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(57) Resumo: 2-ACILAMINOTIAZOL-4-CARBOXAMIDAS DE
INSETICIDA. A presente invencéo refere-se a 2-Acilaminotiazol-4-
carboxamidas da férmula (I) e aplicagdo das mesmas como um
inseticida. em que R representa fenila que pode ser opcionalmente
substituida, ou um grupo heterociclico de 5 ou 6 membros contendo
pelo menos um heteroatomo selecionado de um grupo consistindo em
N, O e S que pode ser opcionalmente substituido, R2 representa
halogénio, Ci-s alquila ou Ci-s haloalquila, R® representa Ci-g
haloalquila, C1-¢ haloalcéxi, Ci-¢ haloalquiltio, C4-¢ haloalquilsulfinila ou
C1 - ¢ haloalquilsulfonila, R* representa halogénio, C¢-s alquila ou Cy-¢
haloalquila, e X representa hidrogénio, halogénio, C, - alquila ou Cy-4
haloalquila, e o emprego dos novos compostos como inseticidas.
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Relatério Descritivo da Patente de I'nvengéo para "2-ACILAMI-
NOTIAZOL-4-CARBOXAMIDAS DE INSETICIDA".
A presente invencdo refere-se a novos 2-acilaminotiazol-4-

carboxamidas, sua preparagdo, seu emprego como um inseticida e seus in-

termediarios.

E descrito nos docu_mentos de patente 1 e 2 que as benzamidas
sao Uteis como inseticidas.’

Documento de Patente 1 Publicagdo Internacional de PCT:
W02005/021488 '

Documento de Patente 2 Publicagao Internacuonal de PCT:
WO02005/073165

Tem sido descoberto agora novos 2-aci|aminotiézol-4-

carboxamidas da férmula (1)

o

em que R’ representa fenila que}pode ser opcionalmente substituida, ‘ou um
grupo heterociclico de 5 ou 6 membros contendo pelo menos um heteroato-
mo selecionado de um grupo consistindo em N, O e S que pode ser opcio-

nalmente substltwdo |

R? representa halogénio, C1.¢ anqua ou C,.¢ haloalquila,

R® representa C. haloalquila, C.¢ haloalcdxi, C1 6 haloalquulno
C1.6 haloalquilsulfinila ou C4.¢ haloalquilsulfonila,

R* representa halogénio, C1.¢ alquila ou C4.¢ haloalquila, e

X representa hidrogénio, halogénio, Ci.¢ alquila ou Cy.6 haloal-
quila.

Os compostos da férmula (1), de acordo com a presente inven-
¢ao, podem ser obtidos, por exemplo, pelos seguintes métodos de prepara-
¢éo (a) e (b);

Método de preparagao (a):
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“Um método de reagir compostos da formula (Ii)
NH, '

em que R? R® R* e X sdo como definidos acima, com os compostos da for-

mula (l11)

| /L )
R~ “Hal.

em que R' é como acima definido e Hal representa halogénio,

na presenga de solventes inertes, e se apropriado, na presenca de uma ba-
se e/ou um catalisador de transferéncia de fase,

Método de preparagéo (b):

o - Um método de reagir compostos da férmula (IV)

em que R', X e Hal sdo como definidos acima, com os compostos da férmu-
la (V) '

vy

em que R% R® e R* sdo como definidos acima, na presenca de solventes

inertes, e se apropriado, na presenga de uma base e/ou um catalisador de

“transferéncia de fase.

De acordo com a presente invencdo, 2-acilaminotiazol-4-
carboxamidas da férmula (l) exibe agao inseticida forte.
Os compostos da féormula (I) da presente invengao surpreenden-

temente exibem particularmente agdo inseticida notdvel em comparagao
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com um composto tendo estrutura similar aos cdmpostos da presente inven-
¢ao. .

Na especificagdo, "halogénio” representa flior, cloro, bromo e
iodo e representa preferivelmente fluor, cloro, bromo e iodo.

Exemplos de "aquiIa" incluem Cj.12 alquila linear ou ramificada
tal como metila, etila, n- ou isopropila, ‘n-, iso-, sec- ou terc-butila, n-pentila, .
n-hexila, n-heptila, n-octila, n-nonila, n-decila, n-undecila e n-dodecila, e pre-
ferivelmente C4.¢ alquila.

Cada uma das porgdes alquila na "haloalquila”, "haloalcéxi", "ha-
loalquiltio”, "haloalquilsulfinila”, "haloalquilsulfonila”, "alcdxi’, "alquiltio”, "al-
quilsulfinila" e "alquilsulfonila” e pode incluir aquelas similares aquelas como.
ilustrado acima para "alquila”. , |

Cada uma das por¢bes de halogénio na "haloalquila”, "haloalcé-
xi", "haloalquiltio”, "haAIoanuiI'squiniIa", "haloalquilsulfonila”, pode incluir aque-
las similares aquelas como ilustrado acima para "halogénio".

O "grupo heterociclico de 5 ou 6 membros" contém pelo menos
um heteroatomo selecionado de um grupo consistindo em N, O e S, e exem-
plos destes podem incluir tienila, furila, pirazolila, imidazolila, oxazolila, iso-
xazolila, tiadiazolila, triazolila, oxadiazolila, piridila, pirimidinila, pirazinila e
triazinila e, em particular, tienila, furila, pirazolila, isoxazolila, tiadiazolila, piri-
dila e pirimidinila podem ser mencionadas. |

Os compostos da formula (1) da presente invengdo podem prefe-
rivelmente incluir aqueles em que, '

R’ representa fenila que pode ser opcionalmente substituida
com pe'lo menos um selecionado arbitrariamente de um grupo consistindo
em Cy alquila, C.¢ alcoxi, C1.¢ alquiltio, C+.¢ alquilsulfinila, C4.¢ alquilsulfoni-
la, Ci6 haloalquila, Ci.s haloalcoxi, Cy.e haloalquiltio, Ci.s haloalqu'ilsulfinila
ou Cy.¢ haloalquilsulfonila, nitro, hidréxi e halogénio, ou um grupo heterocicli-
co de 5 ou 6 membros contendo pelo menos um heterodtomo selecionado
de um grupo consistindo em N, O e S que pode ser opcionalmente substitui-
do com pelo menos um selecionado arbitrariamente de um grupo consistindo
em Cy alquila, Cy.6 aicéxi, C1.¢ alquiltio, C4.¢ alquilsulfinila, C1.6 alquilsulfonyi-
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la, Cy haloalquila, Ci.¢ haloalcéxi, Ci.s haloalquiltio, Cs.¢ haloalquilsulfinila
ou C4.¢ haloalquilsulfonila, nitro, hidréxi e halogénio,

