 0.18 mol) en acido acético (2000 mL) a
25-30 °C, se afade zinc en polvo (82.3 g, 1.26 mol). La suspension resultante se calienta hasta 90 °C durante 2
horas, a continuacion se enfria hasta temperatura ambiente y después se filtra a través de un lecho de tierra de
diatomeas. El residuo se lava con metanol (100 mL x 2) y la solucién se concentra al vacio. Se afiade agua destilada
y el producto crudo se extrae con acetato de etilo (500 mL x 3). Las fracciones organicas se combinan, a
continuacién se lavan con agua destilada y salmuera, a continuacion se secan con sulfato de sodio, se filtran y se

concentra el filtrado al vacio para proporcionar 2-(4-bromo-2,6-dimetilfenil)ciclopentan-1,3-diona. Este material se
utiliza directamente en el siguiente paso sin purificacion adicional.

Paso 5: Preparacion de 2-(4-bromo-2,6-dimetilfenil)-3-metoxiciclopent-2-en-1-ona

A una solucion de 2-(4-bromo-2,6-dimetilfenil)ciclopentan-1,3-diona (40 g, 0.143 mol) en acetona (2000 mL), se
afade carbonato de potasio anhidro (98.5 g, 0.714 mol) y yodometano (45 mL, 0.72 mol). La mezcla resultante se
agita a 25-30 °C durante 16 horas, a continuacion se eliminan los disolventes volatiles al vacio y el residuo se diluye
con agua destilada (200 mL) y se extrae con acetato de etilo (3 x 500 mL). Las fracciones organicas se combinan, se
lavan con agua destilada y salmuera, a continuacion se secan con sulfato de sodio, se filtran y se concentra el
filtrado al vacio. El producto crudo se purifica mediante cromatografia flash en columna para proporcionar 2-(4-
bromo-2,6-dimetilfenil)-3-metoxiciclopent-2-en-1-ona.

Ejemplo 8: Sintesis del compuesto A126
0]

\

O
F O
N
Sy
H
F O

(A126)

Paso uno: Sintesis de 2-[3-(4-bromo-2,6-dimetilfenil)-2-metoxi-4-oxociclopent-2-en-1-ilJacetonitrilo
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0]

0
AN

A una solucién de 2-(4-bromo-2,6-dimetilfenil)-3-metoxiciclopent-2-en-1-ona (11.0 g, 37.3 mmol) (que se puede
preparar, p. €j., mediante el método descrito en el Intermedio 2 de la presente) en THF anhidro (90 mL) a -78 °C se
afiadio hexametildisilazida de potasio (45 mL, 41 mmol, 0.91 mol/L en THF) en 2 min. La mezcla se calent6 hasta 0
°C y se agit6é durante 30 min, a continuacion se enfrié hasta -78 °C. Se afadié 2-bromoacetonitrilo (2.90 mL, 41.6
mmol) gota a gota y la mezcla se calentd a continuacién hasta 0 °C y se agit6 durante 1 h. Se afiadié NH4Cl acuoso
saturado 0.5 M (200 mL)y el THF se eliminé a presion reducida. El residuo se extrajo con acetato de etilo (2 x 100
mL) y las capas organicas combinadas se lavaron con salmuera (50 mL), después se secaron con MgSO, y se
concentraron a presion reducida. El residuo se purificé mediante cromatografia flash en silice utilizando un gradiente
de EtOAc/hexano para obtener el producto deseado (6.42 g, 52%) como un sélido de color marrén palido. 'H RMN
(400 MHz, CDClI3) & 7.24 (s, 1H), 7.23 (s, 1H), 3.57 (s, 3H), 3.20 - 3.30 (m, 1H), 2.73 - 2.93 (m, 3H), 2.50 (dd, 1H),
2.21 (s, 3H), 2.12 (s, 3H).

Paso dos: Sintesis de 2-[3-[2,6-dimetil-4-(4,4,5,5-tetrametil-1,3,2-dioxaborolan-2-il)fenil]-2-metoxi-4-
oxociclopent-2-en-1-ilJacetonitrilo

auSels

A una mezcla de 2-[3-(4-bromo-2,6-dimetilfenil)-2-metoxi-4-oxociclopent-2-en-1-ilJacetonitrilo (10.80 g, 32.3 mmol),
4,45 5-tetrametil-2-(4,4,5,5-tetrametil-1,3,2-dioxaborolan-2-il)-1,3,2-dioxaborolano (11.8 g, 45.8 mmol), acetato de
potasio (4.36 g, 444 mmol) y SPhos (1.01 g, 239 mmol) en 1,4-dioxano (150 mL) se afadio
tris(dibencilidenacetona)dipaladio (0) (1.10 g, 1.20 mmol). La mezcla se desgasificé agitando con burbujeo de
nitrégeno durante 10 min, a continuacion se calenté a 85 °C durante un total de 4 h y después se enfrié hasta
temperatura ambiente. El disolvente se eliminé a presion reducida y el residuo se disolvié en acetato de etilo (80 mL)
y se filtr6 a través de Celite, lavando con agua (50 mL). Las fases se separaron y la capa acuosa se extrajo con
acetato de etilo (50 mL). Las capas organicas combinadas se lavaron con salmuera (50 mL), después se secaron
con MgSO. y se concentraron a presion reducida. El residuo se purific6 mediante cromatografia flash en silice
utilizando un gradiente de EtOAc/hexano y el material obtenido se purificé de nuevo lavando con EtOAc/hexano para
obtener el producto deseado (8.78 g, 71%) como un solido beige. 'H RMN (400 MHz, CDCl3) & (delta) 7.52 (s, 1H),
7.50 (s, 1H), 3.53 (s, 3H), 3.21 - 3.30 (m, 1H), 2.89 (dd, 1H), 2.74 - 2.85 (m, 2H), 2.50 (dd, 1H), 2.23 (s, 3H), 2.15 (s,
3H), 1.34 (s, 12H).

Paso tres: Sintesis de N-[2-[3-[2,6-dimetil-4-(4,4,5,5-tetrametil-1,3,2-dioxaborolan-2-il)fenil]-2-metoxi-4-
oxociclopent-2-en-1-il]etil]piridin-2-carboxamida

O
j:O\ O
B
/ N
@] N z
o H I
\ ™

En un autoclave se introdujeron niquel Raney (2800) (7.3 g), piridin-2-carboxilato de (2,3,4,5,6-pentafluorofenilo)
(5.70 g, 19.7 mmol) y 2-[3-[2,6-dimetil-4-(4,4,5,5-tetrametil-1,3,2-dioxaborolan-2-il)fenil]-2-metoxi-4-oxociclopent-2-
en-1-ilJacetonitrilo (5.00 g, 13.1 mmol) en 1,2-dimetoxietano (125 mL). La mezcla se presurizé6 a 3.5 Bar con
hidrégeno y se agitd vigorosamente a temperatura ambiente, con la adicion de mas niquel Raney (2800) (2.0 g) en
intervalos de 2 h antes de continuar la reaccion en las mismas condiciones. Después de un total de 6 h , la mezcla
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se filtré a través de Celite TM, lavando con dimetoxietano seguido de metanol. El filtrado se concentré a presion
reducida y el residuo se purificd6 mediante cromatografia flash en silice utilizando un gradiente de EtOAc/hexano
para obtener el producto deseado (4.59 g, 71%) como una espuma de color amarillo palido. '"H RMN (400 MHz,
CDCl3) & (delta) ppm 8.55 (d, 1H), 8.17 - 8.24 (m, 2H), 7.86 (td, 1H), 7.49 (s, 2H), 7.44 (ddd, 1H), 3.58 - 3.69 (m, 2H),
3.49 (s, 3H), 3.02 (dddd, 1H), 2.84 (dd, 1H), 2.38 (dd, 1H), 2.22 - 2.33 (m, 1H), 2.15 (d, 6H), 1.79 (dc, 1H), 1.33 (s,
12H).

Paso cuatro: Sintesis de N-[2-[3-[2,6-dimetil-4-(2,2,2-trifluoroetoxi)fenil]-2,4-dioxociclopentil]etil]piridin-2-
carboxamida (compuesto A126)
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Se combind N-[2-[3-[2,6-dimetil-4-(4,4,5,5-tetrametil-1,3,2-dioxaborolan-2-il)fenil]-2-metoxi-4-oxociclopent-2-en-1-
illetil]piridin-2-carboxamida (100 mg, 0.204 mmol) con acetato de cobre (II) (78 mg, 0.43 mmol) y trietilamina (0.11
mL, 0.79 mmol) en 2,2,2-trifluoroetanol (1.5 mL). La suspensién densa resultante se sell6 en un vial de microondas,
se calenté a 70 °C durante 40 min y después se concentré a presion reducida. El residuo se repartio entre EDTA
tetrasddico acuoso 0.5 M (10 mL, 5 mmol) y acetato de etilo (10 mL). Las fases se separaron y la capa organica se
lavé con EDTA tetrasédico acuoso 0.5 M (10 mL, 5 mmol), agua (10 mL) y salmuera (5 mL). A continuacion, la capa
organica se seco con MgSO, y se concentré a presion reducida. El residuo se purificé mediante cromatografia flash
en silice utilizando un gradiente de EtOAc/hexano para obtener una mezcla del producto deseado y el material de
partida protodesborilado, que se empled en el siguiente paso sin purificacion adicional. El producto crudo (60 mg) se
disolvié en una mezcla de acetona (2 mL) y HCl acuoso 2 M (2 mL) y se calento a reflujo durante 2 h, después se
enfrié hasta temperatura ambiente y se concentré a presion reducida para eliminar la acetona. El pH de la mezcla
acuosa se ajusto a 4-5 mediante la adicion de NaHCO3 acuoso saturado y después se extrajo con EtOAc (3 x 5 mL).
Las capas organicas combinadas se secaron con MgSO, y se concentraron a presion reducida, y el residuo se
purific6 mediante HPLC preparativa con fraccionamiento dirigido por masas para obtener el producto deseado (21
mg, 23% en dos pasos) como una goma incolora.'H RMN (400 MHz, CDCls) & (delta) 8.64 (s a, 1H), 8.59 (d, 1H),
8.16 (d, 1H), 7.89 (td, 1H), 7.50 (dd, 1H), 6.64 (s, 2H), 4.29 (c, 2H), 3.81 - 4.16 (m, 1H), 3.35 - 3.57 (m, 1H), 2.82 -
3.00 (m, 2H), 2.26 (d, 1H), 2.02 - 2.19 (m, 7H), 1.83 - 2.02 (m, 1H).

Nota general sobre la HPLC preparativa dirigida por masas

Los compuestos se purificaron por HPLC prep. dirigida por masas utilizando ES+ en un sistema Fraction Lynx de
Waters que comprendia un inyector/colector 2767 con una bomba de gradiente 2545, dos bombas isocraticas 515,
un SFO, un haz de fotodiodos 2998, un ELSD 2424 y un espectrometro de masas 3100. Se utilizé una precolumna
XBridge dC18 de 5 micrones y 19 x 10 mm de Waters con una columna preparativa C18-AR ACE de 5 micrones y 30
x 100 mm de ACT.

La HPLC preparativa se llevé a cabo con un tiempo de analisis de 11.4 minutos utilizando una "diluciéon en columna”,
de acuerdo con la siguiente tabla de gradientes:

Para P2_10min_Foc2 0

Tiempo Disolvente A | Disolvente B | Flujo
(min) (%) (%) (mL/min)
0.00 85 15 33

1.50 85 15 33

1.51 50 50 33

7.0 30 70 33

7.3 0 100 33

9.2 0 100 33

9.8 95 5 33
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11.35 95 5 33

11.40 95 5 33

Bomba 515, 2 mL/min de CH3CN con un 0.05% de TFA

Bomba 515, 2 mL/min de un 90% de MeOH/10% de H>O (bomba de reposicion)
Disolvente A: H.O con un 0.05% de TFA

Disolvente B: CH3CN con un 0.05% de TFA

Ejemplo 9: Sintesis del compuesto A142

(0]
N
X
- (0]
N
~ 7/ N
N N =z
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(A142)

Paso uno: Sintesis de N-[2-[3-[4-(4-cianopirazol-1-il)-2,6-dimetilfenil]-2-metoxi-4-oxociclopent-2-en-1-
il]etil]piridin-2-carboxamida

(0]
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Se combind N-[2-[3-[2,6-dimetil-4-(4,4,5,5-tetrametil-1,3,2-dioxaborolan-2-il)fenil]-2-metoxi-4-oxociclopent-2-en-1-
illetil]piridin-2-carboxamida (200 mg, 0.408 mmol) con acetato de cobre (Il) (230 mg, 1.27 mmol), carbonato de
potasio (90 mg, 0.64 mmol) y clorhidrato de 1H-pirazol-4-carbonitrilo (78 mg, 0.60 mmol) en piridina (3 mL). La
mezcla se calenté a 80 °C en atmdsfera de nitrdgeno durante 5 horas en total, después se enfrié hasta temperatura
ambiente y se concentro a presion reducida. El residuo se repartié entre EtOAc (10 mL) y EDTA tetrasédico acuoso
0.5 M (10 mL, 5 mmol) y la mezcla se filtr6 a través de Celite. Las fases se separaron y la capa organica se lavé con
EDTA tetrasédico 0.5 M (5 mL, 2.5 mmol), después se secé con MgSO, y se concentré a presion reducida. El
residuo se purificod parcialmente mediante cromatografia flash en silice utilizando un gradiente de EtOAc/hexano. El
material impuro obtenido se redisolvié en EtOAc/éter 1:1 y se lavé con NaOH acuoso 2 M (3 x 10 mL) seguido de
salmuera (10 mL). Las capas organicas se secaron con MgSO. y se concentraron a presion reducida para obtener el
producto deseado (28 mg, 14%) como una goma incolora. 'H RMN (500 MHz, CDCl3) & (delta) 8.55 (d, 1H), 8.29 (s,
1H), 8.17 - 8.27 (m, 2H), 7.96 (s, 1H), 7.81 - 7.92 (m, 1H), 7.45 (dd, 1H), 7.37 (s, 2H), 3.59 - 3.74 (m, 2H), 3.57 (s,
3H), 3.04 - 3.14 (m, 1H), 2.87 (dd, 1H), 2.42 (dd, 1H), 2.25 - 2.38 (m, 1H), 2.22 (s, 6H), 1.72-1.90 (m, 1H).

Paso dos: Sintesis de N-[2-[3-[4-(4-cianopirazol-1-il)-2,6-dimetilfenil]-2,4-dioxociclopentil]etil]piridin-2-
carboxamida (compuesto A142)
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Preparado de acuerdo con el mismo procedimiento empleado para preparar A1 (paso 5) para obtener el producto
deseado (26 mg, 96%) como un vidrio incoloro. "H RMN (500 MHz, ds-metanol) 5 (delta) 8.84 (s, 1H), 8.62 (s a, 1H),
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8.10 (d, 1H), 8.07 (s, 1H), 7.95 (t, 1H), 7.54 (d, 1H), 7.48 (s, 2H), 3.54-3.68 (m, 2H), 2.99 (dd, 1H), 2.81-2.90 (m, 1H),
2.55 (dd, 1H), 2.20-2.27 (m, 1H), 2.18 (s, 6H), 1.79 (ddt, 1H).

Ejemplo 10: Sintesis del compuesto A111

j7av e e Y

Paso uno: Sintesis de N-[2-[3-[4-(3-clorofenil)-2,6-dimetilfenil]-2-metoxi-4-oxociclopent-2-en-1-il]etil]piridin-2-
carboxamida

Se combind N-[2-[3-[2,6-dimetil-4-(4,4,5,5-tetrametil-1,3,2-dioxaborolan-2-il)fenil]-2-metoxi-4-oxociclopent-2-en-1-
illetil]piridin-2-carboxamida (50 mg, 0.10 mmol) con dicloro[1,1'-bis(difenilfosfino)ferroceno]paladio (ll) (7.5 mg, 0.010
mmol), fosfato de tripotasio (87 mg, 0.41 mmol) y 1-bromo-3-clorobenceno (29 mg, 0.15 mmol) en una mezcla de
1,2-dimetoxietano (1 mL) y agua (0.3 mL) en un vial de microondas. La mezcla se agit6é rapidamente y se desgasificd
burbujeando nitrégeno durante 2 min, a continuacion el vial se selld y se calenté en el microondas a 150 °C durante
30 min. La mezcla se repartio entre diclorometano (10 mL) y agua (5 mL), y después la mezcla se hizo pasar a
través de un filtro sinterizado de PTFE para recoger el extracto de diclorometano. Este se concentré a presion
reducida y el residuo se purific6 mediante cromatografia flash en S|I|ce utilizando un gradiente de EtOAc/hexano
para obtener el producto deseado (32 mg, 66%) como una goma rosa. 'H RMN (400 MHz, CDCl3) & 8.55 (d, 1H),
7.17 - 8.28 (m, 2H), 7.87 (td, 1H), 7.55 (t, 1H), 7.41 - 7.47 (m, 2H), 7.31 - 7.37 (m, 1H), 7.27 - 7.31 (m, 1H), 7.24 (s,
2H), 3.61 - 3.69 (m, 2H), 3.58 (s, 3H), 3.02 - 3.10 (m, 1H), 2.87 (dd, 1H), 2.41 (dd, 1H), 2.25 - 2.36 (m, 1H), 2.21 (s,
6H), 1.72 - 1.89 (m, 2H).

(A111)

Paso dos: Sintesis de N-[2-[3-[4-(3-clorofenil)-2,6-dimetilfenil]-2,4-dioxociclopentil]etil]piridin-2-carboxamida
(compuesto A111)
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Se disolvié N-[2-[3-[4-(3-clorofenil)-2,6-dimetilfenil]-2-metoxi-4-oxociclopent-2-en-1-illetil]piridin-2-carboxamida (30
mg, 0.063) en morfolina (0.5 mL, 6 mmol) y la mezcla se calenté en atmdsfera de nitrégeno a 105 °C durante 75 min.
La mezcla se enfrid hasta temperatura ambiente, después se repartié entre éter (5 mL) y agua (10 mL), y la mezcla
bifasica se filtr6 a través de Celite. Tras separar las fases, el pH de la fase acuosa se ajusté a 5 mediante la adicion
de acido clorhidrico HCI (ac.) acuoso 2 M gota a gota y después se extrajo con EtOAc (3 x 5 mL). Las capas de
EtOAc combinadas se secaron con MgSO. y se concentraron a presion reducida. El residuo se purific6 mediante
cromatografia flash en silice utlllzando un gradiente de EtOAc/hexano para obtener el producto deseado (27 mg,
93%) como una goma marrén. 'H RMN (400 MHz, CDCls) & (delta) 8.62 (s a, 1H), 8.58 (d, 1H), 8.17 (d, 1H), 7.88 (t,
1H), 7.53 (s, 1H), 7.49 (dd, 1H), 7.43 (d, 1H), 7.29 - 7.36 (m, 1H), 7.28 (s, 1H), 7.24 (s, 2H), 4.01 (s a, 1H), 3.37 -
3.57 (m, 1H), 2.81 - 3.03 (m, 2H), 2.26-2.34 (m, 1H), 2.24 (s, 3H), 2.21 (s, 3H), 2.10 (s a, 1H), 1.98 (s a, 1H).

Ejemplo 11: Sintesis del compuesto A170
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Paso uno: Sintesis de N-[2-[3-(4-azido-2,6-dimetilfenil)-2-metoxi-4-oxociclopent-2-en-1-il]etil]piridin-2-
carboxamida

A\
N\ 0
=S
N
N =
H
o}
N\ X

A una mezcla de azida sdédica (63 mg, 0.97 mmol) y N-[2-[3-[2,6-dimetil-4-(4,4,5,5-tetrametil-1,3,2-dioxaborolan-2-
il)fenil]-2-metoxi-4-oxociclopent-2-en-1-iletil]piridin-2-carboxamida (500 mg, 1.02 mmol) en metanol (5 mL) se afiadio
acetato de cobre (1) (18 mg, 0.10 mmol). La mezcla resultante se agité expuesta al aire a 55 °C durante 6 h en total
y después se enfrid hasta temperatura ambiente. La mezcla se repartié entre EDTA tetrasddico acuoso 0.5 M (50
mL, 25 mmol) y acetato de etilo (50 mL). Las fases se separaron y la capa acuosa se extrajo con acetato de etilo (2 x
25 mL). Las capas organicas combinadas se lavaron secuencialmente con EDTA tetrasédico acuoso 0.5 M (25 mL,
12.5 mmol), agua (25 mL) y a continuacién salmuera (25 mL), después se secaron con MgSO4 y se concentraron a
presién reducida. El residuo crudo se purific6 mediante cromatografia flash en silice utilizando un gradiente de
EtOAc/hexano para obtener el producto deseado (330 mg, 84%) como una goma de color amarillo palido. "H RMN
(400 MHz, CDCls) & 8.55 (d, 1H), 8.15 - 8.25 (m, 2H), 7.87 (td, 1H), 7.45 (ddd, 1H), 6.73 (s, 2H), 3.64 (cd, 2H), 3.54
(s, 3H), 2.98 - 3.07 (m, 1H), 2.84 (dd, 1H), 2.38 (dd, 1H), 2.23 - 2.33 (m, 1H), 2.13 (s, 6H), 1.72 - 1.84 (m, 1H).

Paso dos: Sintesis de N-[2-[3-[2,6-dimetil-4-(4-trimetilsililtriazol-1-il)fenil]-2-metoxi-4-oxociclopent-2-en-1-
il]etil]piridin-2-carboxamida

| o]
>Si o
-
| UaS
N§N/ N /N
H
N <

Se desgasific6 una mezcla de N-[2-[3-(4-azido-2,6-dimetilfenil)-2-metoxi-4-oxociclopent-2-en-1-ilJetil]piridin-2-
carboxamida (93 mg, 0.23 mmol), N,N-diisopropiletilamina (0.13 mL, 0.75 mmol) y yoduro cuproso (7 mg, 0.04 mmol)
en THF (2 mL) en un vial de microondas burbujeando nitrégeno durante 2 min. A continuacién, se afhadi6é
etinil(trimetil)silano (0.70 mL, 5.0 mmol) y la mezcla se calenté en el microondas a 120 °C durante 45 min. La mezcla
se concentro a presion reducida, después el residuo se purific6 mediante cromatografia flash en silice utilizando un
gradiente de EtOAc/hexano para obtener el producto deseado (48 mg, 42%) como un vidrio de color amarillo palido.

H RMN (400 MHz, CDCl,) 6 (delta) 8.56 (d, 1H), 8.16-8.28 (m, 2H), 7.82 - 7.93 (m, 2H), 7.45 (dd, 1H), 7.43 (s, 2H),

3.61 - 3.72 (m, 2H), 3.57 (s, 3H), 3.02 - 3.13 (m, 1H), 2.88 (dd, 1H), 2.42 (dd, 1H), 2.26 - 2.37 (m, 1H), 2.23 (s, 6H),
1.78 - 1.87 (m, 1H), 0.37 (s, 9H).

Paso tres: Sintesis de N-[2-[3-[4-(4-clorotriazol-1-il)-2,6-dimetilfenil]-2-metoxi-4-oxociclopent-2-en-1-
il]etil]piridin-2-carboxamida
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Se combind N-[2-[3-[2,6-dimetil-4-(4-trimetilsililtriazol-1-il )fenil]-2-metoxi-4-oxociclopent-2-en-1-il]etil]piridin-2-
carboxamida (61 mg, 0.12 mmol) con N-clorosuccinimida (97 mg, 0.73 mmol) y gel de silice (255 mg, 4.24 mmol) en
acetonitrilo (1 mL). La mezcla se calenté a reflujo durante 90 min y a continuacion se enfri6 hasta temperatura
ambiente. Se afiadio Celite ™ (200 mg) y la mezcla se colocd en seco sobre silice y se purifico mediante
cromatografia en silice utilizando un gradlente de EtOAc/hexano para obtener el compuesto deseado (33 mg, 58%)
como una goma de color amarillo palido. '"H RMN (400 MHz, CDCls) & (delta) 8.56 (d, 1H), 8.14 - 8.31 (m, 2H), 7.91
(s, 1H), 7.88 (td, 1H), 7.46 (ddd, 1H), 7.40 (s, 2H), 3.65 (dd, 2H), 3.58 (s, 3H), 3.03 - 3.14 (m, 1H), 2.88 (dd, 1H), 2.43
(dd, 1H), 2.27 - 2.37 (m, 1H), 2.24 (s, 6H), 1.76 - 1.87 (m, 1H).

Paso cuatro: Sintesis de N-[2-[3-[4-(4-clorotriazol-1-il)-2,6-dimetilfenil]-2,4-dioxociclopentil]etil]piridin-2-
carboxamida (compuesto A170)

O
T
O
N N

Preparado de acuerdo con el mismo procedimiento empleado para preparar A1 (paso 5) para obtener el producto
deseado (33 mg, 100%) como una goma de color amarillo palido. "H RMN (500 MHz, d4-metanol) 5 (delta) 8.61 (d,
1H), 8.58 (s, 1H), 8.09 (d, 1H), 7.94 (t, 1H), 7.52 (dd, 1H), 7.49 (s, 2H), 3.56 - 3.67 (m, 2H), 3.00 (dd, 1H), 2.83 - 2.91
(m, 1H), 2.56 (dd, 1H), 2.20 - 2.28 (m, 1H), 2.18 (s, 6H), 1.74 - 1.86 (m, 1H).

Ejemplo 12 - Sintesis del compuesto A34

BCv g BU Y

Paso uno: Sintesis del clorhidrato de cloruro de piridin-2-carbonilo

(A34)

) —

\ / Cl—H

Cl N

Se afiadié DMF (13 mmol, 0.94 g, 1 mL) a una suspension del acido piridin-2-carboxilico (181.14 mmol, 22.3 g) en
cloruro de tionilo (60 mL) y se agit6 durante 3 horas. Se elimind el exceso de cloruro de tionilo a presion reducida
para obtener un sélido de color morado oscuro.

Paso dos: Sintesis de piridin-2-carboxilato de (2,3,4,5,6-pentafluorofenilo)
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A una suspension de clorhidrato de cloruro de piridin-2-carbonilo (182.8 mmol, 32.54 g) en THF (1000 mL), en
atmosfera de nitrogeno, se afiadié 2,3,4,5,6-pentafluorofenol (182.8 mmol, 33.65 g) seguido por la adicion de N,N-
dietiletanamina (548.4 mmol, 55.49 g, 76.4 mL) gota a gota. Tras agitar a temperatura ambiente durante 2 horas, el
solido se separo por filtracion a través de Celite y se lavd con acetato de etilo, las capas organicas se concentraron a
presion reducida para obtener un aceite marrén que se purific6 mediante cromatografia flash (gradiente de elucién:
0-30% de acetato de etilo en hexano). El material resultante se purifico ademas mediante recristalizacién en hexano
para obtener el producto deseado (42.44 g, 80% en 2 etapas) como un sélido blanco. 'H RMN (400 MHz, CDCl3) &
ppm 7.63 (ddd, 1H), 7.97 (td, 1H), 8.30 (d, 1H), 8.88 (dt, 1H).

Paso tres: Sintesis de 2-[4-(4-cloropirazol-1-il)-2,6-dimetilfenil]-3-metoxiciclopent-2-en-1-ona

/
o)
C|J/;’>N .
o)

Se cred el vacio en un matraz que contenia 2-(4-bromo-2,6-dimetilfenil)-3-metoxiciclopent-2-en-1-ona (2 g, 6.7755
mmol), 4-cloro-1H-pirazol (1.39 g, 13.551 mmol), carbonato de potasio (2.83 g, 20.3265 mmol) y yoduro de cobre (I)
(0.658 g, 3.3878 mmol), y se purgd con nitrogeno. Se afadié clorobenceno (10 mL), seguido de N,N-
dimetilendiamina (0.737 mL, 6.775 mmol) y la reaccién se calentd a reflujo (131 °C) durante 1 hora. La reaccion se
dejo enfriar hasta temperatura ambiente, se diluyé con cloroformo (25 mL) y se lavé con cloruro de amonio acuoso
saturado (25 mL). La capa acuosa se acidificé hasta pH 5 con HCI 2 N y se volvi6é a extraer con cloroformo. Las
capas organicas combinadas se filtraron a través de un filtro sinterizado de PTFE, se concentraron al vacio y se
diluyeron con acetona (10 mL). Se afiadieron carbonato de potasio (1.89 g, 13.55 mmol) y yodometano (0.844 mL,
13.55 mmol) a la solucién anterior, y la reaccion se agité durante 4 horas a temperatura ambiente. La reaccion se
diluyé con cloroformo (25 mL), se lavé con cloruro de amonio acuoso saturado (25 mL) y se filtré a través de un filtro
sinterizado de PTFE. El filtrado se colocd en seco sobre silice, se purificd mediante cromatografia flash (gradiente de
elucién: 20-100% de EtOAc en hexano) para obtener 2-[4-(4-cloropirazol-1-il)-2,6-dimetilfenil]-3-metoxiciclopent-2-
en-1-ona (1.61 g, 5.08 mmol, 75.0% de rendimiento) como un sélido blanco. "H RMN (400 MHz, cloroformo) & = 7.87
(s, 1H), 7.61 (s, 1H), 7.34 (s, 2H), 3.78 (s, 3H), 2.93 - 2.79 (m, 2H), 2.73 - 2.61 (m, 2H), 2.20 (s, 6H).

Paso cuatro: Sintesis de 2-[3-[4-(4-cloropirazol-1-il)-2,6-dimetilfenil]-2-metoxi-4-oxociclopent-2-en-1-
illJacetonitrilo

o)

N
=\
N
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cl
0
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En un matraz de 3 bocas secado en una estufa se introdujo 2-[4-(4-cloropirazol-1-il)-2,6-dimetilfenil]-3-
metoxiciclopent-2-en-1-ona (869 mg, 2.74 mmol), se purgd con nitroégeno y se afadié THF (8.69 mL). La reaccién se
enfrié hasta -65 °C y se afadié LIHMDS (1 M en THF) (3.0175 mL, 3.0175 mmol) gota a gota durante un periodo de
2 minutos y la reaccion se dej6 agitar durante 20 minutos. A continuacién, se afadid una solucién de 2-
bromoacetonitrilo (395 mg, 3.2918 mmol) en THF (1.738 mL) gota a gota, y la reaccion se dejé agitar durante 60
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minutos mas, antes de dejarla calentar hasta temperatura ambiente durante un periodo de 40 minutos. La reaccion
se desactivd mediante la adicion de solucion de cloruro de amonio acuoso saturado (25 mL) y la reaccion se dejo
agitar durante 10 minutos mas. La reaccion se extrajo con EtOAc (2 x 25 mL). Las capas organicas combinadas se
filtraron a través de un filtro sinterizado de PTFE, se colocaron en seco sobre silice y se purificaron mediante
cromatografia flash (0-100% de EtOAc en hexano) para obtener 2-[3-[4-(4-cloropirazol-1-il)-2,6- dlmetllfenll]-4 -metoxi-
2-oxociclopent-3-en-1-ilacetonitrilo (854 mg, 2.40 mmol, 87.5% de rendimiento) como un sélido beige. "H RMN (400
MHz, CDClIs) & (delta) ppm 2.21 (s, 3H), 2.30 (s, 3H), 2.52 (dd, 1H), 2.76 - 2.95 (m, 3H), 3.28 (dd, 1H), 3.60 (s, 3H),
7.36 (s, 2H), 7.62 (s, 1H), 7.89 (s, 1H).

Paso cinco: Sintesis de N-[2-[3-[4-(4-cloropirazol-1-il)-2,6-dimetilfenil]-2-metoxi-4-oxociclopent-2-en-1-
il]etil]piridin-2-carboxamida

(0]
/N\ o
N
SO WS :
Cl ” e |
O\ X

En un recipiente de presién de vidrio se introdujo niquel Raney (2400) (45.615 mmol, 4 g) el cual se lavd con agua
destilada (3 x 10 mL) y el exceso de agua se elimind por decantacion. A continuacion, se afiadieron 2-[3-[4-(4-
cloropirazol-1-il)-2,6-dimetilfenil]-2-metoxi-4-oxociclopent-2-en-1-ilJacetonitrilo (2 g, 5.621 mmol), piridin-2-carboxilato
de (2,3,4,5,6-pentafluorofenilo) (2.276 g, 7.870 mmol) y 1,2-dimetoxietano (20 mL). El recipiente se sello, se purgd
con nitrégeno y a continuacién hidrogeno, y después se agité vigorosamente a temperatura ambiente a 4 bar de
hidrégeno durante 3 horas. La reaccion se filtré a través de un lecho de Celite, se colocé en seco sobre silice y se
purificé mediante cromatografia flash (gradiente de elucion: 10-100% de EtOAc en hexano) para obtener N-[2-[3-[4-
(4-cloropirazol-1-il)-2,6-dimetilfenil]-4-metoxi-2- ox00|clopent-3 en-1-il]etil]piridin-2-carboxamida (1.939 g, 4.171 mmol,
74.2% de rendimiento) como un sdlido blanco. "HRMN (400 MHz, CDCls) & (delta) ppm 1.74 - 1.87 (m, 1H), 2.21 (s,
6H), 2.26 - 2.36 (m, 1H), 2.41 (dd, 1H), 2.86 (dd, 1H), 3.01 - 3.10 (m, 1H), 3.56 (s, 3H), 3.65 (cd, 2H), 7.33 (s, 2H),
7.45 (ddd, 1H), 7.62 (s, 1H), 7.83 - 7.93 (m, 2H), 8.21 (d, 2H), 8.52 - 8.59 (m, 1H).

