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"COMPOSIGAO NA FORMA DE UM CONCENTRADO DE
EMULSAO, METODO DE PREPARAGAO DE UMA COMPOSICAO E ME-
TODO DE CONTROLE DE UMA PESTE AGRICOLA"

[001] A presente invencdo refere-se a composicdes, particu-
larmente para uso agroquimico, compreendendo certas lactamidas e com-
postos biologicamente ativos, e para métodos de preparacéo e emprego de
tais composi¢cdes. Em particular, a presente invengao refere-se a tais com-
posi¢cdes quando formuladas como, ou compreendidas por, um concentrado
de emulsao (EC).

[002] Uma composicao agroquimica (fungicida) compreenden-
do dimetillactamida e triforina é descrita em DE 41 12 873 Al.

[003] Certas lactamidas sédo descritas em Ratchford, W. P. e
Fisher, C. H., Journal of Organic Chemistry, 1950, 15, 317-325; Ratchford, W.
P., Journal of Organic Chemistry, 1950, 15, 326-332; Fein, M.L. and Fila-
chione, E.M., Journal of the American Chemical Society, 1953, 75, 2097-
2099; e US 4.143.159.

[004] Hoje em dia, a Formulation Chemist € necessaria para
tratar um nimero de critérios ambientais quando no desenvolvimento de no-
vas formulagdes. Em condi¢bes ideais, um solvente adequado deve exibir
muitas ou todas as propriedades resultantes: um excelente pé dissolvente
para pesticidas ou outros compostos biologicamente ativos; fabricado a partir
de recursos vegetais ou animais renovaveis; baixa irritacdo na pele; uma
capacidade de reduzir a irritagdo da pele associada com componentes
agressivos da formulagao, tal como, lauril sulfato de sédio; baixa ecotoxida-
de, por exemplo, para dafnia; baixo conteudo organico volatil; e um ponto de
fulgor elevado. As composi¢cdes da presente invengido compreendem um
solvente o qual exibe todas ou muitas destas propriedades atrativas.

[005] No entanto, nem todos os solventes sao iguais no que
diz respeito a sua capacidade de dissolver compostos biologicamente ativos
— a natureza do composto e sua interagdo com o solvente é substancial-
mente decisiva. Tem sido surpreendentemente constatado que uma classe
particular de solvente é surpreendentemente eficaz em dissolver uma classe

particular de composto biologicamente ativo.
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[006] De acordo com a presente invengao nesse ponto € obti-

do uma composi¢do compreendendo um composto de férmula |
CH3CH(OH)C(=0O)NR'R? (1)

em que R' e R? sdo cada qual independentemente hidrogénio;
ou Cqp alquila, C,6 alquenila ou Cs¢ cicloalquila, cada um dos quais € opcio-
nalmente substituido por até trés substituintes independentemente selecio-
nados a partir de fenila, hidréxi, C1.s alcoxi, morfolinila e NR°*R* em que R® e
R* sd0 cada qual independentemente Ci.3 alquila; ou fenila opcionalmente
substituido por até trés substituintes independentemente selecionados a par-
tir de Cqs alquila; ou R' e R? juntos com o atomo de nitrogénio ao qual eles
estdo ligados formam um anel de azepanila, morfolinila, pirrolidinila ou pipe-
ridinila, cada um dos quais € opcionalmente substituido por até trés substi-
tuintes independentemente selecionados a partir de C4.3 alquila;

e pelo menos um composto biologicamente ativo, o qual com-
preende pelo menos um anel de cinco e/ ou seis membros aromaticos em
que o anel contém pelo menos um nitrogénio como um membro de anel,
com as condi¢des

(i) de que a composi¢cao ndo contenha ciproconazol quando o
composto de férmula 1 é selecionado a partir do grupo consistindo em N-bu-
toxipropil lactamida; 1-(hidroxietil) piperidinila lactamida; N-metil-N-propil lac-
tamida; N-(1-etilpropil) lactamida; N,N-dimetillactamida; N-1,4-dimetilpentil
lactamida; N-(2-hidroxietil)}-N-benzil lactamida; N-Morfolinila lactamida; N-metil-N-
butil lactamida; N-Isobutil lactamida; N-Alquila lactamida; N-Etil lactamida; N-
Etil-N-(2-hidroxietil) lactamida; e N-isopropil lactamida; e

(i) de que o composto biologicamente ativo ndo é acido nicotini-
co quando o composto de féormula 1 é dietillactamida .

[007] Porgdes e grupos de alquila sdo cadeias ramificadas ou
lineares. Os exemplos sdo metila, etila, iso-propila, n-propila, n-butila, sec-
butila, terc-butila, n-amila e iso-amila [3-metilbutila].

[008] Porgdes e grupos de alquenila podem ser na forma de
cadeias ramificadas ou lineares e, quando apropriado, pode ser de qualquer
das duas (E)- ou (Z)-configuragdo. Os exemplos s&o vinila e alila.