Rz representa halogénio, Cy.4 alquila ou C1.4 haloalquila,

R® representa Cy.4 haloalquila, C4.4 haloalcoxi, Cy.4 haloalquiltio,
C1.4 haloalquilsulfinila ou C1.4 haloalquilsulfonila,

R* representa halogénio, Ci.4 alquila ou C1.4 haloalquila, e

X representa hidrogénio, halogénio, Ci.s alquila ou Cy.4 haloal-
quila. S -

Entre estes, em particular, os compostos da férmula (l) séo pre-
feriyelmente aqueles em que,

R' representa fenila que pode ser opciona_lménte substituida

com pelo menos um selecionado arbitrariamente de um grupo consistindo

‘em Cy.4 alquila, C1.4 alcoxi, Cy.4 alquiltio, Cy.4 alquilsulfinila, C+.4 alquilsulfoni-

la, C14 haloalquila, C1.« haloalcéxi, C1.4 haloalquiltio, C1.4 haloalquilsuifinila
ou Ci4 haloalquilsullfonila, nitro, hidréxi e halogénio, ou piridila, pirazolila,
tienila, furila, isoxazolila ou tiadiazolila que pode ser opcionalmente substitu-
ida com pelo menos um selecionado arbitrariamente de um grupo consistin-
do em Ci.4 alquila, C4.4 alcoxi, C1.4 alquiltio, C1-4 alquilsulfinila, C1.4 alquilsul-
fonila, Cs.4 haloalquila, Cy.4 haloalcéxi, C1.4 haloalquiltio, C1.4 haloalquilsulfini-
la ou C1.4 haloalquilsulfonila, nitro, hidréxi e halogénio,
| R representé_ fluor, cloro, bromo, iodo, metila, etila, propila, buti-
la, trifluorometila ou perfluoroetila,
‘ R® representa C.4 haloalquila, C4.4 haloalcéxi, C+.4 haloalquiltio,
C1.4 haloalquilsulfinila ou C1.4 haloalquilsulfonila, o
R* representa fluor, cloro, bromo, iodo, metila, etila, propila, buti-
la, trifluorometila ou perfluoroetila, e -
X representa hidrogénio; fldor, cloro, bromo, iodo ou metila.
Entre estes, muito particularmente, os compostos da formula (1)
sao preferivelmente aqueles em que,
‘ R’ representa fenila que pode ser opcionalmente substituida
com pelo menos um selecionado arbitrariamente de cloro e fltor ou R' re-

presenta tienila ou furila,



R? representa bromo, iodo, metila,

R? representa C1.4 haloalquila,

R* representa bromo, iodo, metila, etila, e
X fepresenta hidrogénio ou cloro.

5 o) méiodo de préparagéo (a) acima mencionado pode ser repre-
sentado pela seguinte féormula de reagdo quando, por exemplo, 2-amino-N- .
(2,6-dimetil-4-heptafluoroisopropilfenil)-1,3-tiazol-4-carboxamida e cloreto de
benzoila forem empregad_os como materiais de partida.' |

NH, . g S

L B -8 \N

CHCT Y CReR),

10 O método de preparagao (b) acima mencionado pode ser repre-
sentado pela seguinte férmula de reagao quando, por exemplo, cloreto de 2-
[(2-clorobenzoil)amino]-1,3-tiazol-4-carbonila e 2,6-dimetil-4-
heptafluoroisopropilanilina forem empregados como materiais de partida.
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Os compostos da férmula (ll) que sdo empregados como um

~ material bruto no método de preparagéo (a) acima mencionado podem ser

| rotineiramente obtidos pela reacao de eliminagao de terc-butoxicarbonila dos

compostos da férmula (V1)

em que R?, R® R*e X sdo como definidos acima.
| Os compostos da férmula (VI) sédo facilmente obtidos empregan-
do-se os compotos da férmula (IX) a seguir como um material de partida
como mostrado por um Exemplo representativo mais tarde mencionado.
‘Como os exemplos tl’picoé dos compostos da formula (Vl), os se-
guintes compostos podem ser exemplificados. 2-(térc-butoxicarbonilamino)-N-

' (2,6-dimetil-4-heptafluoroisopropilfenil)-1,3-tiazol-4-carboxamida e  2-(terc-

butoxicarbonilamino)-N-(2-etiI-6-metiI-4-heptafluoroisopropiIfehil)-1 ,3-tiazol-4-
carboxamida.

| Como os exerhplos tipicos dos compostos da férmula (1), os se-
guintes compostos podem ser exemplificados. 2-Amino-N-(2,6-dimetil-4-
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heptafluoroisopropilfenil)-1,3-tiazol-4-carboxamida e 2-Amino-N-(2-etil-6-
metil-4-heptafluoroisopropilfenil)-1,3-tiazol-4-carboxamida.

Os compostos da férmula (lll) sendo um material brutond méto-
do de prepara¢éo (a) sdo conhecidos compostos e sdo comercialmente dis-
'pom’veis. Alternativamente, pddem ser facilmente sintetizados de um acido
carboxilicos conhecido correspondente de acordo com um método usual.

Exemplos especificos destes incluem cloreto de benzoila, cloreto
de 2-clorobenzoila, cloreto de 3-clorobenzoila, cloreto de 4-clorobenzoila,
cloreto de 2-fluorobenzoila, cloreto de 3-fluorobenzoila, cloreto de 4-
fluorobenzoila, cloreto de 2,3-diclorobenzoila, cloreto de 2,4-diclorobenzoila,
cloreto de 2,6-diclorobenzoila, cloreto de 2,3-dif|uorobenz_on’la, cloreto de 2,4-
difluorobenzoila, cloreto de 2,6-difluorobenzoila, cloreto de nicotinila, Cloreto
de 4-trifluormetilnicotinila, cloreto de 6-cloronicotinila, | cloreto | d_e' 6-
fluoronicotinila, cloreto de 2-fluoronicotinila, cloreto de 2-cloronicotinila, clore-
to de 2-bromonicotinila, cloreto' de 2,6-difluoronicotinila, cloreto de 4- .
cloropicolinoila, cloreto de 2-cloroisonicotinila, cloreto de tiofeno-3-carbonila,
cloreto de 2,5-diclorotiofeno-3-carbonila, cloreto de tiofeno-2-carbonila, clore-

" to de 3-clorotiofeno-2-carbonila, cloreto de 3-(t-butil)-1-metilpirazol-5-

carbonila, cloreto de 4-metil-1,2,3-tiadiazol-5-carbonila, cloreto de 2-furoila e
similares. | | | |