Paso seis: Sintesis de N-[2-[3-[4-(4-cloropirazol-1-il)-2,6-dimetilfenil]-4-metoxi-2-oxociclopent-3-en-1-
illetil]piridin-2-carboxamida (compuesto A34)
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A una solucién de N-[2-[3-[4-(4-cloropirazol-1-il)-2,6-dimetilfenil]-2-metoxi-4-oxociclopent-2-en-1-il]etil]piridin-2-
carboxamida (11.2 g, 24.1 mmol) en acetona (112 mL) se afiadio HCI 2 N (112 mL) y la reaccion se calent6 hasta 60
°C durante 17 horas. La reaccion se dejo enfriar hasta temperatura ambiente, se concentro al vacio para eliminar la
acetona en exceso y el pH se ajustd a 4.5 con NaOH 2 N. La capa acuosa se extrajo con EtOAc (2 x 250 mL). Las
capas organicas combinadas se secaron con Mg,;SO., se filtraron a través de un filtro sinterizado de PTFE y se
concentraron para obtener N-[2-[3-[4-(4-cloropirazol-1-il)-2,6-dimetilfenil]- 2 ,4-dioxociclopentil]etil]piridin-2-
carboxamida (10.75 g, 23.84 mmol, 98.76% de rendimiento) como un sélido blanco. "H RMN (400 MHz, cloroformo)

0 =12.56 (s a, 1H), 8.71 (s a, 1H), 8.61 (d, 1H), 8.21 (d, 1H), 7.91 (t, 1H), 7.87 (s, 1H), 7.61 (s, 1H), 7.57 - 7.49 (m,
1H), 7.34 (s, 2H), 4.24 - 4.09 (m, 1H), 3.46 (s a, 1H), 3.06 - 2.84 (m, 2H), 2.26 (s, 3H), 2.22 (s, 3H), 2.20 - 2.15 (m
2H), 1.89 (s a, 1H).

Ejemplo 13: Sintesis del compuesto A120

85



20

25

30

ES 2642 195 T3

(@)
(@)
i NN
o H
NN

Br (a120)

Paso uno: Sintesis de 2-[2-metoxi-4-ox0-3-(2,4,6-trimetilfenil)ciclopent-2-en-1-ilJacetonitrilo

/

O
T
O

A una soluciéon de 3-metoxi-2-(2,4,6-trimetilfenil)ciclopent-2-en-1-ona (43.420 mmol, 10.0 g) en THF (100 mL), en
atmodsfera de nitrégeno a -78 °C, se afadié LIHMDS (1 M en THF, 47.762 mL, 47.762 mmol) gota a gota. La
temperatura de la reaccion se mantuvo por debajo de -55 °C durante la adicién de LiHMDS gota a gota. Tras agitar
durante 15 minutos a -78 °C, se afiadio 2-bromoacetonitrilo (52.1 mmol, 6.25 g, 3.63 mL) en THF (20 mL) durante un
periodo de 15 minutos. Se continué agitando a -78 °C durante 40 minutos y después la reaccion se calenté hasta
temperatura ambiente. Tras detener la reaccién con cloruro aménico saturado, se eliminé el disolvente a presion
reducida y el material crudo se disolvié en diclorometano y agua. Se separaron las fases y se extrajo la capa acuosa
con diclorometano. Las capas organicas combinadas se lavaron con agua y salmuera, después se secaron con
MgSO; y el disolvente se elimin6 a presion reducida para obtener un aceite marrén. El material crudo se purificd
mediante cromatografia flash (gradiente de elucién: 0-100% de acetato de etilo en hexano) para obtener el producto
deseado (11.136 g, 95%) como un aceite marron. 'H RMN (400 MHz, CDCl3) 5 (delta) ppm 6.88 (d, 2H), 3.57 (s,
3H), 3.14 - 3.32 (m, 1H), 2.88 (dd, 1H), 2.75 - 2.82 (m, 2H), 2.48 (dd, 1H), 2.23 - 2.34 (m, 3H), 2.14 - 2.22 (m, 3H),
2.06 - 2.14 (m, 3H).

Paso dos: Sintesis de N-[2-[2-metoxi-4-0x0-3-(2,4,6-trimetilfenil)ciclopent-2-en-1-illetillcarbamato de tert-

butilo
o
O , I J<
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H
o
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A una solucién de 2-[2-metoxi-4-ox0-3-(2,4,6-trimetilfenil)ciclopent-2-en-1-ilJacetonitrilo (3.713 mmol, 1.00 g) en
metanol (28 mL) en atmdsfera de nitrégeno se afiadieron carbonato de fert-butoxicarbonilo y fert-butilo (7.43 mmol,
1.62 g), y cloruro de niquel (I) (0.668 mmol, 0.0867 g). La mezcla se enfrié hasta -5 °C en un bafio de acetona/hielo
seco antes de afadir borohidruro sédico (22.28 mmol, 0.8601 g) en porciones en 30 minutos. Tras agitar durante 1
hora a -5 °C, la reaccion se dejo calentar hasta temperatura ambiente y después se agitd durante 3.5 horas mas. Se
afiadié N'-(2-aminoetil)etano-1,2-diamina (3.713 mmol, 0.3909 g, 0.409 mL) y la mezcla se dejo agitar a temperatura
ambiente durante 1 hora. Tras diluir con bicarbonato de sodio saturado y acetato de etilo, las fases se separaron y la
capa acuosa se extrajo con acetato de etilo. Las capas organicas combinadas se lavaron con agua y salmuera,
después se secaron con MgSO; y el disolvente se elimind a presién reducida para obtener un aceite marrén. El
material crudo se purificé mediante cromatografia flash (gradiente de elucion: 0-75% de acetato de etilo en hexano)
para obtener el producto deseado (1.167 g, 84%) como un aceite incoloro. "H RMN (400 MHz, CDCl3) 5 (delta) ppm
6.78 - 6.95 (m, 2H), 4.60 (s a, 1H), 3.44 - 3.63 (m, 3H), 3.14 - 3.36 (m, 2H), 2.86 - 3.04 (m, 1H), 2.68 - 2.85 (m, 1H),
222 -2.37 (m, 4H), 2.01 - 2.16 (m, 6H), 1.36 - 1.71 (m, 10H).

Paso tres: Sintesis de cloruro de 2-[2-metoxi-4-ox0-3-(2,4,6-trimetilfenil)ciclopent-2-en-1-ilJetilamonio
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A una solucion de N-[2-[2-metoxi-4-0x0-3-(2,4,6-trimetilfenil)ciclopent-2-en-1-illetillcarbamato de tert-butilo (15.06
mmol, 5.624 g) en diclorometano (30 mL) a temperatura ambiente se afiadié cloruro de hidrégeno (HCI 4 M en 1,4-
dioxano, 40 mmol, 10 mL). Tras agitar a temperatura ambiente durante 4 horas, el disolvente se eliminé para obtener
un solido blanquecino que se empled directamente en la siguiente etapa de la sintesis.

Paso cuatro: Sintesis de 5-bromopiridin-2-carboxilato de (2,3,4,5,6-pentafluorofenilo)

F
F. A. _F
0]
OKF
N F
Br\

A una suspension del acido 5-bromopiridin-2-carboxilico (2.48 mmol, 0.500 g) en diclorometano (15 mL) a
temperatura ambiente se afiadio 2,3,4,5,6-pentafluorofenol (3.09 mmol, 0.569 g) seguido de clorhidrato de 3-
(etiliminometilenamino)-N, N-dimetilpropan-1-amina (3.09 mmol, 0.593 g). Después de 2 horas, el disolvente se
eliminé a presion reducida y el residuo amarillo se diluyé con acetato de etilo y agua. Se separaron las dos fases
resultantes y la capa acuosa se extrajo con acetato de etilo. Las capas organicas combinadas se lavaron con agua,
bicarbonato de sodio (saturado) y salmuera, y después se secaron con MgSO,. Se elimino el disolvente a presion
reducida para obtener el producto deseado (0.894 g, 98%) como un sdlido amarillo. "H RMN (400 MHz, CDCl3) &
(delta) ppm 8.92 (d, 1H), 8.16 (s, 1H), 8.07 - 8.14 (m, 1H).

Paso cinco: Sintesis de 5-bromo-N-{2-[2-metoxi-4-0x0-3-(2,4,6-trimetilfenil)ciclopent-2-en-1-il]etil}piridin-2-
carboxamida

/ NH
O
o

A una solucion de trifluoroacetato de 2-[2-metoxi-4-oxo0-3-(2,4,6-trimetilfenil)ciclopent-2-en-1-ilJetilamonio (7.502
mmol, 2.906 g) en diclorometano (35 mL) a temperatura ambiente se afadié 5-bromopiridin-2-carboxilato de
(2,3,4,5,6-pentafluorofenilo) (8.252 mmol, 3.797 g) seguido de N,N-dietiletanamina (33.00 mmol, 4.59 mL). Tras
agitar durante 3 horas, el disolvente se elimind a presion reducida y el residuo crudo se purific6 mediante
cromatografia flash (gradiente de elucion: 0-85% de acetato de etilo en hexano) para obtener el producto deseado
(3.462 g, 100%) como una espuma marron. 'H RMN (400 MHz, CDCls) & (delta) ppm 1.68 (s a, 1H), 1.78 (dc, 1H),
2.03 - 2.16 (m, 6H), 2.22 - 2.38 (m, 4H), 2.82 (dd, 1H), 3.00 (dddd, 1H), 3.52 - 3.63 (m, 5H), 6.86 (s, 2H), 7.99 (d,
1H), 8.03 - 8.13 (m, 2H), 8.60 (d, 1H).

Paso seis: Sintesis de 5-bromo-N-{2-[2,4-diox0-3-(2,4,6-trimetilfenil)ciclopentil]etil}piridin-2-carboxamida
(compuesto A120)
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A una solucién de 5-bromo-N-{2-[2-metoxi-4-ox0-3-(2,4,6-trimetilfenil)ciclopent-2-en-1-il]etil}piridin-2-carboxamida
(7.569 mmol, 3.462 g) en acetona (35 mL) se afiadié cloruro de hidrégeno (50 mmol, 25 mL) y a continuacion la
mezcla se calentd hasta 65 °C durante la noche. Tras enfriar hasta temperatura ambiente, la acetona se concentré a
presiéon reducida y la solucion amarilla resultante se extrajo con diclorometano. Las fracciones organicas se
concentraron a presion reducida y se purificaron mediante cromatografia flash (gradiente de elucion: 0-100% de
acetato de etilo en hexano) para obtener el producto deseado (3.18 g, 94%) como una espuma blanca. 'H RMN (400
MHz, CDCl3) & (delta) ppm 1.6 - 2.25 (m, 11H), 2.74 - 3.11 (m, 2H), 3.45 (s a, 1H), 3.52 (m, 1H), 3.97 (s a, 1H), 6.84
(s a, 2H), 7.85 -8.15 (m, 2H), 8.48 — 8.7 (m, 2H).

Ejemplo 14: Sintesis del compuesto P12

o
0
{ 1
Y
S H N
Br p12)

A una solucién agitada de 5-bromo-N-{2-[2,4-diox0-3-(2,4,6-trimetilfenil)ciclopentil]etil}piridin-2-carboxamida (0.11
mmol, 0.050 g) en diclorometano (2 mL) a temperatura ambiente se afiadio N,N-dietiletanamina (0.12 mmol, 0.013 g)
seguida de cloruro de pentanoilo (0.12 mmol, 0.014 g, 0.014 mL). La mezcla se dej6 agitar durante la noche. La
mezcla de reaccion se purificd directamente mediante cromatografia flash (gradiente de elucion: 0-80% de acetato
de etilo en hexano) para obtener el producto deseado (47 mg, 79%) como un aceite incoloro. 'H RMN (400 MHz,
CDCl3) 6 (delta) ppm 0.82 (t, 3H), 1.10 - 1.31 (m, 2H), 1.43 - 1.58 (m, 2H), 1.78 - 1.93 (m, 1H), 1.96 - 2.11 (m, 6H),
2.14 - 2.41 (m, 6H), 2.67 - 2.92 (m, 2H), 3.27 (dd, 1H), 3.48 - 3.88 (m, 2H), 6.86 (s, 2H), 7.90 - 8.26 (m, 3H), 8.60 (d,
1H).

Ejemplo 15: Sintesis del compuesto P3
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A una solucién de 5-bromo-N-{2-[2,4-dioxo-3-(2,4,6-trimetilfenil)ciclopentil]etil}piridin-2-carboxamida (0.11 mmol,
0.050 g) en DMF (13 mmol, 0.94 g, 1 mL) a temperatura ambiente se afiadi6 carbonato de potasio (0.23 mmol, 0.031
g) y carbonato de 1-cloroetilmetilo (0.23 mmol, 0.031 g). La mezcla se dejo agitar a temperatura ambiente durante 4
dias. La mezcla se diluy6 con agua y se extrajo con acetato de etilo, las capas organicas combinadas se lavaron con
agua y salmuera, y se secaron con MgSO, se filtraron y se concentraron a presién reducida. El residuo resultante se
purific6 mediante cromatografia flash (gradiente de eIuC|on 0-100% de acetato de etilo en hexano) para obtener el
producto deseado (50 mg, 81%) como un aceite incoloro. '"H RMN (400 MHz, CDCl3) 5 (delta) ppm 8.47 - 8.70 (m,
1H), 7.88 - 8.23 (m, 3H), 6.73 - 6.95 (m, 2H), 5.71 - 6.32 (m, 1H), 3.52 - 3.83 (m, 4H), 2.33 - 3.30 (m, 3H), 2.27 (s,
4H), 1.98 - 2.10 (m, 6H), 1.67 - 1.91 (m, 2H), 1.30 - 1.57 (m, 3H).

Ejemplo 16: Sintesis del compuesto P22

*Q
Uad

I
O
H N
X Br
(P22)

A una solucién de 5-bromo-N-{2-[2,4-dioxo-3-(2,4,6-trimetilfenil)ciclopentil]etil}piridin-2-carboxamida (0.11 mmol,
0.050 g) en diclorometano (2 mL) a temperatura ambiente en un vial de microondas se afiadieron cloruro de
p|rroI|d|n 1-carbonilo (0.23 mmol, 0.030 g) y la base fosfacinica, P2tBu (1-tert-butil-2,2,4,4,4-pentakis(dimetilamino)-
2A° 4\°-catenadi(fosfaceno)) (2 M en THF, 0.10 mmol, 0.050 mL). La reaccion se calenté a 100 °C durante 30
minutos. La mezcla de reaccién se purificé directamente mediante cromatografia flash (gradiente de eIuC|on 0-80%
de acetato de etilo en hexano) para obtener el producto deseado (22 mg, 36%) como un aceite incoloro. 'H RMN
(400 MHz, CDCI3) & (delta) ppm 1.86 (d, 4H), 2.01 - 2.14 (m, 6H), 2.26 (s, 4H), 2.67 - 3.12 (m, 2H), 3.14 - 3.50 (m
6H), 3.52 - 3.84 (m, 2H), 6.86 (s, 2H), 7.85 - 8.23 (m, 3H), 8.60 (d, 1H).

Ejemplo 16A: Sintesis del compuesto A126B
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(A126B)

Paso uno: Sintesis de N-{2-[3-(4-hidroxi-2,6-dimetilfenil)-2-metoxi-4-oxociclopent-2-en-1-il]etil}piridin-2-
carboxamida

o)
ﬁ ]
HO
N
H
o\ )KQJ

Una solucién acuosa de peroxido de hidrégeno (1.1 g, 9.7 mmol, 30% en masa) se afiadié a una suspension agitada
de N-[2-[3-[2,6-dimetil-4-(4,4,5,5-tetrametil-1,3,2-dioxaborolan-2-il)fenil]-2-metoxi-4-oxociclopent-2-en-1-il]etil]piridin-
2-carboxamida (500 mg, 1.02 mmol) en metanol (10 mL). Después de 20 horas, se afiadié una solucion de
metabisulfito de sodio (20 mL, 10 mmol, 0.5 mol/L) gota a gota a la mezcla de reaccion con agitacion rapida. Se
eliminé el metanol a presion reducida, a continuacion la mezcla se repartié con acetato de etilo (20 mL). Las fases se
separaron y a continuacion la capa acuosa se extrajo con acetato de etilo (2 x 10 mL). Los extractos organicos
combinados se lavaron con salmuera (10 mL), después se secaron con MgSO. y se concentraron a presion
reducida. El residuo se purificé mediante cromatografia flash en silice utilizando un gradiente de EtOAc/hexano para
obtener el producto deseado (360 mg, 93%) como una espuma blanca. '"H RMN (400 MHz, CDCl3) 5 (delta) 8.49-
8.61 (m, 1H), 8.15-8.28 (m, 2H), 7.8 (id, 1H), 7.44 (dddd, 1H), 6.44 (s, 1H), 3.60 - 3.69 (m, 2H), 3.53 (s, 3H), 3.01
(dddd, 1H), 2.85 (dd, 1H), 2.39 (dd, 1H), 2.22 - 2.32 (m, 1H), 2.03 (s, 6H), 1.73 - 1.84 (m, 1H).

Paso dos: Sintesis de N-[2]3-[4-[[3-cloro-5-(trifluorometil)-2-piridil]oxi]-2,6-dimetilfenil]-2-metoxi-4-
oxociclopent-2-en-1-il]etil]piridin-2-carboxamida

F F
F

7\

N [0}
o}
Cl (6}
N
=
O

N A

Iz

Se combin6é N-{2-[3-(4-hidroxi-2,6-dimetilfenil)-2-metoxi-4-oxociclopent-2-en-1-il]etil}piridin-2-carboxamida (101 mg,
0.266 mmol) con 3-cloro-2-fluoro-5-(trifluorometil)piridina (66 mg, 0.33 mmol) y carbonato de potasio (74 mg, 0.53
mmol) en sulféxido de dimetilo (1 mL). La mezcla se calentdé a 60 °C con agitacion durante 30 min y después se
enfrié hasta temperatura ambiente. La mezcla se repartio entre acetato de etilo (15 mL) y agua (10 mL). Las fases se
separaron y la capa acuosa se extrajo con acetato de etilo (5 mL). Las capas organicas combinadas se lavaron con
agua (2 x 5 mL) seguida de salmuera (5 mL), después se filtraron a través de un filtro sinterizado de PTFE y se
concentraron a presion reducida. El residuo crudo se purific6 mediante cromatografia flash en silice utilizando un
gradiente de EtOAc/hexano para obtener el producto deseado (141 mg, 95%) como una goma incolora. 'H RMN
(400 MHz, CDCIs) & (delta) 8.56 (d, 1H), 8.17 - 8.25 (m, 2H), 7.96 (d, 1H), 7.87 (td, 1H), 7.45 (ddd, 1H), 6.87 (s, 2H),
3.65 (cd, 2H), 3.59 (s, 3H), 3.05 (dddd, 1H), 2.85 (dd, 1H), 2.40 (dd, 1H), 2.25 - 2.36 (m, 1H), 2.16 (s, 6H), 1.73 - 1.85
(m, 1H).

Paso tres: Sintesis de N-[2-[3-[4-[[3-cloro-5-(trifluorometil)-2-piridil]oxi]-2,6-dimetilfenil]-2,4-
dioxociclopentil]etil]piridin-2-carboxamida (compuesto A126B)
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El compuesto anterior se preparé a partir de N-[2-[3-[4-[[3-cloro-5-(trifluorometil)-2-piridil]oxi]-2,6-dimetilfenil]-2-
metoxi-4-oxociclopent-2-en-1-il]etil]piridin-2-carboxamida, de acuerdo con un procedimiento sustancialmente similar
al utilizado para preparar el compuesto A1 (Ejemplo 1, paso 5) para obtener el producto deseado (103 mg, 91%)
como una espuma incolora. "H RMN (400 MHz, CDCls) & (delta) 8.69 (s a, 1H), 8.60 (s a, 1H), 8.27 (s a, 1H), 8.22 (d,

1H), 7.87-7.99 (m, 2H), 7.52 (s a, 1H), 6.87 (s, 2H), 4.13 (d, 1H), 3.45 (d, 1H), 2.98 (s a, 1H), 2.89 (dd, 1H), 2.10 -
2.29 (m, 8H), 1.91 (t, 1H).

Ejemplo 16B: Sintesis del compuesto P1

CI
/ \
Cl\C)N\W
\ /
O 1

Paso wuno: Sintesis de N-[2-[3-[4-(4-cloropirazol-1-il)-2,6-dimetilfenil]-2-metoxi-4-oxociclopent-2-en-1-
illetilJcarbamato de tert-butilo

/ N.__O

Cl 0
——
>~ 7/
N

Se prepar6 a partir de 2-[3-[4-(4-cloropirazol-1-il)-2,6-dimetilfenil]-2-metoxi-4-oxociclopent-2-en-1-ilJacetonitrilo de
acuerdo con sustancialmente el mismo procedimiento utilizado para preparar A120 (paso 2) con el fin de obtener el
producto deseado (194 mg, 30%) como una goma de color amarillo palido. 'H RMN (500 MHz, CDCl; y unas gotas
de d4-metanol) & (delta) 7.88 (m, 1 H), 7.62 (s, 1 H), 7.34 (s, 2H), 4.59 - 4.75 (m, 1 H), 3.57 (s, 5H), 3.03 - 3.19 (m, 1
H), 2.65-2.80 (m, 1 H), 2.33 - 2.48 (m, 1 H), 2.22 (d, 6H), 1.45 (s, 10H).
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Paso dos: Sintesis de cloruro de 2-[3-[4-(4-cloropirazol-1-il)-2,6-dimetilfenil]-2,4-dioxociclopentil]letilamonio
(Intermedio 3)

I—2Z2—T
/ +

/
N
~ 7/
N

A una soluciéon de N-[2-[3-[4-(4-cloropirazol-1-il)-2,6-dimetilfenil]-2-metoxi-4-oxociclopent-2-en-1-illetiljcarbamato de
tert-butilo (0.100 g, 0.224 mmol) en acetona (2 mL), se afiadié HCI 2 M (2 mL). La mezcla de reaccion se calento
hasta 120 °C con irradiacién de microondas durante 20 minutos, tras lo cual se diluyé con diclorometano y se
separaron las fases. La fase acuosa se evaporé a sequedad para obtener el producto deseado (Intermedio 3) (0.085
g, 99%) como un cristal blanquecino. 'H RMN (500 MHz, D;0) 5 (delta) ppm 7.89 (s, 1H), 7.58 (s, 1 H), 7.09 (m, 2H),
3.11 (m, 2H), 3.00 (m, 1 H), 2.88 (m, 1 H), 2.50 (m, 1 H), 2.11 (m, 1 H), 1.99 (s, 6H), 1.86 (m, 1 H).

o

Nota: La sal de HCI mostrada anteriormente de la amina (R-NH;" CI') (Intermedio 3), producida en el proceso
anterior, se puede convertir en la correspondiente amina libre (R-NH.) si se desea, p. €j., mediante una columna de
intercambio idnico.

Paso tres: Sintesis de 5-cloropiridin-2-carboxilato de [2-[4-(4-cloropirazol-1-il)-2,6-dimetilfenil]-4-[2-[(5-
cloropiridin-2-carbonil)amino]etil]-3-oxociclopenten-1-ilo] (compuesto P1)
Cl
/
N

~

N

cl =N

aue
7

®)

Cl
\_7 N,

A una solucion de cloruro de 2-[3-[4-(4-cloropirazol-1-il)-2,6-dimetilfenil]-2,4-dioxociclopentilletilamonio (p. e€j.,
Intermedio 3) (0.172 mmol, 0.066 g) en diclorometano (5 mL), se afiadio trietilamina (1.7 mmol, 0.98 mL) y cloruro de
5-cloropiridin-2-carbonilo (1.1 mmol, 0.19 g). Después de agitar durante 1 hora a temperatura ambiente, la reaccion
se absorbio en silice y se purificd mediante cromatografia flash (elucién en gradiente: 0-100% de acetato de etilo en
hexano) para obtener el producto deseado (0.059 g, 55%) como un aceite naranja. '"H RMN (500 MHz, CDCl3) &
(delta) ppm 8.39 - 8.74 (m, 2H), 8.04 - 8.23 (m, 2H), 7.48 - 7.98 (m, 5H), 7.20 - 7.42 (m, 2H), 3.32 - 3.88 (m, 3H),
2.88 - 3.21 (m, 2H), 2.06 - 2.37 (m, 7H), 1.84 - 2.00 (m, 1 H).

Intermedio 4: Sintesis de cloruro de 2-[3-(2,4,6-trimetilfenil)-2,4-dioxociclopentil]etilamonio
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Utilizando procedimientos similares a los descritos en el Ejemplo 16B pasos 1y 2 para preparar el Intermedio 3, el
compuesto intermedio mostrado anteriormente (Intermedio 4) se puede preparar a partir de N-{2-[3-(2,4,6-
trimetilfenil)-2-metoxi-4-oxociclopent-2-en-1-illetil}carbamato de tert-butilo.

Nota: La sal de HCI mostrada anteriormente de la amina (R-NHs" CI) (Intermedio 4) se puede convertir
opcionalmente en la correspondiente amina libre (R-NHy) si se desea, p. €j., mediante una columna de intercambio
iénico.

OTROS EJEMPLOS DE HPLC QUIRAL

Ejemplo 17 — Neutralizaciéon y eliminacion de la sal trifluoroacetato introducida en A98 durante la HPLC
quiral

Se suspendio trifluoroacetato de N-[2-[(1R)-3-[4-(4-cloropirazol-1-il)-2,6-dimetilfenil]-2,4-dioxociclopentil]etil]piridinio-
2-carboxamida (54.36 g) en agua (500 mL) y EtOAc (50 mL). Se afiadié cuidadosamente bicarbonato de sodio en
porciones a la mezcla hasta alcanzar pH 5.0. La solucién se extrajo con EtOAc (500 mL). La capa acuosa se
reacidifico hasta pH 5.0 utilizando HCI 2 N y se extrajo con EtOAc (500 mL). Las capas organicas combinadas se
secaron con MgSQ., se filtraron a través de un filtro sinterizado de PTFE y se concentraron al vacio para obtener N-
[2-[(1R)-3-[4-(4-cloropirazol-1-il)-2,6-dimetilfenil]-2,4-dioxociclopentil]etil]piridin-2-carboxamida (43.63 g, 96.76 mmol)
como un sélido beige.

Ejemplo 18 - Separacion por HPLC quiral de los enantiomeros del compuesto A120 (compuestos A120A y
H

A120B)
O/%O o _ o o/%o
NH (
N NH
© o) o)
=N =N —N
\_/ \_/ \_/
Br Br Br
(A120) (A120A) (A120B)

El compuesto A120 (racémico) se separd en los compuestos enantiomeros A120A y A120B, y utilizando una
columna de SFC quiral, mediante el siguiente método y en las siguientes condiciones.

La columna de SFC quiral empleada fue una columna de SFC Chiralpak® AD de 5 micrones y 20 mm x 250 mm,
fabricada por Daicel. En esta columna, la fase estacionaria quiral es tris(3,5-dimetilfenilcarbamato) de amilosa.

El sistema de disolventes empleado como eluyente para la columna fue una mezcla 30:70 (en volumen) del
Disolvente Ay el Disolvente B, en la que:

el Disolvente A es metanol
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y el Disolvente B es diéxido de carbono supercritico.

Otras condiciones eran las siguientes:

Flujo a través de la columna: 50 mL/minuto.

Carga (compuesto colocado sobre la columna): 20 mg/mL en metanol:acetonitrilo (50:50).
Volumen de muestra (compuesto) inyectado por analisis = 1.0 mL.

Numero de inyecciones del compuesto = 17.

Duracion del analisis = 6 minutos.

Longitud de onda de la deteccion = 245 nm.

La SFC quiral de un total de 340 mg del compuesto A120 en las condiciones anteriores proporcioné 126 mg del
compuesto A120A (con un 100% de exceso enantiomérico (e.e.) y un tiempo de retencién de 2.57 minutos en las
condiciones anteriores) y 84 mg del compuesto A120B (con un 98.5% de exceso enantiomérico (e.e.) y un tiempo de
retencion de 3.18 minutos en las condiciones anteriores).

Abreviatura: SFC = cromatografia de fluidos supercriticos

Ejemplo 19 - Separacion por HPLC quiral de los enantiomeros del compuesto A23 (compuestos A127 y A128)

O%) %
O.
H <
(e}
\ /
Cl
(A23) (A127) (A128)

El compuesto A23 (racémico) se separd en los compuestos enantiomeros A127 y A128 utilizando una columna de
HPLC quiral, mediante el siguiente método y en las siguientes condiciones.

La columna de HPLC quiral empleada era una columna de HPLC (s,s) WhelkO1 de 5 micrones y 20 mm x 250 mm,
fabricada por Regis Technologies, Inc. En esta columna, la fase estacionaria quiral es (S,S) 1-(3-5-
dinitrobenzamido)-1,2,3,4-tetrahidrofenantreno.

El sistema de disolventes empleado como eluyente para la columna fue una mezcla 50:50 (en volumen) del
Disolvente Ay el Disolvente B, en la que:

el Disolvente A es isohexano que contiene un 0.1% v/v de isopropanol y un 0.1% v/v de acido trifluoroacético (TFA),
y

el Disolvente B es una mezcla 80:20 v/v de isopropanol:metanol.

Otras condiciones eran las siguientes:

Flujo a través de la columna: 50 mL/minuto.

Carga (compuesto colocado sobre la columna): 53 mg/mL en isopropanol.
Volumen de muestra (compuesto) inyectado por analisis = 1.0 mL.

Numero de inyecciones del compuesto = 6.
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Duracion del andlisis = 15 minutos.

La HPLC quiral de un total de 320 mg del compuesto A23 en las condiciones anteriores proporciond 186 mg de la
sal trifluoroacetato del compuesto A127 (con un 100% de exceso enantiomérico (e.e.) y un tiempo de retencion de
9.31 minutos en las condiciones anteriores) y 192 mg de la sal trifluoroacetato del compuesto A128 (con un 99.7%
de exceso enantiomérico (e.e.) y un tiempo de retenciéon de 12.11 minutos en las condiciones anteriores).

Ejemplo 20 - Separacion por HPLC quiral de los enantiomeros del compuesto A89 (compuestos A112 y A113)

O%O O, 0o (@) _—0
NH
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(A89) (A112) (A113)

El compuesto A89 (racémico) se separd en los compuestos enantiomeros A112 y A113 utilizando una columna de
HPLC quiral, mediante el siguiente método y en las siguientes condiciones.

La columna de HPLC quiral empleada era una columna de HPLC (s,s) WhelkO1 de 5 micrones y 20 mm x 250 mm,
fabricada por Regis Technologies, Inc. En esta columna, la fase estacionaria quiral es (S,S) 1-(3-5-
dinitrobenzamido)-1,2,3,4-tetrahidrofenantreno.

El sistema de disolventes empleado como eluyente para la columna fue una mezcla 40:60 (en volumen) del
Disolvente Ay el Disolvente B, en la que:

el Disolvente A es isohexano
y el Disolvente B es isopropanol.
Otras condiciones eran las siguientes:

Flujo a través de la columna: 23 mL/minuto desde el minuto 0 hasta el 14 aumentando a 27 mL/minuto desde
el minuto 14.5 minutos hasta el final del analisis.

Carga (compuesto colocado sobre la columna): 40 mg/mL en isopropanol.
Volumen de muestra (compuesto) inyectado por analisis = 0.4 mL.
Numero de inyecciones del compuesto = 16.

Duracion del analisis = 20 minutos.

La HPLC quiral de un total de 400 mg del compuesto A89 en las condiciones anteriores proporciond 111 mg del
compuesto A112 (con un 98.8% de exceso enantiomérico (e.e.) y un tiempo de retencion de 8.07 minutos en las
condiciones anteriores) y 97 mg del compuesto A113 (con un 98.4% de exceso enantiomérico (e.e.) y un tiempo de
retencion de 9.75 minutos en las condiciones anteriores).

Los compuestos adicionales de las Tablas A1, A2 y A3 siguientes ilustran la presente invencién y son realizaciones
particulares de los compuestos de formula (I) de acuerdo con la presente invencion. En su mayor parte, estos
compuestos se pueden preparar por lo general mediante métodos similares a los que se muestran en los Ejemplos
y/o en la seccidon de los procesos anterior de la presente utilizando materiales de partida adecuados y con
cualesquiera cambios adecuados y/o necesarios en los procesos.

Cabe sefalar que ciertos compuestos de la invencidon existen como una mezcla de isémeros, incluidos los
atropisdmeros, lo cual se indicé anteriormente, en las condiciones empleadas para obtener los datos de 'H RMN. En
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los casos en los que esto ha sucedido, los datos de caracterizacién se proporcionan para todos los isémeros
presentes a temperatura ambiente en el disolvente especificado. A menos que se indique lo contrario, los espectros
de proton de RMN se registraron a temperatura ambiente.