[009] Cicloalquila inclui ciclopropila, ciclopentila e ciclo-hexila.
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[0010] Em um aspecto da composicdo, no composto de férmula
I, R' e R? sdo cada qual independentemente hidrogénio; ou Cq alquila que é
opcionalmente substituido por até trés substituintes independentemente se-
lecionados a partir de fenila, hidréxi, C4-5 alcoxi, morfolinila e NR3R* em que
R® e R* sdo cada qual independentemente Ci alquila; ou R' e R? juntos
com o atomo de nitrogénio ao qual eles estdo ligados formam um anel de
morfolinila que é opcionalmente substituido por até trés substituintes inde-
pendentemente selecionados a partir de C4.3 alquila.

[0011] Em um aspecto ainda mais adequado, R'e R? sdo cada
qual independentemente hidrogénio; ou C4 alquila; ou R' e R? juntos com o
atomo de nitrogénio ao qual eles estéo ligados formam um anel de morfolini-
la.

[0012] Em um aspecto, além disso, ainda adequado, R' & meti-
la e R? é metila, propila ou butila; ou R' e R? juntos com o atomo de nitrogé-
nio ao qual eles estdo ligados formam um anel de morfolinila. R® pode ser
metila, como pode R*. Para cada substituinte opcional, é preferido que este
seja um grupo de metila. Os grupos adequadamente de alquila sdo ramifica-
dos; mais adequadamente por grupos de metila.

[0013] O composto ativo na composicdo pode ser um agroqui-
mico.

[0014] Em uma modalidade da composi¢do, no composto de fér-
mula I, R' ndo é hidrogénio, metila, etila, propila, n-butila, sec-butila, iso-butila,
n-amila, iso -amila, iso-butilenila, n-hexila, 1-3-dimetilbutila, alila, CH,CH,OH,
2-hidroxipropila, 2-hidroxi isobutila, 1,3-di-hidréxi-2-metil-2-propila, tris-
hidroxi-metil-metila, CH2CH,OCH3, ciclo-hexila, fenila, benzila, a-
metilbenzila, p-feniletila, 3-hidroxipropila ou 1-hidréxi-2-butila quando R? é
hidrogénio;

R' ndo é metila, alila ou fenila quando R? é metila;

R' ndo é etila quando R? é etila;

R' ndo é n-butila quando R? é n-butila;

R' ndo é iso-butila quando R? é iso-butila;

R' ndo é n-amila quando R? é n-amila;

R' n&o é iso-amila quando R? é iso-amila;
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R"n&o é n-hexila quando R? é n-hexila;

R'n&o ¢ alila quando R? é alila;

R' ndo é butila ou fenila quando R? é fenila;

R'n&o é benzila quando R? é benzila;

R' ndo é CH,CH,OH ou etila quando R? ¢ CH,CH,OH;

R'ndo é 2-hidroxipropila quando R? & 2-hidroxipropila; e

R' e R? juntos com o atomo de nitrogénio ao qual eles esto li-
gados ndo formam um anel ndo-substituido de piperidinila, pirrolidinila ou
morfolinila.

[0015] A composicdo pode ainda compreender um solvente se-
lecionado a partir do grupo consistindo em solventes alifaticos; parafinas de
cadeia ramificada ou linear; hidrocarbonetos ciclicos; solventes aromaticos;
solventes contendo fésforo; solventes contendo sulfur; solventes contendo
nitrogénio; mono, di ou triésteres alifaticos; mono e di ésteres aromaticos;
ésteres ciclicos; cetonas aromaticas, alifaticas ou ciclicas; alquil ciclo-
hexanonas, dialquil cetonas, acetoacetates, benzil cetonas; acetofenona;
alcodis; cicloalcodis; glicois; glicol éteres e seus polimeros; propilenoglicéis;
acetatos de éter de glicol; alcodis aromaticos; carbonatos; éteres e solventes
halogenados.

[0016] Os solventes particularmente ainda preferidos sdo 6leo
branco; decalina; benzenos mono, di ou tri alquilados; Solvesso 100 ou
200ND (t); fosfato de trietila; fosfato de tributila; tri-2-etil-hexilfosfato; oleato
de metila; acido linoléico; acido linolénico; acido oléico; dimetil decanoamida;
tetrametil sulfona; dimetil sulféxido; alquil ureias; alcanolaminas; morfolinas;
amides; alquila alcanoates, lactatos e acetoacetatos; fumaratos; succinatos;
adipatos; maleatos; ésteres de acido citrico e glicerol; alquil benzoatos; ben-
zil alcanoatos; alquil salicilatos; ftalatos e dibenzoatos; gama butirolactona;
caprolactona; terpeno fencone; ciclo-hexanona; alquil ciclohexanonas; 2-etil-
hexanol e outros alcodis de alquila; ciclohexanol; alcool de tetra-
hidrofurfurila; etilenoglicol e propilenoglicol e seus polimeros; dipropilenogli-
col; éter de monometila ou monobutila; diacetato de dipropilenoglicol ou ou-
tros acetatos de éter de glicol, ou tripropilenoglicol monobutil éter; alcool de
benzila; carbonato de propileno ou butileno; dimetil isossorbeto; alcoxialca-
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nois; éter de difenila; clorobenzeno e os cloroalcanos.