A reagao do método de preparagéo (a) acima menciohado pode
ser realizada em um diluente apropriado e exemplos do diluente empregado
incluem hidrocarbonetos alifaticos, aliciclicos e aromaticos os quais podem
ser ocasionalmente clorinados, tais como pentano, hexano, cicloexano, éter
de petréleo, benzeno, tolueno, xileno, diclorometano e dicloroetano; éteres
tais como, eﬁl éter, metil etil éter, isopropil étef, butil éter, dioxano, dimetoxie-
tano (DME), tetraidrofurano (THF) e dietileno glicol dimetil éter (DGM); ceto-
nas tais como, acetona, metil étil cetona (MEK), metil isopropil cetona, metil
isobutil cetona (MIBK); nitrilas tais como, acetonitrila, propiohitrila e acriloni-
trila; ésteres tais como, acetato de etila, acetato de amila e similares.

O meétodo de pfeparagéo (a) pode ser realizado na presenca de

uma base. A base inclui bases inorganicas tais como hidroxido, carbonato,
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bicarbonato e similares de um metal alcali, por exemplo, hidrogenocarbonato de
sédio, hidrogenocarbonato de potassio, carbonato de sodio, carbonato de po-
tassio, hidréxido de litio, hidroxido de sddio, hidréxidc) de potéassio e similares; e
bases organicas tais como aminas terciarias, dialquilaminoanilinas e piridinas,
por exemplo, trietilamina, 1,1,4,4-tetramétiIetilenodiamina (TMEDA)V, N,N-
dimetilanilina, N,N-dietilanilina, piridina, 4-dimetilaminopiridina (DMAP), 1,4-
diazabiciclo[2.2.2]o¢tano (DABCO) e 1,8-diazabiciclo[5.4.0]undec-7-eno (DBU)
e similares. , o .
O método de preparagdo (a) acima mencionado pode ser reali-
zado empregando-se um catalisador de transferéncia de fase. Exemplos do
diluente empregado incluem &gua; hidrocarbonetos alifaticos, aliciclicos e
aromaticos os quais podem ser ocasionalmente clorinados, tais como penta-
no, hexano, cicloexano, benzeno, tolueno e xileno; éteres tais como, etil éter,
metil etil &ter, metil butil éter, isopropil éter e butil éter.

Exemplds do catalisador de transferéncia de fase incluem ions
quaternarios tais como, brometo de tetrametilaménio, brometo de tetrapropi-
laménio, brometo de'tetrabutilamc‘)nio, bissulfato de tetrabutilaménio, iodeto
de tetrabutilaménio, cloreto de trioctilmetilaménio, brometo de benziltrietila-
ménio, brometo de butilpiridinio, brometo de heptilpiridinio e cloreto de ben-
ziltrietilamonio; éteres coroa tais como, dibenzo-18-coroa-6, dicicloexil-18-
coroa-6 e 18-cdroa-6; cri'ptandos tais como, [2.2.2]-criptato, [2.1.1]-criptato,
[2.2_.1]-c.riptato, [2.2.B]-criptato, [20202S]-criptato e [3.2.2]-criptato, e simila-
res.

O método de preparagdo (a) pode ser realizado dentro de uma
ampla faixa de temperatura e pode ser geralmente realizado a cerca de -40
a cerca de 200°C e preferivelmenté" cerca de -20 a cerca de 150°C. Tam-

bém; a reacdo é desejavelmente realizada sob pressé@o normal, porém pode

- ser operada sob pressao ou sob presséo reduzida.

Quando o0 método de preparagéo (a) é realizado, os compostos-
alvo podem ser obtidos reagindo-se, por exemplo, 1 mol ou-quantidade le-
vemente excessiva dos compostos da férmula (l1) com 1 mol dos compostos

da férmula (1) na presenga de piridina'em um diluente, por exemplo, THF.
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Os compostos da formula (V) empregados como um material
bruto no método de prepa’ra'géo (b) incluem compostos conhecidos e exem-
plo tipico destes inclui cloreto de 2-[(2-fluorobenzoil)amino]-1,3-tiézol-4—
carbonila, cloreto de 2-[(3-fluorobenzoil)amino]-1,3-tiazol-4-carbonila, cloreto

de 2-[(4-f|uorobenzoil)aminé]-1 ,3-tiazol-4-carbonila, cloreto de 2-[(3-

trifluorometilbenzoil)amino]-1 ,3-tiazo|-4-CarboniIa, cloreto de 2-[(2- .

clorobenzoil)amino]-1,3-tiazol-4-carbonila, cloreto de 2-[(4-
~ clorobenzoil)amino]-1,3-tiazol-4-carbonila, cloreto de 2-[(2,4-

diclorobenzoil)amino]-1,3-tiazol-4-carbonila, = cloreto de 2-[(2,5-
diclorobenzoil)amino]-1,3-tiazol-4-carbonila e similares. _ '
Os compostos da férmula (V) acima podem ser facilmente obti-

dos halogenando-se o composto da seguinte férmula (Vil)

em que R' e X sdo como definidos acima.

Exemplos tipicos dos compostos da férmula (VII) incluem acido
2-(benzoilamino)-1,3-tiazol-4-carboxilico, &cido 2-[(2-ﬂuorobehzoil)amino]- _
1,3-tiazol-4-carboxilico, acido 2-[(3-fluorobenzoil)amino]-1 ,3-tia_zo|-4-
carboxilico, acido 2-[(4-fluorobenzoil)amino]-1,3-tiazol-4-carboxilico, acido 2-
[(3-trifbluorometilbenzoil)amino]-1 ,3-tiazol-4-carboxilico, acido 2-[(2-
clorobenzoil)amino]-1,3-tiazol-4-carboxilico, acido 2-[(4-clorobenzoil)amino]-
1,3-tiazol-4-carboxilico,  acido 2-[(2’,4-diclorobenzoil)am‘ino]-1,3-tiazol-4-
carboxilico, acido 2-[(2,5-diclorobenzoil)amino]-1,3-tiazol-4-carboxilico e si-
milares. '

Os compostos da férmula (VII) podem ser facilmente obtidos hi-
drolizando-se os compostos da seguinte formula (VIIl) de acordo com o me-

todo usual
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em que R' e X sédo comb definidos acima, e M representa C.4 alquila.