Tabla A1

N.° de

Estructura Datos
compuesto

'H RMN (400 MHz, d,-
metanol) & (delta) 7.86 - 7.80

Q (m, 2H), 7.56 - 7.50 (m, 1H),
7.49 - 7.42 (m, 2H), 6.86 (s,
A1 2H), 3.55 (t, 2H), 2.95 (dd,
1H), 2.85 - 2.76 (m, 1H), 2.49
0 N (dd, 1H), 2.24 (s, 3H), 2.22 -
H 2.13 (m, 1H), 2.04 (s, 6H),
o) 1.74 (tdd, 1H).

'H RMN (400 MHz, d,-

O
metanol) & (delta) 6.85 (s,
o 2H), 3.35-3.30 (m, 2H), 2.90
A2 (dd, 1H), 2.75-2.70 (m, 1H),
2.40 (d, 1H), 2.25 (s, 3H),
N 2.05 (s, 6H), 2.05-2.00 (m,
H o 1H), 1.65-1.55 (m, 1H), 1.20

(s, 9H)

o "H RMN (400 MHz, d,-
metanol) & (delta) 8.65 (d,
1H), 8.10 (d, 1H), 7.95 (dd,
1H), 7.55 (dd, 1H), 6.85 (s,
A3 N 2H), 3.65-3.55 (m, 2H), 2.90
(dd, 1H), 2.80-2.75 (m, 1H),
2.50 (d, 1H), 2.25 (s, 3H),
™ 2.25-2.20 (m, 1H), 2.05 (s,
6H), 1.80-1.70 (m, 1H)

Ir=z

'H RMN (400 MHz, d,-
metanol) & 8.05 (s, 1H), 7.50
0 (d, 1H), 7.45 (d, 1H), 6.85 (s,
2H), 3.55-3.50 (m, 2H), 2.90
(dd, 1H), 2.80-2.75 (m, 1H),
\ 2.45 (d, 1H), 2.25 (s, 3H),

o) 2.20-2.15 (m, 1H), 2.05 (s,
S 6H), 1.75-1.70 (m, 1H)

—O0

A4

N
Iz

"H RMN (400 MHz, d-

O metanol) 5 (delta) 7.70 (d,
4 1H), 7.65 (d, 1H), 7.25-7.20
o (m, 1H), 6.85 (s, 2H), 3.55-
A5 3.50 (m, 2H), 2.95 (dd, 1H),

= N \ 2.80-2.75 (m, 1H), 2.45 (dd,
\ H S 1H), 2.25 (s, 3H), 2.20-2.15

S (m, 1H), 2.05 (s, 6H), 1.75-
1.70 (m, 1H)
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A6

Ir=z
—

Cl
Cl

'H RMN (400 MHz, d,-
metanol) & 7.55 (s, 1H), 7.45
(d, 1H), 7.40 (d, 1H), 6.85 (s,
2H), 3.60-3.45 (m, 2H), 2.95
(dd, 1H), 2.85-2.80 (m, 1H),
2.50 (d, 1H), 2.25 (s, 3H),
2.25-2.15 (m, 1H), 2.05 (s,
6H), 1.75-1.65 (m, 1H)

A7

/
Iz
—

"H RMN (400 MHz, d-
metanol) 6 (delta) 1.65-1.75
(1H, m), 2.02-2.06 (6H, s),
2.11-2.21 (1H, m), 2.23-2.26
(3H, s), 2.44-2.51 (1H, m),
2.73-2.81 (1H, m), 2.88-2.97
(1H, m), 3.47-3.54 (2H, m),
6.55-6.57 (1H, m), 6.84-6.87
(2H, s), 7.08-7.12 (1H, m),
7.63-7.66 (1H, m)

A8

Iz
—

"H RMN (400 MHz, da-
metanol) & (delta) 1.56-1.68
(2H, m), 1.82-1.93 (1H, m),
1.94-2.11 (8H, m), 2.11-2.21
(1H, m), 2.22-2.34 (5H, m),
2.41-2.49 (1H, m), 2.70-2.79
(1H, m), 2.87-2.96 (1H, m),
3.07-3.17 (1H, m), 3.31-3.38
(2H, m), 6.87-6.91(2H, s)

A9

"H RMN (400 MHz, d-
metanol) & (delta) 1.54-1.65
(3H, m), 1.66-1.79 (4H, m),
1.81-1.91 (2H, m), 2.00-2.10
(7H, m), 2.22-2.26 (3H, s),
2.39-2.46 (1H, m), 2.57-2.66
(1H, m), 2.67-2.76 (1H, m),
2.84-2.92 (1H, m), 3.28-3.35
(2H, m), 6.84-6.88 (2H, s)

A10

—0

Ir=z
—

'H RMN (400 MHz, d,-
metanol) & (delta) 1.13-1.19
(3H, 1), 1.57-1.69 (1H, m),
2.03-2.14 (7H, m), 2.20-2.30
(5H, m), 2.42-2.50 (1H, m),
2.72-2.80 (1H, m), 2.88-2.96
(1H, m), 3.32-3.39 (2H, m),
6.88-6.91 (2H, s)

A11

\IZ

"H RMN (400 MHz, d-
metanol) & (delta) 1.72-1.82
(1H, m), 2.02-2.06 (6H, d),
2.11-2.22 (1H, m), 2.22-2.26
(3H, s), 2.46-2.53 (1H, m),
2.78-2.86 (1H, m), 2.89-2.97
(1H, m), 3.51-3.65 (2H, m),
3.92-3.95 (3H, s), 6.84-6.88
(2H, s), 7.01-7.07 (1H, t),
7.10-7.14 (1H, d), 7.45-7.51
(1H, m), 7.85-7.90 (1H, m)
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A12

'H RMN (400 MHz, d,-
metanol) & (delta) 1.72-1.84
(1H, m), 2.05-2.10 (6H, s),
2.17-2.30 (4H, m), 2.49-2.57
(1H, m), 2.80-2.88 (1H, m),
2.94-3.03 (1H, m), 3.57-3.63
(2H, 1), 6.87-6.92 (2H, s),
7.78-7.83 (2H, d), 8.01-8.06
(2H, d)

A13

"H RMN (400 MHz, da-
metanol) & (delta) 1.20-1.50
(5H, m), 1.53-1.64 (1H, m),
1.65-1.72 (1H, m), 1.75-1.83
(4H, m), 1.99-2.09 (7H, m),
2.12-2.22 (1H, m), 2.23-2.26
(3H, s), 2.37-2.44 (1H, m),
2.66-2.75 (1H, m), 2.83-2.91
(1H, m), 3.28-3.34 (2H, m),
6.84-6.87 (2H, s)

A14

"H RMN (400 MHz, da-
metanol) 6 1.67-1.78 (1H, m),
2.03-2.06 (6H, s), 2.12-2.22
(1H, m), 2.22-2.26 (3H, s),
2.44-2.52 (1H, m), 2.74-2.82
(1H, m), 2.89-2.98 (1H, m),
3.50-3.57 (2H, t), 6.84-6.88
(2H, s), 7.30-7.37 (1H, t),
7.80-7.85 (1H, m), 7.97-8.01
(1H, m)

A15

'H RMN (400 MHz, d,-
metanol) & (delta) 1.69-1.80
(1H, m), 2.02-2.07 (6H, s),
2.13-2.23 (1H, m), 2.23-2.27
(3H, s), 2.46-2.53 (1H, m),
2.76-2.84 (1H, m), 2.90-2.99
(1H, m), 3.52-3.58 (2H, 1),
6.84-6.88 (2H, s), 7.33-7.39
(2H, d), 7.91-7.97 (2H, m)

A16

"H RMN (400 MHz, da-
metanol) 6 (delta) 1.65-1.75
(1H, m), 2.02-2.06 (6H, s),
2.09-2.21 (1H, m), 2.22-2.26
(3H, s), 2.43-2.51 (1H, m),
2.72-2.82 (1H, m), 2.88-2.97
(1H, m), 3.45-3.52 (2H, t),
6.78-6.81 (1H, m), 6.84-6.87
(2H, s), 7.54-7.57 (1H, m),
8.04-8.06 (1H, m)

A17

"H RMN (400 MHz, da-
metanol) 6 (delta) 1.66-1.77
(1H, m), 2.02-2.07 (6H, s),
2.13-2.23 (1H, m), 2.23-2.26
(3H, s), 2.45-2.53 (1H, m),
2.76-2.84 (1H, m), 2.89-2.98
(1H, m), 3.51-3.58 (2H, m),
6.84-6.88 (2H, s), 7.03-7.11
(2H, m), 7.75-7.83 (1H, m)
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A18

"H RMN (400 MHz, da-
metanol) & (delta) 1.68-1.78
(1H, m), 2.02-2.06 (6H, s),
2.11-2.21 (1H, m), 2.23-2.26
(3H, s), 2.44-2.51 (1H, m),
2.74-2.83 (1H, m), 2.88-2.97
(1H, m), 3.50-3.56 (2H, t),
3.82-3.86 (3H, s), 6.84-6.88
(2H, s), 6.95-6.70 (2H, m),
7.78-7.84 (2H, m)

A19

"H RMN (400 MHz, da-
metanol) & (delta) 1.68-1.79
(1H, m), 2.02-2.06 (6H, s),
2.12-2.22 (1H, m), 2.22-2.26
(3H, s), 2.45-2.53 (1H, m),
2.75-2.84 (1H, m), 2.90-2.99
(1H, m), 3.50-3.57 (2H, t),
6.84-6.88 (2H, s), 7.14-7.22
(2H, m), 7.86-7.92 (2H, m)

A20

'H RMN (400 MHz, d-
cloroformo) & (delta) sefiales
anchas 1.87-2.10 (8H, m),
2.21-2.27 (3H, s), 2.38-2.48
(1H, d), 2.94-3.07 (2H, m),
3.42-3.54 (1H, m), 3.71-3.83
(1H, m), 6.82-6.87 (2H, s),
7.25-7.41 (2H, m), 7.52-7.66
(2H, m)

A21

(Como una mezcla de
diasterecisémeros) 'H RMN
(400 MHz, d4-metanol) &
(delta) 0.99-1.01 (3H, m),
1.17 (1H, t), 1.50-1.83 (3H,
m), 2.00 (3H, s), 2.04 (3H, s),
2.11-2.20 (1H, m), 2.24 (3H,
s), 2.45-2.55 (1H, m), 2.80-
2.90 (1H, m), 3.55-3.65 (1H,
m), 4.10-4.25 (1H, m), 6.82-
6.87 (2H, m), 7.16-7.23 (2H,
m), 7.88-7.95 (2H, m)

A22

Cl

"H RMN (400 MHz, da-
metanol) & (delta) 1.68-1.80
(1H, m), 2.01-2.06 (6H, s),
2.13-2.22 (1H, m), 2.22-2.26
(3H, s), 2.45-2.53 (1H, m),
2.76-2.84 (1H, m), 2.90-2.99
(1H, m), 3.52-3.58 (2H, t),
6.83-6.88 (2H, s), 7.52-7.57
(1H, d), 8.17-8.23 (1H, m),
8.78-8.82 (1H, d)
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A23

'H RMN (400 MHz, d,-
metanol) & (delta) 1.68-1.80
(1H, m), 2.02-2.06 (6H, s),
2.14-2.26 (4H, m), 2.45-2.53
(1H, m), 2.76-2.84 (1H, m),
2.89-2.97 (1H, m), 3.55-3.62
(2H, m), 6.84-6.87 (2H, s),
7.59-7.63 (1H, m), 8.08-8.11
(1H, d), 8.55-8.59 (1H, d)

A24

'H RMN (400 MHz, d,-
metanol) & (delta) 1.66-1.77
(1H, m), 2.02-2.07 (6H, s),
2.14-2.27 (4H, m), 2.46-2.53
(1H, m), 2.79-2.88 (1H, m),
2.90-2.99 (1H, m), 3.50-3.56
(2H, m), 6.85-6.88 (2H, s),
7.48-7.52 (1H, d), 7.88-7.92
(1H, d)

A25

'H RMN (400 MHz, d,-
metanol) & (delta) 1.67-1.78
(1H, m), 2.02-2.06 (6H, d),
2.12-2.22 (1H, m), 2.23-2.26
(3H, s), 2.44-2.51 (1H, m),
2.75-2.83 (1H, m), 2.90-2.98
(1H, m), 3.51-3.56 (2H, m),
6.84-6.88 (2H, s), 7.77-7.79
(1H, s), 7.88-7.90 (1H, s)

A26

4
N—0
@)
Iz
%:O

'H RMN (400 MHz, d,-
metanol) 6 (delta) 1.67-1.78
(1H, m), 2.03-2.07 (6H, s),
2.15-2.26 (4H, m), 2.46-2.54
(1H, m), 2.79-2.90 (1H, m),
2.91-3.00 (1H, m), 3.49-3.58
(2H, m), 6.85-6.88 (2H, s),
7.43-7.47 (1H, m), 7.89-7.93
(1H, m), 8.42-8.45 (1H, m)

A27

"H RMN (400 MHz, da-
metanol) & (delta) 1.75-1.86
(1H, m), 2.02-2.07 (6H, m),
2.21-2.31 (4H, m), 2.50-2.57
(1H, m), 2.82-2.90 (1H, m),
2.92-3.00 (1H, m), 3.62-3.70
(2H, m), 6.83-6.88 (2H, s),
7.64-7.71 (1H, 1), 7.78-7.85
(1H, 1), 7.96-8.01 (1H, d),
8.14-8.22 (2H, t), 8.44-8.49
(1H, d)
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A28

1H NMR (400 MHz, d4
methanol) & (delta) 1.66-1.77
(1H, m), 2.02-2.06 (6H, m),
2.11-2.22 (1H, m), 2.22-2.27
(3H, s), 2.43-2.52 (1H, m),
2.73-2.83 (1H, m), 2.88-2.98
(1H, m), 3.49-3.55 (2H, m),
3.99 (3H, s), 6.86 (2H, s),
7.10 (1H, d), 7.33 (1H, d)

A29

'H RMN (400 MHz, d,-
metanol) & (delta) 1.65-1.78
(1H, m), 2.02-2.07 (6H, m),
2.11-2.22 (1H, m), 2.22-2.26
(3H, s), 2.43-2.52 (1H, m),
2.72-2.83 (1H, m), 2.88-2.98
(1H, m), 3.49-3.55 (2H, 1),
6.84-6.88 (2H, s), 7.08-7.11
(1H, s), 7.32-7.35 (1H, s),
7.88-7.90 (1H, s)

A32

"H RMN (400 MHz, da-
metanol) & (delta) 1.75-1.89
(1H, m), 2.13-2.18 (6H, s),
2.20-2.32 (1H, m), 2.50-2.60
(1H, m), 2.83-2.93 (1H, m),
2.97-3.09 (1H, m), 3.64-3.70
(2H, t), 7.08-7.16 (2H, t),
7.22-7.26 (2H, s), 7.53-7.60
(2H, m), 8.11-8.18 (1H, t),
8.54-8.61 (1H, m), 8.63-8.71
(1H, t), 8.84-8.90 (1H, d a)

A33

"H RMN (400 MHz, da-
metanol) & (delta) 1.69-1.82
(1H, m), 1.96-2.00 (3H, s),
2.01-2.09 (6H, s), 2.13-2.25
(1H, m), 2.46-2.55 (1H, m),
2.76-2.85 (1H, m), 2.90-2.99
(1H, m), 3.56-3.63 (2H, m),
7.02-7.07 (2H, s), 7.50-7.57
(1H, m), 7.91-7.98 (1H, t),
8.05-8.13 (1H, m), 8.59-8.66
(1H, m)

A34

"H RMN (400 MHz, CDCl3) 5
(delta) 1.85-1.95 (1H, m),
2.18-2.21 (6H, s), 2.21-2.29
(3H, m), 2.87-3.05 (2H, m),
3.40-3.52 (1H, m), 7.34-7.38
(2H, m), 7.51-7.58 (1H, m),
7.61-7.64 (1H, s), 7.87-7.90
(1H, s), 7.90-7.97 (1H, t),
8.21-8.26 (1H, d), 8.61-8.65
(1H, d), 8.70-8.77 (1H, m)
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A35

—0

'H RMN (400 MHz, d,-
metanol) 6 (delta) 1.61-1.87
(5H, m), 2.04-2.13 (6H, m),
2.25-2.30 (3H, m), 2.49-2.88
(3H, m), 2.96-3.05 (1H, m),
3.14-3.23 (1H, m), 3.35-3.51
(4H, m), 3.89-4.01 (2H, m),
6.86-6.93 (2H, m)

A36

(@)
/\/6/_%}7
(@)
N \\

"H RMN (400 MHz, da4-
metanol) & (delta) 1.59-1.72
(1H, m), 2.02-2.20 (8H, m),
2.25-2.30 (3H, s), 2.47-2.54
(1H, m), 2.65-2.76 (1H, m),
2.77-2.86 (1H, m), 2.94-3.22
(2H, m), 3.35-3.42 (2H, m),
3.74-4.00 (4H, m), 6.86-6.93
(2H, m)

A37

0
/

Ir=z
o—

'H RMN (400 MHz, d,-
metanol) & (delta) 1.74-1.86
(1H, m), 2.10-2.20 (6H, s),
2.21-2.32 (4H, m), 2.46-2.57
(1H, m), 2.82-2.88 (1H, m),
2.90-2.98 (1H, m), 3.62-3.72
(2H, 1), 6.85-6.88 (2H, s),
7.58-7.70 (2H, m), 8.33-8.42
(2H, m)

A38

"H RMN (400 MHz, da-
metanol) 6 (delta) 1.73-1.85
(1H, m), 2.16-2.28 (7H, m),
2.50-2.59 (1H, m), 2.81-2.89
(1H, m), 2.93-3.03 (1H, m),
3.56-3.66 (2H, m), 7.48-7.62
(1H, s a), 7.64-7.68 (2H, s),
7.81-7.89 (2H, m), 7.93-7.99
(1H, t), 8.01-8.18 (1H, s a),
8.54-8.58 (1H, s), 8.58-8.71
(1H, s a)

A39

—0

Cl

sal trifluoroacetato

'H RMN (400 MHz, d,-
metanol) & (delta) 1.65-1.77
(1H, m), 2.01-2.07 (6H, s),
2.14-2.26 (4H, m), 2.45-2.54
(1H, m), 2.77-2.86 (1H, m),
2.89-2.99 (1H, m), 3.44-3.62
(2H, m), 6.81-6.88 (2H, s),
7.48-7.54 (1H, d), 7.88-7.94
(1H, d),

A40

sal trifluoroacetato

'H RMN (400 MHz, ds-
metanol) 6 (delta) 1.66-1.77
(1H, m), 2.03-2.07 (6H, s),
2.16-2.26 (4H, m), 2.47-2.54
(1H, m), 2.81-2.88 (1H, m),
2.91-2.99 (1H, m), 3.47-3.63
(2H, m), 6.84-6.88 (2H, s),
7.43-7.47 (1H, d), 8.08-8.12
(1H, d)
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A41

O
f/ >>:
O
2NN f
X NH:| 7

sal trifluoroacetato

'H RMN (400 MHz, d,-
metanol) & (delta) 1.68-1.79
(1H, m), 2.02-2.06 (6H, s),
2.12-2.22 (1H, m), 2.22-2.26
(3H, s), 2.45-2.52 (1H, m),
2.78-2.85 (1H, m), 2.88-2.97
(1H, m), 3.51-3.57 (2H, 1),
6.84-6.87 (2H, s), 7.18-7.26
(2H, m), 7.84-7.86 (1H, m)

A43

@]
//
@]
N ||N \
- \
F
F

sal trifluoroacetato

'H RMN (400 MHz, d,-
metanol) 6 (delta) 1.71-1.82
(1H, m), 2.05-2.12 (6H, s),
2.20-2.31 (4H, m), 2.51-2.59
(1H, m), 2.84-2.92 (1H, m),
2.94-3.03 (1H, m), 3.53-3.69
(2H, m), 6.87-6.92 (2H, s),
8.38-8.41 (1H, s), 8.86-8.90
(1H, s)

Ad4

O
/
O
AN f\\ >>:
X CIH °

sal trifluoroacetato

'H RMN (400 MHz, d,-
metanol) & (delta) 1.67-1.78
(1H, m), 2.03-2.07 (6H, s),
2.16-2.27 (4H, m), 2.47-2.55
(1H, m), 2.81-2.90 (1H, m),
2.91-2.99 (1H, m), 3.49-3.64
(2H, m), 6.84-6.88 (2H, s),
7.47-7.52 (1H, m), 7.94-7.98
(1H, m), 8.50-8.54 (1H, m)

A45

sal trifluoroacetato

"H RMN (400 MHz, da-
metanol) & (delta) 1.59-1.71
(1H, m), 2.01-2.16 (7H, m),
2.22-2.26 (3H, s), 2.39-2.47
(1H, m), 2.73-2.80 (1H, m),
2.86-2.95 (1H, m), 3.36-3.43
(2H, m), 4.87-4.94 (2H, s),
6.84-6.88 (2H, s), 7.94-7.99
(2H, m), 8.51-8.57 (1H, m),
8.72-8.77 (1H, m)

A46

N
~

N

Br

sal trifluoroacetato

'H RMN (400 MHz, d,-
metanol) & (delta) 1.71-1.81
(1H, m), 2.06-2.10 (6H, s),
2.20-2.31 (4H, m), 2.51-2.58
(1H, m), 2.86-2.93 (1H, m),
2.96-3.03 (1H, m), 3.52-3.67
(2H, m), 6.88-6.91 (2H, s),
7.41-7.46 (1H, m), 8.14-8.18
(1H, m), 8.56-8.59 (1H, m)
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A47

Cl N H

sal trifluoroacetato

'H RMN (400 MHz, d,-
metanol) & (delta) 1.67-1.78
(1H, m), 2.02-2.06 (6H, s),
2.15-2.27 (4H, m), 2.45-2.52
(1H, m), 2.75-2.83 (1H, m),
2.89-2.97 (1H, m), 3.51-3.64
(2H, m), 6.83-6.87 (2H, s),
7.58-7.62 (1H, m), 7.93-7.99
(1H, 1), 8.03-8.07 (1H, d)

A48

sal trifluoroacetato

'H RMN (400 MHz, d,-
metanol) & (delta) 1.67-1.78
(1H, m), 2.02-2.06 (6H, s),
2.14-2.26 (4H, m), 2.45-2.52
(1H, m), 2.76-2.83 (1H, m),
2.89-2.97 (1H, m), 3.51-3.64
(2H, m), 6.83-6.87 (2H, s),
7.72-7.77 (1H, d), 7.82-7.88
(1H, 1), 8.06-8.09 (1H, d)

A50

O
I/
O
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N
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"H RMN (400 MHz, da-
metanol) & (delta) 1.57-1.68
(1H, m), 2.01-2.05 (6H, d),
2.06-2.17 (1H, m), 2.22-2.26
(3H, s), 2.38-2.46 (1H, m),
2.63-2.74 (1H, m), 2.80-2.91
(1H, m), 3.35-3.50 (2H, m),
5.70-5.85 (1H, m), 6.84-6.88
(2H, s), 7.37-7.50 (5H, m)

A51

o)
/\/Q/_%}i
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M N Y
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'H RMN (400 MHz, d,-
metanol) 6 (delta) 1.67-1.76
(1H, m), 2.02-2.08 (6H, s),
2.15-2.26 (4H, m), 2.45-2.51
(1H, m), 2.52-2.56 (3H, s),
2.76-2.83 (1H, m), 2.90-2.97
(1H, m), 3.50-3.58 (2H, m),
6.84-6.88 (2H, s)

A52

"H RMN (400 MHz, da-
metanol) 6 1.68-1.79 (1H, m),
2.03-2.06 (6H, s), 2.14-2.25
(4H, m), 2.47-2.54 (1H, m),
2.77-2.85 (1H, m), 2.91-2.99
(1H, m), 3.49-3.56 (2H, t),
3.97-3.99 (3H, s), 6.84-6.87
(2H, s), 7.00-7.02 (1H, s),
7.06-7.11 (1H, 1), 7.24-7.30
(1H, 1), 7.39-7.44 (1H, t),
7.57-7.61 (1H, d)

A53

—~0

/%
Iz
—

"H RMN (400 MHz, ds-
metanol) & (delta) 1.68-1.79
(1H, m), 2.02-2.06 (6H, s),
2.13-2.25 (4H, m), 2.45-2.52
(1H, m), 2.76-2.83 (1H, m),
2.88-2.96 (1H, m), 3.52-3.61
(2H, m), 6.83-6.87 (2H, s),
8.22-8.24 (1H, m), 8.97-8.98
(1H, m)
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A54
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'H RMN (400 MHz, d,-
metanol) & (delta) 1.64-1.75
(1H, m), 2.02-2.06 (6H, s),
2.10-2.21 (1H, m), 2.22-2.25
(3H, s), 2.44-2.50 (4H, m),
2.75-2.82 (1H, m), 2.88-2.96
(1H, m), 3.47-3.52 (2H, 1),
4.10-4.12 (3H, s), 6.84-6.87
(2H, s)

A55

O
o Il
N
Cy Y
\N

sal trifluoroacetato

'H RMN (400 MHz, d,-
metanol) & (delta) 1.69-1.81
(1H, m), 2.02-2.06 (6H, s),
2.15-2.26 (4H, m), 2.46-2.53
(1H, m), 2.76-2.84 (1H, m),
2.89-2.98 (1H, m), 3.53-3.67
(2H, m), 6.82-6.86 (2H, s),
8.64-8.67 (1H, m), 8.74-8.76
(1H, m), 9.21-9.23 (1H, m)

A56

—~0

O/

O
N
= N
Ly
N
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sal trifluoroacetato

'H RMN (400 MHz, d,-
metanol) & (delta) 1.68-1.79
(1H, m), 2.01-2.05 (6H, s),
2.14-2.26 (4H, m), 2.46-2.53
(1H, m), 2.61-2.64 (3H, s),
2.76-2.83 (1H, m), 2.89-2.97
(1H, m), 3.52-3.66 (2H, m),
6.83-6.88 (2H, s), 8.56-8.58
(1H, s), 9.06-9.09 (1H, s)

A57

—0

\
=
—
—

"H RMN (400 MHz, d-
metanol) & (delta) 1.69-1.80
(1H, m), 2.02-2.05 (6H, s),
2.15-2.25 (4H, m), 2.46-2.52
(1H, m), 2.76-2.83 (1H, m),
2.89-2.97 (1H, m), 3.53-3.66
(2H, m), 6.83-6.86 (2H, s),
8.19-8.24 (1H, d), 8.30-8.34
(1H, m), 8.93-8.95 (1H, m)

A57A

—0

\
=
—
—

NZ

sal trifluoroacetato
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A58

O
/
O
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"H RMN (400 MHz, ds-
metanol) & (delta) 1.67-1.78
(1H, m), 2.06-2.09 (6H, s),
2.10-2.21 (1H, m), 2.26-2.29
(3H, s), 2.46-2.53 (1H,m),
2.78-2.85 (1H, m), 2.92-3.00
(1H, m), 3.44-3.52 (2H, m),
3.90-3.92 (3H, s), 6.06-6.09
(1H, m), 6.76-6.79 (1H, m),
6.81-6.84 (1H, m), 6.88-6.91
(2H, s)

A59

o)

O
\Nﬁ)k
N
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sal trifluoroacetato

'H RMN (400 MHz, d,-
metanol) & (delta) 1.69-1.79
(1H, m), 2.00-2.03 (6H, s),
2.16-2.25 (1H, m), 2.26-2.29
(3H, s), 2.47-2.54 (1H, m),
2.81-2.88 (1H, m), 2.92-3.00
(1H, m), 3.52-3.58 (2H, 1),
4.03-4.05 (3H, s), 6.87-6.91
(2H, s), 7.06-7.09 (1H, s),
7.26-7.29 (1H, s)

AGO

—0

AN
Ir=

'H RMN (400 MHz, d,-
metanol) 6 (delta) 1.74-1.88
(1H, m), 2.04-2.10 (6H, s),
2.22-2.32 (4H, m), 2.50-2.57
(1H, m), 2.82-2.90 (1H, m),
2.93-3.02 (1H, m), 3.59-3.72
(2H, m), 6.85-6.89 (2H, s),
9.44-9.47 (1H, s)

A61

o)
o [
;)L 1

'H RMN (400 MHz, d,-
metanol) & (delta) 1.60-1.71
(1H, m), 1.98-2.02 (6H, s),
2.08-2.18 (1H, m), 2.18-2.21
(3H, s), 2.37-2.48 (4H, m),
2.69-2.77 (1H, m), 2.84-2.92
(1H, m), 3.41-3.54 (2H, m),
6.38-6.41 (1H, s), 6.80-6.83
(2H, s).