[0017] O composto biclogicamente ativo pode compreender um
anel aromatico contendo nitrogénio de cinco membros ¢ qual pode ser sele-
cionado a partir do grupo consistindo em pirrol, pirazol, imidazol, 1,2,3-
triazoles e 1,2 4-triazol, e/ ou um anel aromatico contendo nitrogénio de seis
membros que podem ser selecionados a partir do grupo consistindo em piri-
dina, piridazina, pirimidina, pirazina, 1,2,3-triazina, 1,2 4-triazina ¢ 1,3,5-
triazina.

[0018] No case em que o composto € um agroguimico este po-
de ser selecionado a partir do grupo consistindo em inseticidas, herbicidas,
acaricidas reguladores de crescimento de vegetais, nematocidas, acaricidas,
ativadores vegetais e fungicidas.

[0019] O inseticida pode ser selecionado a partir do grupo con-
sistindo em neonicotindides, bisamidas, benzoilureias e carbamatos; o herbi-
cida pode ser selecionado a partir do grupo consistindo em triazinas e outros
inibidores do fotossistema 2, 2 6-dinitroanilinas, inibidores da ACCase, inibi-
dores da PPO, auxinas sintéticas, sulfonil ureias, herbicidas bipyrillium, clo-
roacetanilidas, triazolopirimidinas, pirazdis e protetores herbicidas; os regu-
ladores de crescimento de vegetais podem ser selecionados a partir do gru-
po consistindo em hidrazida maléico e paclobutrazol; e os fungicidas podem
ser selecionados a partir do grupo consistindo em triazolopirimidinas, pirimi-
dinas, anilinopirimidinas, triazdis e outros inibidores de demetilagao de este-
rois, inibidores de MAP cinase, estrobilurinas, inibidores de adenosina de-
saminase, pirazéis and carboxamidas.

[0020] A figura 1 mostra a estrutura de um fungicida triazolopi-
rimidina particularmente preferido o qual pode estar presente na composigao

da inveng¢ao.

N}‘—N
LA

NT Cl

Figura 1
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[0021] Os neonicotindides podem ser tiametoxam e imidaclopri-
da, a bisamida pode ser rinaxipir, a benzoilureia pode ser clorfluazuron, o
carbamato pode ser pirimicarb; as triazinas sao atrazina, simazina e cianazi-
na, os outros inibidores do fotossistema 2 pode ser diuron, prometrina e
ametrina, a 2,4-dinitroanilina pode ser fluazinam, os inibidores da ACCase
podem ser fluazifop-P-butila e clodinafop propargila, o inibidor de PPO pode
ser butafenacila, as auxinas sintéticas podem ser fluroxipir meptila, as sulfo-
nilureias podem ser nicosulfuron, cinosulfuron, imazosulfuron, primisulfuron
metila, prosulfuron e imazosulfuron, os herbicidas bipyrillium podem ser pa-
raquat e diquat, a cloroacetanilida pode ser metazaclor, as triazolopirimidinas
sdo cloransulam metila, florasulam, e penoxsulam, o pirazol é benzofenap, o
protetor herbicida pode ser cloquintocete, os reguladores de crescimento de
vegetais podem ser hidrazida maléico e paclobutrazol; o ativador vegetal é
acibenzolar-s-metil; as pirimidinas podem ser bupirimato, dimetirimol e etiri-
mol, as anilinopirimidinas podem ser ciprodinila e pirimetanila, os triazoéis
podem ser bitertanol, diniconazol, epoxiconazol, fembuconazol, fluquincona-
zol, flutriafol, penconazol, tebuconazol, triadimefona, triadimenol, difenoco-
nazol, propiconazol, e hexaconazol, os outros inibidores de demetilagao de
esterbis sao flutriafol, imazalila, e procloraz, a triazolopirimidina fungicida
pode ser aquele mostrado na figura 1, o inibidor MAP cinase pode ser fludio-
xonila, as estrobilurinas podem ser azoxistrobina e picoxistrobina, o inibidor
adenosina desaminase pode ser etirimol, o pirazol é bixafen e as carboxami-
das podem ser boscalida furametpir, pentiopirad, tifluzamida, fluopiram e, em
particular, o composto de acido 3-difluorometil-1-metil-1H-pirazol-4-
carboxilico de (9-isopropil-1,2,3,4-tetra-hidro-1,4-metano-naftalen-5-il)-

amida, mostrado na figura 2 abaixo.
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Figura 2
[0022] A figura 3 mostra a estrutura de um outro fungicida pre-

ferido o qual pode estar presente na composicao da invencéo

Figura 3

[0023] A composicdo pode ainda compreender pelo menos um
composto selecionado a partir do grupe consistindo em adjuvantes, tensoati-
vos, polimeros, agentes espessantes, materias corantes ou pigmentos, ab-
sorvedores de luz ultravioleta, agentes antibacterianos, sais, modificadores
de densidade, agentes de melhora de odor cu de mau cheiro, modificadores
de sabor, cosclventes, € umectantes. O tensocativo pode ser nao-iénico {por
exemplo, um nonilfenol etoxilato ou um alcool etoxilato), anidnico (por exem-
plo, um sulfato de alquila, tal como, lauril sulfato de sddio, ou um sulfonato,
tal como, dodecil benzeno sulfonato de calcio) ou catidnico {por exemplo,
uma amina terciaria).