Os exemplos tipicos dos compostos da férmula (VIIl) incluem 2-
(benzoilamino)-1,3-tiazol -4-carboxilato de etila,' 2-[(8-fluorobenzoil)amino] -1,3-
tiazol-4-carboxilatb de etil.a, 2-[(4-fluorobenzoil) amino]-1,3-tiazol-4-carbdxilato
de etila, 2-[(3-trifluorometilbenzoil)amino]-1,3-tiazol-4-carboxilato de etila, 2-[(2-
fluorobenzoil)amino]-1,3-tiazol -4-carboxilato de etila, 2-{(2-clorobenzoil)amino]-
1,3-tiazol-4-carboxilato = de etila; 2-[(4-clorobenzoil)amino]-1,3-tiazol-4-

_ carboxilato de etila, 2-[(2,4-dic|orobenzoil)amino]-1 ,3-tiazol -4-carboxilato de
10

etila, 2-{(2,5-diclorobenzoil)amino] -1,3-tiazol-4-carboxilato de etila, 2-[(3,4-
diclorobenzoil)amino]-1,3-tiazol-4-carboxilato de etila, 2-[(2-tienilcarbonil)amino]-
1,3-tiazol -4-carboxilato de etila, 2-[(2-furanilcarbonil)amino] -1,3-tiazol-4-

carboxilato de etila e similares.

Os compostos da férmula (VII) podem ser faciimente obtidos -
reagindo-se os compostos da seguinte férmula (IX) com os compostos da

formula (I11)

em que X e M sdo como definidos acima.
Exemplos tipicos dos compostos da férmula (IX) incluem 2-

" aminotiazol-4-carboxilato de metila e 2-aminotiazol-4-carboxilato de etila.

Os compostos da férmula (IX) sdo compostos conhecidos descri-

~ tos em Heterocycles, Vol.45, paginas 1299 a 1308 (1997) e Synlett., Vol.8,

paginas 1239 a 1240 (1999).
Os compostos da férmula (V) os quais sdo outro material bruto
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no método de preparacdo (b) sdo compostos conhecidos descritos em
EP1380568 ou WO 2005/021488 e podem ser facilmente obtidos de acordo
com o método descrito nestas publicagdes. Exemplos tipicos inclue'm 2,6-
dimetil-4-pentafluoroetilanilina, 2,6-dimetil-4-heptafluoroisopropilanilina, 2-etil-4-
heptafluoroisopropil-s-metilaniIiha, 2,6-dietil-4-heptafluoroisopropilanilina, 2,6-
dicloro-4-heptafluoroisopropilanilina, 2 6-dimetil-4-heptafitior-n-propiltioanilina, -
2,6-dicloro-4-heptafltior-n-propiltioanilina e similares.

Um série de esquema de .reagéo relacionada ao Método de pre-

paragdo (b) acima mencionado é como segue.
' E - Ea 0

b

v

K SUm

No esquema de reacdo acima, a reagdo dos compostos da for--

mula (IX) com os compostos da férmula (lll) pode ser realizada em um dilu-
ente apropriado. Exemplos do diluente empregado incluem hidrocarbonetos
alifaticos, aliciclicos e aromaticos os quais podem ser oca'sionalmente clori-
nados, tais como, pentano, hexano, cicloexano, éter de petrdleo, benzeno,
tolueno, xileno, dicIorometaho e dicloroetano; éteres tais como, etil éter, metil

etil éter, isopropil éter, butil éter, dioxano, dimetoxietano (DME), tetraidrofu-
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‘rano (THF) e dietileno glicol dimetil éter (DGM); cetonas tais como, acetona,

metil etil cetona (MEK), metil isopropil cetona, metil isobutil cetona (MIBK);
nitrilas tais como, acetonitrila, propionitrila e acrilonitrila; ésteres tais como,

- acetato de etila, acetato de amila e similares.

A reacdo acima mencionada pode ser realizada na presenga de
uma base. O agente de ligagao de acido empregado como a base inclui ba-
ses inorganicas tais como hidrc’)xido, carbonato, bicarbonato e similares de
um metal alcali, por exemplo, hidrogenocarbonato de sédio, hidrogenocar-
bonato de potassio, carbonato de sédio, carbonato de potassio, hidroxido de
litio, hidroxido de sodio, hidroxido de potassio e similares; e bases organicas
tais como alcoolato, aminas terciarias, dialquilaminoanilinas e piridinas, por
exemplo, trietilamina, 1,1,4,4-tetrametiletilenodiamina (TMEDA), N,N-
dimetilanilina, N,N-dietilanilina, piridina, 4-dimetilaminopiridina (DMAP), 1,4-

- diazabiciclo[2.2.2]octano (DABCO) e 1,8-diazabiciclo[5.4.0]undec-7-end

(DBU) e similares.

A reacado acima mencionada pode ser realizada empregando-se
um catalisador de transferéncia de fase. Exemplos do diluente empregados
incluem agua; hidrocarbonetos alifaticos, aliciclicos e aromaticos os quais
podem ser ocasionalmente clorinados, téis como, pentano, hexano, cicloe-

Xano, ben_zeno, tolueno e xileno; éteres tais como, etil éter, metil etil éter,

- metil butil éter, isopropil éfer e butil éter.

Exemplos do catalisador de transferéncia de fase incluem ions
quaternario tais como, brometo de tetravmetilaménio, brometo de tetrapropi-
lamoénio, brometo de tetrabutilaménio, bissulfato de tetrabutilaménio, iodeto
de tefrabutilaménio, cloreto de trioctiimetilaménio, brometo de benziltrietila-
monio, brometo de butilpiridinio, brometo de heptilpiridinio e cloreto de ben-
ziltrietilaménio; éteres coroa tais como, dibenzo-18-coroa-6, dicicloexil-18- |

- coroa-6 e 18-coroa-6; criptandos tais como, [2.2.2]-criptato, [2.1.1]-criptato,

[2.2.1]-criptato, [2.2.B]-criptato, [202028S]-criptato e [3.2.2]-criptato, e simila-
res. ’ ‘
A reacdo acima mencionada pode ser realizada dentro de uma

ampla faixa substancial de temperature e pode ser geralmente realizada a
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cerca de -40 a cerca de 200°C e preferivelmente cerca de -20 a cerca de

110°C. Também, a reagéo'é desejavelmente realizada sob pressdo normal

porém pode também ser operada sob presséo ou sob presséo reduzida.
Quando a reacdo é realizada, os compostos-alvo podem ser ob- -

tidos reagindo-se, por exemplo, 1 mol ou quantidade levemente excessiva

dos compostos da férmula (l11) com 1 mol dos compostos da férmula (IX) na -
presenca de piridina em um diluente, por exemplo, THF.