AG2

O
/
O
/N N
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sal trifluoroacetato

'H RMN (400 MHz, d,-
metanol) & (delta) 1.64-1.75
(1H, m), 1.99-2.03 (6H, s),
2.11-2.21 (4H, m), 2.42-2.49
(1H, m), 2.53-2.56 (3H, s),
2.75-2.82 (1H, m), 2.85-2.94
(1H, m), 3.48-3.54 (2H, 1),
6.80-6.83 (2H, s), 7.36-7.41
(1H, m), 7.68-7.73 (1H, d),
8.35-8.39 (1H, d)
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AB3
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sal trifluoroacetato

'H RMN (400 MHz, d,-
metanol) 6 1.76-1.88 (1H, m),
2.05-2.11 (6H, s), 2.22-2.35
(4H, m), 2.52-2.60 (1H, m),
2.86-2.94 (1H, m), 2.96-3.03
(1H, m), 3.63-3.69 (2H, 1),
6.84-6.88 (2H, s), 7.67-7.73
(1H, 1), 7.75-7.81 (1H, 1),
7.89-7.93 (1H, d), 7.93-7.97
(1H, d), 8.45-8.49 (1H, d),
8.93-8.98 (1H, d)

Ac4

sal trifluoroacetato

'H RMN (400 MHz, d,-
metanol) & (delta) 1.65-1.76
(1H, m), 1.98-2.02 (6H, s),
2.10-2.21 (4H, m), 2.42-2.49
(1H, m), 2.53-2.56 (3H, s),
2.72-2.80 (1H, m), 2.85-2.93
(1H, m), 3.48-3.60 (2H, m),
6.79-6.82 (2H, s), 7.36-7.40
(1H, d), 7.77-7.82 (1H, 1),
7.84-7.88 (1H, d)

ABS

0

cl__N | \ \

\

Kf” :
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sal trifluoroacetato

'H RMN (400 MHz, d,-
metanol) & (delta) 1.64-1.76
(1H, m), 2.02-2.07 (6H, s),
2.13-2.25 (4H, m), 2.38-2.46
(1H, m), 2.69-2.77 (1H, m),
2.82-2.90 (1H, m), 3.48-3.62
(2H, m), 3.91-3.96 (3H, s),
6.81-6.85 (2H, s), 7.12-7.15
(1H, s), 7.57-7.60 (1H, s)

AG6

sal trifluoroacetato

'H RMN (400 MHz, d,-
metanol) & (delta) 1.70-1.81
(1H, m), 2.06-2.11 (6H, s),
2.14-2.28 (4H, m), 2.36-2.44
(1H, m), 2.70-2.77 (1H, m),
2.80-2.89 (1H, m), 3.54-3.60
(2H, 1), 6.68-6.73 (1H, d),
6.84-6.88 (2H, s), 7.30-7.34
(1H, d), 7.53-7.59 (1H, 1)

AG9

I
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sal trifluoroacetato

'H RMN (400 MHz, d,-
metanol) 6 (delta) 1.64-1.75
(1H, m), 2.00-2.07 (6H, d),
2.08-2.19 (4H, m), 2.20-2.27
(1H, m), 2.53-2.61 (1H, m),
2.63-2.71 (1H, m), 3.47-3.61
(2H, m), 3.94-4.00 (6H, s),
6.18-6.21 (1H, s), 6.73-6.78
(2H, d)
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A70

sal trifluoroacetato

'H RMN (400 MHz, d,-
metanol) 6 (delta) 1.61-1.72
(1H, m), 1.97-2.01 (6H, s),
2.07-2.20 (4H, m), 2.29-2.34
(3H, s), 2.40-2.47 (1H, m),
2.71-2.78 (1H, m), 2.83-2.91
(1H, m), 3.44-3.50 (2H, 1),
6.78-6.81 (2H, s), 7.67-7.69
(1H, s)

AT1

0
N N \
_</| FH o)
0
e °F

sal trifluoroacetato

'H RMN (400 MHz, d,-
metanol) & (delta) 1.67-1.78
(1H, m), 2.05-2.09 (6H, s),
2.12-2.24 (1H, m), 2.26-2.29
(3H, s), 2.47-2.54 (1H, m),
2.55-2.58 (3H, s), 2.76-2.84
(1H, m), 2.91-2.99 (1H, m),
3.49-3.58 (2H, m), 6.87-6.91
(2H, s)

AT2

O
/
| O
N\ H 5

sal trifluoroacetato

'H RMN (400 MHz, d,-
metanol) & (delta) 1.60-1.71
(1H, m), 1.98-2.02 (6H, d),
2.03-2.15 (1H, m), 2.15-2.18
(3H, s), 2.18-2.21 (3H, s),
2.39-2.46 (1H, m), 2.69-2.77
(1H, m), 2.85-2.93 (1H, m),
3.39-3.45 (2H, t), 3.97-3.99
(3H, s), 6.47-6.50 (1H, s),
6.79-6.83 (2H, s)

AT73

ﬁ
N
N
_</s]/\"' \g

sal trifluoroacetato

'H RMN (400 MHz, ds-
metanol) & (delta) 1.62-1.73
(1H, m), 1.98-2.02 (6H, s),
2.08-2.18 (1H, m), 2.18-2.21
(3H, s), 2.40-2.47 (1H, m),
2.64-2.67 (3H, s), 2.71-2.78
(1H, m), 2.84-2.92 (1H, m),
3.46-3.53 (2H, m), 6.79-6.82
(2H, s), 7.95-7.97 (1H, s)

A74

O%O
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sal trifluoroacetato

'H RMN (400 MHz, d,-
metanol) 6 1.64-1.75 (1H, m),
1.98-2.01 (6H, s), 2.12-2.22
(4H, m), 2.42-2.49 (1H, m),
2.75-2.83 (1H, m), 2.85-2.93
(1H, m), 3.52-3.58 (2H, 1),
6.76-6.79 (2H, s), 7.16-7.21
(1H, 1), 7.31-7.37 (1H, 1),
7.47-7.52 (1H, d), 8.16-8.21
(1H, d)
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AT75
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sal trifluoroacetato

'H RMN (400 MHz, d,-
metanol) & (delta) 1.59-1.70
(1H, m), 1.98-2.02 (6H, s),
2.03-2.17 (1H, m), 2.17-2.21
(3H, s), 2.21-2.24 (3H, s),
2.38-2.45 (1H, m), 2.69-2.77
(1H, m), 2.83-2.91 (1H, m),
3.42-3.48 (2H, t), 3.72-3.75
(3H, s), 6.42-6.44 (1H, s),
6.79-6.82 (2H, s)

AT6

%O

O
0

sal trifluoroacetato

'H RMN (400 MHz, d,-
metanol) 6 1.75-1.86 (1H, m),
2.07-2.10 (6H, s), 2.20-2.30
(4H, m), 2.41-2.46 (1H, m),
2.64-2.67 (3H, s), 2.75-2.83
(1H, m), 2.85-2.93 (1H, m),
3.59-3.63 (2H, t), 6.81-6.85
(2H, s), 7.01-7.07 (1H, 1),
7.42-7.48 (1H, t), 7.51-7.56
(1H, d), 9.02-9.07 (1H, d)

ATT

0]

|
—N FH
_
F
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sal trifluoroacetato

'H RMN (400 MHz, d,-
metanol) & (delta) 1.60-1.71
(1H, m), 1.99-2.02 (6H, s),
2.07-2.17 (1H, m), 2.17-2.20
(3H, s), 2.40-2.47 (1H, m),
2.70-2.78 (1H, m), 2.84-2.92
(1H, m), 3.43-3.49 (2H, 1),
3.86-3.88 (3H, s), 6.79-6.82
(2H, s), 7.99-8.02 (1H, s)

AT78
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v
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sal trifluoroacetato

'H RMN (400 MHz, d,-
metanol) 6 (delta) 1.63-1.74
(1H, m), 1.98-2.02 (6H, s),
2.11-2.22 (4H, m), 2.43-2.50
(1H, m), 2.61-2.64 (3H, s),
2.76-2.83 (1H, m), 2.87-2.95
(1H, m), 3.43-3.59 (2H, m),
6.80-6.84 (2H, s), 8.84-8.86
(1H, s)

AT79

o
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sal trifluoroacetato

'H RMN (400 MHz, d,-
metanol) 6 (delta) 1.61-1.72
(1H, m), 1.98-2.02 (6H, s),
2.05-2.15 (1H, m), 2.19-2.22
(3H, s), 2.40-2.47 (1H, m),
2.52-2.55 (3H, s), 2.62-2.64
(3H, s), 2.69-2.77 (1H, m),
2.85-2.93 (1H, m), 3.41-3.46
(2H, 1), 6.80-6.83 (2H, s)
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A83
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'H RMN (400 MHz, d,-
metanol) & (delta) 8.63 (d,
1H), 8.09 (d, 1H), 7.97-7.93
(m, 1H), 7.56-7.52 (m, 1H),
7.22 (s, 2H), 3.66-3.55 (m,
2H), 2.97-2.93 (m, 1H), 2.81
(a, 1H), 2.51 (d, 1H), 2.39 (c,
2H), 2.26-2.14 (m, 1H), 2.06
(2, 3H), 1.81-1.68 (m, 1H),
1.07-1.03 (m, 3H)

A84

D Ao

(Como una mezcla de
atropisdmeros)

'H RMN (400 MHz, CDCl3) &
(delta) 1.12 (dt, 3H), 1.78 -
1.94 (m, 2H), 2.04 (s, 3H),
2.11 (s, 1.5H), 2.15 (s, 1.5H),
2.18 (d, 1H), 2.44 (dt, 2H),
2.81-3.04 (m, 2H), 3.35 -
3.53 (m, 1H), 4.04 - 4.25 (m,
1H), 7.05 - 7.19 (m, 2H), 7.46
-7.60 (m, 1H), 7.91 (t, 1H),
8.22 (d, 1H), 8.61 (d, 1H),
8.69 (s a, 1H), 12.25 (s a, 1H)

A85

"H RMN (400 MHz, CDCl3) 5
(delta) 1.05 - 1.18 (m, 3H),
1.87 (t, 1H), 2.10 - 2.23 (m,
4H), 2.40 - 2.56 (m, 2H), 2.83
-3.00 (m, 2H), 3.01 (s, 1H),
3.43 (d, 1H), 4.08 - 4.21 (m,
1H), 7.20 - 7.26 (m, 2H), 7.42
- 7.50 (m, 1H), 7.92 (t, 1H),
8.22 (d, 1H), 8.61 (d, 1H),
8.71 (s a, 1H)

A86
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(Como una mezcla de
atropisdmeros)

'H RMN (400 MHz, CDCl3) &
(delta) 12.35 (a, 1H), 8.71 (a,
1H), 8.62 (d, 1H), 8.23 (d,
1H), 7.96-7.88 (m, 1H), 7.57-
7.49 (m, 3H), 7.26 (s, 2H),
7.10 (t, 2H), 4.18 (d, 1H),
3.44 (d, 1H), 3.04-2.96 (m,
1H), 2.96-2.88 (m, 1H), 2.58-
2.54 (m, 2H), 2.26 (s, 1.5H),
2.22 (s, 1.5H), 2.26-2.17 (m,
2H), 1.89 (t, 1H), 1.20-1.16
(m, 3H)

A87
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"H RMN (400 MHz, CDCl3) 5
(delta) 8.71 (a, 1H), 8.61 (d,
1H), 8.22 (d, 1H), 8.01-7.84
(m, 2H), 7.62 (s, 1H), 7.57-
7.49 (m, 1H), 7.46-7.32 (m,
2H), 4.25-4.11 (m, 1H), 3.46
(a, 1H), 3.05-2.83 (m, 2H),
2.56-2.52 (m, 2H), 2.25-2.20
(m, 5H), 1.88 (a, 1H), 1.23-
1.11 (m, 3H)
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A88

O
1L
O
oA

(Como una mezcla de
diasterecisémeros) 'H RMN
(400 MHz, d4-metanol) &
(delta) 0.96-1.03 (3H, m),
1.14-1.20 (1H, t), 1.55-1.82
(3H, m), 2.00-2.03 (3H, s),
2.03-2.06 (3H, s), 2.12-2.21
(1H, m), 2.22-2.25 (3H, s),
2.46-2.55 (1H, m), 2.82-2.92
(1H, m), 3.56-3.63 (1H, c),
4.13-4.23 (1H, m), 6.83-6.87
(2H, d), 7.43-7.49 (2H, m),
7.50-7.56 (1H, m), 7.83-7.88
(2H, m)

A89

"H RMN (400 MHz, da-
metanol) & (delta) 1.70-1.81
(1H, m), 2.05-2.09 (6H, s),
2.17-2.28 (4H, m), 2.48-2.55
(1H, m), 2.78-2.86 (1H, m),
2.91-3.00 (1H, m), 3.53-3.68
(2H, m), 6.86-6.90 (2H, s),
7.24-7.29 (1H, m), 8.01-8.05
(1H, m), 8.08-8.16 (1H, m)

A89A

sal trifluoroacetato

A91

@
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I
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sal trifluoroacetato

"H RMN (400 MHz, da-
metanol) & (delta) 1.70-1.81
(1H, m), 1.97-2.02 (6H, d),
2.08-2.18 (1H, m), 2.18-2.22
(3H, s), 2.42-2.49 (1H, m),
2.72-2.80 (1H, m), 2.86-2.94
(1H, m), 3.49-3.63 (2H, m),
3.91-3.94 (3H, s), 6.79-6.83
(2H, d), 6.88-6.92 (1H, d),
7.61-7.65 (1H, d), 7.72-7.78
(1H, t)

A92
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sal trifluoroacetato

Sy

"H RMN (400 MHz, da-
metanol) & (delta) 1.35-1.42
(3H, 1), 1.78-1.89 (1H, m),
2.04-2.09 (6H, d), 2.13-2.24
(1H, m), 2.25-2.29 (3H, s),
2.49-2.56 (1H, m), 2.79-2.87
(1H, m), 2.93-3.01 (1H, m),
3.56-3.69 (2H, m), 4.39-4.50
(3H, m), 6.86-6.90 (2H, d),
6.92-6.97 (1H, d), 7.66-7.71
(1H, d), 7.78-7.85 (1H, 1)
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sal trifluoroacetato

'H RMN (400 MHz, ds-
metanol) & (delta) 1.75-1.86
(1H, m), 2.01-2.06 (6H, s),
2.13-2.25 (4H, m), 2.47-2.54
(1H, m), 2.77-2.86 (1H, m),
2.90-2.98 (1H, m), 3.57-3.70
(2H, m), 6.80-6.86 (2H, d),
7.38-7.51 (3H, m), 7.94-8.18
(5H, m)

A94

sal trifluoroacetato

'H RMN (400 MHz, d,-
metanol) & (delta) 1.69-1.80
(1H, m), 2.01-2.06 (6H, s),
2.16-2.26 (4H, m), 2.46-2.53
(1H, m), 2.75-2.83 (1H, m),
2.89-2.97 (1H, m), 3.53-3.69
(2H, m), 6.82-6.86 (2H, s),
7.94-7.99 (1H, d), 8.18-8.24
(1H, 1), 8.32-8.36 (1H, d)

A96

—~O0

Iz
o—

'H RMN (400 MHz, d,-
metanol) & (delta) 1.70-1.82
(1H, m), 2.05-2.09 (6H, s),
2.17-2.28 (4H, m), 2.49-2.56
(1H, m), 2.80-2.88 (1H, m),
2.92-3.01 (1H, m), 3.53-3.68
(2H, m), 6.86-6.90 (2H, s),
7.59-7.65 (1H, m), 7.70-7.78
(1H, 1), 8.45-8.50 (1H, d)

A97

"H RMN (400 MHz, da-
metanol) & (delta) 1.71-1.82
(1H, m), 2.05-2.08 (6H, s),
2.16-2.28 (4H, m), 2.47-2.55
(1H, m), 2.78-2.86 (1H, m),
2.91-2.99 (1H, m), 3.56-3.65
(2H, m), 6.86-6.89 (2H, s),
7.71-7.79 (1H, m), 8.15-8.21
(1H, m), 8.52-8.55 (1H, d)

A98

/

o
o N
N
N . —
” | NN cl
H
o)
N

"H RMN (400 MHz, da-
metanol) & (delta) 1.73-1.84
(1H, m), 2.12-2.27 (7H, m),
2.51-2.58 (1H, m), 2.81-2.89
(1H, m), 2.94-3.02 (1H, m),
3.57-3.67 (2H, m), 7.42-7.45
(2H, s), 7.55-7.61 (1H, t),
7.64-7.66 (1H, s), 7.97-8.03
(1H, 1), 8.10-8.15 (1H, d),
8.31-8.34 (1H, s), 8.63-8.67
(1H, d)

A99

@]
(0] /N\
N
N —
= H Cl
(@]
™

"H RMN (400 MHz, da-
metanol) & (delta) 1.73-1.84
(1H, m), 2.12-2.27 (7H, m),
2.51-2.58 (1H, m), 2.81-2.89
(1H, m), 2.94-3.02 (1H, m),
3.57-3.67 (2H, m), 7.42-7.45
(2H, s), 7.55-7.61 (1H, t),
7.64-7.66 (1H, s), 7.97-8.03
(1H, 1), 8.10-8.15 (1H, d),
8.31-8.34 (1H, s), 8.63-8.67
(1H, d)
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A100

O
o M=
N
N - =
z NN cl
I o

"H RMN (400 MHz, CDCl3) 5
(delta) 8.71 (a, 1H), 8.61 (d,
1H), 8.22 (d, 1H), 8.01-7.84
(m, 2H), 7.62 (s, 1H), 7.57-
7.49 (m, 1H), 7.46-7.32 (m,
2H), 4.25-4.11 (m, 1H), 3.46
(a, 1H), 3.05-2.83 (m, 2H),
2.56-2.52 (m, 2H), 2.25-2.20
(m, 5H), 1.88 (a, 1H), 1.23-
1.11 (m, 3H)

A101

A
O
(o] /N\
N
N —
=z N Cl
(e}
A

"H RMN (400 MHz, CDCl3) 5
(delta) 8.71 (a, 1H), 8.61 (d,
1H), 8.22 (d, 1H), 8.01-7.84
(m, 2H), 7.62 (s, 1H), 7.57-
7.49 (m, 1H), 7.46-7.32 (m,
2H), 4.25-4.11 (m, 1H), 3.46
(a, 1H), 3.05-2.83 (m, 2H),
2.56-2.52 (m, 2H), 2.25-2.20
(m, 5H), 1.88 (a, 1H), 1.23-
1.11 (m, 3H)

El siguiente compuesto también es una realizacion de la presente invencion:

0
0
A1A
N
H 0

Los compuestos adicionales de la Tabla A2 siguiente ilustran la presente invencion y son realizaciones particulares
de los compuestos de férmula (I) de acuerdo con la presente invencion. En su mayor parte (en particular para los
compuestos en los que R' = R® = metilo, p. €j., los compuestos A102, A103 y A104), se cree que estos compuestos
se pueden preparar, por ejemplo, mediante métodos similares a los que se muestran en los Ejemplos y/o en la
seccion de los procesos anterior de la presente utilizando materiales de partida adecuados y con cualesquiera

cambios adecuados y/o necesarios en los procesos.

Tabla A2

Nlmero de | Estructura Datos

compuesto
"H RMN (400 MHz, CDCl3) &
(delta) 1.99 (s, 3H), 2.08-
2.42 (m, 7H), 2.91 (s a, 1H),
3.50 (s a, 1H), 3.89 (s a,
1H), 7.39-7.51 (m, 2H), 7.57
(s a, 2H), 7.85 (t, 1H), 8.14

A102 (d, 1H), 8.42 (s, 1H), 8.55 (d,

2H)
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A103

"H RMN (400 MHz, CDCl3) 5
(delta) 1.84 - 1.95 (m, 1H),
2.15-2.25 (m, 5H), 2.28 (s,
3H), 2.85 - 2.96 (m, 1H),
2.96 - 3.06 (m, 1H), 3.37 -
3.48 (m, 1H), 4.15 - 4.26 (m,
1H), 7.24-7.28 (m, 2H), 7.37
(d, 2H), 7.46 - 7.56 (m, 3H),
7.92 (td, 1H), 8.23 (d, 1H),
8.62 (d, 1H), 8.71 (s a, 1H).

A104

ZT

cl 'H RMN (500 MHz, D-0) &
(delta) 1.79 - 1.95 (m, 1 H),
O 2.34 (s,5H),2.86 - 2.96 (m,
1H),2.98-3.15(m, 1 H),
3.56 -3.77 (m, 2 H), 7.23 -
7.28 (m, 1 H), 7.24 (s, 2 H),
A105 H Cl 8.12 - 8.30 (m, 1 H), 8.56 -
8.67 (m, 1 H), 8.70 - 8.81
o (m, 1H), 8.86 - 9.07 (m, 1
H)

"H RMN (400 MHz, da-
metanol) 6 (delta) 1.82 (s a,
1H),2.14-2.35(m, 1 H),
2.50-2.70 (m, 1 H), 2.84 -
3.21(m, 2 H), 3.25-3.42
(m, 1H), 3.53-3.76 (m, 1
H), 7.20 (s, 2 H), 7.54 - 7.73
(m, 3H),7.54-7.73 (m, 2
H), 7.85- 8.01 (m, 1 H), 8.31
o - 8.47 (m, 1 H), 8.66 - 9.01
N (m, 1H)

A106

ZT
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[I\]/
cl N}CI
0
A107
H cl
o 0
—N
\ 7/
A108
0
—N
\ 7

Los compuestos adicionales de la Tabla A3 siguiente ilustran la presente invencion y son realizaciones particulares
de los compuestos de férmula (I) de acuerdo con la presente invencion. En su mayor parte, estos compuestos se
pueden preparar por lo general mediante métodos similares a los que se muestran en los Ejemplos y/o en la seccion
de los procesos anterior de la presente utilizando materiales de partida adecuados y con cualesquiera cambios
adecuados y/o necesarios en los procesos.

Cabe sefalar que ciertos compuestos de la invenciéon existen como una mezcla de isémeros, incluidos los
atropisdmeros, lo cual se indicd anteriormente, en las condiciones empleadas para obtener los datos de 'H RMN. En
los casos en los que esto ha sucedido, los datos de caracterizaciéon se proporcionan para todos los isémeros
presentes a temperatura ambiente en el disolvente especificado. A menos que se indique lo contrario, los espectros
de proton ("H) de RMN se registraron a temperatura ambiente.

Tabla A3

NiUmero de | Estructura Datos
compuesto
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A109

'H RMN (400 MHz, CDCls)
5 (delta) 2.00 (s, 2H), 2.04-
2.15 (m, 1H), 2.16-2.36 (m,
6H), 2.91 (m, 2H), 3.48 (d,
1H), 4.00 (s a, 1H), 6.65-
6.80 (m, 1H), 7.06 (d, 2H),
7.22 (s, 2H), 7.49 (m, 1H),
7.74-8.01 (m, 1H), 8.16 (d,
1H), 8.58 (d, 1H), 8.63 (s a,
1H)

A110

'H RMN (400 MHz ,CDCls)
5 (delta) 1.83-1.99 (m, 1H),
2.10-2.39 (m, 8H), 2.77-
3.14 (m, 2H), 3.32-3.58 (m,
1H), 3.82-4.47 (m, 1H), 7.15
(t, 1H), 7.20 (s, 2H), 7.35-
7.43 (m, 1H), 7.49 (s a, 1H),
7.53-7.64 (m, 1H), 7.76-
7.99 (m, 1H), 8.17 (s a, 1H),
8.49-8.64 (m, 1H), 8.64-
8.84 (m, 1H)

A111

'H RMN (400 MHz, CDCls)
O (delta) 1.98 (s a, 1H), 2.10
(s a, 1H), 2.21 (s, 3H), 2.24
(s, 3H), 2.26-2.34 (m, 1H),
2.81-3.03 (m, 2H), 3.37-
3.57 (m, 1H), 4.01 (s a, 1H),
7.24 (s, 2H), 7.28 (s, 1H),
7.29-7.36 (m, 1H), 7.43 (d,
1H), 7.49 (dd, 1H), 7.53 (s,
1H), 7.88 (t, 1H), 8.17 (d,
1H), 8.58 (d, 1H), 8.62 (s a,
1H)

A112

'H RMN (400 MHz, CDCls)
5 (delta) 1.79 - 2.50 (m,
13H), 2.88 (d, 2H), 3.29 -
3.53 (m, 1H), 6.89 (s, 2H),
7.05-7.22 (m, 1H), 7.81 -
8.19 (m, 2H), 8.19 - 8.39
(m, 1H)
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A113

'H RMN (400 MHz, CDCls)
5 (delta) 1.79 - 2.50 (m,
13H), 2.88 (d, 2H), 3.29 -
3.53 (m, 1H), 6.89 (s, 2H),
7.05-7.22 (m, 1H), 7.81 -
8.19 (m, 2H), 8.19 - 8.39
(m, 1H)

A114

'H RMN (400 MHz, CDCls)
O (delta) 1.80-2.16 (m,
11H), 2.16-2.33 (m, 1H),
2.71-2.93 (m, 2H), 3.38-
3.57 (m, 1H), 3.64-3.90 (m,
1H), 6.95-7.22 (m, 3H),
7.86-8.11 (m, 2H), 8.21 (s a,
1H)

A115

'H RMN (400 MHz, CDCls)
5 (delta) 1.27 (d, 9H), 1.91-
2.22 (m, 11H), 2.86 (s, 2H),
3.09-3.23 (m, 1H), 3.85-
4.06 (m, 1H), 6.18-6.37 (m,
1H), 7.09 (s a, 1H), 7.16-
7.24 (m, 1H)

A116

'H RMN (400 MHz, CDCls)
O (delta) 1.76-2.12 (m,
11H), 2.13-2.37 (m, 1H),
2.66-2.98 (m, 2H), 3.16-
3.41 (m, 1H), 3.70 (d, 1H),
6.91-7.17 (m, 4H), 7.75
(ddd, 2H), 7.86 (s a, 1H)

A117

'H RMN (400 MHz, CDCls)
5 (delta) 1.90-2.09 (m, 2H),
2.12-2.36 (m, 7H), 2.73-
3.05 (m, 2H), 3.36-3.61 (m,
1H), 3.66-4.17 (m, 1H),
7.36-7.49 (m, 2H), 7.53 (s a,
2H), 7.63 (dd, 1H), 7.85 (t,
1H), 8.15 (d, 1H), 8.45 (s a,
1H), 8.48-8.67 (m, 2H)
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A118

'H RMN (400 MHz, CDCls)
0 (delta) 1.61-3.03 (m,
13H), 3.20-3.77 (m, 2H),
3.77-4.06 (m, 1H), 6.83 (s,
2H), 7.65-8.63 (m, 4H)

A119

— QO

HN

|
o]

7 N\

z

'H RMN (400 MHz, CDCls)
0 (delta) 1.65-3.11 (m,
17H), 3.24-3.69 (m, 1H),
3.88-4.30 (m, 1H), 6.86 (s,
2H), 7.26 (s, 1H), 7.89-8.20
(m, 1H), 8.42 (d, 1H), 8.48-
8.79 (m, 1H)

A120

O= —0

'H RMN (400 MHz, CDCls)
5 (delta) 1.83-2.4 (m, 11H),
2.74-3.11 (m, 2H), 3.45-
3.52 (m, 2H), 3.97 (s a, 1H),
6.84 (s a, 2H), 7.9-8.09 (m,
2H), 8.48-8.7 (m, 2H)
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A120A

%

H

1H RMN (400 MHz, CDCls)
5 (delta) 1.83-2.4 (m, 11H),
2.74-3.11 (m, 2H), 3.45-
3.52 (m, 2H), 3.97 (s a, 1H),
6.84 (s a, 2H), 7.9-8.09 (m,
2H), 8.48-8.7 (m, 2H)

A120B

1H RMN (400 MHz, CDCls)
5 (delta) 1.83-2.4 (m, 11H),
2.74-3.11 (m, 2H), 3.45-
3.52 (m, 2H), 3.97 (s a, 1H),
6.84 (s a, 2H), 7.9-8.09 (m,
2H), 8.48-8.7 (m, 2H)

A121

G
G
g\jj?f

—Q

(0]
N
(@]
—N
N\ /
Br
O%O
NH
(@]
—N
N\ /
Br
\o
N

H

'H RMN (400 MHz, CDCls)
5 (delta) 1.48-2.30 (m,
11H), 2.75-3.08 (m, 2H),
3.29-3.69 (m, 2H), 3.97 (s a,
1H), 6.84 (s a, 2H), 7.33-
7.81 (m, 1H), 7.90-8.71 (m,
3H)
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A122 O= —0

'H RMN (400 MHz, CDCls)
5 (delta) 1.87-2.05 (m, 2H),
2.10 (s, 3H), 2.12 (s, 3H),
2.18-2.33 (m, 1H), 2.74-
2.97 (m, 2H), 3.39-3.57 (m,
1H), 3.73 (s, 3H), 3.91 (s a,
1H), 6.59 (s, 2H), 7.36-7.57
(m, 1H), 7.87 (t, 1H), 8.14
(d, 1H), 8.40-8.72 (m, 2H)

A123

'H RMN (400 MHz, de-
DMSO), & (delta) 1.51-1.64
(m, 1H), 2.01 (s, 3H), 2.02
(s, 3H), 2.04-2.14 (m, 1H),
2.38 (dd, 1H), 2.57-2.71 (m,
1H), 2.78-2.93 (m, 1H),
3.35-3.50 (m, 2H), 6.96-
7.03 (m, 2H), 7.03-7.12 (m,
1H), 7.61 (ddd, 1H), 7.94-
8.11 (m, 2H), 8.65 (d, 1H),
8.94 (t, 1H)

A124

'H RMN (400 MHz, CDCls)
O (delta) 1.81 - 1.90 (m,
1H), 2.08 (d, 1H), 2.14 (s,
3H), 2.18 (s, 3H), 2.19 -
2.25 (m, 1H), 2.84 - 2.92
(m, 1H), 2.92 - 3.00 (m, 1H),
3.37 - 3.47 (m, 1H), 4.13 -
4.23 (m, 1H), 7.07 (s, 2H),
7.48 - 7.58 (m, 1H), 7.92
(td, 1H), 8.22 (d, 1H), 8.61
(d, 1H), 8.71 (s a, 1H),
12.52 (s a, 1H)

A125

'H RMN (400 MHz, CDCls)
5 (delta) 1.85 (t, 1H), 2.09 -
2.12 (m, 1H), 2.14 (s, 3H),
2.18 (s, 3H), 2.20 - 2.29 (m,
1H), 2.82 - 3.04 (m, 2H),
3.42 (d, 1H), 4.14 - 4.25 (m,
1H), 7.22 (s, 2H), 7.54 (d,
1H), 7.92 (t, 1H), 8.22 (d,
1H), 8.61 (d, 1H), 8.71 (s a,
1H), 12.53 (s a, 1H)
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A126

'H RMN (400 MHz, CDCls)
5 (delta) 1.83-2.02 (m, 1H),
2.02-2.19 (m, 7H), 2.26 (d,
1H), 2.82-3.00 (m, 2H),
3.35-3.57 (m, 1H), 3.81-
4.16 (m, 1H), 4.29 (c, 2H),
6.64 (s, 2H), 7.50 (dd, 5.20
1H), 7.89 (td, 1H), 8.16 (d,
1H), 8.59 (d, 1H), 8.64 (s a,
1H)

A126A

'H RMN (400 MHz, CDCls)
5 (delta) 1.84-1.97 (m, 1H),
2.09-2.28 (m, 8H), 2.84-
2.93 (m, 1H), 2.97 (d, 1H),
3.44 (d, 1H), 4.05-4.23 (m,
1H), 6.85 (s, 2H), 7.46-7.58
(m, 2H), 7.87-7.96 (m, 2H),
8.22 (d, 1H), 8.61 (d, 1H),
8.64-8.72 (m, 1H)

A126B

'H RMN (400 MHz, CDCls)
5 (delta) 1.91 (t, 1H), 2.10-
2.29 (m, 8H), 2.89 (dd, 6.72
1H), 2.98 (s a, 1H), 3.45 (d,
1H), 4.13 (d, 1H), 6.87 (s,
2H), 7.52 (s a, 1H), 7.87-
7.99 (m, 2H), 8.22 (d, 1H),
8.27 (s a, 1H), 8.60 (s a,
1H), 8.69 (s a, 1H)

A127

'H RMN (500 MHz, CDCls)
5 (delta) 1.77 - 2.43 (m,
12H), 2.67 - 3.17 (m, 2H),
3.26 - 3.87 (m, 2H), 6.89 (s,
2H), 7.45 - 7.57 (m, 1H),
8.07 - 8.68 (m, 3H)
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A128

'H RMN (500 MHz, CDCls)
5 (delta) 1.77 - 2.43 (m,
12H), 2.67 - 3.17 (m, 2H),
3.26 - 3.87 (m, 2H), 6.89 (s,
2H), 7.45 - 7.57 (m, 1H),
8.07 - 8.68 (m, 3H)

A129

'H RMN (500 MHz, CDCls)
5 (delta) 1.67-2.47 (m, 9H),
2.67-3.09 (m, 2H), 3.37-
3.62 (m, 1H), 3.79-4.08 (m,
1H), 7.27 (d, 2H), 7.45-7.66
(m, 2H), 7.84 (s, 1H), 8.19
(s a, 1H), 8.28-8.64 (m,
1.5H), 11.5-13 (s a, 0.5H).

A130

'H RMN (500 MHz, CDCls)
5 (delta) 1.76-1.99 (m, 1H),
2.08-2.43 (m, 8H), 2.60 (s,
3H), 2.75-3.10 (m, 2H), 3.47
(d, 1H), 4.12 (c, 1H), 7.28-
7.42 (m, 3H), 7.60 (s, 1H),
7.67-8.06 (m, 3H), 8.71 (s a,
1H)

A131

'H RMN (500 MHz, CDCls)
5 (delta) 1.76-1.95 (m, 1H),
1.95-2.18 (m, 7H), 2.18-
2.43 (m, 1H), 2.65-2.99 (m,
2H), 3.36-3.55 (m, 1H),
3.54-3.83 (m, 1H), 7.18 (s,
2H), 7.36 (d, 1H), 7.54 (s,
1H), 7.65-7.86 (m, 2H),
7.96-8.33 (m, 1H)
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A132

'H RMN (500 MHz, CDCls)
5 (delta) 1.55-2.47 (m, 9H),
2.61-3.06 (m, 2H), 3.27-
3.60 (m, 1H), 3.60-4.06 (m,
1H), 7.23 (s, 2H), 7.40-8.13
(m, 5H), 8.14-8.65 (m, 1H)

A133

'H RMN (500 MHz, CDCls)
5 (delta) 1.77-2.22 (m, 8H),
2.22-2.48 (m, 1H), 2.92 (m,
2H), 3.40-3.59 (m, 1H),
3.58-4.00 (m, 1H), 7.20 (d,
2H), 7.31-7.63 (m, 3H), 7.81
(s, 1H), 8.15-8.53 (m, 2H)

A134

o)
HN
—0
\
N
Cl
=
o N
)
N
o
HN
—0

'H RMN (500 MHz, CDCls)
5 (delta) 1.82-2.42 (m, 9H),
2.87 (m, 2H), 3.32-3.59 (m,
1H), 3.69-4.05 (m, 1H),
7.25-7.4 (s, 2H), 7.54-7.94
(m, 4H), 8.10 (d, 1H), 8.20-
8.54 (m, 1H)

A135

'H RMN (500 MHz, CDCls)
5 (delta) 1.87-2.02 (m, 2H),
2.07-2.47 (m, 7H), 2.69-
3.05 (m, 2H), 3.48 (d, 1H),
3.64-4.01 (m, 1H), 6.84-
7.37 (m, 3H), 7.57 (s, 1H),
7.72-8.45 (m, 4H)
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A136

HN

'H RMN (500 MHz, CDCls)
5 (delta) 1.52-2.57 (m, 8H),
2.57-3.19 (m, 2H), 3.19-
3.80 (m, 2H), 3.80-4.22 (m,
1H), 6.97-7.46 (m, 1H), 7.57
(s, 1H), 7.83 (s, 1H), 7.88-
8.35 (m, 2H), 8.35-8.85 (m,
2H), 11.84-12.62 (m, 1H)

A137

'H RMN (500 MHz, CDCl3) &
(delta) 1.56-2.7 (m, 8H), 2.7-
3.02 (s a, 2H), 3.54 (s a,
2H), 3.74-4.06 (m, 1H),
7.03-7.33 (m, 2H), 7.56 (s,
1H), 7.81 (s, 1H), 7.97-9.02
(m, 3.5H), 11.89 (s a, 0.5H)

A138

'H RMN (500 MHz, CDCl3) &
(delta) 1.58-2.57 (m, 9H),
2.89 (dd, 2H), 3.25-4.30 (m,
2H), 7.2-7.3 (s, 2H), 7.40-
7.70 (m, 2H), 7.74-7.97 (m,
1H), 8.16 (s a, 1H), 8.36-
8.73 (m, 1.5H), 11.52-12.52
(m, 0.5H)

A139

'H RMN (500 MHz, CDCl3) &
(delta) 1.51-2.58 (m, 9H),
2.62-3.20 (m, 2H), 3.28-3.82
(m, 1H), 3.84-4.29 (m, 1H),
7.2-7.3 (m, 2H), 7.47-7.67
(m, 1H), 7.68-7.96 (m, 2H),
8.10 (s a, 1H), 8.38 (s a,
1H), 8.55 (s a, 0.5H), 11.49-
12.53 (m, 0.5H)
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A140

'H RMN (500 MHz, CDCl3) &
(delta) 1.72-2.52 (m, 9H),
2.60-3.10 (m, 2H), 3.47 (m,
1H), 3.62-3.90 (m, 1H),
6.99-7.38 (m, 3H), 7.55 (s,
1H), 7.81 (s, 1H), 7.89-8.04
(m, 1H), 8.08-8.32 (m, 1H)

A141

'H RMN (400 MHz, CDCl3) &
(delta) 1.68-2.50 (m, 9H),
2.73-3.10 (m, 2H), 3.38-3.62
(m, 1H), 3.86-4.27 (m, 1H),
7.12-7.42 (m, 2H), 7.45-7.60
(s, 2H), 7.85 (s, 1H), 8.00-
8.19 (m, 1H), 8.21-8.54 (m,
0.5H), 11.5-13.5 (m, 0.5H).