[0024] O composto de formula 1 pode estar presente na com-
posicdo em uma quantidade entre 0,1 a 99 % em peso da composigdo e o
composto biologicamente ativo, gque € de preferéncia um agroguimico, pode
estar presente em uma quantidade de 0,1 a 75 %, da mesma maneira em
peso.

[0025] Em uma modalidade preferida da composigac, o com-
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posto de férmula 1 pode estar presente em uma quantidade entre 0,1 a2 89 %
em peso da composigao, ¢ agroquimico pode estar presente em uma quan-
tidade de 0,1 a 75 %, em peso e o solvente pode estar presente em uma
guantidade de 0,1 a 90 %, da mesma maneira em peso.

[0026] A relagdo do composto de formula 1 do agroquimico pa-
ra o solvente pode ser variada de acordo com a necessidade, uma relagao
de 1:1:1 ou préximo a estes limites provavelmente deve ser valiosa para
muitas das formulagbes desejadas, de qualquer modo, os limites de cada
componente pode ser tao baixo quanto 0,01:1 para a relagao de gualguer
das duas partes da formulacao.

[0027] O componente lactamida das composicbes presentes
pode ser preparado por reagao de composto de férmula (1) [CHzCH{OH)C-
O)OR® (III] em que OR® é um grupo de saida, com um composto de férmula
(1) [HNR'R? (I1)] em que R' e R? s&o como definido acima. R® pode ser Cq4
alquila. Este processo produz HOR® como um subproduto; uma reagaoc lim-
padora evita este subproduto: o componente lactamida da composicao da
presente invencao pode da mesma forma ser preparado por reagir lactideo
[3.6-dimetilH{1,4]-dioxano-2,5-diona] com um composto de formula (I}
[HNR'R? (I1)] em que R’ e R? sdo como definido acima. Esquematicamente,
uma tal rea¢ao é mostrada abaixo:

LT

[0028] A sintese nao esta limitada ac esquema de reagio aci-

+ 2 HNR'R? {Il) -> 2 CH1CH{OH)C(=OINR'R? (I)

ma; isto ilustra de que modo o lactideo [3,6-dimetil-[1,4]-dioxano-2,5-diona]
pode ser convertidoe a uma lactamida por reagir lactidec com uma amina
[adequadamente uma amina primaria ou secundaria] que pode ser executa-
do sob condigbes "livre de solvente” como o técnico versado deve observar.
[0029] Em uma modalidade particularmente preferida da pre-
sente composigao inventiva, a propor¢ac do composto de férmula 1 para
agrogquimico para solvente é de 1:1:1ou 2:1:1 ou 2:1:2 ou 3:1:1 ou 3:1:2 ou

4.5:1:4.5 ou 6:1:3 e em uma modalidade ainda mais particularmente preferi-
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da, o composto de formula 1 € dimetillactamida (DML) e o agroquimico é o
composto acido  3-difluorometil-1-metil-1H-pirazol-4carboxilico de (S-
isopropil-1,2,3,4-tetra-hidro  -1,4-metano-naftalen-5-il}-amida mostrado na
figura 2.

Figura 2

[0030] As modalidades especificas da presente compaosigao
compreendem de 5 a 95 % de DML, de 0,5 a 50 % da figura 2 do composto
e de 5 a 95 % de um outro solvente selecionado a partir do grupo consistin-
do em Solvesso 200ND, dipropilenoglicol monobutil éter, diacetato de dipro-
pilenoglicol, benzoato de metila, benzoato de benzila, dimetil decanoamida,
dipropilenoglicol monometil éter e benzoato de butila.

[0031] A pessoa versada deve reconhecer que as presentes
composigées podem ser formuladas como concentrados de emulsdo, emul-
s0es em agua ou dleo, formulagdes microencapsuladas, sprays de aerosol
ou formulacdes de escurecimento; e estas podem ser ainda formuladas nos
materiais granulares ou pds, por exemplo, para aplicagao seca ou como for-
mulagges dispersiveis em agua. As solugdes desse modo formadas podem,
da mesma forma, ser empregadas diretamente no solo ou vegetais ou em
outras aplicagdes nag-agroguimicas.

[0032] A forma formulada particularmente preferida da compo-
sicao é como um concentrado de emulsao (EC).

[0033] A baixa toxicidade dos componentes da composigao, di-

ferente do composto biclogicamente ativo no caso em que € um pesticida,
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produzir a composicao particularmente adequada para inclusdo em, ou for-
mulagdo como, cremes para pele, logdes, cremes para sol, produtos para
higiene pessoal e formulagdes farmacéuticas, tais como, comprimidos, su-
positorios, inaladores, pogbes e cremes dérmicos, dependendo da natureza
do ingrediente farmaceuticamente ou cosmeticamente ativo.