O método de preparagao dos compostos' da férmula (VII) por
hidrélise dos compostos da formula (VIIl) pode ser realizado em um diluente
apropriado. Exemplos do diluente empregado incluem agua; éteres tais co-
mo, etil éter, metil etil éter, isopropil éter e butil éter, dioxano, tetra’idrofurano‘
(THF); alcoois tais como, metanol, etanol, isopropanol, butanol, etileno glicol
e similares. |

A reacdo acima mencionada é realizada empregando-se o0 hi-
dréxido de um metal alcali ou metal alcalino-terroso como bases inorganicas, -
tais como, hidréxido de sédio, hidroxido de potassio, hidréxido de calcio; e
acido cloridrico e acido sulfurido e similares como acidos inorganicos.

A reacdo acima mencionada pode ser realizada dentro de uma
ampla faixa substancial de temperatura e pode ser geralmente realizada a
cerca de 0 a cerca de 200°C e preferivelmente cerca de temperatura ambi-
ente a cerca de 150°C. Também, a reacdo é desejavelmente realizada sob
pressdao normal porém também pode ser operada sob pressao ou sob pres-
s&o reduzida. | | |
Quando a reagdo acima mencionada é realizada, os compostos-alvo da for-
mula (VIl) podem ser obtidos reagindo-se hidréxido de potassio com 1 mol
dos compo_stbs da férmula (VIII) em um diluente tal como um solvente mistu-
rado de etanol e agua. |

Também, o método de preparagdo para obter os compostos da
formula (IV) dos compostos da férmula (VIl) pode ser realizado em um dilu-
ente apropriado. Exemplos do diluente empregado incluem hidrocarbonetos
alifaticos, aliciclicos e aromaticos os quais podem ser ocasionalmente clori-

nados, tais como, hexano, cicloexano, benzeno, tolueno, xileno, clorobenze-



10

15

20

25

30

14

no, diclorometano e dicloroetano.

A reacdo acima mencionada pode ser realizada empregando-se
cloreto de tionila e brometo de tionila e similares como um agente de halo-
genagdo e adicionando-se DMF e similares como um catalisador.

A reagdo acima mencionada pode ser realizada dentro de uma
ampla faixa substancial de temperatura e pode ser geralmente realizada a
cerca de 0 a cerca de 200°C e preferivelmente cerca de temperatura ambi-
ente a cerca de 150°C. Também, a reacgdo é desejavelmente realizada sob'
pressao normal porém pode também ser operada sob pressao ou sob pfes-
sao reduzida.

Quando a reagdo acima mencionada é realizada, os compostos-

alvo da formula (IV) podem ser obtidos adicionando-se uma quantidade cata-

litica de DMF a 1 mol dos compostos da férmula (VII) em um diluente, por

exemplo, 1,2-dicloroetano e em seguida reagindo-se os compostos com clo-
reto de tionila.

O método de preparacéo (b) da reacao final do esquema acima
mencionado podé ser realizado em um diluente apropriado. Exemplos do
diluente empregado incluem hidrocarbonetos alifaticos, aliciclicos e aromati-
cos os quais podem ser ocasionalmente clorinados, tais como, pentano, he-
xano, cicloexano, éter de petréleo, ligroina, benzeno, tolueno, xileno, diclo-
rometano e dicloroetano;"éteres tais como, etil éter, metil etil éter, isopfopil
éter, buiil éter, dioxano, dimetoxietano (DME), tetraidrofurano (THF) e dieti-
leno glicol dimetil éter (DGM); cetonas tais como, acetona, metil etil cetona
(MEK), metil isopropil cetona, metil isobutil cetona (MIBK); nitrilas tais como,
acetonitrila, propionitrila e acrilonitrila; ésteres tais como, acetato de etila,
acetato de amila e piridina e simi|arés.

0] métbdo de preparacao (b) pode ser realizado na presenca de |

-uma base. O agente de ligacao de acido empregado como a base inclui ba-

ses inorgénicas tais como hidréxido, carbonato, bicarbonato e similares de
um metal alcali, por exemplo, hidrogenocarbonato de sddio, hidrogenocar-
bonato de potassio, carbonato de sédio, carbonato de potassio, hidréxido de
litio, hidroxido de sodio, hidréxido de potassio e similares; e bases orgéanicas
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tais como aminas terciarias, dialquvilaminoanilinas e piridinas, por exemplo,
trietilamina, 1,1,4,4-tetramétiletilenod_iamina (TMEDA), N,N-dimetilanilina,
N,N-dietilanilina, piridina, 4-dimetilaminopiridina (DMAP), | 1,4-
diazabiciclo[2.2.2]octano (DABCO) e 1,8-diazabiciclo[5.4.0]undec-7-eno

(DBU) e similares.

O método de preparagédo (b) acima mencionado pode também .
ser realizado empregando-se um catalisador de transferéncia de fase. E-
xemplos do diluente empregado incluem &gua; hidrocarbonetos alifaticos,
aliciclicos e aromaticos os quais podém ser ocasionalmente clorinados, tais
como, pentano, hexano, cicloexano, benzeno, tolueno e xileno; éteres tais
como, etil éter, metil etil éter, metil butil éter, isopropil éter e butil éter. |

Exemplos do catalisador de transferéncia de fase incluem ions
quaternarios tais como, brometo-de tetrametilaménio, brometo de tetrapropi-
laménio, brometo de tetrabutilamonio, bissulfato de tetrabutilaménio, iodeto
de tetrabutilamédnio, cloreto de tribctilmetilaménio, brometo de benziltrietila-
moénio, brometb de butilpiridinio, brometo de heptilpiridinio e cloreto de ben-
ziltrietilaménio; éteres coroa tais como, dibenzo-18-coroa-6, dicicloexil-18-
coroa-6 e 18-coroa-6; criptandos tais como, [2.2.2)-criptato, [2.1.1]-criptato,
[2.2.1]-criptato, [2.2.B]-criptato, [20202S]-criptato e [3.2.2]-criptato, e simila-
res. - | |

'O' método de preparacao (b) pode ser realizado dentro de uma
ampla faixa substancial de temperatura e pode ser geralmente realizado a
cerca de -40 a cerca de 200°C e preferivelmente cerca de -20 a cerca de
150°C. Também a reagao € deseja\/élmente realizada sob pressao normal,
porém pode também ser operada sob presséo ou sob pressao reduzida.