A141A

'H RMN (500 MHz, CDCl3) &
(delta) 1.93-2.07 (m, 2H),
2.11 (s, 3H), 2.13 (s, 3H),
2.18-2.33 (m, 1H), 2.50 (t,
1H), 2.75-3.03 (m, 2H),
3.37-3.59 (m, 1H), 3.92 (s a,
1H), 4.62 (s, 2H), 6.66 (s,
2H), 7.37-7.59 (m, 1H), 7.87
(t, 1H), 8.15 (d, 1H), 8.57 (d,
2H)

A142

'H RMN (500 MHz, ds-
metanol) & (delta) 1.79 (ddt,
1 H), 2.18 (s, 6 H), 2.20-2.27
(m, 1 H), 2.55 (dd, 1 H),
2.81-2.90 (m, 1 H), 2.99 (dd,
1 H), 3.54-3.68 (m, 2 H),
7.48 (s, 2 H), 7.54 (d, 1 H),
7.95 (t, 1 H), 8.07 (s, 1 H),
8.10 (d, 1 H), 8.62 (s a, 1 H),
8.84 (s, 1 H).
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A143

'H RMN (400 MHz, d,-
metanol) & (delta) 6.76 (2H,
s), 3.39 (2H, t), 2.86-2.78
(1H, m), 2.72-2.62 (1H, m),
2.65 (3H, s), 2.37 (1H, d)
2.14 (3H, s), 2.10-2.02 (1H,
m), 1.94 (6H, s), 1.64-1.55
(1H, m)

A144

'H RMN (500 MHz, D-0) &
(delta) 1.70 - 1.85 (m, 1 H),
2.08-2.21 (m, 1H),2.29 (s,
4 H), 2.65 - 2.82 (m, 2 H),
3.45-3.61(m, 2 H), 7.14 -
7.39 (m, 3H),7.82-7.96
(m, 1 H), 8.01-8.25 (m, 1
H)

A145

'H RMN (500 MHz, ds-
metanol) & (delta) 6.74 (2H,
s), 3.72 (3H, s), 3.45-3.33
(2H, m), 2.87-2.78 (1H, m),
2.72-2.65 (1H, m), 2.38 (1H,
m), 2.18 (3H, s), 2.14 (3H,
s), 2.09-2.02 (1H, m), 1.94
(6H, s), 1.65-1.54 (1H, m)

A146

o]

'H RMN (500 MHz, CDCl3) &
(delta) 2.00-2.35 (m, 12H),
2.90 (s, 2H), 3.38-3.53 (m,
1H), 4.12 (d, 1H), 6.89 (s,
2H), 7.41-7.63 (m, 1H),
8.04-8.20 (m, 1H), 8.25-8.43
(m, 1H)
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A147

N—

\ 7/

'H RMN (500 MHz, CDCl3) &
(delta) 1.85-2.16 (m, 8H),
2.23 (s, 4H), 2.85 (d, 2H),
3.36-3.68 (m, 1H), 3.68-3.99
(m, 1H), 6.84 (s, 2H), 8.05
(s, 4H)

A148

e

'H RMN (500 MHz, CDCl3) &
(delta) 1.82-2.16 (m, 8H),
2.22 (s, 4H), 2.64-2.95 (m,
2H), 3.42-3.67 (m, 1H),
3.68-3.96 (m, 1H), 6.73-6.96
(m, 2H), 7.60-7.76 (m, 1H),
8.25-8.51 (m, 2H), 8.69-8.83
(m, 1H)

A149

o

F \ / Br

'H RMN (500 MHz, CDCl3) &
(delta) 1.75-1.95 (m, 1H),
1.95-2.13 (m, 7H), 2.22 (s,
4H), 2.81 (d, 2H), 3.30-3.53
(m, 1H), 3.53-3.81 (m, 1H),
6.82 (s, 2H), 6.96 (dd, 1H),
8.07 (dd, 2H)

A150

o)
\
o
o)
N—NH
O
)\
N
0]
NH
o)
)
o
NH
(0]
.
\o
\ NH

0
N

\ / Cl

'H RMN (500 MHz, CDCl3) &
(delta) 1.62-1.93 (m, 1H),
1.93-2.09 (m, 7H), 2.19 (s,
4H), 2.56-2.85 (m, 2H),
3.37-3.71 (m, 2H), 6.78 (s,
2H), 8.05 (d, 1H), 8.18-8.36
(m, 1H), 8.61 (d, 1H)
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A151

'H RMN (500 MHz, CDCl3) &
(delta) 1.70-2.39 (m, 12H),
2.57-2.98 (m, 2H), 3.33-3.66
(m, 1H), 3.70-4.01 (m, 1H),
6.83 (s, 2H), 7.30-7.41 (m,
1H), 7.41-7.58 (m, 1H),
8.18-8.38 (m, 1H), 8.39-8.59
(m, 1H)

A152

F FO o
—

'H RMN (500 MHz, CDCl3) &
(delta) 1.68-2.10 (m, 8H),
2.22-2.35 (s, 4H), 2.57-2.98
(m, 2H), 3.21-3.52 (m, 1H),
3.52-3.69 (m, 1H), 6.82 (s,
2H), 7.29-7.82 (m, 3H),
8.52-8.75 (m, 1H)

A153

AN

'H RMN (500 MHz, CDCl3) &
(delta) 1.81 - 2.25 (m, 11H),
2.25-2.48 (m, 1H), 2.73 -
2.88 (m, 1H), 2.88 - 3.05 (m,
1H), 3.25 - 3.51 (m, 1H),
3.63 -3.85 (m, 1H), 6.79 (d,
2H), 8.07 - 8.48 (m, 3H),
8.80 (d, 1H)

A154

'H RMN (500 MHz, CDCl3) &
(delta) 1.60-2.56 (m, 8H),
2.58-3.12 (m, 2H), 3.29-3.69
(m, 2H), 3.87-4.27 (m, 1H),
7.29 (s a, 2H), 7.59 (s, 2H),
7.85 (s, 1H), 8.24-8.47 (m,
2H), 8.47-8.78 (m, 1H)
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A155

'H RMN (500 MHz, CDCl3) &
(delta) 1.56 - 2.33 (m, 9H),
2.56 - 3.05 (m, 2H), 3.4-3.6
(s a, 1.5H), 3.76 - 4.07 (m,
0.5H), 7.07 - 7.36 (m, 2H),
7.56 (s, 1H), 7.66 - 7.89 (m,
2H), 8.09 (d, 1H), 8.33 - 8.76
(m, 2H)

A156

'H RMN (400 MHz, CDCl3) &
(delta) 1.68-2.4 (m, 9H), 2.4-
2.6 (s, 3H), 2.97 (d, 2H),
3.26-3.65 (m, 1H), 3.86-4.18
(m, 1H), 7.15-7.49 (m, 3H),
7.61 (s a, 1H), 7.86 (s a,
1H), 8.04 (s a, 1H), 8.25-
8.63 (m, 1H), 8.63-8.98 (m,
1H)

A157

'H RMN (500 MHz, CDCl3) &
(delta) 1.76-1.97 (m, 2H),
1.97-2.10 (m, 6H), 2.18 (s,
3H), 2.24-2.50 (m, 1H),
2.59-3.09 (m, 2H), 3.16-3.58
(m, 1H), 3.59-3.73 (m, 1H),
6.76 (d, 2H), 7.92-8.58 (m,
3H), 8.74 (d, 1H)

A158

'H RMN (500 MHz, CDCl3) &
(delta) 1.54-2.53 (m, 12H),
2.55-3.18 (m, 2H), 3.18-3.67
(m, 1H), 3.63-3.89 (m, 1H),
6.83 (d, 2H), 6.87-6.95 (m,
1H), 8.17-8.32 (m, 1H),
8.58-8.80 (m, 1H)
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A159

'H RMN (500 MHz, ds-
metanol) & (delta) 6.89 (2H,
s), 3.87 (3H, s), 3.61-3.99
(2H, m), 3.01-2.92 (1H, m),
2.88 (1H, a), 2.51 (1H, D)
2.28 (3H, s), 2.24-2.14 (1H,
m), 2.07 (6H, s), 1.79-1.69
(1H, m)

A160

i
\
(@]

\ ]
@) a

'H RMN (500 MHz, ds-
metanol) & (delta) 6.74 (2H,
s), 3.76 (3H, s), 3.39 (t, 2H),
2.87-2.78 (1H, m), 2.73-2.64
(ma, 1H), 2.38 (1H, D) 2.15
(3H, s), 2.12 (3H, s), 2.09-
2.02 (1H, m), 1.94 (6H, s),
1.64-1.06 (1H, m)

A161

'H RMN (500 MHz, ds-
metanol) & (delta) 6.74 (2H,
s), 3.92 (3H, s), 3.51-3.41
(2H, m), 2.88-2.80 (1H, m),
2.75-2.68 (1H, m a), 2.38
(1H, D) 2.14 (3H, s), 2.13-
2.04 (1H, m), 1.93 (6H, s),
1.68-1.58 (1H, m)

A162

'H RMN (500 MHz, d,-
metanol) & (delta) 6.74 (2H,
s), 6.26 (1H, s), 3.47-3.34
(2H, m), 2.86-2.77 (1H, m),
2.70-2.62 (1H, m a), 2.37
(1H, D) 2.13 (3H, s), 2.10-
2.00 (2H, m), 1.93 (6H, s),
1.63-1.53 (1H, m), 1.04-0.98
(2H, m), 0.88-0.81 (2H, m)
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A163

'H RMN (500 MHz, ds-
metanol) & (delta) 6.77 (2H,
s), 3.70 (3H, s), 3.49-3.37
(2H, m), 2.87-2.79 (1H, m),
2.72-2.65 (1H, m a), 2.38
(1H, D) 2.19 (3H, s), 2.15
(3H, s), 2.12-2.02 (1H, m),
1.94 (6H, s), 1.65-1.55 (1H,
m)

A164

'H RMN (500 MHz, ds-
metanol) & (delta) 6.74 (2H,
s), 3.49 (2H, t), 2.88-2.81
(1H, m), 2.79 (3H, s), 2.76-
2.69 (1H, m a), 2.40 (1H, D)
2.17-2.08 (1H, m), 2.13 (3H,
s), 1.93 (6H, s), 1.70-1.61
(1H, m)

A165

'H RMN (500 MHz, CDCl3) &
(delta) 1.89 - 2.03 (m, 1 H),
217 (sa, 2 H), 2.84 - 3.05
(m, 2 H), 3.33-3.55 (m, 1
H), 4.12 - 4.28 (m, 1 H), 7.13
(s, 2 H), 7.51 (s, 4 H), 7.96 -
8.21 (m, 3 H), 8.28 - 8.48
(m, 1H)

A166

'H RMN (500 MHz, CDCl3) &
(delta) 1.71-1.89 (m, 1H),
1.89-2.27 (m, 10H), 2.42
(dd, 1H), 2.65-2.99 (m, 2H),
3.50-3.66 (m, 2H), 6.86 (s,
2H), 6.97 (dd, 1H), 7.77-7.97
(m, 1H), 8.50 (d, 1H)
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A167

'H RMN (500 MHz, CDCl3) &
(delta) 1.73-2.02 (m, 8H),
2.11-2.35 (m, 4H), 2.42-2.60
(m, 3H), 2.61-2.93 (m, 2H),
3.25-3.74 (m, 2H), 6.79 (s,
2H), 7.06 (d, 1H), 7.62-7.85
(m, 2H)

A168

'H RMN (500 MHz, CDCl3) &
(delta) 2.00 (d, 8H), 2.20 (s,
4H), 2.60-2.93 (m, 2H),
3.29-3.49 (m, 1H), 3.49-3.73
(m, 1H), 6.79 (s, 2H), 7.20
(dd, 1H), 7.78 (d, 2H), 8.29
(dd, 1H)

A169

'H RMN (500 MHz, CDCl3) &
(delta) 1.90-2.54 (m, 9H),
2.81-3.10 (m, 2H), 3.39-4.06
(m, 2H), 7.19-7.40 (m, 2H),
7.59 (s, 1H), 7.78-7.90 (m,
1H), 7.93-8.46 (m, 2H),
8.58-8.88 (m, 1H)

A170

'H RMN (500 MHz, d,-
metanol) & (delta) 1.74-1.86
(m, 1H), 2.18 (s, 6H), 2.20-
2.28 (m, 1H), 2.56 (dd, 1H),
2.83-2.91 (m, 1H), 3.00 (dd,
1H), 3.56-3.67 (m, 2H), 7.49
(s, 2H), 7.52 (dd, 1H), 7.94
(t, 1H), 8.09 (d, 1H), 8.58 (s,
1H), 8.61 (d, 1H)
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A171

'H RMN (500 MHz, ds-
metanol) & (delta) 1.75-1.85
(m, 1H), 2.20 (s, 6H), 2.22-
2.28 (m, 1H), 2.51-2.60 (m,
1H), 2.81-2.91 (m, 1H),
2.95-3.05 (m, 1H), 3.57-3.67
(m, 2H), 7.51-7.57 (m, 3H),
7.87 (d, 1H), 7.95 (td, 1H),
8.10 (d, 1H), 8.49 (d, 1H),
8.63 (d, 1H)

A172

'H RMN (500 MHz, ds-
metanol) & (delta) 6.75 (2H,
s), 3.52-3.38 (2H, m), 2.89-
2.79 (1H, m), 2.74-2.65 (1H,
m a), 2.38 (1H, D) 2.14 (3H,
s), 2.12-2.02 (1H, m), 1.95
(6H, s), 1.69-1.57 (1H, m)

A173

'H RMN (500 MHz, ds-
metanol) & (delta) 6.97 (1H,
s), 6.73 (2H, s), 4.04 (3H, s),
3.38 (2H, t), 2.88-2.78 (1H,
m), 2.72-2.63 (1H, m a),
2.37 (1H, D) 2.13 (3H, s),
2.11-2.01 (1H, m), 1.93 (6H,
s), 1.68-1.53 (1H, m)

A174

'H RMN (400 MHz, d,-
metanol) & (delta) 6.74 (2H,
s), 4.49 (2H, s), 3.39 (2H, 1),
3.34 (3H, s), 2.88-2.78 (1H,
m), 2.72-2.62 (1H, m), 2.62-
2.52 (1H, m), 2.37 (1H, D)
2.13 (3H, s), 2.10-2.01 (1H,
m), 1.94 (6H, s), 1.68-1.56
(1H, m), 0.89 (4H, d)
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A175

'H RMN (400 MHz, d,-
metanol) & (delta) 1.66 -
1.84 (m, 2 H), 2.24 (d, 6 H),
2.73 (s, 2 H), 3.27 - 3.39 (m,
1 H), 3.55 - 3.65 (m, 2 H),
6.95-7.10 (m, 1 H), 7.29 (s
a, 3H), 7.37 - 7.48 (m, 2 H),
7.50 - 7.68 (m, 1 H), 7.89 -
7.99 (m, 1 H), 8.06 - 8.24
(m, 1 H), 8.49-8.79 (m, 1
H)

A176

'H RMN (400 MHz, d,-
metanol) & (delta) 1.77 (ddt,
1 H), 2.19 (s, 7 H), 2.42 (dd,
1 H), 2.63 - 2.96 (m, 2 H),
3.55-3.75 (m, 3 H), 7.18 -
7.63 (m, 6 H), 7.86 - 8.01
(m, 1 H), 8.10 (d, 1 H), 8.50
-8.78 (m, 1 H)

A177

'H RMN (400 MHz, d,-
metanol) & (delta) 6.73 (2H,
s), 3.72 (3H, s), 3.43-3.35
(2H, m), 2.87-2.79 (1H, m),
2.73-2.64 (1H, m a), 2.38
(1H, D) 2.17 (3H, s), 2.13
(3H, s), 2.09-2.00 (1H, m),
1.93 (6H, s), 1.65-1.54 (1H,
m)

A178

'H RMN (400 MHz, ds-
metanol) & (delta) 6.74 (2H,
s), 3.38 (2H, t), 2.87-2.78
(1H, m), 2.72-2.63 (1H, s a),
2.38 (1H, d) 2.37 (3H, s),
2.29 (3H, s), 2.13 (3H, s),
2.10-2.00 (1H, m), 1.92 (6H,
s), 1.66-1.53 (1H, m)
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A179
HN \,‘\j
O/ \_0
O=— __0
A180
HN S\”
'H RMN (400 MHz, d,-
metanol) 6 8.02 (1H, s), 6.72
O— __o (2H, s), 3.38 (2H, t), 2.87-
A181 2.77 (1H, m), 2.72-2.61 (1H,
m), 2.36 (1H, d), 2.33 (3H,
s), 2.12 (3H, s), 2.08-1.99
(1H, m), 1.92 (6H, s), 1.64-
HN o\H 1.52 (1H, m)
Y
O/L§\/N
'H RMN (400 MHz, d,-
metanol) 8 6.73 (2H, s), 3.35
o _o (2H, 1), 2.87-2.78 (1H, m),
A182 2.70-2.61 (1H, m), 2.53 (3H,

s), 2.45 (3H, s), 2.36 (1H, d),
2.12 (3H, s), 2.07-1.98 (1H,
m), 1.93 (6H, s), 1.65-1.53
(1H, m)
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A183

'H RMN (400 MHz, d,-
metanol) 6 7.33 (1H, t), 6.88
(2H, s), 3.51 (2H, t), 3.00-
2.90 (1H, m), 2.83-2.72 (1H,
m), 2.74 (3H, s), 2.49 (1H,
d), 2.26 (3H, s), 2.22-2.11
(1H, m), 2.04 (6H, s), 1.79-
1.67 (1H, m)

A184

'H RMN (400 MHz, CDs0D)
5 1.66-1.86 (m, 1H), 2.19-
2.26 (m, 6H), 2.33 (dd, 1H),
2.61-2.79 (m, 2H), 3.33 (dt,
1H), 3.63 (t, 2H), 7.10 (s,
2H), 7.26-7.37 (m, 3H),
7.43-7.49 (m, 1H), 7.54
(ddd, 1H), 7.96 (td, 1H), 8.11
(d, 1H), 8.65 (d, 1H)

A185

'H RMN (400 MHz, CDsCN)
5 1.68-1.86 (m, 1H), 1.91-
212 (m, 7TH), 2.24 (s, 4H),
2.68-2.92 (m, 2H), 3.35-3.68
(m, 2H), 6.85 (s, 2H), 7.95
(dd, 1H), 8.13-8.34 (m, 1H),
8.46-8.60 (m, 1H)

A186

'H RMN (400 MHz, CDsCN)
& 1.73-1.90 (m, 1H), 1.93-
2.13 (m, 7H), 2.26 (s, 4H),
2.67-2.92 (m, 2H), 3.37-3.74
(m, 2H), 6.87 (s, 2H), 7.74 (t,
1H), 8.10 (d, 1H), 8.21-8.53
(m, 1H)
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A187

HN

'H RMN (400 MHz, CDCl3) &
1.80 (m, 1H), 1.90-2.47 (m,
11H), 2.65-2.98 (m, 2H),
3.50 (s, 2H), 6.89 (s, 2H),
7.98 (dd, 2H), 8.48 (d, 1H)

A188

'H RMN (400 MHz, CDsCN)
5 8.47 (d, 2H), 8.15 (d, 1H),
7.70 (dd, 1H), 6.69-7.19 (m,
3H), 3.58-3.80 (m, 1H),
3.39-3.58 (m, 1H), 2.80 (s a,
2H), 2.26 (s, 4H), 1.73-2.13
(m, 8H)

A189

éo

'H RMN (400 MHz, CDsCN)
5 8.36-8.54 (m, 1H), 8.13-
8.36 (m, 1H), 7.73-7.89 (m,
1H), 6.85 (s, 2H), 3.26-3.73
(m, 2H), 2.63-2.92 (m, 2H),
2.24 (s, 4H), 1.93-2.11 (m,
7H), 1.70-1.86 (m, 1H)

A190

'H RMN (400 MHz, CDCl3) &
8.48 (s, 2H), 8.13 (d, 1H),
7.84 (dd, 1H), 6.86 (s, 2H),
5.25-5.48 (m, 1H), 3.73-4.06
(m, 1H), 3.48 (s a, 1H), 2.74-
2.97 (m, 2H), 1.74-2.37 (m,
12H)
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A191

'H RMN (400 MHz, CDCl3) &
8.28 (s, 1H), 7.93 (d, 1H),
7.79 (s, 1H), 7.45-7.65 (m,
2H), 7.14 (s, 2H), 3.30-3.81
(m, 2H), 2.87 (dd, 2H), 2.28
(d, 1H), 1.80-2.14 (m, 8H)

A192

'H RMN (400 MHz, CDCl3) &
8.34-8.79 (m, 2H), 7.55-8.19
(m, 2H), 6.61-6.97 (m, 2H),
2.54-4.07 (m, 4H) 1.61-2.35
(m, 15H)

A193

'H RMN (400 MHz, CDs0D)
58.38 (d, 1H), 7.80 (d, 1H),
6.84 (s, 2H), 3.41-3.63 (m,
2H), 2.86-3.03 (m, 1H),
2.70-2.86 (m, 1H), 2.34-2.56
(m, 1H), 2.23 (s, 4H), 2.04
(d, 6H), 1.61-1.83 (m, 1H)

A194

'H RMN (400 MHz, CDCl3) &
8.32-8.57 (m, 2H), 8.05-8.26
(m, 1H), 6.79 (s, 2H), 3.57-
3.84 (m, 1H), 3.36-3.57 (m,
1H), 2.62-2.89 (m, 2H), 2.20
(m, 4H), 1.94-2.14 (m, 7H),
1.88 (M, 1H)
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A195

'H RMN (400 MHz, CDCl3) &
9.07 (d, 1H), 8.51 (d, 1H),
8.01-8.29 (m, 1H), 6.82 (s,
2H), 3.63-3.81 (m, 1H),
3.46-3.63 (m, 1H), 2.65-2.92
(m, 2H), 2.23-2.35 (m, 1H),
2.21 (s, 3H), 2.05 (d, 7H),
1.75-1.97 (m, 1H)

A196

'H RMN (400 MHz, CDCl3) &
9.16 (s, 1H), 8.65 (s, 1H),
7.90-8.22 (m, 1H), 6.81 (s,
2H), 3.48-3.75 (m, 2H),
2.64-2.94 (m, 2H), 2.25-2.39
(m, 1H), 2.20 (s, 3H), 2.05
(s, 7TH), 1.70-1.92 (m, 1H)

A197

Br. Br

'H RMN (400 MHz, CDCl3) &
1.79-1.89 (m, 1H), 2.11-2.28
(m, 5H), 2.80-3.02 (m, 2H),
3.43 (d, 1H), 4.15 (s a, 1H),
7.34 (d, 1H), 7.53 (dd, 1H),
7.62 (s, 1H), 7.88-7.98 (m,
1H), 8.21 (d, 1H), 1.85 (m,
1H), 8.72 (s a, 1H)

A198

'H RMN (400 MHz, CDCl3) &
8.70-8.53 (m, 2H), 8.26-8.13
(m, 1H), 7.91 (dd, 1H), 7.60-
7.44 (m, 4H), 4.14-3.95 (m,
1H), 3.88-3.70 (m, 1H),
3.50-3.27 (m, 1H), 2.80 (d,
1H), 2.27 (d, 1H), 2.22 (s,
3H), 2.18-2.00 (m, 2H)
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A199

'H RMN (400 MHz, d,-
metanol) & 8.57 (s, 1H), 8.00
(d, 1H), 7.88 (d, 1H), 7.31 (s,
1H), 7.21 (s, 1H), 3.53-3.41
(m, 2H), 2.90-2.77 (m, 1H),
2.76-2.68 (m, 1H), 2.46-2.37
(m, 1H), 2.14-2.01 (m, 1H),
2.02 (s, 3H), 1.74-1.58 (m,
1H)

A200

'H RMN (400 MHz, CDs0D)
5 1.64-1.90 (m, 1H), 2.14-
2.38 (m, 2H), 2.61-2.82 (m,
2H), 3.55-3.65 (m, 2H),
6.93-7.07 (m, 1H), 7.22 (d,
2H), 7.47-7.61 (m, 1H),
7.90-8.01 (m, 1H), 8.05-8.15
(m, 1H), 8.57-8.74 (m, 1H)

A201

'H RMN (400 MHz, CDs0OD)
5 1.68-1.89 (m, 1H), 2.10-
2.22 (m, 1H), 2.24-2.36 (m,
1H), 2.58-2.81 (m, 2H),
3.79-3.85 (m, 2H), 6.89-7.08
(m, 2H), 7.15-7.28 (m, 2H),
7.43 (d, 1H), 7.69 (dd, 1H)

A202

sal trifluoroacetato

Br

Br

'H RMN (400 MHz, CDs0OD)
58.62 (s, 1H), 8.12 (d, 1H),
8.00 (t, 1H), 7.76 (d, 1H),
7.71-7.53 (m, 2H), 3.68-3.53
(m, 2H), 3.03-2.40 (m, 1H),
2.40-2.80 (m, 1H), 2.53 (d,
1H), 2.27-2.13 (m, 1H),
1.89-1.73 (m, 1H)
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A203

'H RMN (400 MHz, CDs0D)
5 1.66-1.84 (m, 1H), 2.24 (d,
6H), 2.28-2.39 (m, 1H),
2.58-2.69 (m, 1H), 2.71-2.82
(m, 1H), 3.30-3.34 (m, 1H),
3.62 (t, 2H), 7.28 (s, 2H),
7.36 (t, 1H), 7.48-7.60 (m,
3H), 7.95 (td, 1H), 8.11 (d,
1H), 8.64 (d, 1H)

A204

'H RMN (400 MHz, CDs0D)
5 1.66-1.85 (m, 1H), 2.16-
2.25 (m, 7H), 2.29-2.42 (m,
3H), 2.60-2.82 (m, 2H),
3.54-3.73 (m, 3H), 7.15-7.63
(m, 7H), 7.96 (td, 1H), 8.11
(d, 1H), 8.65 (d, 1H)

A205

0

'H RMN (400 MHz, d,-
metanol) & 9.39 - 9.27 (m,
1H), 9.13 - 8.93 (m, 1H),
8.24 - 8.07 (m, 1H), 6.86 (s,
2H), 3.71 - 3.53 (m, 2H),
3.03-2.87 (m, 1H), 2.87 -
2.74 (m, 1H), 2.59 - 2.44 (m,
1H), 2.25 (s, 4H), 2.04 (s,
7H), 1.85 - 1.69 (m, 1H)

A206

'H RMN (400 MHz, d,-
metanol) 6 8.97 (s, 2H), 6.86
(s, 2H), 3.72 - 3.51 (m, 2H),
3.02-2.87 (m, 1H), 2.87 -
2.69 (m, 1H), 2.60 - 2.40 (m,
1H), 2.25 (s, 4H), 2.09 - 1.95
(m, 7H), 1.84 - 1.65 (m, 1H)
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A207

'H RMN (400 MHz, d,-
metanol) & 9.96 - 9.83 (m,
1H), 9.75 - 9.67 (m, 1H),
8.83 - 8.58 (m, 1H), 6.87 (s,
2H), 3.71 - 3.54 (m, 2H),
3.08 - 2.93 (m, 1H), 2.93 -
2.77 (m, 1H), 2.60 - 2.40 (m,
1H), 2.25 (s, 4H), 2.12 - 1.96
(m, 7H), 1.88 - 1.69 (m, 1H)

A208

'H RMN (400 MHz, d,-
metanol) 6 8.90 (d, 1H), 8.01
(d, 1H), 6.85 (s, 2H), 3.58 (s,
2H), 3.02 - 2.87 (m, 1H),
2.87 - 2.68 (m, 1H), 2.56 -
2.46 (m, 1H), 2.24 (s, 4H),
2.09 - 1.97 (m, 7H), 1.82 -
1.67 (m, 1H)

A209

—O

'H RMN (400 MHz, d,-
metanol) & 8.36 - 8.24 (m,
1H), 8.08 - 7.73 (m, 1H),
6.88 (s, 2H), 3.73 - 3.48 (m,
2H), 3.05 - 2.89 (m, 1H),
2.89-2.72 (m, 1H), 2.63 -
2.41 (m, 1H), 2.27 (s, 4H),
2.11-1.95 (m, 7H), 1.86 -
1.68 (m, 1H)

A210

'H RMN (400 MHz, d,-
metanol) & 9.64 - 9.39 (m,
1H), 8.72 - 8.55 (m, 1H),
8.43 - 8.00 (m, 1H), 6.96 -
6.61 (m, 2H), 3.70 - 3.60 (m,
2H), 3.02 - 2.90 (m, 1H),
2.90 - 2.77 (m, 1H), 2.63 -
2.42 (m, 1H), 2.25 (s, 4H),
2.12-1.98 (m, 7H), 1.84 -
1.70 (m, 1H)
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cl
N
'H RMN (400 MHz, d,-
metanol) & (delta) 8.86 (d,
1H), 8.60 (dd, 1H), 8.49 (d,
1H), 8.39 (s, 1H), 8.08 (dd,
1H), 7.70 (s, 1H), 7.67 (d,
A211 O— " =0 1H), 7.54 (dd, 1H), 7.14 (d,
1H), 3.73-3.63 (m, 2H), 3.01
(dd, 1H), 2.91-2.80 (m, 1H),
2.58 (dd, 1H), 2.57 (c, 2H),
HN 2.30-2.20 (m, 1H), 1.93-1.78
—0 (m, 1H), 1.16 (t, 3H)
7 N\
1H RMN (400 MHz, d4-
O—_ _o metanol) & (delta) 6.76 (2H,
s), 3.54-3.42 (2H, m), 2.90-
A212 2.77 (1H, m), 2.75-2.66 (1H,
m), 2.39 (1H, d), 2.14 (3H,
s), 2.12-2.03 (1H, m), 1.95
HN Sy (6H, s), 1.72-1.61 (1H, m)
|
O>/—%/Kc|
Cl
1H RMN (400 MHz, d-4
O=— —0 metanol) & (delta) 6.76 (2H,
s), 3.47-3.33 (2H, m), 2.85-
A213 2.78 (1H, m), 2.71-2.63 (1H,
m), 2.35 (1H, d), 2.14 (3H,
s), 2.10-2.02 (1H, m), 1.95
HN SYCI (6H, s), 1.64-1.54 (1H, m)
A
O
F
F F

Los compuestos adicionales de la Tabla P1 siguiente ilustran la presente invencion y son realizaciones particulares
de los compuestos de formula (1) de acuerdo con la presente invencion, en los que G no es hidrégeno. En su mayor
parte, estos compuestos se pueden preparar por lo general mediante métodos similares a los que se muestran en
los Ejemplos y/o en la seccidn de los procesos anterior de la presente utilizando materiales de partida adecuados y
con cualesquiera cambios adecuados y/o necesarios en los procesos.

Cabe sefalar que ciertos compuestos de la invenciéon existen como una mezcla de isémeros, incluidos los
atropisémeros, lo cual se indicd anteriormente, en las condiciones empleadas para obtener los datos de 'H RMN. En
los casos en los que esto ha sucedido, los datos de caracterizaciéon se proporcionan para todos los isémeros
presentes a temperatura ambiente en el disolvente especificado. A menos que se indique lo contrario, los espectros
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de proton ("H) de RMN se registraron a temperatura ambiente.