[0034] As composi¢des inventivas presentes tém uma baixa to-
xicidade e excelente perfil ambiental significando que s&o particularmente
Uteis em aplicacbes em que a minimizagdo da poluicdo é desejada. Os
exemplos de tais aplicagbes incluem fabricagdo de papel, tratamento de
agua, aplicagbes na area florestal, tratamentos da saude publica, uso em
piscinas municipais e outros cursos de agua, em aplicagdes proximas a rios,
lagos, reservatorios ou mares e em aplicagbes em que a liberagao para a
atmosfera tem que ser minimizada ou controlada e em que o dano para a
atmosfera ndo é desejavel. Os exemplos incluem o uso de fungicida conten-
do composi¢des de acordo com a presente invengdo pinturas para exterior e
interior, revestimentos, esmaltes, ceras ou outras camadas protetoras ou
opacificantes, corantes ou protetores; em tingimento, pigmentagdo ou o uso
de tintas; em produtos de limpeza projetados para as aplicagdes industriais,
casa ou jardim; e em aplica¢des de detergente ou de sabado para uso ambi-
ental, casa ou industrial. As composi¢gdes da presente invengido podem da
mesma forma ser empregadas em xampus, e em detergentes domésticos e
limpadores domésticos (por exemplo, limpadores de superficie), em que o
ingrediente ativo pode ser um fungicida (possivelmente azoxistrobina) no
caso de xampu ou um bactericida no caso dos detergentes e limpadores.

[0035] A presente invengdo da mesma forma fornece um méto-
do de preparagao da composi¢ao inventiva descrita acima por misturar um
composto de formula 1 como indicado acima com um composto biologica-
mente ativo.

[0036] A presente invengado, da mesma forma, fornece um mé-
todo de controle de uma peste agricola compreendendo aplicagdo a peste
ou a superficie a qual é capaz de estar presente em uma quantidade pestici-
damente eficaz de uma composi¢do de acordo com a invengdo. A peste po-

de ser um fungo e o agroquimico pode ser um fungicida, em particular acido
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3-difluorometil-1-metil-1H-pirazol-4carboxilico de (9-isopropil-1,2,3,4-tetra-hidro-
1,4-metano-naftalen-5-il)-amida (figura 2 acima) ou o fungicida mostrado na
figura 3.

[0037] A invencédo, entretanto, também fornece o uso da pre-
sente composi¢cao para controlar uma peste vegetal. Em um uso particular-
mente preferido, a peste é um fungo fitopatogénico, o composto de férmula 1
é dimetillactamida, o agroquimico tem a estrutura acido 3-difluorometil-1-
metil-1H-pirazol-4carboxilico de (9-isopropil-1,2,3,4-tetra-hidro-1,4-metano-
naftalen-5-il)-amida (figura 2) e a composigédo compreende um outro solvente
selecionado a partir do grupo consistindo em Solvesso 200ND, dipropileno-
glicol monobutil éter ou diacetato de dipropilenoglicol, benzoato de metila,
benzoato de benzila, dimetil decanoamida, dipropilenoglicol monometil éter e
benzoato de buitila.

[0038] As composi¢cbes da presente invengdo sdo particular-
mente valiosas em formulagdes em que o contato com o olho ou pele huma-
na ou animal ou si0 necessarias ou podem ocorrer por acidente. As aplica-
¢Oes tais como o uso de xampu ou fluidos para limpeza do corpo (tais como,
géis de banho, lencos para corpo ou mao e lengos médicos) podem benefi-
ciar-se a partir da natureza sem perigo deste solvente lactamida presente na
composicdo, que pode formar parte de uma formulagdo de limpeza e que
pode, da mesma forma, reduzir a irritacdo de alguns dos outros ingredientes,
tais como tensoativos. Em um estilo similar a irritagdo da pele ou olhos cau-
sada por aplicagao direta de composi¢cdes farmacéuticas ou veterinarias pa-
ra eles podem ser reduzido, relativo ao tipo de aplicagao das composigcbes
da técnica anterior contendo os mesmos ingredientes farmaceuticamente
ativos. As composi¢des da presente invengcao pode, da mesma forma, ser
empregadas para propdsitos antibacterianos. Os fluidos e os limpadores de
mao empregados para limpeza de assoalhos, cozinhas ou veiculos podem,
da mesma forma, beneficiar-se a partir da redug¢ao inerente em risco associ-
ada com a natureza de segurancga do solvente lactamida.

[0039] A invencao é ilustrada pelos seguintes Exemplos nao li-
mitantes.

[0040] Exemplo 1. O seguinte método geral € empregado para
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medicao da solubilidade das amostras de pesticida em solventes. Uma ali-
quota de 2 ml de solvente é adicionada um frasco de vidro de 5 ml de volu-
me. O pesticida é adicionado de modo que metade do volume do liquido seja
preenchida. A amostra € agitada durante um minuto e deixada em repouso
durante 24 horas. As amostras que foram dissolvidas sdo preenchidas com
mais pesticida, agitada e deixada durante ainda 24 horas. Este processo é
continuado até que as amostras tenha equilibrado-se durante trés dias sem
a necessidade para outra adigao do pesticida. As amostras sdo em seguida
colocadas em um forno com temperatura controlada a 25°C durante uma
semana antes de analise por cromatografia liquida de alta presséo. Todas as
amostras sao filtradas e centrifugadas antes da analise cromatografica.