Quando o método de preparagéo'(b) é realizado, os compostos-
alvo podem ser obtidos reagindo-se, por exemplo, 1 mol ou quantidade le-
vemente excessiva dos compostos da férmula (V) com 1 mol dos compostos
da férmula (IV) em um diluente, por exemplo, piridina. |

Os compostos da férmula (l) da presente invengdo exibem agao
inseticida forte. ConseqUenfement_e, os compostos da férmula (I) da presente

invengdo podem ser empregados como um inseticida. Também, os compos-
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tos ativos da férmula (1) da presente invengao conferem efeitos nocivos con-
tra plantas cultivadas e exibem efeito de controle de peste acurado contra
insetos nocivos. Também, os compostos da presénte invengdao podem ser
empregados para controle de peste de insetos de absorgdo de sumo noci-
vos, insetos de mastigacdo e outros insetos nocivos parasiticos de planta,
insetos nocivos a armazenagem, insetos de insanidade e similares e podem
ser aplicados para extirpacao e erradicagao. »
_ Como exemplos dos insetos nocivos, os seguintes insetos noci’-'
vos podem ser exemplificados.
Os insetos incluem insetos nocivos coleoptéro tais como, Callo-
sobruchus Chinensis, Sitophilus zeamais, Tribolium castaneum, Epilachna
vigintioctomaculata, Agriotes fuscicollis, Anomala rufocuprea, Leptinotarsa

decemlineata, Diabrotica spp., Monochamus alternatus, Lissorhoptrus oryzo-

* philus e Lyctus bruneus; Lepidoptera insetos nocivos tais como, Lymantria

dispar, Malacosoma neustria, Pieris rapae, Spodoptera litura, Mamestra
brassicae, Chilo suppressalis, Pyrausta nubilalis, Ephestia cautella, Adoxo-

~ phyes orana, Carpocapsa pomonella, Agrotisfucosa, Galleria mellonella, Plu-

tella maculipennis, Heliothis virescens e Phyllocnistis citrella; insetos nocivos
hemipteros tais como, Nephotettix cincticeps, Nilaparvata lugens, Pseudo-
coccus comstocki, Unaspis yanonensis, Myzus persicas, Aphis pomi, Aphis
gossypii, Phopalosiphum: pseudobréssicas, Stephanitis nashi, Nazara spp.,
Trialeurbdes vaporariorm e Pshylla spp.; insetos nocivos tisanoptéros tais
como, Thrips palmi e Franklinella occidental; insetos nocivos ortopteros tais
como, Blatella germanica, Periplaneta americana, Gryllotalpa africana e Lo-
custa. migratoria migratoriaodes; insetos nocivos isopteros tais.como, Reticu-
Iitermes speratus e Coptotermes fbrmosanus; insetos nocivos diptéros tais
como, Musca domestica, Aedes aegypti, Hylemia p/atura, Culex pipiens, A-
nopheles sinensis, Culex tritaeniorhychus e Liriomyza trifolii, e similares.

Outros, exemplos de acaros incluem Tetranychus cinnabarinus,
Tetranychus urticae, Panonychus citri, Aculops pelekassi, Tarsonemus Spp.
e similares. |

Outros, exemplos de nematédeos incluem Meloidogyne incogni-
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ta, Bursaphelenchus lignicolus Mamiya e Kiyohafa, Aphelenchoides besseyi,

Heterodera glycines, Pratylenchus spp. e similares.
Também, no campo da medicina animal, 0s novos compostos da

presente invengdo podem ser efetivamente empregados para varios vermes

parasitas de animal nocivos (parasita interno ou externo), por exemplo, inse-

tos e vermes. _ ,

Como exemplos do verme parasita de animal, os Seguintes inse-
tos nocivos podem ser exemplificados. |

- Exemplos de insetos incluem, Gastrophilus spp., Stomoxys spp.,

Trichodectes spp., Rhodnius spp., Ctenocephalidescanis, Cimx lecturius e
similares. '

Exemplos de acaros incluem Ornithodoros spp., Ixodes spp.,
Boophilus spp. e similares. | -

Na presente invengdo, uma substancia tendo ac¢do inseticida

para insetos nocivos incluindo todos estes é ocasionalmente chamada como .

um inseticida. ‘ '

Quando os compostos ativos da presente invengdo sao empre-
gados como um inseticida, a forma de formulagdo usual pode ser preparada.
Exemplos da forma de formulagao incluem liquido, emulsao, agente disper-
sivel em agua, formulagado granular dispersivel em Aagua, suspensio, po,
espuma, pasté, bomprimidos, granulos, aerossol, a infiltragdo de' um com-
posto ativo natural e sintético, microcapsulas, agentes de revestimento para
sementes, formulagdes com um dispositivo de combustao (como o dispositi-
vo de combustao, por exemplo, um cartucho de vapor e fumigag¢ao, uma al-
motolia, uma bobina e similares), ULV [névoa fria, névoa quente] e similares.

Estas formulagbes podem ser prdduzidas por métodos conheci-
dos. Por exemplo, elas podem ser produzidas misturando-se o cbmposto
ativo com um agente de extensao, isto é, veiculo ou diluente liquido; veiculo
ou diluente de gas liquefeito; veiculo ou diluente sdélido, em alguns casos,
junto com um tensoativo, isto é, um emulsificante e/ou um dispersante e/ou
um agente de formacao de espuma.

Quando égua é empregado como o agente de extensao, por e-
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xemplo, um solvente organico podem ser empregado como um solvente au-
xiliar.

Exemplos de veiculo ou diluente quuido incluem hidrocarbonetos
aromaticos, por exemplo, xileno, tolueno, alquilnaftaleno e similares, hidro-
carbonetos alifaticos clorinados ou aromaéticos clorinados, por exemplo, clo-
robenzenos, cloretos de etileno, cloretos de metileno, hidrocarbonetos alifati-
cos, por exemplo, cicloexanos, parafinas tais como fragdes de Gleo mineral,
alcoois, por exemplo, butanol, glicol e éter destes, éster destes e similares, |
cetonas, por exemplo, acetona, metil etil cetona, metil isobutil cetona, cicloe-
xanona e similares, solventes polares fortes, por exemplo, dimetilformamida,
dimetilsulféxido e similares, agua e similares. .

Veiculo ou diluente de gas liquefeito inclui aqueles que sdo gas
em pressdo e temperatura normais, por exemplo, agentes de injecao em
aerossol tais como butano, propano, gas nitrogénio, didéxido de carbono e
hidrocarbonetos halogenados. ,

Exemplos de diluente sélido incluem minerais naturais pulveriza-
dos, por exempld, caulim, argila, talco, giz, silica, atapulgita, montmorilonita. -
ou terra diatomacea e similares, minerais sintéticos pulverizados, por exem-
plo, acido salicilico altamente disperso, alumina, silicato e similares.