Tabla P1

Numero
compuesto

de

Estructura

Datos

P1

'H RMN (500 MHz,

CDCl3) d ppm 1.84 -
2.02 (m, 1H), 2.06 -
2.37 (m, 7H), 2.88 -
3.21 (m, 2H), 3.32 -
3.88 (m, 3H), 7.20 -
7.42 (m, 2H), 7.48 -
7.98 (m, 5H), 8.04 -
8.23 (m, 2H), 8.39 -
8.74 (m, 2H)

P2

'H RMN (400 MHz,
CDCl3) 5 ppm 1.28-1.50
(m, 3H), 1.65 - 1.97 (m,
2H), 2.12 - 2.28 (m,
7H), 2.54 - 2.99 (m,
3H), 3.01 - 3.39 (m,
1H), 3.64 - 3.81 (m,
4H), 5.56 - 6.36 (m,
1H), 7.33 (s a, 3H), 7.88
(s, 2H), 8.20 (s, 2H),
8.44 - 8.66 (m, 1H)

P3

'H RMN (400 MHz,
CDCl3) d ppm 8.47 -
8.70 (m, 1H), 7.88 -
8.23 (m, 3H), 6.73 -
6.95 (m, 2H), 5.71 -
6.32 (m, 1H), 3.52 -
3.83 (m, 4H), 2.33 -
3.30 (m, 3H), 2.27 (s,
4H), 1.98 - 2.10 (m,
6H), 1.67 - 1.91 (m,
2H), 1.30 - 1.57 (m, 3H)
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P4

'H RMN (400 MHz,
CDCl3) 5 ppm 8.55 (d,
1H), 8.19 (d, 2H), 7.75 -
7.95 (m, 2H), 7.61 (s,
1H), 7.39 - 7.52 (m,
1H), 7.33 (s, 2H), 3.53 -
3.86 (m, 2H), 3.32 -
3.53 (m, 1H), 2.77 -
3.02 (m, 4H), 2.21 -
2.36 (m, 1H), 2.09 -
2.21 (m, 6H), 1.83 -
1.93 (m, 1H), 1.19 -
1.36 (m, 3H)

P5

Cl

/ ~

I

'H RMN (400 MHz,
CDCI3) d ppm 8.46 -
8.60 (m, 1H), 8.09 -
8.29 (m, 2H), 7.75 -
7.95 (m, 2H), 7.55 -
7.68 (m, 1H), 7.41 -
7.51 (m, 1H), 7.29 -
7.37 (m, 2H), 3.57 -
3.75 (m, 2H), 3.32 -
3.51 (m, 1H), 2.87 -
3.11 (m, 1H), 2.65 -
2.81 (m, 2H), 2.45 -
2.63 (m, 1H), 2.17 (d,
7H), 1.68 - 1.86 (m,
1H), 1.14 (s, 3H)

P6

'H RMN (400 MHz,
CDCI3) d ppm 8.45 -
8.64 (m, 1H), 8.19 (d,
2H), 7.77 - 7.97 (m,
2H), 7.61 (s, 1H), 7.30 -
7.50 (m, 3H), 4.14 -
4.26 (m, 2H), 3.54 -
3.87 (m, 2H), 3.41 (dd,
1H), 2.97 (dd, 2H), 2.09
-2.38 (m, 7H), 1.82 -
1.98 (m, 1H), 1.27 (c,
3H)
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P7

—
=

'H RMN (400 MHz,
CDCl3) & ppm 8.56 (dd,
1H), 8.19 (d, 2H), 7.75 -
7.96 (m, 2H), 7.62 (s,
1H), 7.39 - 7.51 (m,
1H), 7.33 (s, 2H), 3.52 -
3.88 (m, 2H), 3.20 -
3.40 (m, 1H), 2.87 (m,
2H), 2.36 (t, 2H), 2.08 -
2.31 (m, 7H), 1.79 -
1.96 (m, 1H), 1.43 -
1.60 (m, 2H), 1.10 -
1.30 (m, 2H), 0.82 (t,
3H)

P8

Cl

p=4

'H RMN (400 MHz,
CDCI3) d ppm 8.49 -
8.62 (m, 1H), 8.19 (d,
2H), 7.77 - 7.92 (m,
2H), 7.62 (s, 1H), 7.40 -
7.51 (m, 1H), 7.33 (s,
2H), 3.50 - 3.87 (m,
2H), 3.20 - 3.36 (m,
1H), 2.75 - 2.95 (m,
2H), 2.21-2.37 (m,
1H), 2.15 (d, 6H), 1.78 -
1.98 (m, 1H), 1.10 (s,
9H)

P9

'H RMN (400 MHz,
CDCI3) d ppm 8.53 -
8.67 (m, 1H), 7.89 -
8.23 (m, 3H), 6.86 (s,
2H), 3.72 (s, 2H), 3.35
(dd, 1H), 2.73 - 2.99 (m,
4H), 2.26 (s, 4H), 1.97 -
2.11 (m, 6H), 1.78 -
1.94 (m, 1H), 1.18 -
1.32 (m, 3H)
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P10

'H RMN (400 MHz,
CDCl3) & ppm 8.61 (d,
1H), 7.87 - 8.18 (m,
3H), 6.85 (s, 2H), 3.51 -
3.68 (m, 2H), 3.37 -
3.50 (m, 1H), 2.90 -
3.05 (m, 1H), 2.75 (m,
2H), 2.41 - 2.57 (m,
1H), 2.16 - 2.35 (m,
4H), 1.99 - 2.14 (m,
6H), 1.66 - 1.84 (m,
1H), 1.13 (t, 3H)

P11

'H RMN (400 MHz,
CDCl3) 5 ppm 8.60 (d,
1H), 7.88 - 8.22 (m,
3H), 6.87 (s, 2H), 4.19
(c, 2H), 3.53 - 3.83 (m,
2H), 3.36 (dd, 1H), 2.92
(dd, 2H), 2.26 (s, 4H),
1.97 - 2.15 (m, 6H),
1.79 - 1.95 (m, 1H),
1.21-1.35 (m, 3H)

P12

'H RMN (400 MHz,
CDCl3) 5 ppm 8.60 (d,
1H), 7.90 - 8.26 (m,
3H), 6.86 (s, 2H), 3.48 -
3.88 (m, 2H), 3.27 (dd,
1H), 2.67 - 2.92 (m,
2H), 2.14 - 2.41 (m,
6H), 1.96 - 2.11 (m,
6H), 1.78 - 1.93 (m,
1H), 1.43 - 1.58 (m,
2H), 1.10 - 1.31 (m,
2H), 0.82 (t, 3H)
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P13

'H RMN (400 MHz,
CDCI3) d ppm 8.54 -
8.67 (m, 1H), 7.87 -
8.22 (m, 3H), 6.71 -
6.90 (m, 2H), 3.47 -
3.85 (m, 2H), 3.11 -
3.34 (m, 1H), 2.63 -
2.92 (m, 2H), 2.25 (m,
4H), 1.97 - 2.13 (m,
6H), 1.76 - 1.94 (m,
1H), 1.09 (s, 9H)

P14

'H RMN (400 MHz,
CDCl3) d ppm 8.45 -
8.66 (m, 1H), 8.09 -
8.36 (m, 2H), 7.79 -
7.98 (m, 4H), 7.61 (s,
1H), 7.39 - 7.50 (m,
1H), 7.29 - 7.38 (m,
2H), 7.01-7.18 (m,
2H), 3.40 - 3.90 (m,
3H), 2.83 - 3.17 (m,
2H), 2.20 (d, 7H), 1.80
-2.01 (m, 1H)

P15

_©0

'H RMN (400 MHz,
CDCI3) d ppm 0.71 -
0.86 (m, 3H), 1.18 -
1.40 (m, 2H), 1.55 -
1.71 (m, 2H), 1.91 (s a,
1H), 2.07 - 2.37 (m,
7H), 2.75 - 3.22 (m,
4H), 3.47 (dd, 1H), 3.56
-3.84 (m, 2H),7.29 -
7.49 (m, 3H), 7.55 -
7.65 (s, 1H), 7.77 - 7.97
(m, 2H), 8.07 - 8.36 (m,
2H), 8.46 - 8.62 (m, 1H)
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P16

'H RMN (400 MHz,
CDCI3) d ppm 8.46 -
8.67 (m, 1H), 8.20 (d,
2H), 7.87 (s, 2H), 7.74
(dd, 2H), 7.63 (s, 1H),
7.38 - 7.49 (m, 1H),
7.26 (d, 2H), 7.03 -
7.18 (m, 2H), 3.52 -
3.83 (m, 2H), 3.32 -
3.52 (m, 1H), 2.79 -
3.05 (m, 2H), 2.15 -
2.31 (m, 1H), 1.95 -
2.08 (m, 6H), 1.80 -
1.95 (m, 1H)

P17

'H RMN (400 MHz,
CDCl3) 5 ppm 8.60 (d,
1H), 8.02 - 8.24 (m,
2H), 7.86 - 8.02 (m,
3H), 7.10 (t, 2H), 6.86
(s, 2H), 3.55 - 3.87 (m,
2H), 3.35- 3.55 (m,
1H), 2.78 - 3.16 (m,
2H), 2.25 (m, 4H), 2.01
-2.19 (m, 6H), 1.84 -
2.00 (m, 1H)

P18

'H RMN (400 MHz,
CDCl3) 5 ppm 8.60 (d,
1H), 7.89 - 8.22 (m,
3H), 6.88 (s, 2H), 3.50 -
3.84 (m, 2H), 3.26 -
3.47 (m, 1H), 2.78 -
3.05 (m, 4H), 2.27 (s,
4H), 1.97 - 2.13 (m,
6H), 1.79 - 1.97 (m,
1H), 1.55 (s, 2H), 1.20
(d, 2H), 0.78 (t, 3H)
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P19

'H RMN (400 MHz,
CDCl3) 5 ppm 8.60 (d,
1H), 8.08 (d, 2H), 7.92 -
8.04 (m, 1H), 7.65 (dd,
2H), 7.04 (t, 2H), 6.75
(d, 2H), 3.49 - 3.80 (m,
2H), 3.26 - 3.44 (m,
1H), 2.71 - 2.97 (m,
2H), 2.25 (s, 4H), 1.90
(d, 7H)

P20

'H RMN (400 MHz,
CDCI3) d ppm 8.50 -
8.70 (m, 1H), 7.86 -
8.26 (m, 3H), 6.75 -
6.92 (m, 2H), 4.96 -
5.22 (m, 2H), 3.52 -
3.83 (m, 5H), 3.00 -
3.26 (m, 1H), 2.68 -
2.79 (m, 1H), 2.15 -
2.32 (m, 4H), 1.97 -
2.13 (m, 6H), 1.70 -
1.91 (m, 1H), 1.21 -
1.33 (m, 3H)

P21

'H RMN (400 MHz, en
disolvente) & ppm 1.68 -
1.97 (m, 4H), 2.13 -
2.35 (m, 6H), 2.70 -
2.91 (m, 1H), 2.97 -
3.13 (m, 1H), 3.23 (s,
2H), 3.29 - 3.42 (m,
4H), 3.42 - 3.82 (m,
3H), 7.33 (m, 3H), 7.55
-7.65¢(s, 1H), 7.76 -
7.96 (m, 2H), 8.19 (d,
2H), 8.56 (d, 1H)
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(0

os OYNQ

'H RMN (400 MHz,
CDCl3) & ppm 1.86 (d,
4H), 2.01-2.14 (m,
6H), 2.26 (s, 4H), 2.67 -

P22 o 3.12 (m, 2H), 3.14 -
o 3.50 (m, 6H), 3.52 -
N\ A 3.84 (m, 2H), 6.86 (s,
2H), 7.85 - 8.23 (m,
— 3H), 8.60 (d, 1H)
N
\
Br
o o 'H RMN (400 MHz, CDCl5) 3
\ 7/% 8.49-8.40 (m, 1H), 8.24-8.12 (m,
O/ 2H), 7.50-7.39 (m, 1H), 6.88-6.76
P23 (m, 2H), 3.84-3.49 (m, 2H), 3.33-
3.13 (m, 1H), 2.93-2.69 (m, 2H),
H-N 2.25 (s, 4H), 2.04 (d, 6H), 1.95-
-0 1.76 (m, 1H), 1.09 (s, 9H)
N
7 N\
Cl
'H RMN (400 MHz, CDCl3) &
o o 8.60-8.49 (m, 1H), 8.34-8.12 (m,
\ ) 2H), 7.90-7.73 (m, 1H), 7.49-7.36
P24 O/ (m, 1H), 6.83 (s, 2H), 3.87-3.51

(m, 2H), 3.36-3.15 (m, 1H), 2.96-
2.62 (m, 2H), 2.25 (s, 4H), 2.04
(d, 6H), 1.94-1.79 (m, 1H), 1.08
(s, 9H)
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P25

'H RMN (400 MHz, CDCl3) &
8.18-7.79 (m, 3H), 7.16-6.98 (m,
1H), 6.83 (s, 2H), 3.88-3.50 (m,
2H), 3.34-3.13 (m, 1H), 2.92-2.69
(m, 2H), 2.33-1.68 (m, 11H),
1.14-0.99 (m, 9H)

P26

'H RMN (400 MHz, CDCl3) &
8.56 (d, 1H), 8.52 (d, 1H), 8.29-
8.22 (a, 1H), 8.19 (d, 1H), 7.85 (t,
1H), 7.72-7.67 (m, 1H), 7.60 (s,
2H), 7.48-7.41 (m, 2H), 3.83-3.72
(m, 1H), 3.66-3.56 (m, 1H), 3.35-
3.26 (m, 1H), 2.92-2.82 (m, 2H),
2.33-2.20 (m, 1H), 2.18 (d, 6H),
1.95-1.82 (m, 1H), 1.09 (s, 9H)

P27

'H RMN (400 MHz, CDCl3) &
8.54 (s, 1H), 8.49 (d, 1H), 8.22-
8.15 (a, 1H), 8.12 (d, 1H), 7.79 (t,
1H), 7.66-7.56 (m, 2H), 7.55 (s,
2H), 7.39-7.32 (m, 1H), 3.76-3.64
(m, 1H), 3.61-3.49 (m, 1H), 3.30-
3.19 (m, 1H), 2.87-2.75 (m, 2H),
2.28-2.13 (m, 1H), 2.10 (d, 6H),
1.88-1.75 (m, 1H), 1.01 (s, 9H)
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P28

'H RMN (400 MHz, CDCl3) &
8.56 (d, 1H), 8.26 (s a, 1H), 8.20
(d, 1H), 7.86 (dt, 1H), 7.58 - 7.50
(m, 2H), 7.48 - 7.40 (m, 1H), 7.24
(d, 2H), 7.10 (t, 2H), 3.86 - 3.58
(m, 2H), 3.33 (dd, 1H), 2.96 -
2.83 (m, 2H), 2.53 - 2.38 (m, 2H),
2.30 (d, 1H), 2.14 (d, 2H), 1.90
(d, 1H), 1.14 - 1.04 (m, 12H)

P29

"H RMN (400 MHz, CDCI3) &
8.62 - 8.48 (m, 1H), 8.19 (d, 2H),
7.94 -7.78 (m, 2H), 7.62 (s, 1H),
7.49 - 7.39 (m, 1H), 7.32 (s, 2H),
3.86 - 3.68 (m, 1H), 3.68 - 3.51
(m, 1H), 3.43 - 3.25 (m, 1H), 2.97
-2.72 (m, 2H), 2.34 (t, 3H), 2.15
(d, 6H), 1.97 - 1.75 (m, 1H), 1.66
- 1.45 (m, 2H), 0.84 (t, 3H)

P30

'H RMN (400 MHz, CDCl3) &
8.55 (d, 1H), 8.30-8.20 (m, 1H),
8.19 (d, 1H), 7.91 (s, 1H), 7.85
(dd, 1H), 7.63 (s, 1H), 7.57 (s,
1H), 7.48-7.38 (m, 2H), 7.07
(d,1H), 3.82-3.69 (m, 1H), 3.68-
3.57 (m, 1H), 3.29 (dd, 1H), 2.92-
2.80 (m, 2H), 2.58-2.48 (m, 2H),
2.33-2.22 (m, 1H), 1.96-1.82 (m,
1H), 1.16 (t, 3H), 1.14 (s, 9H)

EJEMPLOS BIOLOGICOS

Ejemplo biolégico 1A

Prueba 1A - Ensayo de invernadero para determinar la actividad herbicida

Se sembraron semillas de una variedad de especies de prueba en tierra estandar en macetas. Tras cultivarlas
durante un dia (antes de la emergencia) o tras cultivarlas 8 dias (después de la emergencia) en condiciones
controladas en un invernadero (a 24/16 °C, dia/noche; 14 horas de luz; 65% de humedad), las plantas se
pulverizaron con una solucién en espray acuosa derivada de la formulacién del principio activo técnico en una
solucion de acetona/agua (50:50) que contenia un 0.5% de Tween 20 (monolaurato de sorbitan polioxietilenado, N.
de Reg. CAS 9005-64-5). Posteriormente, las plantas de prueba se cultivaron en condiciones controladas en un
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invernadero (a 24/16 °C, dia/noche; 14 horas de luz; 65% de humedad) y se regaron dos veces al dia. 13 dias
después de la aplicacion del herbicida de prueba, antes y después de la emergencia, la prueba se evalud
visualmente para detectar la fitotoxicidad porcentual a la planta (donde un 100% = dafo total a la planta; un 0% =
ningun dafio a la planta).

Ejemplo biolégico 1A - Actividad herbicida posemergencia
Plantas de prueba:

Lolium perenne (LOLPE), Alopecurus myosuroides (ALOMY), Echinochloa crus-galli (ECHCG) y Avena fatua
(AVEFA); estas son todas malezas monocotiledéneas herbaceas.

Ejemplo biologico 1A - Tabla de la actividad herbicida posemergencia (% de fitotoxicidad)

Tasa de
N.° de | aplicacion '5'5 E § E
compuesto (@ha) 9 % 8 <>(
A1 250 100 80 100 90
A2 250 100 90 80 80
A3 250 100 90 100 100
A4 250 80 70 100 60
A5 250 70 50 60 30
AB 250 90 30 90 60
A7 250 60 60 90 50
A8 250 90 60 80 70
A9 250 80 60 70 50
A10 250 70 60 50 70
A11 250 100 70 100 70
A12 250 100 80 100 100
A13 250 90 70 100 70
A14 250 70 60 100 70
A15 250 90 60 100 90
A16 250 60 60 50 50
A17 250 100 80 100 90
A18 250 90 60 100 80
A19 250 100 80 100 70
A20 250 100 70 100 70
A21 250 100 90 100 90
A22 250 80 70 80 80
A23 250 90 90 100 90
A24 250 90 80 80 80
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A25 250 60 50 80 40
A26 250 80 80 80 80
A27 250 70 80 100 90
A28 250 70 100 80 50
A29 250 80 80 80 90
A32 250 100 90 100 100
A33 250 100 90 100 100
A34 250 100 90 100 100
A35 250 60 80 40 40
A36 250 80 80 80 70
A37 250 90 100 80 80
A38 250 100 100 100 100
A39 250 100 100 100 100
A40 250 100 100 100 100
A41 250 70 70 60 70
A43 250 100 100 100 100
A44 250 100 100 100 90
A45 250 80 50 60 80
A46 250 100 60 90 70
A47 250 100 80 100 90
A48 250 100 100 100 90
A50 250 100 20 70 70
A51 250 100 100 90 90
A52 250 90 70 100 70
A53 250 100 80 100 90
A54 250 100 100 60 100
A55 250 90 80 90 60
A56 250 100 100 90 90
A57 250 100 100 100 100
A57A 250 90 100 90 90
A58 250 80 50 50 30
A59 250 80 60 30 60
AGO 250 80 80 70 90
A61 250 100 90 70 60
AG2 250 100 100 80 80
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AB3 250 100 90 90 90
A64 250 80 90 60 80
AB5 250 80 100 80 70
A66 250 60 80 70 40
AB9 250 60 50 30 70
A70 250 100 100 90 90
AT1 250 100 100 80 90
AT72 250 90 90 70 90
A73 250 80 90 90 90
A74 250 80 90 70 30
A75 250 90 90 90 90
A76 250 60 70 80 90
AT7 250 90 70 90 90
A78 250 60 80 80 80
A79 250 70 80 70 80
A83 250 100 100 100 100
A84 250 100 100 100 100
A85 250 100 90 100 100
A86 250 100 100 100 100
A87 250 100 100 100 100
A88 250 100 80 100 90
A89 250 100 100 100 100
A89A 250 100 100 100 100
A91 250 80 80 80 80
A92 250 70 80 70 80
A93 250 70 70 50 40
A94 250 80 90 90 100
A96 250 100 100 100 100
A97 250 100 100 100 100
A102 250 100 100 100 100
A104 250 100 90 100 90
A105

250 90 40 100 90
prueba 1
A105 250 90 60 100 90
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prueba 2

A106 250 100 90 100 100
A109 250 100 100 100 100
A110 250 100 90 100 100
A111 250 100 100 100 100
A114 250 100 100 100 100
A115 250 100 100 100 100
A116 250 100 90 100 100
A117 250 100 100 100 100
A118 250 100 100 100 100
A119 250 90 100 100 90
A120 250 100 100 100 90
A121 250 100 90 100 90
A122 250 100 100 100 90
A123 250 100 100 90 100
A124 250 100 100 100 100
A125 250 100 100 100 100
A126 250 100 100 100 100
A126A 250 90 90 90 90
A126B 250 90 90 100 90
A129 250 100 100 100 100
A130 250 80 30 80 80
A131 250 100 100 100 100
A132 250 100 100 100 100
A133 250 100 100 100 90
A134 250 100 100 100 100
A135 250 100 100 100 90
A136 250 100 100 100 90
A137 250 80 80 100 70
A138 250 100 100 100 90
A139 250 100 90 90 90
A140 250 100 90 100 100
A141 250 70 60 100 10
A141A 250 70 80 80 80
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A142 250 100 100 100 90
A143 250 100 90 100 90
A144 250 90 30 100 90
A145 250 90 100 90 90
A146 250 70 60 100 40
A147 250 70 60 60 60
A148 250 90 70 90 90
A149 250 100 100 100 100
A150 250 80 70 80 90
A151 250 90 90 90 90
A152 250 70 80 80 70
A154 250 100 100 100 100
A155 250 100 100 100 100
A156 250 90 50 100 90
A157 250 70 70 90 70
A158 250 80 80 70 90
A159 250 100 100 90 90
A160 250 90 90 100 100
A161 250 100 90 100 100
A162 250 100 70 90 90
A164 250 90 90 100 100
A165 250 100 90 100 100
A166 250 90 80 60 90
A167 250 70 60 90 30
A168 250 70 60 80 80
A169 250
A170

250 90 90 100 100
prueba 1
A170

250 80 90 100 90
prueba 2
A171 250 10 0 60 10
A172 250 100 90 100 90
A173

250 100 100 100 100
prueba 1
A173 250 100 100 100 100
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prueba 2
A174

250 100 90 90 100
prueba 1
A174

250 90 90 90 90
prueba 2
A177 250 90 100 100 90
A178 250 100 70 80 90
A179 250 70 70 80 100
A180 250 80 70 90 80
A181 250 90 80 80 100
A182 250 80 80 90 90
A183 250 90 60 90 60
A184 250 60 10 90 20
A185 250 100 90 100 100
A186 250 100 100 100 90
A187 250 100 90 100 90
A188 250 100 100 100 100
A189 250 100 100 100 100
A190 250 90 80 90 90
A191 250 90 100 100 100
A192 250 100 80 100 90
A193 250 100 90 90 90
A194 250 90 80 100 90
A195 250 60 30 80 30
A196 250 90 80 100 90
A197 250 60 90 100 70
A203 250 80 80 100 100
A204 250 100 90 100 90
A212 250 70 30 70 50
A213 250 60 10 50 10
P2 250 90 80 100 100
P3 250 100 90 100 100
P4 250 100 100 100 100
P6 250 100 100 100 100
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P7 250 100 100 100 100
P8 250 100 100 100 100
P9 250 100 100 100 100
P10 250 100 100 100 100
P11 250 100 100 100 100
P12 250 100 100 100 100
P13 250 100 100 100 100
P14 250 100 100 100 100
P15 250 100 100 100 100
P16 250 100 100 100 90
P17 250 100 100 100 100
P18 250 100 100 100 90
P19 250 100 100 100 100
P20 250 100 100 100 100
P21 250 70 80 100 80
P22 250 100 90 100 100
N.° de | Tasa de
compuesto aplicacion

L > V] <

(9/ha) % § % @
- < w <

Nota: un guion (-) en la tabla anterior indica que no se realizé ninguna medicion.
Ejemplo biolégico 1A - Actividad herbicida preemergencia

Plantas de prueba: Lolium perenne (LOLPE), Alopecurus myosuroides (ALOMY), Echinochloa crus-galli (ECHCG) y
Avena fatua (AVEFA); estas son todas malezas monocotiledoneas herbaceas.

Ejemplo biolégico 1A - Tabla de la actividad herbicida preemergencia (% de fitotoxicidad)

Se obtuvieron resultados herbicidas preemergencia positivos para muchos compuestos ilustrativos de la presente
invencion aplicados preemergencia con una tasa de 250 g/ha, pero, por motivos de brevedad, a continuacion se
presentan Unicamente algunos de estos resultados.

210:1 uesto % ;;Si?adén - E % § E
" (g/ha) S 2 & 2

A1 1000 100 90 100 70

A2 250 100 90 70 70

A3 250 100 90 100 90

A13 250 90 80 100 80
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A19 250 100 90 100 50
A23 250 100 90 100 80
A32 250 100 100 100 80
A33 250 100 90 100 80
A34 250 100 90 100 100
A87 250 100 100 100 90
A89 250 100 100 100 100
A120 250 100 90 100 70
A145 250 100 90 90 40
A159 250 100 90 100 80

P8 250 100 90 100 90

P9 250 100 100 100 90

Ejemplo biolégico 1B

Prueba 1B - Ensayo de invernadero para determinar la actividad herbicida posemergencia contra malezas
monocotiledoneas herbaceas y cultivos de cereales (trigo y cebada)

Los Ejemplos biolégicos 1B evaluan la actividad herbicida de compuestos "técnicos" (es decir, compuestos sin
formular previamente antes de la prueba), como herbicidas objeto de estudio.

Se prepara una "formulacion de la presente”, conocida como "IF50" que contiene 50 g/litro (es decir, 5% p/v) del
principio activo (es decir, el herbicida objeto de estudio) "técnico" (es decir, sin formular) disolviendo el principio
activo en una mezcla de disolventes organicos y emulsionante, cuyos detalles se proporcionan en la Tabla siguiente.

Tabla: Composicion de la mezcla de disolventes organicos y emulsionante utilizados como base para la formulacion
de la presente (IF50).

Componente Proveedor Descripcion quimica | Nimero  de | Cantidad/%p/
registro CAS p

Emulsogen EL360 | Clariant etoxilato de aceite | 61791-12-6 11.12
™ de ricino (como

emulsionante)
N-metil-pirrolidona | extensa disponibilidad 1-metil-2-pirrolidona | 872-50-4 44 .44
Eter glicdlico | Dow éter dipropilen-glicol | 34590-94-8 44 .44
Dowanol DPM ™

monometilico

Esta IF50 se mezcla con una pequefa cantidad variable de acetona para facilitar la disoluciéon, antes de afiadir una
solucién acuosa al 0.5% v/v del adyuvante Adigor ™ (un adyuvante que contiene éster metilico de aceite de colza,
alcoholes etoxilados y una mezcla de hidrocarburos aromaticos de alto peso molecular, p. ej., comercializada por
Syngenta), como diluyente acuoso, para formar una solucién en espray acuosa que contiene una concentracion
predeterminada del principio activo (rque varia dependiendo de la tasa de aplicacion del principio activo a las plantas)
y un 0.5% v/v del adyuvante Adigor ™. Esta solucion en espray acuosa es adecuada para pulverizarla sobre plantas.

Se siembran semillas de una variedad de especies de prueba en tierra estandar en macetas. Tras cultivar durante
14 dias en condiciones controladas en un invernadero (a 22/16 °C, dia/noche; 16 horas de luz; 65% de humedad),
las plantas se pulverizan después de la emergencia con la soluciéon en espray acuosa mencionada anteriormente
que contiene inter alia el principio activo "técnico" (es decir, el herbicida objeto de estudio) y el adyuvante Adigor ™

Posteriormente, las plantas de prueba se cultivan en condiciones controladas en el invernadero (a 22/16 °C,
dia/noche; 16 horas de luz; 65% de humedad) y se riegan dos veces al dia. 14 dias después de la aplicacion del
herbicida de prueba, la prueba se evalua visualmente para detectar la fitotoxicidad porcentual a la planta (donde un
100% = dafio total a la planta; un 0% = ningun dafo a la planta).
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Mas especificamente, los datos de la actividad herbicida posemergencia (fitotoxicidad), sobre ciertas malezas
monocotiledéneas herbaceas (y/o plantas del tipo de las gramineas) y cultivos de cereales evaluados en el
invernadero, se midieron 14 dias después de la aplicacion del herbicida (14 DAA), normalmente para, inter alia, una
o0 mas de las siguientes tasas de aplicacion:

(a) una tasa de aplicacién posemergencia de 60 g/ha del herbicida de prueba con o sin 50 g/ha del protector
cloquintocet-mexilo y

(b) una tasa de aplicacion posemergencia de 90 g/ha del herbicida de prueba con 50 g/ha del protector cloquintocet-
mexilo y

(c) una tasa de aplicacién posemergencia de 120 g/ha del herbicida de prueba con 50 g/ha del protector
cloquintocet-mexilo.

El cloquintocet-mexilo, cuando se utiliza, esta presente en la formulacion que contiene el herbicida objeto de estudio
disuelto en acetona junto con IF50.

El rango de las tasas de aplicacion del herbicida evaluado a veces incluye tasas de aplicacion diferentes de las que
se muestran anteriormente y las tasas pueden variar dependiendo del herbicida objeto de estudio.

La actividad herbicida (fitotoxicidad) se evalla visualmente y se otorga un puntaje de fitotoxicidad porcentual
evaluado para cada aplicacion de herbicida en cada especie de planta (con un 100% = dafio total sobre la planta; un
0% = ningun dafio sobre la planta; la evaluacién se registra en incrementos de un 1%). Se realizan dos replicados
para cada experimento y se registran los datos de la actividad herbicida media (fitotoxicidad).

A continuacién, se muestra una seleccion de los resultados obtenidos en el Ejemplo biolégico 1B, utilizando
sustancialmente el método de prueba descrito anteriormente, para los compuestos A34, A98, A99, A87, A100, A101,
A89, A120, A120A, A120B, A23, A127, A128, A89, A112 y A113.

Para los compuestos A34, A98, A99, A87, A100, A101, A89, A120, A120A, A120B, A23, A127, A128, A89, A112y
A113, las malezas evaluadas fueron las siguientes: Avena fatua (AVEFA), Lolium multiflorum (LOLMU), Setaria
viridis (SETVI), Poa annua (POAAN), Alopecurus myosuroides (ALOMY). Estas cinco malezas son todas ellas
malezas monocotiledoneas herbaceas. Salvo SETVI, todas ellas son malezas monocotiledéneas herbaceas de
"estaciones frias".

Ejemplo biolégico 1B - Actividad herbicida posemergencia contra malezas herbaceas - Resultados (fitotoxicidad
porcentual)

Abreviaturas: T1 = resultado n.° 1 de la prueba herbicida, para cada uno de los compuestos A98 y A99.

T2 = resultado n.° 2 de la prueba herbicida, para cada uno de los compuestos A98 y A99.

Numero de | Tasa de | Tasa de apli- | AVEFA | LOLMU | SETVI POAAN | ALOMY
compuesto apli- cacion de
(herbicida) cacion de | cloquintocet-
her-bicida | mexilo (g/ha)
(g/ha)
A34 60 0 100 83 80 78 65
A34 60 50 100 90 85 75 73
A98 60 0 100 95(T1) | 94(T1) | 78(T1) | 80 (T1)
(T1)
A98 60 50 100
(T1); 97 (T1);
95 (T1); 75(T1); | 80 (T1);
100 100 100
(T2) (T2) (T2) 75(T2) | 78 (T2)
A98 90 50 100 100 100
(T2) (T2) (T2) 78 (T2) | 88(T2)
A98 120 50 100 100 100
(T2) (T2) (T2) 83(T2) | 97 (T2)
A99 60 0 50(T1) | 35(T1) | 10(T1) | 70(T1) | 50 (T1)
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A99 60 50 40 (T1); | 35(T1); | 8(T1); 73 (T1); | 35(T1);
48 (T2) | 55(T2) | 33(T2) | 70(T2) | 38(T2)
A99 90 50 60 (T2) | 65(T2) | 68(T2) | 73(T2) | 58(T2)
A99 120 50 78(T2) | 78(T2) | 75(T2) | 75(T2) | 73(T2)
A87 60 0 100 100 93 83 97
A87 60 50 100 100 95 83 95
A87 30 50 100 100 73 75 70
A100 60 0 100 100 99 80 83
A100 60 50 100 100 99 78 78
A100 45 50 100 100 99 78 75
A100 30 50 100 100 95 73 55
A101 60 0 90 88 53 48 55
A101 60 50 88 83 53 38 55
A101 45 50 88 83 35 15 43
A101 30 50 73 68 15 5 25
A89 60 0 90 100 100 25 98
A89 60 50 90 100 100 15 98
A89 45 50 85 99 100 3 97
A89 30 50 83 90 100 0 88
Numero de | Tasa de apli- | Tasa de apli- | AVEFA LOLMU SETVI POAAN ALOMY
compuesto cacion de | cacion de
(herbicida) herbicida cloquintocet-
(g/ha) mexilo (g/ha)
A120 60 0 85 100 100 10 85
A120 60 50 78 99 100 3 80
A120 45 50 78 99 100 3 80
A120 30 50 75 98 100 3 75
A120A 60 0 97 100 100 30 95
A120A 60 50 97 100 100 10 90
A120A 45 50 95 100 100 5 88
A120A 30 50 90 97 100 3 80
A120B 60 0 38 83 68 4 73
A120B 60 50 48 73 68 4 70
A120B 45 50 10 73 65 0 58
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A120B 30 50 3 58 40 0 43
A23 60 0 80 90 99 0 75
A23 60 50 70 83 99 0 78
A23 30 50 13 48 95 28
A127 60 0 85 97 100 0 78
A127 60 50 90 83 100 0 68
A127 45 50 80 83 99 0 63
A127 30 50 55 65 97 0 48
A128 60 0 18 85 55 5 48
A128 60 50 10 78 63 35
A128 45 50 3 63 43 0 25
A128 30 50 0 43 23 0 3
A89 60 0 97 100 99 15 99
A89 60 50 93 95 100 3 98
A89 30 50 85 93 95 0 80
A112 60 0 98 100 100 40 99
A112 60 50 97 100 100 13 98
A112 45 50 94 100 100 0 97
A112 30 50 93 98 100 0 97
A113 60 0 5 45 53 8 20
A113 60 50 3 23 55 0 25
A113 45 50 3 20 40 0 18
A113 30 50 1 3 5 0 0

Ejemplo biolégico 1B - Actividad herbicida posemergencia contra cultivos de cereales (trigo y cebada) - Resultados

(fitotoxicidad porcentual)

Abreviaturas: T1 = resultado n.° 1 de la prueba herbicida, para cada uno de los compuestos A98 y A99.