[0041] Dois solventes comuns empregados na industria de pesti-
cida sdo Solvesso 200 e acetofenona. Tém sido empregados para a produgéo
de muitas formula¢des de concentrados de emulsdo comercial. Como uma
comparacdo da solubilidade de fludioxnila, hexaconazol, acido 3-
difluorometil-1-metil-1H-pirazol-4carboxilico de (9-isopropil-1,2,3,4-tetra-
hidro-1,4-metano-naftalen-5-il)-amida (figura 2), prometrina, tiametoxam e
ciprodinila, tém sido comparados nestes dois solventes a dimetillactamida.
Todos estes compostos contém anéis heterociclicos aromaticos de cinco ou
seis membros. Em cada caso a solubilidade em dimetillactamida & mais van-
tajosa do que em ou Solvesso 200ND ou acetofenona.
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Tabela 1

Solvente Fludicxonila % em pesof pesce | Diuron % em peso/ peso | Hexaconazol Composto da figura 2 Prometrina
Dimetillactamida | 30,1 11,0 18 32,1 43
Acetofenona 8.5 4.8 11,7 14,1 18
Solvesso 200ND | 0,3 <0,2* 44 5,8 12
-continuagao-

Solvente Epoxiconazol Tiametoxam Ciprodinila Finaxipir Ametrina

Dimetillactamida 8,0 8,0 65,0 2,8 530

Acetofenona NA 5.0 47.7 0,75 47 4

Solvesso 200ND | 2,5 0,2 36,0 0,06 293

* A analise da cromatografia nao foi viavel para esta amostra. O Diuron nao foi soluvel a 0,2 % em peso/peso.

[0042] Exemplo 2. Os compostos clorotalonila, tralcoxidim e napropamida tém estruturas quimicas as quais ndo

contém anéis heterociclicos aromaticos. A Tabela 2 exibe a solubilidade dos trés solventes dimetillactamida, Solvesso 200ND e

acetofenona. Em cada caso a solubilidade dos compostos em dimetillactamida é mais baixa do que aquela para os outros dois

solventes.
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Tabela 2
Solvente Clorotalonila | Tralcoxidim Napropamida
Dimetillactamida 1.6 3,2 19,2
Acetofenona 5,4 12,7 27,6
Solvesso 200ND 8,3 N/A 20,7
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REIVINDICAGOES

1. Composicdo na forma de um concentrado de emulsao (EC),

caracterizada pelo fato de que compreende um composto de férmula |
CH3sCH(OH)C(=O)NR'R? (1)

em que R' e R? sdo cada um CHs, e pelo menos um composto biologica-

mente ativo, o qual compreende pelo menos um anel aromatico de cinco

e/ou seis membros em que o anel contém pelo menos um nitrogénio como

um membro de anel, com a condicdo de que o composto ativo ndo é cipro-

conazol.

2. Composicao, de acordo com a reivindicagao 1, caracterizada
pelo fato de que o composto ativo € um agroquimico.

3. Composicdo, de acordo com a reivindicacao 1, caracterizada
pelo fato de que ainda compreende um solvente selecionado a partir do gru-
po consistindo em solventes alifaticos; parafinas de cadeia ramificada ou
linear; hidrocarbonetos ciclicos; solventes aromaticos; solventes contendo
fésforo; solventes contendo sulfur; solventes contendo nitrogénio; mono, di
ou triésteres alifaticos; mono e di ésteres aromaticos; ésteres ciclicos; ceto-
nas aromaticas, alifaticas ou ciclicas; alquil ciclohexanonas, dialquil cetonas,
acetoacetatos, benzil cetonas; acetofenona; alquil alcodis; cicloalcodis; gli-
cois; glicol éteres e seus polimeros; propilenoglicois; acetatos de éter de gli-
col; alcodis aromaticos; carbonatos; éteres e solventes halogenados.

4. Composicéo, de acordo com a reivindicacao 3, caracterizada
pelo fato de que o solvente é selecionado a partir do grupo consistindo em
6leo branco; decalina; benzenos mono, di ou tri alquilados; Solvesso ™ 100
ou 200ND (t); fosfato de trietila, fosfato de tributila ou tris-2-etil-hexilfosfato;
oleato de metila; acido linoléico; acido linolénico; acido oléico; dimetil deca-
noamida; tetrametil sulfona; dimetil sulféxido; alquil ureias; alcanolaminas;
morfolinas; amidas; alquila alcanoatos, lactatos e acetoacetatos; fumaratos;
sucinatos; adipatos; maleatos; ésteres de acido citrico e glicerol; benzoatos
de alquila; alcanoatos de benzila; salicilatos de alquila; ftalatos e dibenzoa-
tos; gama butirolactona; caprolactona; terpeno fenchone; ciclo-hexanona;
alquil ciclohexanonas; 2-etil-hexanol; ciclohexanol; alcool de tetra-
hidrofurfurila; etilenoglicol e propilenoglicol e seus polimeros; dipropilenogli-
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col; éter de monometila ou monobutila; diacetato de dipropilenoglicol, ou tri-
propilenoglicol monobutil éter; alcool de benzila; carbonato de propileno ou
butileno; isossorbeto de dimetila; alcoxialcandis; éter de difenila; clorobenze-
no e cloroalcanos.

5. Composicao, de acordo com a reivindicagao 1, caracterizada
pelo fato de que o anel aromatico contendo nitrogénio de cinco membros é
selecionado a partir do grupo consistindo em pirrol, pirazol, imidazol, 1,2,3-
triazois e 1,2,4-triazol.