~ Exemplos de veiculo sélido para granulos incluem rochas fracio-

" nadas e pulverizadas, por exemplo, calcita, marmore, pedra pomes, espuma

do mar, dolomita e similares, granulos sintetizados de p6 orgéanico ou inor-
ganico, granulos finos de substancias organicas, por exemplo, serragem,
cascas de coco, sabugo de milho, talos de fumo e similares.

Exemplos de agente emulsificantes e/ou agentes espumantes
incluem tensoativos aniénicos e nao iénicos, por exemplo, éster de acido
alifatico de poIioxiétiIeno, éter de alcool de acido alifético de polioxietileno,

- por exemplo; éter de alquilarilpoliglicol, sulfonato de alquila, sulfato de alqui-

la, sulfonato de arila e similares, produto de hidrélise de albumina e simila-
res.
Exemplos de dispersante incluem residuo fluido de sulfito de lig-

nina e metil celulose.
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Um agente de fixagao pode ser empfegado para formulagdes de
po, granulos ou emulsao, e éxemplos_ do agente de fixag¢ao incluem carboxi-
metil celulose, polimero sintético ou natural, tal como goma arébica, alcool
polivinilico, acetato de polivinila-e similares.

Um agente de coIoragao também pode ser empregado e exem-
plos do agente de coloragéo incluem plgmentos inorganicos tais como 6xido .
de ferro, 6xido de titdnio, azul Prussian e similares, tinturas"orgénicas tais
como tintura de alizarina, tintura de azo ou tintura de ftalocianina de metal, e
também, quantidade de traco de elementos tais como sais de ferro, manga-
nés, boro, cobre, cobalto, molibdénio e zinco.

As formulagdes podem conter o componente ativo em uma'
quantidade dentro de uma faixa de 0,1 a 95% em peso e prefer_ivelménte de
0,5 a 90% em peso. |

Os compostos ativos da férmula (I) da presente invengdo na
formulagao comercialmente util e ha forma de emprego preparados daquelas
formulagdes pddem também existir como uma mistura com outros compos-

tos ativos tais como, um inseticida, alimento venenoso, um bactericida, um

- agente acaricida, um agente nematicida, um fungicida, um agente de contro-

le de crescimento e um herbicida. Exemplos dos inseticidas acima mencio-
nados incluem um pesticida de organofosforo um agente de carbamato um
agente com base em carboxilato, um agente com base em hidrocarboneto
clorinado, uma substancia inseticida produzida por micrébio e similares.

‘“Também, os compostos ativos da férmula (I) da presente inven-
¢do podem também existir como uma mistura com um agente sinergistico e
sua formulagdo e forma de emprego incluem aqueles que sédo comercial-
mente uteis. IO agente sinergistico propriamehte dito ndo é requerido ser ati-'
vo e é um composto de reforgo da agdo do composto ativo. |

O conteudo dos compostos ativos da férmula (I) da presente in-
vengdo na forma de emprego industrialmente util pode variar dentro de uma
ampla faixa. |

A concentracdo dos compostos ativos da férmula (1) da presente

invencao no emprego pratico pode ser, por exemplo, dentro de uma faixa de
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-0,0000001 a 100% em peso e preferivelmente 0,00001 a 1% em peso.

Os compostos ativos da formula (l) da presente invengéo podem
ser empregados de uma maneira usual adequada para a forma de emprego.

Os compostos ativos da presente inveng@o possuem estabilida-
de para éalcali sobre uma substéncia de visgo caustica guando sao emprega-
dos para insetos insanitérios e insetos nocivos para um artigo de preserva-
¢do e também, exibem excelente eficacia residual em madeiras e terra.

Agora, a presente invengdo é mais especificamente ilustrada pdr
Exemplos, porém, ndo é pretendido que a presente inveng¢ao seja limitada

por eles.

Exemplo de Sintese 1 (Material de partida bruto)

-Cl O

1,07 g de cloreto de o-clorobenzoila foi adicionado a uma solu-
¢ao na qual 1,00 g dé 2-amino-1,3-tiazol-4-carboxilato de etila e 0,69 g de
piridina foram dissolvidos em THF, sob resfriamento. Em seguida, apds a
mistura reacional ser agitada em temperatura ambiente durante 1 hora, ela
foi derramada em &gua e extraida com acetato de etila. A camada organica
foi lavada com uma solugao de écidoﬁ cloridrico a 2N aqUosa e secada sobre

sulfato de magnésio anidroso. Apds a destilac;éo do solvente, o produto bruto

obtido foi lavado com um solvente misturado de hexano e t-butil metil éter
~para obter 1,52 g do 2-(2-clorobenzoil)amino-1,3-tiazol-4-carboxilato de etila

alvo.

'H RMN (300MHz, CDCls) & 7,89 (1H, s), 7,83 (1H d, J=7,2),
7,35-7,55 (4H m), 4,38 (2H, q, J=7,2Hz), 1,40 (3H, t, J=7,2Hz).
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Exemplo de Sintese 2 (Intermediario)

Uma mistura de 1,52 g de 2-(2-clorobenzoil)amino-1,3-tiazol-4-
carboxilato de etila, 0,68 g de hidréxido de potassio, 1,8 mL de agua e 9 mL
de etanol foi agitada em temperatura ambiente durante 4 horas. Apés a mis-
tura reacional ser diluida com agua, ela foi lavada com acetato de etila. A
fase aquosa separada foi acidificada com uma solugédo de &cido clon’d_riCo a

2N aquosa e o produto bruto precipitado foi lavado com agua e secado para

~ obter 0,96 g de acido 2-(2-clorobenzoiljyamino-1,3-tiazol-4-carboxilico alvo.