T2 = resultado n.° 2 de la prueba herbicida, para cada uno de los compuestos A98 y A99.

Numero Tasa de | Tasa de | Trigo de | Trigo de | Cebada de | Cebada de
de com- | apli- apli- invierno pri- primavera invierno
puesto cacion cacion de | "Hereward" mavera "Harrington" "Suzuka"
(her- de her- | clo-quin- "Teal"
bicida) bicida tocet-

(g/ha) mexilo

(g/ha)

A34 60 0 20 43 83 83
A34 60 50 5 10 33 38
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A98 60 0 35 (T1) 30 (T1) 33 (T1) 75 (T1)
A98 60 50 13 (T1); 10 (T1); 10 (T1); 13 (T1);
9 (T2) 5(T2) 4 (T2) 8 (T2)

A98 90 50 13(T2) 13 (T2) 5(T2) 9 (T2)

A98 120 50 23 (T2) 20 (T2) 15 (T2) 40 (T2)

A99 60 0 0(T1) 2(T1) 15 (T1) 60 (T1)

A99 60 50 1(T1); 1(T1); 3(T1); 15 (T1);

0(T2) 5(T2) 3(T2) 14 (T2)

A99 90 50 0(T2) 5(T2) 5(T2) 35 (T2)

A99 120 50 8 (T2) 8 (T2) 8 (T2) 38 (T2)

A87 60 0 43 48 73 83

A87 60 50 33 38 60 60

A87 30 50 23 18 0 3

A100 60 0 60 65 83 93

A100 60 50 40 45 28 53

A100 45 50 30 30 18 30

A100 30 50 15 20 13 10

A101 60 0 43 48 48 75

A101 60 50 38 18 23 40

A101 45 50 23 13 18 23

A101 30 50 18 10 18 23

A89 60 0 60 75 95 95

A89 60 50 28 50 85 73

A89 45 50 25 20 55 20

A89 30 50 15 13 13 8

Numero de | Tasa de apli- | Tasa de | Trigo de | Trigo de | Cebada de | Cebada de

compuesto cacion de | aplicaciéon  de | invierno primavera primavera invierno

(herbicida) herbicida cloquin-tocet- "Hereward" "Freya" "Harrington" "Suzuka"

(g/ha) mexilo (g/ha)

A120 60 0 68 55 78 88
A120 60 50 50 30 38 40
A120 45 50 50 30 38 40
A120 30 50 38 18 25 15
A120A 60 0 73 NE 85 93
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A120A 60 50 65 NE 73 83
A120A 45 50 60 NE 60 75
A120A 30 50 53 NE 30 23
A120B 60 0 58 NE 53 75
A120B 60 50 13 NE 23 13
A120B 45 50 10 NE 10 9
A120B 30 50 7 NE 3 3

A23 60 0 68 63 75 70

A23 60 50 0 7 5 15

A23 30 50 0 5 1 0
A127 60 0 65 70 83 85
A127 60 50 5 5 8 5
A127 45 50 0 0
A127 30 50 0 0
A128 60 0 8 7 48 18
A128 60 50 0 3 0 0
A128 45 50 0 0 0 0
A128 30 50 0 3 0 0

A89 60 0 75 70 88 90

A89 60 50 25 38 43 25

A89 30 50 10 13 13 8
A112 60 0 85 75 93 88
A112 60 50 50 50 73 53
A112 45 50 40 33 45 30
A112 30 50 33 25 30 18
A113 60 0 3 7 33 28
A113 60 50 0 0 8 0
A113 45 50 0 0 0 0
A113 30 50 0 3 0 0

NE = No evaluado
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REIVINDICACIONES
1. Un compuesto de formula (1):

2

R

),
donde:
R'es metilo, etilo, n-propilo, ciclopropilo, trifluorometilo, vinilo, etinilo, fltor, cloro, bromo, metoxi, etoxi o fluorometoxi;
R? es hidrégeno, metilo, etilo, n-propilo, isopropilo, ciclopropilo, fluorometilo, fluoroetilo, vinilo, prop-1-enilo, etinilo,
prop-1-inilo, 2-cloroetinilo, 2-fluoroetinilo, 2-(trifluorometil)etinilo, but-1-inilo, 2-(ciclopropil)etinilo, halégeno, metoxi,

prop-2-iniloxi o (fluoroalquil C1-Cz)metoxi-;

o R? es fenilo opcionalmente sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, halégeno, alquilo C4-C, fluoroalquilo
C1-Cy, alcoxi C4-Cy, fluoroalcoxi C4-Co, ciano o nitro;

o R? es heteroarilo monociclico opcionalmente sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, halégeno, alquilo C+-
C,, fluoroalquilo C1-C,, alcoxi C+-Cy, fluoroalcoxi C1-C,, ciano o nitro;

N
\o 7N\ RY

R36

oR%es , en donde R% es fltior o cloro, y R¥ es fldor, cloro o fluoroalquilo Cy; y

R%es hidrégeno, metilo, etilo, n-propilo, ciclopropilo, trifluorometilo, vinilo, etinilo, flior, cloro, bromo, metoxi, etoxi, n-
propoxi, isopropoxi, fluoroalcoxi C1-C,, (alcoxi C4-Cz)-(alcoxi C4-C3)- o (fluoroalcoxi C+)-(alcoxi C4-C3)-;

R4, R® y R® son, independientemente unos de otros, hidrogeno, alquilo C4-Cs, alquenilo C,-Cs, alquinilo C,-Cs,
fluoroalquilo C+-C5 o (alcoxi C4-C;)-(alquilo C4-Cy);

siempre que: (i) al menos dos de los grupos R* R°y R® sean hidrégeno, o (i) dos de los grupos R*, R® y R® sean
metilo y el restante de los grupos R R y R® sea hidrégeno; y

R’ y R® son, independientemente el uno del otro, hidrégeno, fltor o alquilo C4-Cgs; y
R® y R'" son, independientemente el uno del otro, hidrégeno, flior o alquilo C+-Cs;
siempre que no mas de dos de los grupos R7, Ra, R® y R sean fluor;

y siempre que al menos dos de los grupos R’, R R® y R' sean hidrégeno;

y donde

R'" es alquilo C4-Cs, cicloalquilo C3-C7, tetrahidro-2H-piranilo, tetrahidrofuranilo, oxetanilo, tetrahidrotiofenilo o
tietanilo;
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o R" es un heteroarilo que es un anillo de 6 miembros monociclico, el cual esta unido mediante carbono (es decir,
unido mediante un carbono anular) y el cual es piridinilo, pirazinilo, pirimidinilo, piridazinilo, 1,3,5-triazinilo o 1,2,4-
triazinilo, donde el heteroarilo que es un anillo de 6 miembros monociclico esta opcionalmente sustituido con 1,20 3
sustituyentes;

donde dichos 1, 2 o 3 sustituyentes opcionales en el heteroarilo que es un anillo de 6 miembros monociclico son
independientemente fldor, cloro, bromo, yodo, alquilo C4-Cs, fluoroalquilo C4-Cs, alcoxi C4-C;, fluoroalcoxi C1-Cp,
ciclopropilo, (alcoxi Cn1)(alquilo Cn2) (donde n1 es 102,n2es 1 02yni1+n2 es 2 o 3), vinilo, fluoroalquenilo C,
alquinilo C2-Cs, fluoroetinilo, ciano, amino o fenilo donde el fenilo esta opcionalmente sustituido en su posicién o
posiciones meta y/o para con 1 o 2 atomos de fltor; y

donde, cuando R'" es pirazinilo, pirimidinilo, piridazinilo, 1,3,5-triazinilo o 1,2,4-triazinilo, entonces cada uno de ellos
esta opcionalmente sustituido con 1 o 2 de los sustituyentes en el heteroarilo que es un anillo de 6 miembros
monociclico, segun se definen en la presente;

donde, cuando R'" es piridin-3-ilo o piridin-4-ilo, entonces cada uno de ellos esta sustituido con 1 o 2 de los
sustituyentes en el heteroarilo que es un anillo de 6 miembros monociclico, seguin se definen en la presente,

donde, cuando R'" es piridin-2-ilo sustituido con 3 sustituyentes, entonces uno o mas de los sustituyentes opcionales
en el piridin-2-ilo es o son fluor;

donde, cuando R'" es un heteroarilo que es un anillo de 6 miembros monociclico sustituido con alquilo Cy,
fluoroalquilo C,, alcoxi C; o fluoroalcoxi C,, entonces: el heteroarilo que es un anillo de 6 miembros monociclico esta
sustituido con 1 o 2 sustituyentes que son independientemente alquilo C,, fluoroalquilo C,, alcoxi C; o fluoroalcoxi
C,, y el heteroarilo que es un anillo de 6 miembros monociclico esta opcionalmente sustituido ademas con 1 o 2
sustituyentes que son independientemente fldor, cloro, bromo, alquilo C4, fluoroalquilo C4, alcoxi Cs, fluoroalcoxi C1 o
ciano; siempre que el heteroarilo que es un anillo de 6 miembros monociclico no esté sustituido con mas de 2
sustituyentes o, en el caso de un piridin-2-ilo, no esté sustituido con mas de 3 sustituyentes;

donde, cuando R'" es un heteroarilo que es un anillo de 6 miembros monociclico sustituido con yodo, alquilo Cs,
fluoroalquilo Cs, ciclopropilo, (alcoxi Cni)(alquilo Cy2), vinilo, fluoroalquenilo C,, alquinilo C,-Cz o fluoroetinilo,
entonces: el heteroarilo que es un anillo de 6 miembros monociclico es piridin-2-ilo sustituido con un solo yodo,
alquilo Cs, fluoroalquilo Cs, ciclopropilo, (alcoxi Cni)(alquilo Cy2), vinilo, fluoroalquenilo C;, alquinilo C-Cs o
fluoroetinilo, y donde el anillo de piridin-2-ilo esta opcionalmente sustituido ademas con 1 o 2 atomos de fltor;

donde, cuando R' es un heteroarilo que es un anillo de 6 miembros monociclico sustituido con amino, entonces: o
bien el heteroarilo que es un anillo de 6 miembros monociclico es 6-aminopiridin-2-ilo opcionalmente sustituido
ademas con 1 o 2 atomos de fltor; o el heteroarilo que es un anillo de 6 miembros monociclico es 3-aminopiridin-2-
ilo o 3-aminopirazin-2-ilo, cada uno de los cuales esta opcionalmente sustituido ademas en la posicién 5 del anillo de
piridin-2-ilo o pirazin-2-ilo con hidrégeno, flior, metilo o fluoroalquilo C4; y

donde, cuando R'" es un heteroarilo que es un anillo de 6 miembros monociclico sustituido con fenilo opcionalmente
sustituido, entonces el heteroarilo que es un anillo de 6 miembros monociclico es 6-fenilpiridin-2-ilo donde el fenilo
esta opcionalmente sustituido en su posicion o posiciones meta y/o para con 1 o 2 atomos de fldor, y donde el anillo
de piridin-2-ilo esta opcionalmente sustituido ademas con 1 o 2 atomos de fluor;

o R" es un heteroarilo que es un anillo de 5 miembros monociclico, el cual esta unido mediante carbono (es decir,
unido mediante un carbono anular) y el cual es pirrolilo, pirazolilo, imidazol-2-ilo, triazolilo, tetrazolilo, furilo, tiofenilo,
oxazolilo, isoxazolilo, tiazolilo, isotiazolilo, oxadiazolilo o tiadiazolilo, donde el heteroarilo que es un anillo de 5
miembros monociclico esta opcionalmente sustituido con 1, 2 o 3 sustituyentes;

donde dichos 1, 2 o 3 sustituyentes opcionales en el heteroarilo que es un anillo de 5 miembros monociclico son:

1, 2 o 3 sustituyentes opcionales de un carbono anular que son independientemente fldor, cloro, bromo, alquilo C-
Cs, fluoroalquilo C4-Cs, alcoxi C+-C, fluoroalcoxi C4-C», ciclopropilo, (alcoxi Cns)(alquilo Cn4) (donde n3 es 1 0 2, n4
es 102yn3+n4 es 2 o 3), vinilo, fluoroalquenilo C,, alquinilo C,-Cs, fluoroetinilo o ciano; y/o

1 sustituyente que es alquilo C4-Cs, fluoroalquilo C+-Cs3 o ciclopropilo, sustituido en un nitrégeno anular que no forma
parte de un doble enlace, donde el heteroarilo que es un anillo de 5 miembros monociclico tiene un nitrégeno anular
que no forma parte de un doble enlace;
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siempre que el heteroarilo que es un anillo de 5 miembros monociclico no tenga mas de 3 sustituyentes o no tenga
mas del nimero maximo de sustituyentes posibles para el heteroarilo que es un anillo de 5 miembros monociclico en
forma no cargada si este maximo es inferior a 3 sustituyentes; y

donde, cuando R"" es un heteroarilo que es un anillo de 5 miembros monociclico que tiene un nitrégeno anular que
no forma parte de un doble enlace, entonces el nitrogeno anular que no forma parte de un doble enlace esta
sustituido con alquilo C+-Cs, fluoroalquilo C+4-Cs o ciclopropilo; y

donde, cuando R es un heteroarilo que es un anillo de 5 miembros monociclico, entonces: el heteroarilo que es un
anillo de 5 miembros monociclico no tiene mas de un sustituyente de tipo fluoroalquilo Cs, vinilo, fluoroalquenilo Co,
alquinilo C»-C3 o fluoroetenilo; el heteroarilo que es un anillo de 5 miembros monociclico no tiene mas de 2
sustituyentes que son independientemente bromo, alquilo C,-Cs, fluoroalquilo C,-Cs, alcoxi C4-Cy, fluoroalcoxi C+-Co,
ciclopropilo, (alcoxi Cys)(alquilo Cns), vinilo, fluoroalquenilo C,, alquinilo C,-Cs, fluoroetinilo o ciano; y el heteroarilo
que es un anillo de 5 miembros monociclico no tiene mas de 2 sustituyentes que son independientemente cloro o
bromo;

o R" es una de las siguientes subférmulas B, E, F, G, H, J,Q,R, S, To U:

(S)

R14U (U)

donde:

XB es nitrégeno o CR138;

YB es nitrégeno o CRMB;
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ZB es nitrégeno o CR15B;

siempre que no mas de uno de los grupos X8, Y® y Z® sea nitrégeno; y

R'?8 es hidrégeno, fltor, cloro o bromo;

R es hidrogeno, fluor, cloro, bromo, metilo, fluoroalquilo C+, ciano, metoxi o fluoroalcoxi Cy;
14B s . .

R™ es hidroégeno, fltor o cloro;

R'8 es hidrégeno, fluor, cloro o bromo;

siempre que al menos dos (es decir, dos, tres o todos) de los grupos R1ZB, R1SB, R'8 y R'%8 sean hidrégeno;

13B 14B

y siempre que, cuando R~ sea bromo, entonces X" sea CR138, y R1ZB, R %/ R'E sean independientemente
hidrégeno o fltior, siempre que al menos dos (es decir, dos o tres) de los grupos R'“®, R'*® y R'*® sean hidrégeno; y

R'E es hidrégeno, fltor o cloro;
12F A , .
R'“" es hidrégeno, fluor o cloro;
R"¢ es hidrégeno, flior, metilo o fluoroalquilo Cy;
12G s . .
R'“* es hidrégeno, fltor o cloro;
R3¢ s hidrégeno, fltor, cloro, bromo, fluoroalquilo C4, metoxi o fluoroalcoxi C+;
R'C s hidrégeno o fluor;

R'%¢ es hidrégeno, fltor, cloro, metoxi o fluoroalcoxi Cy;

13G 11G 12G 14G 15G
,R™YR

siempre que, cuando R sea bromo, entonces R' °, R sean independientemente hidrégeno o fluor;

11G 12G 13G 14G 15G
,R™ YR

siempre que, cuando R~ sea metilo o fluoroalquilo C4, entonces R'“7, R

hidrégeno o fltor; y

sean independientemente

siempre que al menos dos (es decir, dos, tres o todos) de los grupos R'2¢, R3¢ R™¢ y R"® sean hidrégeno; y

R® es hidrégeno o metilo;
RY es hidrégeno o metilo;

R?® y R® son independientemente hidrégeno o fluor;

Rm, R13'T1}/r R1:;Tson independientemente hidrogeno o flior, siempre que al menos dos (es decir, dos o tres) de los

grupos R, Ry R"" sean hidrégeno; y
R12U, RV b/ R™ son independientemente hidrégeno o flior, siempre que al menos dos (es decir, dos o tres) de los
grupos R'?Y R™Y y R sean hidrégeno;

y donde:
G es hidrégeno; un metal agricolamente aceptable, o un grupo sulfonio o amonio agricolamente aceptable; o

G es -C(X?)-R?, -C(X?)-X*-R®, -C(X%)-N(R%)-R, -S0»-R®, -P(X®)(R)-R?, -CH>-X"-R", 0 -CH(Me)-X-R"; o fenil-CH,- o
fenil-CH(alquil C4-Cy)- (en cada uno de los cuales el fenilo estd opcionalmente sustituido con 1, 2 o 3 de,
independientemente, alquilo C4-C,, fluoroalquilo C4, alcoxi C4-C», fluoroalcoxi C+, fldor, cloro, bromo, ciano o nitro), o
heteroaril-CHz- o heteroaril-CH(alquil C-C>)- (en cada uno de los cuales el heteroarilo esta opcionalmente sustituido
con 1, 2 o 3 de, independientemente, alquilo C+-C,, fluoroalquilo C4, alcoxi C4-Cy, fluoroalcoxi C4, fldor, cloro, bromo,
ciano o nitro), o fenil-C(O)-CH.- (donde el fenilo esta opcionalmente sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente,
alquilo C4-Cy, fluoroalquilo C+, alcoxi C1-Cy, fluoroalcoxi C4, fluor, cloro, bromo, ciano o nitro); o (alcoxi C4-Cs)-C(O)-
CHoa-, (alquil C4-Cs)-C(O)-CH>-, (alcoxi C1-Cg)-C(O)-CH=CH-, (alquen C,-C7)-1-il-CH,-, (alquen C,-Cy7)-1-il-CH(alquil
C1-Cy)-, (fluoroalquen C;-Cy)-1-il-CHz-, (alquin C2-C7)-1-il-CHz- o (alquin C2-C7)-1-il-CH(alquil C1-Cy)-;

donde X2, Xb, X, Xd, Xy X' son independientemente unos de otros oxigeno o azufre; y donde

R® es H, alquilo C4-Ca1, alquenilo C2-Cz1, alquinilo C>-Cqs, fluoroalquilo C4-Cqo, cianoalquilo C1-C1o, nitroalquilo Cs-
C10, aminoalquilo C4-Cyo, (alquilamino C4-Cs)-(alquilo C4-Cs), (dialquilamino C>-Cs)-(alquilo C+-Cs), (cicloalquil C3-C7)-
(alquilo C4-Cs), (alcoxi C1-Cs)-(alquilo C+-Cs), (alqueniloxi Cs-Cs)-(alquilo C4-Cs), (alquiniloxi Cs-Cs)-(alquilo C4-Cs),
(alquiltio C4-Cs)-(alquilo C4-Cs), (alquilsulfinil C4-Cs)-(alquilo C4-Cs), (alquilsulfonil C4-Cs)-(alquilo C4-Cs),
(alquilidenaminoxi C2-Cs)-(alquilo C+4-Cs), (alquil C4-Cs)carbonil-(alquilo C4-Cs), (alcoxi C4-Cs)carbonil-(alquilo C4-Cs),
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aminocarbonil-(alquilo C4-Cs), (alquilamino C4-Cs)carbonil(alquilo C+4-Cs), (dialquilamino C;-Cg)carbonil-(alquilo C+-
Cs), (alquil C4-Cs)carbonilamino-(alquilo C4-Cs), N-(alquil C1-Cs)carbonil-N-(alquilamino C4-Cs)(alquilo  C4-Cs),
(trialquilsilil C3-Ceg)-(alquilo C4-Cs), fenilalquilo C1-Cs (donde el fenilo esta opcionalmente sustituido con 1, 2 o 3 de,
independientemente, alquilo C+-C3, fluoroalquilo C+-Cs3, alcoxi C+-Cs, fluoroalcoxi C+-Cs, alquiltio C4-Cs3, alquilsulfinilo
C1-Cs, alquilsulfonilo C4-Cs, halégeno, ciano o nitro), heteroaril-(alquilo C+-Cs) (donde el heteroarilo esta
opcionalmente sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, alquilo C+-Cs, fluoroalquilo C4-Cs, alcoxi C+-Cs,
fluoroalcoxi C4-Cs, alquiltio C4-Cs3, alquilsulfinilo C4-Cs, alquilsulfonilo C4-Cs, halégeno, ciano o nitro), fluoroalquenilo
C,-Cs, cicloalquilo C3-Cg; fenilo o fenilo sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, alquilo C+-Cs, fluoroalquilo
C1-Cs, alcoxi C+-Cs, fluoroalcoxi C+4-Cs, halégeno, ciano o nitro; o heteroarilo o heteroarilo sustituido con 1, 2 o 3 de,
independientemente, alquilo C4-Cs, fluoroalquilo C+-Cs3, alcoxi C+-Cs, fluoroalcoxi C4-Cs, halégeno, ciano o nitro;

R® es alquilo C4-Cys, alquenilo C3-Cy+sg, alquinilo C3-Cs, fluoroalquilo C,-C1o, cianoalquilo C1-C1o, nitroalquilo C+-Cyo,
aminoalquilo C2-C1o, (alquilamino C4-Cs)-(alquilo C4-Cs), (dialquilamino C»-Cg)-(alquilo C4-Cs), (cicloalquil Cs-C7)-
(alquilo C4-Cs), (alcoxi C1-Cs)-(alquilo C+-Cs), (alqueniloxi Cs-Cs)-(alquilo C4-Cs), (alquiniloxi Cz-Cs)-(alquilo C4-Cs),
(alquiltio C4-Cs)-(alquilo C4-Cs), (alquilsulfinil C4-Cs)-(alquilo C4-Cs), (alquilsulfonil C4-Cs)-(alquilo  C4-Cs),
(alquilidenaminoxi C2-Cs)-(alquilo C+4-Cs), (alquil C4-Cs)carbonil-(alquilo C4-Cs), (alcoxi C1-Cs)carbonil-(alquilo C+4-Cs),
aminocarbonil-(alquilo C4-Cs), (alquilamino C4-Cs)carbonil-(alquilo C+-Cs), (dialquilamino C»-Cg)carbonil-(alquilo C4-
Cs), (alquil C4-Cs)carbonilamino-(alquilo C4-Cs), N-(alquil C4-Cs)carbonil-N-(alquilamino C4-Cs)(alquilo  C4-Cs),
(trialquilsilil C3-Ceg)-(alquilo C4-Cs), fenilalquilo C1-Cs (donde el fenilo esta opcionalmente sustituido con 1, 2 o 3 de,
independientemente, alquilo C+-C3, fluoroalquilo C+-Cs, alcoxi C+-Cs3, fluoroalcoxi C+-Cs, alquiltio C+-Cs3, alquilsulfinilo
C1-Cs, alquilsulfonilo C4-Cs, halégeno, ciano o nitro), heteroaril-(alquilo C+-Cs) (donde el heteroarilo esta
opcionalmente sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, alquilo C+-Cs, fluoroalquilo C4-Cs, alcoxi C+-Cs,
fluoroalcoxi C4-Cs, alquiltio C4-Cs3, alquilsulfinilo C4-Cs3, alquilsulfonilo C4-Cs, halégeno, ciano o nitro), fluoroalquenilo
Cs3-Cs, cicloalquilo C3-Cg; fenilo o fenilo sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, alquilo C+-Cs, fluoroalquilo
C1-Cs, alcoxi C+-Cs, fluoroalcoxi C+4-Cs, halégeno, ciano o nitro; o heteroarilo o heteroarilo sustituido con 1, 2 o 3 de,
independientemente, alquilo C4-Cs, fluoroalquilo C+-Cs3, alcoxi C4-Cs, fluoroalcoxi C+-Cs, halégeno, ciano o nitro; y

Ry R? son cada uno independientemente uno del otro hidrégeno, alquilo C1-Co, alquenilo C3-C1o, alquinilo C3-C+j,
fluoroalquilo C,-C19, cianoalquilo C1-C1g, nitroalquilo C1-C1o, aminoalquilo C4-C1g, (alquilamino C4-Cs)-(alquilo C4-Cs),
(dialquilamino C»-Cs)-(alquilo C4-Cs), (cicloalquil C3-C7)-(alquilo C4-Cs), (alcoxi C1-Cs)-(alquilo C1-Cs), (alqueniloxi Cs-
Cs)-(alquilo C4-Cs), (alquiniloxi C3-Cs)-(alquilo C4-Cs), (alquiltio C4-Cs)-(alquilo C+-Cs), (alquilsulfinil C4-Cs)-(alquilo C+-
Cs), (alquilsulfonil C4-Cs)-(alquilo C4-Cs), (alquilidenaminoxi C»-Cs)-(alquilo C4-Cs), (alquil C4-Cs)carbonil-(alquilo C4-
Cs), (alcoxi C4-Cs)carbonil-(alquilo C1-Cs), aminocarbonil-(alquilo C4-Cs), (alquilamino C4-Cs)carbonil-(alquilo C+-Cs),
(dialquilamino C»-Cg)carbonil-(alquilo C1-Cs), (alquil C4-Cs)carbonilamino-(alquilo C1-Cs), N-(alquil C4-Cs)carbonil-N-
(alquilamino C,-Cs)alquilo, (trialquilsilil C3-Cs)-(alquilo C4-Cs), fenilalquilo C4-Cs (donde el fenilo esta opcionalmente
sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, alquilo C+-Cs3, fluoroalquilo C+-Cs, alcoxi C1-Cs, fluoroalcoxi C+-Cs,
alquiltio C4-Cs, alquilsulfinilo C4-Cs, alquilsulfonilo C1-Cs, halégeno, ciano, o nitro), heteroaril-(alquilo C4-Cs) (donde el
heteroarilo esta opcionalmente sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, alquilo C+-C3, fluoroalquilo C+-Cs,
alcoxi C4-Cs, fluoroalcoxi C4-Cs, alquiltio C4-C3, alquilsulfinilo C4-Cs, alquilsulfonilo C4-C3, halégeno, ciano, o nitro),
fluoroalquenilo C,-Cs, cicloalquilo Cs-Cs; fenilo o fenilo sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, alquilo C4-Cs,
fluoroalquilo C4-Cs, alcoxi C4-Cs, fluoroalcoxi C+-Cs, halégeno, ciano o nitro; heteroarilo o heteroarilo sustituido con 1,
2 o 3 de, independientemente, alquilo C4-Cs, fluoroalquilo C4-Cs, alcoxi C4-Cs, fluoroalcoxi C+-Cs, halégeno, ciano o
nitro; heteroarilamino o heteroarilamino sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, alquilo C+-Cs, fluoroalquilo
C1-Cs, alcoxi C4-Cs, fluoroalcoxi C1-Cs, halégeno, ciano o nitro; diheteroarilamino o diheteroarilamino sustituido con
1, 2 0 3 de, independientemente, alquilo C+-Cs, fluoroalquilo C1-Cs, alcoxi C4-Cs, fluoroalcoxi C4-Cs, halégeno, ciano
o nitro; fenilamino o fenilamino sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, alquilo C+-C3, fluoroalquilo C+-Cs,
alcoxi C4-Cs, fluoroalcoxi C+-Cs, halédgeno, ciano o con nitro; difenilamino o difenilamino sustituido con 1, 2 o 3 de,
independientemente, alquilo C+-Cs, fluoroalquilo C4-Cs, alcoxi C4-Cs, fluoroalcoxi C4-Cs, halégeno, ciano o nitro; o
cicloalquilamino C3-C7, di(cicloalquil C3-C7)amino o cicloalcoxi C3-Cy;

o R°y RY junto con el nitrégeno al que estan enlazados, forman un anillo de 4, 5,6 0 7 (p. €j., 5 0 6) miembros no
sustituido que contiene opcionalmente un heteroatomo seleccionado entre O 0 S; y

R® es alquilo C4-C1o, alquenilo C2-C+o, alquinilo C,-C1o, fluoroalquilo C4-C1o, cianoalquilo C1-C1o, nitroalquilo C1-C1o,
aminoalquilo C4-C1o, (alquilamino C4-Cs)-(alquilo C4-Cs), (dialquilamino C»-Cg)-(alquilo C4-Cs), (cicloalquil Cs-C7)-
(alquilo C4-Cs), (alcoxi C1-Cs)-(alquilo C+-Cs), (alqueniloxi Cs-Cs)-(alquilo C4-Cs), (alquiniloxi Cs-Cs)-(alquilo C4-Cs),
(alquiltio C4-Cs)-(alquilo C4-Cs), (alquilsulfinil C4-Cs)-(alquilo C4-Cs), (alquilsulfonil C4-Cs)-(alquilo  C4-Cs),
(alquilidenaminoxi C2-Cs)-(alquilo C+-Cs), (alquil C4-Cs)carbonil-(alquilo C4-Cs), (alcoxi C4-Cs)carbonil-(alquilo C+4-Cs),
aminocarbonil-(alquilo C4-Cs), (alquilamino C4-Cs)carbonil-(alquilo C+-Cs), (dialquilamino C»-Cg)carbonil-(alquilo C4-
Cs), (alquil C4-Cs)carbonilamino-(alquilo C4-Cs), N-(alquil C1-Cs)carbonil-N-(alquilamino C4-Cs)(alquilo  C4-Cs),
(trialquilsilil C3-Ceg)-(alquilo C4-Cs), fenilalquilo C1-Cs (donde el fenilo esta opcionalmente sustituido con 1, 2 o 3 de,
independientemente, alquilo C+-C3, fluoroalquilo C+-Cs, alcoxi C+-Cs3, fluoroalcoxi C+-Cs, alquiltio C4-Cs3, alquilsulfinilo
C1-Cs, alquilsulfonilo C4-Cs, haldgeno, ciano, o nitro), heteroaril-(alquilo C4-Cs) (donde el heteroarilo esta
opcionalmente sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, alquilo C+-Cs, fluoroalquilo C4-Cs, alcoxi C+-Cs,
fluoroalcoxi C1-Cs, alquiltio C+-Cs, alquilsulfinilo C4-Cs3, alquilsulfonilo C4-Cs, halégeno, ciano, o nitro), fluoroalquenilo
C,-Cs, cicloalquilo C3-Cg; fenilo o fenilo sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, alquilo C+-Cs, fluoroalquilo
C1-Cs, alcoxi C4-Cs, fluoroalcoxi C4-Cs, haldgeno, ciano o nitro; heteroarilo o heteroarilo sustituido con 1, 2 o 3 de,
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independientemente, alquilo C4-Cs, fluoroalquilo C4-Cs, alcoxi C4-Cs, fluoroalcoxi C+-Cs, halégeno, ciano o nitro;
heteroarilamino o heteroarilamino sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, alquilo C+-C3, fluoroalquilo C4-Cs,
alcoxi C4-Cs, fluoroalcoxi C4-Cs, halégeno, ciano o nitro; diheteroarilamino o diheteroarilamino sustituido con 1,2 0 3
de, independientemente, alquilo C4-Cs, fluoroalquilo C+-Cs, alcoxi C4-Cs, fluoroalcoxi C1-Cs, halégeno, ciano o nitro;
fenilamino o fenilamino sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, alquilo C+-C3, fluoroalquilo C4-Cs, alcoxi C+-
Cs, fluoroalcoxi C4-Cs, haldégeno, ciano o nitro; difenilamino o difenilamino sustituido con 1, 2 o 3 de,
independientemente, alquilo C+-Cs, fluoroalquilo C4-Cs, alcoxi C4-Cs, fluoroalcoxi C+-Cs, halégeno, ciano o nitro; o
cicloalquilamino Cs-Cy, di(cicloalquil C3-C7)amino, cicloalcoxi Cs-Cy, alcoxi C4-C1o, fluoroalcoxi C4-C1o, alquilamino
C1-Cs o di(alquil C4-C4)amino;