6. Composicao, de acordo com a reivindicacao 1, caracterizada
pelo fato de que o anel aromatico contendo nitrogénio de seis membros é
selecionado a partir do grupo consistindo em piridina, piridazina, pirimidina,
pirazina, 1,2,3-triazina, 1,2,4-triazina e 1,3,5-triazina.

7. Composicao, de acordo com a reivindicagcado 2, caracterizada
pelo fato de que o agroquimico é selecionado a partir do grupo consistindo
em inseticidas, herbicidas, reguladores de crescimento de vegetais, ativado-
res vegetais, acaricidas, nematocidas, miticidas e fungicidas.

8. Composicédo, de acordo com a reivindicagado 7, caracterizada
pelo fato de que o inseticida é selecionado a partir do grupo consistindo em
neonicotindides, bisamidas, benzoilureias e carbamatos; o herbicida é sele-
cionado a partir do grupo consistindo em triazinas e outros inibidores do fo-
tossistema 2, 2,6-dinitroanilinas, inibidores da ACCase, inibidores de PPO,
auxinas sintéticas, sulfonil ureias, herbicidas bipyrillium, cloroacetanilidas,
triazolopirimidinas, pirazdis e protetores herbicidas; os reguladores de cres-
cimento de vegetais sao selecionados a partir do grupo consistindo em hi-
drazida maléico e paclobutrazol; e os fungicidas sdo selecionados a partir do
grupo consistindo em pirimidinas, anilinopirimidinas, triazbis e outros inibido-
res de demetilagdo de esterol, triazolopirimidinas inibidores de MAP cinase,
estrobilurinas, inibidores de adenosina desaminase, pirazbis e carboxami-
das.

9. Composicao, de acordo com a reivindicagao 8, caracterizada
pelo fato de que neonicotindides sao tiametoxam e imidacloprida, a bisamida
€ rinaxipir, a benzoilureia é clorfluazuron, o carbamato é pirimicarb; as triazi-

nas sio atrazina, simazina e cianazina, e os outros inibidores do fotossiste-
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ma 2 s&o diuron, prometrina e ametrina, o 2,4-dinitroanilina & fluazinam, os
inibidores de ACCase sao fluazifop-P-butil e clodinafop propargila, o inibidor
de PPO é butafenacila, as auxinas sintéticas sao fluroxipir meptila, as sulfo-
nilureias s&o nicosulfuron, cinosulfuron, imazosulfuron, primisulfuron metila,
prosulfuron e imazosulfuron, os herbicidas bipyrillium sao paraquat e diquat,
a cloroacetanilida € metazaclor, as triazolopirimidinas sao cloransulam meti-
la, florasulam, e penoxsulam, o pirazol & benzofenap, o protetor herbicida é
cloguintocete, os reguladores de crescimento de vegetais sao hidrazida ma-
leico e paclobutrazol; o ativador vegetal e acibenzolar-s-metila, as pirimidi-
nas sao bupirimato, dimetirimol e etirimol, as anilinopirimidinas séo ciprodini-
la e pirimetanila, os triazdis sio bitertanol, diniconazol, epoxiconazol, fembu-
conazol, fluguinconazol, flutriafol, penconazol, tebuconazol, triadimefona,
triadimencl, difenoconazol, propiconazol, & hexaconazol, os outros inibidores
de demetilagio de esterol sdo flutriafol, imazalila, e procloraz, o inibidor MAP
cinase ¢ fludioxonila, as estrobilurinas s&o azoxistrobina e picoxistrobina, o
inibidor de adenosina desaminase e etirimol, o pirazol € bixafen e as carbo-
xamidas sfo boscalida furametpir, pentiopirad, tifluzamida, fluopiram e com-
posto de acido 3-diflucrometil-1-metil-1H-pirazol-4-carboxilico de (9-isopropil-

1,2,3 4-tetra-hidro-1,4-metano-naftalen-5-il}-amida:

10. Composicdo, de acordo com a reivindicacdo 1, caracteriza-
da pelo fato de que ainda compreende pelo menos um composto seleciona-
do a partir do grupo consistindo em adjuvantes, tensoativos, polimeros,
agentes espessantes, materias corantes ou pigmentos, absorvedores de luz

ultravicleta, agentes antibacterianos, sais, modificadores de densidade,
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agentes de melhora de odor ou de mau cheiro, modificadores de sabor, co-
solventes, e umectantes.

11. Composigao, de acordo com a reivindicagao 2, caracteriza-
da pelo fato de que o composto de formula 1 esta presente em uma quanti-
dade entre 0,1 a 99 % em peso da composicdo e 0 agrogquimico esta presen-
te em uma quantidade de 0,1 a 75 %, da mesma maneira em peso.

12. Composicio, de acordo com a reivindicagdo 2, caracteriza-
da pelo fato de que o composto de férmula 1 esta presente em uma guanti-
dade entre 0,1 a 99 % em peso da composigao, o agroquimico esta presente
em uma quantidade de 0,1 a 75 % em peso e o solvente esta presente em
uma guantidade de 0,1 a 90 %, da mesma maneira em peso.

13. Composigdo, de acordo com a reivindicagdo 12, caracteri-
zada pelo fato de que a relagdo do composto de férmula 1 para agroquimico
para solvente & definida dentro dos limites de 0,01a1:0,01a1: 0,01 a 1.

14. Composigdo, de acordo com a reivindicacdo 12, caracteri-
zada pelo fato de que a relag@o do composto de formula 1 para agroguimico
paraosolventeéde 11 ou 21 1ou 21 20u 311 ou 3:1:20u4.5:1:45 0u
6:1:3.

15. Composicao, de acordo com a reivindicac@o 1, caracteriza-
da pelo fato de que o composto de formula 1 é dimetillactamida e o agro-
guimico €& acido 3-difluorometil-1-metil-1H-pirazol-4carboxilico de (9-

isopropil-1,2,3,4-tetra-hidro-1,4-metanc-naftalen-5-il)-amida:

16. Composigéo, de acordo com a reivindicagdo 15, caracteri-

zada pelo fato de que compreende de 5 a 95 % de DML, 0,5 a 50 % de aci-
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do 3-difluorometil-1-metil-1H-pirazol-4carboxilico de (9-isopropil-1,2,3,4tetra-

hidro-1,4-metano-naftalen-5-il)-amida:

e de 5 a 95 % do solvente selecionado a partir do grupo consistindo nos sol-
ventes de acordo com a reivindicagio 3.

17. Composicao, de acordo com reivindicagae 16, caracterizada
pelo fato de que o solvente é selecionado a partir do grupo consistindo em
Solvesso™ 200ND, dipropilenoglicol monobutil éter, diacetato de dipropile-
noglicol, benzoato de metila, benzoato de benzila, dimetil decancamida, di-
propilenoglicol monometil éter e benzoato de butila.

18. Método de preparacaéo de uma composicao conforme defini-
da na reivindicagdo 1, caracterizado pelo fatc de gque compreende misturar
um composto de formula 1 conforme definido na reivindicagdo 1, com um
agente biologicamente ativo conforme definido na reivindicagéo 1.

19. Método de controle de uma peste agricola caracterizada
pelo fato de que compreende a aplicagdo a peste ou a uma superficie em
que e capaz de estar presente em uma quantidade pesticidamente eficaz de
uma composicao conforme definida na reivindicagao 1.

20. Metodo, de acordo com a reivindicacdo 19, caracterizado
pelo fato de que a peste & um fungo e o agroquimico é um fungicida.

21. Método, de acordo com a reivindicacao 20, caracterizado
pelo fato de que o fungicida & acido 3-difluorometil-1-metil-1H-pirazol-4-
carboxilico  de (9-isopropil-1,2,3,4-tetra-hidro-1,4-metano-naftalen-5-il)-

amida}:
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RESUMO
"COMPOSIGCAO NA FORMA DE UM CONCENTRADO DE EMULSAO, ME-
TODO DE PREPARAGAO DE UMA COMPOSIGAO E METODO DE CON-
TROLE DE UMA PESTE AGRICOLA"

A presente invencao refere-se a uma composi¢ao compreen-
dendo um composto de férmula (1) CHsCH(OH)C(=0)NR'R? em que R' e R?
sdo cada qual independentemente hidrogénio; ou C1.s alquila, C2 alquenila
ou Cs cicloalquila, cada um dos quais € opcionalmente substituido por até
trés substituintes independentemente selecionados a partir de fenila, hidréxi,
C1.5 alcoxi, morfolinila e NR®*R* em que R® e R* s3o cada qual independen-
temente C4.3 alquila; ou fenila opcionalmente substituido por até trés substi-
tuintes independentemente selecionados a partir de C1.3 alquila; ou R! e R?
juntos com o atomo de nitrogénio ao qual eles estdo ligados formam um anel
de azepanila, morfolinila, pirrolidinila ou piperidinila, cada um dos quais é
opcionalmente substituido por até trés substituintes independentemente se-
lecionados a partir de C_; alquila; e pelo menos um composto biologicamen-
te ativo, o qual compreende pelo menos um anel de cinco e/ ou seis mem-
bros aromaticos em que o anel contém pelo menos um nitrogénio como um
membro de anel, com as condi¢des (i) de que a composi¢do nao contenha
ciproconazol quando o composto de férmula (1) é selecionado a partir do
grupo consistindo em N-butoxipropil lactamida; 1-(hidroxietil) piperidinila lac-
tamida; N-metil-N-propil lactamida; N-(1-etilpropil) lactamida; N,N-
dimetillactamida; N-1,4-dimetilpentil lactamida; N-(2-hidroxietil)-N-benzil lac-
tamida; N-Morfolinila lactamida; N-metil-N-butil lactamida; N-Isobutil lactami-
da; N-Alila lactamida; N-Etil lactamida; N-Etil-N-(2-hidroxietil) lactamida; e N-
isopropil lactamida; e (ii) de que o composto biologicamente ativo nao é aci-
do nicotinico quando o composto de férmula (1) é dietil lactamida. Tais com-
posi¢cdes podem ser, ou podem ser compreendidas por, concentrados de
emulsdo, particularmente assim, no caso, em que o composto de férmula (1)
é dimetillactamida e o composto biologicamente ativo é o fungicida de acido
3-difluorometil-1-metil-1H-pirazol-4-carboxilico de (9-isopropil-1,2,3,4-tetra-
hidro-1,4-metano-naftalen-5-il)-amida mostrado na figura 2.
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