R’ y RY son cada uno independientemente uno del otro alquilo C1-C1o, alquenilo C2-C+o, alquinilo C2-C1o, alcoxi C+-
C1o0, fluoroalquilo C4-C1q, cianoalquilo C4-C1g, nitroalquilo C4-C+o, aminoalquilo C4-C+o, (alquilamino C4-Cs)-(alquilo C4-
Cs), (dialquilamino C2-Cs)-(alquilo C+-Cs), (cicloalquil C3-C7)-(alquilo C4-Cs), (alcoxi C4-Cs)-(alquilo C1-Cs), (alqueniloxi
C3-Cs)-(alquilo C4-Cs), (alquiniloxi C3-Cs)-(alquilo C4-Cs), (alquiltio C4-Cs)-(alquilo C4-Cs), (alquilsulfinil C4-Cs)-(alquilo
C1-Cs), (alquilsulfonil C4-Cs)-(alquilo C4-Cs), (alquilidenaminoxi C2-Cs)-(alquilo C4-Cs), (alquil C4-Cs)carbonil-(alquilo
C1-Cs), (alcoxi C4-Cs)carbonil-(alquilo C4-Cs), aminocarbonil-(alquilo C+-Cs), (alquilamino C4-Cs)carbonil-(alquilo C+-
Cs), (dialquilamino C;-Cg)carbonil-(alquilo C4-Cs), (alquil C4-Cs)carbonilamino-(alquilo C4-Cs), N-(alquil Cs-
Cs)carbonil-N-(alquilamino C»-Cs)alquilo, (trialquilsilil C3-Ceg)-(alquilo C4-Cs), fenilalquilo C1-Cs (donde el fenilo esta
opcionalmente sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, alquilo C+-Cs, fluoroalquilo C4-Cs, alcoxi C+-Cs,
fluoroalcoxi C4-Cs, alquiltio C4-Cs, alquilsulfinilo C4-Cs, alquilsulfonilo C4-Cs, halégeno, ciano o nitro), heteroaril-
(alquilo C4-Cs) (donde el heteroarilo esta opcionalmente sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, alquilo C4-
Cs, fluoroalquilo C4-Cs, alcoxi C4-Cs, fluoroalcoxi C+-Cs, alquiltio C4-Cs, alquilsulfinilo C4-Cs, alquilsulfonilo C1-Cs,
halégeno, ciano o nitro), fluoroalquenilo C,-Cs, cicloalquilo C3-Cs; fenilo o fenilo sustituido con 1, 2 o 3 de,
independientemente, alquilo C4-Cs, fluoroalquilo C4-Cs, alcoxi C4-Cs, fluoroalcoxi C+-Cs, halégeno, ciano o nitro;
heteroarilo o heteroarilo sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, alquilo C+-Cs, fluoroalquilo C4-Cs, alcoxi C+-
Cs, fluoroalcoxi C4-Cs, haldégeno, ciano o nitro; heteroarilamino o heteroarilamino sustituido con 1, 2 o 3 de,
independientemente, alquilo C4-Cs, fluoroalquilo C4-Cs, alcoxi C4-Cs, fluoroalcoxi C+-Cs, halégeno, ciano o nitro;
diheteroarilamino o diheteroarilamino sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, alquilo C+-Cs3, fluoroalquilo C+-
Cs, alcoxi C4-Cs, fluoroalcoxi C4-Cs, haldgeno, ciano o nitro; fenilamino o fenilamino sustituido con 1, 2 o 3 de,
independientemente, alquilo C4-Cs, fluoroalquilo C4-Cs, alcoxi C4-Cs, fluoroalcoxi C+-Cs, halégeno, ciano o nitro;
difenilamino o difenilamino sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, alquilo C+-C3, fluoroalquilo C+-Cs3, alcoxi
C1-Cs, fluoroalcoxi C+-Cs, halégeno, ciano o nitro; o cicloalquilamino C3-C7, di(cicloalquil Cs-C7)amino, cicloalcoxi Cs-
Cy, fluoroalcoxi C1-Co, alquilamino C+-Cs o di(alquil C4+-C4)amino; o benciloxi o fenoxi, donde los grupos bencilo y
fenilo estan a su vez opcionalmente sustituidos con 1, 2 o 3 de, independientemente, alquilo C+-Cs, fluoroalquilo C+-
Cs, alcoxi C1-Cs, fluoroalcoxi C1-Cs, halégeno, ciano o nitro; y

R" es alquilo C4-Cyo, alquenilo C3-Cyo, alquinilo C3-C+o, fluoroalquilo C4+-C+o, cianoalquilo C1-C1o, nitroalquilo C4-C1p,
aminoalquilo C2-C1o, (alquilamino C4-Cs)-(alquilo C4-Cs), (dialquilamino C»-Cg)-(alquilo C4-Cs), (cicloalquil Cs-C7)-
(alquilo C4-Cs), (alcoxi C1-Cs)-(alquilo C1-Cs), (alqueniloxi Cs-Cs)-(alquilo C4-Cs), (alquiniloxi Cs-Cs)-(alquilo C4-Cs),
(alquiltio C4-Cs)-(alquilo C4-Cs), (alquilsulfinil C4-Cs)-(alquilo C4-Cs), (alquilsulfonil C4-Cs)-(alquilo C4-Cs),
(alquilidenaminoxi C2-Cs)-(alquilo C+-Cs), (alquil C4-Cs)carbonil-(alquilo C4-Cs), (alcoxi C4-Cs)carbonil-(alquilo C+4-Cs),
aminocarbonil-(alquilo C4-Cs), (alquilamino C4-Cs)carbonil-(alquilo C+-Cs), (dialquilamino C»-Cg)carbonil-(alquilo C4-
Cs), (alquil C4-Cs)carbonilamino-(alquilo C4-Cs), N-(alquil C4-Cs)carbonil-N-(alquilamino C4-Cs)-(alquilo C4-Cs),
(trialquilsilil C3-Cs)-(alquilo C4-Cs), fenil(alquilo C4-Cs) (donde el fenilo esta opcionalmente sustituido con 1, 2 o 3 de,
independientemente, alquilo C+-C3, fluoroalquilo C+-Cs3, alcoxi C+-Cs3, fluoroalcoxi C+-Cs, alquiltio C4-Cs3, alquilsulfinilo
C1-Cs, alquilsulfonilo C4-Cs, halégeno, ciano o nitro), heteroaril-(alquilo C+-Cs) (donde el heteroarilo esta
opcionalmente sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, alquilo C+-Cs, fluoroalquilo C4-Cs, alcoxi C+-Cs,
fluoroalcoxi C4-Cs, alquiltio C4-C3, alquilsulfinilo C4-Cs, alquilsulfonilo C4-Cs, halégeno, ciano o nitro), fenoxi-(alquilo
C1-Cs) (donde el fenilo esta opcionalmente sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, alquilo C4-Cs,
fluoroalquilo C4-Cs3, alcoxi C4-Cs, fluoroalcoxi C4-Cs, alquiltio C4-Cs, alquilsulfinilo C4-Cs, alquilsulfonilo C4-Cs,
halégeno, ciano o nitro), heteroariloxi-(alquilo C1-Cs) (donde el heteroarilo esta opcionalmente sustituido con 1,2 0 3
de, independientemente, alquilo C4-Cs, fluoroalquilo C4-Cs, alcoxi C4-Cs, fluoroalcoxi C4-Cs, alquiltio C+-Cs,
alquilsulfinilo C4-C3, alquilsulfonilo C4-Cs, halégeno, ciano o nitro),fluoroalquenilo Cs-Cs, cicloalquilo C3-Cg; fenilo o
fenilo sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, alquilo C1-Cs, fluoroalquilo C+-Cs3, alcoxi C+-Cs, fluoroalcoxi C+-
Cs, halégeno, ciano o nitro; heteroarilo o heteroarilo sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, alquilo C+-Cs,
fluoroalquilo C4-Cs, alcoxi C4-Cs3, fluoroalcoxi C1-Cs, halégeno, ciano o nitro; (alquil C4-Cs)-C(O)-; (alcoxi C1-Cs)-C(O)-
; o fenil-C(O)- donde el fenilo esta opcionalmente sustituido con 1 o 2 de, independientemente, alquilo C4-Cy,
fluoroalquilo C4, alcoxi C+-C, fluoroalcoxi C4, flior, cloro, bromo, ciano o nitro;

donde el término "heteroarilo” se refiere a un sistema anular aromatico que contiene al menos un heteroatomo anular
y esta constituido por un unico anillo o por dos anillos condensados;

y donde el compuesto de féormula (I) esta opcionalmente presente como una de sus sales agroquimicamente
aceptables.

2. Un compuesto como el que se reivindica en la reivindicacion 1, donde:

172



ES 2642 195 T3

R'" es alquilo C+-Cs, cicloalquilo C3-C7, tetrahidro-2H-piranilo, tetrahidrofuranilo, oxetanilo, tetrahidrotiofenilo o
tietanilo;

o R" es una de las siguientes subférmulas A, B, C,D,E,F, G, H, J,K,L,M,N,O,P,Q,R, S, T,U,V,W, X, Y 0 Z:

o
Y Y R'2 IL
Y
(A) (B)
12F
N\ R
/ R15E
(E)
(F)
)
R23

(P) Q) (R) (S)
R® R? R41 R43
NN
v Y, N w
RV X\N//Y \\N/
14U L)
R (V) (W)
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N| N AN
= 7 R'%
R* (X (Y) 2)

donde:

XA es nitrégeno o CR13;
YA es nitrégeno o CRM;
Z" es nitrégeno o CR15;
siempre que no mas de uno de los grupos XA, YA y Z" sea nitrégeno; y

R es hidrégeno, fluor, cloro, bromo, yodo, alquilo C+-C, fluoroalquilo C4-C,, alcoxi C4-C,, fluoroalcoxi C+-C,, ciano,
amino o fenilo opcionalmente sustituido en una o mas de las posiciones meta y/o para con 1 o 2 sustituyentes fluor;

R" es hidrégeno, fluor, cloro, bromo, metilo, etilo, fluoroalquilo C+, fluoroalquilo C,, vinilo, fluoroalquenilo C,, alquinilo
C,-Cs3, fluoroetinilo, ciano, metoxi, etoxi, fluoroalcoxi C1 o fluoroalcoxi Co;

R es hidrégeno, fltor, cloro, bromo, metoxi, fluoroalcoxi C4, metilo, fluoroalquilo C1 o ciano;
RS es hidrégeno, fltor, cloro, bromo, alquilo C+-C,, fluoroalquilo C4, metoxi, fluoroalcoxi C4, ciano o amino;
siempre que al menos dos (es decir, dos, tres o todos) de los grupos R12, R13, R y R' sean hidrégeno;

y S|empre %ue cuando R" sea yodo, amino o fenilo opcionalmente sustituido, entonces X" sea CR"®, Y* sea CR",
Z" sea CR' Y R™ R y R sean independientemente hidrogeno o fluor, siempre que al menos dos (es decir, dos o
tres) de los grupos R ,R" y R" sean hidrogeno;

y siempre que, cuando R sea bromo, entonces X* sea CR", y R R y R sean independientemente hidrégeno o
flor, siempre que al menos dos (es decir, dos o tres) de los grupos R R™ y R" sean hidrégeno;

y siempre que, cuando R' sea etilo, quoroanuHo Ca, V|n|Io quoroanuenllo Cz, alcluenlleno C,-C;3, fluoroetinilo, etoxi
o fluoroalcoxi C,, entonces X" sea CR™ Y sea CR™ Z sea CR"™ Y R'" R y R sean independientemente
hidrégeno o fluor, siempre que al menos dos (es decir, dos o tres) de los grupos R R™ y R" sean hidrogeno;

y siempre que, cuando R' sea bromo o ciano, entonces X" sea CR", Y* sea CR", Z* sea CR", y R R"™ y R
sean independientemente hidrégeno o fluor, siempre que al menos dos (es decir, dos o tres) de los grupos R' R"™ y
R' sean hidrogeno;

y siempre que, cuando R'" sea amino, entonces X" sea CR13, YA sea nitrégeno o CRM,
Z" es CR'®, y R" es hidrégeno, metilo o fluoroalquilo C1, y R'? y R™ son hidrégeno;
y donde:

X® es nitrogeno o CR'®;

Y® es nitrégeno o CR™®;

Z® es nitrégeno o CR'®;

siempre que no mas de uno de los grupos X8, Y® y Z® sea nitrégeno; y

R'?8 es hidrégeno, fltor, cloro o bromo;

R es hidrogeno, fluor, cloro, bromo, metilo, fluoroalquilo C+, ciano, metoxi o fluoroalcoxi Cy;
14B s . .

R™ es hidrogeno, fltor o cloro;

R es hidrégeno, fltor, cloro o bromo;

128 5138
, R™,

siempre que al menos dos (es decir, dos, tres o todos) de los grupos R R™® y R'® sean hidrégeno;
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13B 15B

y siempre que, cuando R~ sea bromo, entonces X" sea CR138, y R1ZB, R'8 a/ R™" sean independientemente
hidrégeno o fltior, siempre que al menos dos (es decir, dos o tres) de los grupos R'??, R'*® y R'*® sean hidrégeno; y

R'® es hidrégeno, fluor, cloro, bromo, metilo o fluoroalquilo Cy;
R" es hidrégeno, fltor, cloro, metilo o fluoroalquilo Cy;
siempre que no mas de uno de los grupos R' y R" sea hidrégeno;

y siempre que cuando R'® sea bromo entonces R" sea hidrégeno o fluor;

R0 es hidrégeno o fluor;
R'® es hidrégeno, fluor o cloro;
R es hidrégeno, fluor, cloro, metoxi, fluoroalcoxi C1, metilo o fluoroalquilo Cy;
siempre que no mas de uno de los grupos R'® y R' sea hidrégeno;
15E . . . .
R ™" es hidroégeno, fltor o cloro;
12F A , .
R'“" es hidrégeno, fluor o cloro;
R"¢ es hidrégeno, fluor, metilo o fluoroalquilo Cy;
12G . - . .
R'“* es hidrégeno, fltor o cloro;
R3¢ s hidrégeno, fltor, cloro, bromo, fluoroalquilo C4, metoxi o fluoroalcoxi C+;
R'C s hidrégeno o fluor;
R'%C es hidrégeno, fltor, cloro, metoxi o fluoroalcoxi Cy;

siempre que, cuando R sea bromo, entonces R”G, R12G, R'¢ y R'%¢ sean independientemente hidrégeno o fldor;

11G 12G 13G 14G 15G
,R™¢ R™®yR

siempre que, cuando R
hidrégeno o fltor; y

sea metilo o fluoroalquilo C1, entonces R sean independientemente

siempre que al menos dos (es decir, dos, tres o todos) de los grupos R12G, R13G, R'4¢ y R'¢

sean hidrégeno;
XKesOoS;eYKesC-HoN;

Xt es O, SoN-Me; e Y-esC-Ho N; siempre que cuando X sea N-Me entonces Y no sea N;
X™es O, S o N-Me;

XN es O, S o N-Me;

X" es O, SoN-Me; e YWesNo CR42; y

XV es O, S o N-Me;

R% es hidrogeno, metilo, fluoroalquilo C+, fltior o cloro;

R* es hidrogeno, metilo, fluoroalquilo Cy, etilo, ciclopropilo, flior o cloro;

R% es hidrogeno, metilo, fluoroalquilo C+, fltor o cloro;

R® es hidrogeno, metilo, fluoroalquilo C4, etilo o ciclopropilo;

R* es hidrogeno, metilo, fluoroalquilo C+, etilo o metoximetilo;

R® es hidrogeno, metilo, fluoroalquilo C+, fltior o cloro;

R? es hidrégeno o metilo; y

R? es hidrégeno o metilo; y

R?® y R® son independientemente hidrégeno o flor;
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R* es hidrogeno, metilo, fluoroalquilo C+, fltior o cloro;
R* es hidrogeno, metilo, fluoroalquilo C+, fltior o cloro;
R* es hidrogeno, metilo, fluoroalquilo C+, fltior o cloro;
R® es hidrogeno, metilo o fluoroalquilo Cy;

44 . .
R™ es fluor, cloro o bromo;

R™T, m}/r R14T son |ndepend|entemente hidrégeno o fltor, siempre que al menos dos (es decir, dos o tres) de los
grupos R R™ y R"" sean hidrégeno; y

R R™Y M R" son |ndepend|entemente hidrégeno o fldor, siempre que al menos dos (es decir, dos o tres) de los
grupos R12 R™Y y R sean hidrégeno;

R es hidrégeno, fltor, cloro, bromo, fluoroalquilo C4, metoxi o fluoroalcoxi C+;
R es hidrégeno, fltor, cloro, bromo, metoxi o fluoroalcoxi Cs;

3y R™" sean independientemente hidrogeno o fltor; y

siempre que uno o ambos grupos R
152 P . .
R ™ es hidrégeno, fluor o cloro; y

y donde el compuesto de féormula (I) esta opcionalmente presente como una de sus sales agroquimicamente
aceptables.

3. Un compuesto como el que se reivindica en la reivindicacion 1 o 2, donde:

RZes hidrogeno, metilo, etilo, n-propilo, isopropilo, ciclopropilo, fluorometilo (es decir, fluoroalquilo C), fluoroetilo (es
decir, fluoroalquilo Cy), vinilo, prop-1-enilo, etinilo, prop-1-inilo, 2-cloroetinilo, 2-fluoroetinilo, 2-(trifluorometil)etinilo,
but-1-inilo, 2-(ciclopropil)etinilo, halégeno o (fluoroalquil C4-C;)metoxi-;

o R? es fenilo opcionalmente sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, halégeno, alquilo C4-C, fluoroalquilo
C1-Cy, alcoxi C4-Cy, fluoroalcoxi C4-Co, ciano o nitro;

o R? es heteroarilo monociclico opcionalmente sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, halégeno, alquilo C+-
C,, fluoroalquilo C1-Cy, alcoxi C+-Cy, fluoroalcoxi C4-C,, ciano o nitro; y

R'" es alquilo C+-Csg, cicloalquilo C3-Cy7, tetrahidro-2H-piranilo o tetrahidrofuranilo;

o R" es una de las siguientes subférmulas A, B1, C, D1, E,F, G1,H, J,K,L, M,N, O, P1,Q,R, S, To U:

o
R2 N |+ |
Y AN | N\ ‘\\ \\\
| . |
A A
X\YA//Z ‘ _ N _
A) (B1) () o1) R"
12F 12G \\
©i;[ 13;©i 15G
(E) R1C
(G1)
)
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R
- =
L L
R22/<XK R Y\ X R K/N\Me
24
(K) R™ (L) (0)
ﬁ \ e
R25 \N/N\Me N\ N
Me
(P1) Q)
R® R®
R'2Y
RV
14U ()

donde:

XA es nitrégeno o CR13;

YA es nitrégeno o CRM;

Z" es nitrégeno o CR15;

siempre que no mas de uno de los grupos x4, YA y Z" sea nitrégeno; y

R es hidrégeno, fltor, cloro, bromo, yodo, alquilo C+-C, fluoroalquilo C4-C,, alcoxi C4-C», fluoroalcoxi C+-C», ciano,
amino o fenilo opcionalmente sustituido en una o mas de las posiciones meta y/o para con 1 o 2 sustituyentes fluor;

R" es hidrégeno, fluor, cloro, metilo, fluoroalquilo C4 o ciano;

R es hidrégeno, fltor, cloro, metoxi, fluoroalcoxi C1, metilo o fluoroalquilo Cs;

RS es hidrégeno, fltor, cloro, bromo, alquilo C4-C,, fluoroalquilo C4, metoxi, fluoroalcoxi C4, ciano o amino;
siempre que al menos dos (es decir, dos, tres o todos) de los grupos R12, R13, R y R' sean hidrégeno;

y siempre %ue, cuando R sea yodo, amino o fenilo opcionalmente sustituido, entonces X" sea CR13, Y* sea CRM,
Z" sea CR’ Y R13, R y R' sean independientemente hidrogeno o fluor, siempre que al menos dos (es decir, dos o
tres) de los grupos R'®, R' y R" sean hidrogeno;

y siempre que, cuando R'" sea amino, entonces X" sea CR13, YA sea nitrégeno o CRM,
A 15 13 . . . . 12 14 . s .

Z" es CR"™, y R" es hidrégeno, metilo o fluoroalquilo C4, y Ry R™ son hidrégeno; y

R'® es hidrégeno, fluor o cloro;

R' es hidrégeno, fluor, cloro, metilo o fluoroalquilo Cy;

siempre que no mas de uno de los grupos R'® y R" sea hidrégeno;

R'"® es cloro;

R es fltor, cloro, metoxi, fluoroalcoxi C1, metilo o fluoroalquilo C+;

R'E es hidrégeno, fltor o cloro;
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R'?F es hidrégeno, fltor o cloro;
12G s . .
R'“* es hidrégeno, fltor o cloro;
R3¢ s hidrégeno, fluor, cloro, fluoroalquilo C+, metoxi o fluoroalcoxi Cy;
R'C s hidrégeno o fluor;

R'%¢ s hidrégeno, fltor, cloro, metoxi o fluoroalcoxi Cy;

12G 13G 14G 15G
,R™ YR

siempre que al menos dos (es decir, dos, tres o todos) de los grupos R “7, R sean hidrégeno;

XKesOoS;eYKesC-HoN;

X' es O, So N-Me; e Y-esC-Ho N; siempre que cuando X" sea N-Me entonces Y no sea N;
X" es O, S o N-Me;

XN es O, S o N-Me;

R% es hidrogeno, metilo o fluoroalquilo Cy;

R* es hidrogeno, metilo o fluoroalquilo Cy;

R% es hidrégeno, metilo o fluoroalquilo Cy;

R® es hidrogeno, metilo o fluoroalquilo Cy;

R* es hidrogeno, metilo o fluoroalquilo Cy;

R® es hidrogeno, metilo o fluoroalquilo Cy;

R? es hidrégeno o metilo; y

R? es hidrégeno o metilo; y

R?® y R® son independientemente hidrogeno o fluor;

Rm, R”’T}/r R son independientemente hidrogeno o flior, siempre que al menos dos (es decir, dos o tres) de los
grupos R R™T y R"" sean hidrégeno; y

R12U, R13L1J2¥ R'Y son independientemente hidrégeno o fluor, siempre que al menos dos (es decir, dos o tres) de los

grupos R, R™Y y R sean hidrégeno;
y donde:
G es hidrégeno; un metal agricolamente aceptable, o un grupo sulfonio o amonio agricolamente aceptable; o

G es -C(X%)-R?, -C(X*)-X%R®, -C(X*)-N(R°)-R?, -S02-R®, -P(X?)(R"-R?, 0 -CH,-X"-R"; o fenil-CH,- o fenil-CH(alquil C+-
C>)- (en cada uno de los cuales el fenilo esta opcionalmente sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, alquilo
C1-Cy, fluoroalquilo C4, alcoxi C4-Cy, fluoroalcoxi C4, fltor, cloro, bromo, ciano o nitro), o heteroaril-CH.- o heteroaril-
CH(alquil C4-Cy)- (en cada uno de los cuales el heteroarilo esta opcionalmente sustituido con 1, 2 o 3 de,
independientemente, alquilo C4-C,, fluoroalquilo C4, alcoxi C4-C», fluoroalcoxi C+, fldor, cloro, bromo, ciano o nitro), o
fenil-C(O)-CH_- (donde el fenilo esta opcionalmente sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, alquilo C4-Co,
fluoroalquilo C4, alcoxi C4-C,, fluoroalcoxi C4, fldor, cloro, bromo, ciano o nitro); o (alcoxi C4-Cs)-C(O)-CH>-, (alquil C+-
Cs)-C(O)-CH2-, (alcoxi C4-Cg)-C(O)-CH=CH-, (alquen Cy-C7)-1-il-CH2-, (alquen C5-C7)-1-il-CH(alquil C4-Cy)-,
(fluoroalquen C2-C,)-1-il-CHz-, (alquin C2-C7)-1-il-CHaz- o (alquin C»-C7)-1-il-CH(alquil C4-C5)-;

y donde

R" es alquilo C4-Cio, alquenilo C3-Cyo, alquinilo C3-Cyo, fluoroalquilo C4-C+o, cianoalquilo C1-C1o, nitroalquilo C4-C1j,
aminoalquilo C2-C1o, (alquilamino C4-Cs)-(alquilo C4-Cs), (dialquilamino C>-Cg)-(alquilo C4-Cs), (cicloalquilo Cs-Cy7)-
(alquilo C4-Cs), (alcoxi C1-Cs)-(alquilo C+-Cs), (alqueniloxi Cs-Cs)-(alquilo C4-Cs), (alquiniloxi Cz-Cs)-(alquilo C4-Cs),
(alquiltio C4-Cs)-(alquilo C4-Cs), (alquilsulfinil C4-Cs)-(alquilo C4-Cs), (alquilsulfonil C4-Cs)-(alquilo  C4-Cs),
(alquilidenaminoxi C2-Cs)-(alquilo C+-Cs), (alquil C4-Cs)carbonil-(alquilo C4-Cs), (alcoxi C4-Cs)carbonil-(alquilo C4-Cs),
aminocarbonil-(alquilo C4-Cs), (alquilamino C4-Cs)carbonil-(alquilo C+-Cs), (dialquilamino C»-Cg)carbonil-(alquilo C4-
Cs), (alquil C4-Cs)carbonilamino-(alquilo C4-Cs), N-(alquil C4-Cs)carbonil-N-(alquilamino C4-Cs)-(alquilo C4-Cs),
(trialquilsilil C3-Cs)-(alquilo C4-Cs), fenil(alquilo C4-Cs) (donde el fenilo esta opcionalmente sustituido con 1, 2 o 3 de,
independientemente, alquilo C+-C3, fluoroalquilo C+-Cs3, alcoxi C+-Cs3, fluoroalcoxi C+-Cs, alquiltio C+4-Cs3, alquilsulfinilo
C1-Cs, alquilsulfonilo C4-Cs, halégeno, ciano o nitro), heteroaril-(alquilo C4-Cs) (donde el heteroarilo esta sustituido
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opcionalmente con 1, 2 o 3 de, independientemente, alquilo C1-Cs, fluoroalquilo C+-Cs, alcoxi C+-Cs, fluoroalcoxi C+-
Cs, alquiltio C4-Cs, alquilsulfinilo C1-Cs, alquilsulfonilo C4-Cs, halégeno, ciano o nitro), fenoxi(alquilo C4-Cs) (donde el
fenilo esta opcionalmente sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, alquilo C+-C3, fluoroalquilo C+-C3, alcoxi
C1-Cs, fluoroalcoxi C4-Cs, alquiltio C4-Cs, alquilsulfinilo C4-Cs, alquilsulfonilo C4-Cs, haldégeno, ciano o nitro),
heteroariloxi-(alquilo C1-Cs) (donde el heteroarilo esta opcionalmente sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente,
alquilo C+-Cs, fluoroalquilo C4-Cs3, alcoxi C1-Cs3, fluoroalcoxi C+4-Cs, alquiltio C4-Cs, alquilsulfinilo C4-Cs, alquilsulfonilo
C1-Cs, halégeno, ciano o nitro), fluoroalquenilo Cs-Cs, cicloalquilo C3-Cg; fenilo o fenilo sustituido con 1, 2 o 3 de,
independientemente, alquilo C4-Cs, fluoroalquilo C4-Cs, alcoxi C4-Cs, fluoroalcoxi C+-Cs, halégeno, ciano o nitro;
heteroarilo o heteroarilo sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, alquilo C+-Cs, fluoroalquilo C1-Cs, alcoxi C+-
Cs, fluoroalcoxi C4-Cs, halégeno, ciano o nitro; (alquil C1-Cg)-C(O)-; o fenil-C(O)- donde el fenilo esta opcionalmente
sustituido con 1 o 2 de, independientemente, alquilo C+-Cy, fluoroalquilo C+, alcoxi C+-C,, fluoroalcoxi C+, fluor, cloro,
bromo, ciano o nitro;

donde el término "heteroarilo” se refiere a un sistema anular aromatico que contiene al menos un heteroatomo anular
y esta constituido por un unico anillo o por dos anillos condensados;

y donde el compuesto de féormula (I) esta opcionalmente presente como una de sus sales agroquimicamente
aceptables.

4. Un compuesto como el que se reivindica en la reivindicacién 1, 2 o 3, donde:

cuando G es -C(X%)-R? 0 -C(X")-X°-R", entonces

Xy X® son oxigeno,

X® es oxigeno o azufre,

R? es alquilo C1-C+o, alquenilo C»-Cs, alquinilo C,-Cs, cicloalquilo Cs-Ce, (alcoxi C1-C4)-(alquilo C1-Cy), (cicloalquil Cs-
Cs)-(alquilo C4-Cy), o fenilo o fenilo sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, alquilo C4-Cs, fluoroalquilo C+-Cy,
alcoxi C1-C3, fluoroalcoxi C4-C,, fltior, cloro, bromo, ciano o nitro, o un heteroarilo monociclico de 5 o 6 miembros o

un heteroarilo monociclico de 5 o 6 miembros sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, alquilo C+-Cs,
fluoroalquilo C4-Co, alcoxi C1-Cs, fluoroalcoxi C1-Cy, fldor, cloro, bromo o ciano; y

R® es alquilo C-Cig, (alquenil C,-Cs)-CHo-, (alquenil C-C4)-CH(Me)-, (alquinil C2-Cs)-CHa-, (alquinil C,-C4)-CH(Me)-,
cicloalquilo C3-Cs, (alcoxi C1-Ca)-(alquilo C4-C4), (cicloalquil C3-Cs)-(alquilo C1-Cy), o fenilo o fenilo sustituido con 1, 2
o 3 de, independientemente, alquilo C+-C3, fluoroalquilo C+-C,, alcoxi C+-Cs3, fluoroalcoxi C+-C,, fldor, cloro, bromo,
ciano o nitro, o un heteroarilo monociclico de 5 o 6 miembros o un heteroarilo monociclico de 5 o 6 miembros
sustituido con 1, 2 o 3 de, independientemente, alquilo C+-Cs3, fluoroalquilo C+-C,, alcoxi C1-Cs, fluoroalcoxi C+-C,,
fltor, cloro, bromo o ciano.

5. Un compuesto como el que se reivindica en la reivindicacién 1, 2, 3 o 4, donde R' es metilo, etilo, etinilo, cloro,
bromo o metoxi.

6. Un compuesto como el que se reivindica en la reivindicacién 1, 2, 3, 4 o 5, donde R% es hidrégeno, metilo, etilo,
etinilo, fltor, cloro, bromo, metoxi o fluorometoxi (es decir, fluoroalcoxi C+).

7. Un compuesto como el que se reivindica en cualquiera de las reivindicaciones 1-6, donde:
R%es metilo, etinilo, prop-1-inilo, 2-cloroetinilo, cloro o bromo;

o R? es fenilo opcionalmente sustituido con 1 o 2 de, independientemente, halégeno, alquilo C4-Cy, fluoroalquilo C+-
C, o ciano;

o R? es heteroarilo monociclico opcionalmente sustituido con 1 o 2 de, independientemente, halégeno, alquilo C+-Co,
fluoroalquilo C+-C,, ciano o nitro;

o R? es (fluoroalquil C1)-metoxi-.
8. Un compuesto como el que se reivindica en la reivindicaciéon 7, donde:

cuando R? es fenilo opcionalmente sustituido, entonces RZes
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31C

31

31B
R

Py

30 31A

R

donde:
R¥ es hidrégeno, fltor, cloro o fluoroalquilo Cy;
R% es flbor, cloro, fluoroalquilo C1 o metilo ;
R3' es fltior o cloro;

31B . . . .
R es hidrogeno, fltor o cloro ; y

31C . . ” .
R”™~ es hidrégeno, fltor o cloro ;

31B 31C
yR

donde uno o ambos de R es o son hidrégeno ;

y

cuando R? es heteroarilo monociclico opcionalmente sustituido, entonces R%es

N
) 4<}:l _\ R 74 N\>7R33

7\ R
R?is R 0 0 —N

donde:

R* es hidrégeno, fluor, cloro o fluoroalquilo Cy; y

R® es fltor, cloro o fluoroalquilo Cy;

R* es fldor, cloro, bromo, metilo, fluoroalquilo C1 o ciano; y
R* es flbor, cloro, bromo, metilo, fluoroalquilo C4 o ciano.

9. Un compuesto como el que se reivindica en cualquiera de las reivindicaciones 1-8, donde todos los grupos R* R,
R6, R7, R8, R® y R son hidrégeno.

10. Un compuesto como el que se reivindica en cualquiera de las reivindicaciones 1-9, donde el compuesto de
férmula (1) es un compuesto de formula (IC):
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R (c),

donde R1, R2, R3, R4, R5, R6, R7, Ra, Rg, Rm, R y G son como se han definido en cualquiera de las reivindicaciones
anteriores,

y donde un porcentaje mayor o igual al 40% en molaridad del compuesto de formula (IC) tiene la estereoquimica
indicada en el atomo de carbono anular enlazado a R® y -CR’R®-CR°R'’-NHC(0)-R"".

11. Un compuesto como el que se reivindica en la reivindicacion 10, donde un porcentaje mayor al 50% en
molaridad del compuesto de formula (IC) tiene la estereoquimica indicada en el atomo de carbono anular enlazado a
R®y -CR'R®:-CR’R'>-NHC(0)-R"".

12. Un compuesto de formula (Q):

(Q)

0 una de sus sales, donde R1, R2, R3, R4, R5, R6, R7, R8, R® y R'® son como se han definido en cualquiera de las
reivindicaciones 1-9.

13. Una composicion herbicida que comprende un compuesto de férmula (1), tal como se ha definido en cualquiera
de las reivindicaciones 1-11, y un portador, diluyente y/o disolvente agroquimicamente aceptable.

14. Una composiciéon herbicida de acuerdo con la reivindicacion 13, que comprende uno o mas herbicidas
adicionales y/o un protector.

15. Un método para controlar malezas monocotiledéneas herbaceas en cultivos de plantas utiles, que comprende
aplicar un compuesto de férmula (1), tal como se ha definido en cualquiera de las reivindicaciones 1-11, o una
composicion herbicida que comprende dicho compuesto, a las plantas o a su emplazamiento.
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