'H RMN (300MHz, DMSO-dg) 6 13,0 (2H, br s), 8,08 (1H s), 7,40-
7,70 (5H m). |
Exemplo de Sintese 3 (Intermediario)
¢ 0

Uma gota de DMF foi adicionado a solugéo de tolueno de 0,63 g
de acido 2-(2-clorobenzoil)amino-1,3-tiazol-4-carboxilico em temperatura
ambiente, e também, 0,53 vg de cloreto de tionila foi adicionado para ser rea-
gido a 80 °C durante 6 horas. Apos a destilagédo do solvente, o produto bruto
de cloreto de 2-(2-clorobenzoil)amino-1,3-tiazol-4-carbonila foi empregado

durante a etapa seguinte sem purificacao.
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"Exemplo de Sintese 4 (Produto final)

| [o]

/ﬁ
sy

X o

| 0,56 g de cloreto de ‘2-(2-c|orobenzoil)afnino-1 3-tiazol -4-
carbonila e 0,57 g de 2,6-dimetil -4-heptafluoroisvopropiIanilina foram dissol-
vidos em piridina. A solugéo de reag&o foi aquecida ao refluxo durante 6 ho-
ras; Ap6s a conclusdo da reagdo, ela foi derramada em agua e extraida com
acetato de etila. Apés a camada orgénica ser lavada com uma solugéo de

acido cloridrico a 2N aquosa, ela foi secada sobre sulfato de magnésio ani-

- droso. Apéds a destilagao do solvente sob pressao reduzida, o residuo obtido |

foi purificado com cromatografia de coluna em silica-gel empregando-se um
solvente misturado de n-hexano e acetato de etila para obter 0,46 g do 2-(2--
clorobenzoil)amino-N4(2,6-dimetiI- -4-heptafluoroisopropilfenil)-1,3-tiazol-4-
carboxamida alvo.

Ponto de fusdo: 85 - 91°C.
Exemplo de Sintese 5 (Material de partida bruto)

T oo
H,Cﬂ\ j\

THG O NH e

s Y
— 0
O~ CHs
1,39rg de dicarbonato de terc-butila foi adicionado a uma solu-
¢ao na qual 1,00 g' de 2-amino-1,3-tiazol-4-carboxilato de etila, 0,88 g de trie-

“tilamina, e 0,07 g de DMAP foram dissolvidos em THF, sob resfriamento. Em

seguida, apoOs a mistura reacional ser agitada em temperatura ambiente du-
rante 1 hora, ela foi derramada em agua e extraida com acetato de etila. A
camada organica foi lavada com uma solug¢éo de &cido cloridrico a 2N aquo-
sa e secada sobre sulfato de magnésio anidroso. Apds a destilagdo do sol-
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vente, o produto bruto obtido foi lavado com um solvente misturado de hexa-
no e t-butil metil éter para obter 1,5 g do 2-(terc-butoxicarbonil)amino-1,3-
tiazol -4-carboxilato de etila alvo. |

'H RMN (300MHz, CDCl3) & 8,27 (1H,br s), 7,78 (1H s), 4,39

(2H, q, J=7,2Hz), 1,54 (9H s), 1,39 (3H, 1, J=7,2H2).

Exemplo de Sintese 6 (Intermediario)

. " GHy
He i

N

"~ oH

Uma mistura de 1,00 g de 2-(terc-butoxicarbdnil)amino -1,3-

tiazol-4-carboxilato de etila, 0,46 g de monoidrato de hidréxido de litio, 10 mL

de agua e 10 mL de 1,4-dioxano foi agitada em temperatura ambiente duran-
te 6 horas. Apos a mistura reacional ser diluida com agua, ela foi lavada com
acetato de etila. A fase aquosa separada foi acidificada com uma solugéo de -
acido cloridrico a 2N aquosa e o produto bruto precipitado foi lavado com
agua e secado para obter 0,82 g do &cido 2-(terc-butoxicarbonil)amino-1,3-
tiazol -4-carboxilico alvo.

'H RMN (300MHz, DMSO-dg) § 12,77 (1H, br s), 11,70 (1H, br s),
7,92 (1H's), 1,48 (9H s). | |
Exemplo de Sintese 7 (Intermediario)

LA

H.
. -HJ
o ST
‘ o o

0,64 g de cloreto de oxalila foi adicionado a solugao de dicloro-
metano de 0,82 g de a&cido 2-(terc-butoxicarbonil)amino -1,3?tiazol-4-
carboxilico em temperatura ambiente, e também, uma gota de DMF foi adi-
cionado para ser reagido em temperatura ambiente durante 1 hora. Tam-
bém, foi aquecido ao refluxo durante 1 hora. Apés a destilacdo do solvente,
o produto bruto de cloreto de 2-(terc-butoxicarbonil)amino-1,3-tiazol-4-

carboxilico foi empregado durante a etapa seguinte sem purificagao.
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Exemplo de Sintese 8 (Intermediario)

S

HN.

e F

F
[

0,76 g de doreto de 2-(terc-butoxicarbonil)amino-1,3-tiazol -4-
carboxilico e 0,88 g de 2,6-dimetil -4-heptafluoroisopropilanilina foram dissol-
vidos em piridina. A solugdo de reagéo foi aquecida ao refluxo durante 6 ho-
ras. Apés a conclusdo da reacdo, ela foi derramada em agua e foi extraida
com acetato de-etila. ApOs a fase organica ser lavada com uma solugdo de
acido cloridrico a oN aquosa, ela foi secada sobre sulfato de magnésio ani-
droso. Apds a destilagao do solvente sob presséo reduzida, o produto bruto
de 2-(terc-butoxicarboniI)amino-N-(2,6-dimet_il-'4-heptaf|uoroivsopropilfenil)- -
1,3-,tiazol'-4-carboxamida foi empregado durante a etapa seguinte sem purifi-

cagao.

Exemplo de Sintese 9 (Intermediario) -
. CNHp

0,30 g de 2-(terc-butoxicarbonil)amino-N-(2,6-dimetil -4-
heptafluoroisopropilfenil)-1,3-tiazol-4-carboxamida foi dissolvido em a&cido
trifluoroacético a ser reagido em temperatura ambiente durante 3 horas. O
solvente foi destilado sob pressdo reduzida, dgua foi adicionado e a solugao
aquosa foi neutralizada com carbonato de potassio. Em seguida, ela foi ex-
traida com acetato de etila. Apos a fase orgénica ser lavada com uma solu-
¢ao de cloreto de sodio saturada, ela foi secada sobre sulfato de magnésio
anidroso. Apds a destilagéé do solvente sob pressdo reduzida, o residuo
obtido foi purificado com cromatografia de coluna em silica-gel empregando-

se um solvente misturado de n-hexano e acetato de etila para obter 0,16 g
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do 2-amino -N-(2,6-dimetiI-4-heptafludroisopropilfeniI)-1 ,3-tiazol-4-
carboxamida alvo. | ,

Ponto de fuséo: 80 - 84°C
Exemplo de Sintese 10 (Produto final)

0,10 g de 2-amino-N-(2,6-dimetil -4-heptafluoroisopropilfenil)-1,3-

~ tiazol-4-carboxamida foi dissolvido em piridina. A solugéo, 0,04 g de cloreto

de 3-clorobenzoila foi adicionado e ‘a mistura foi agitada em temperatura

ambiente durante 6 horas. Apés a conclusdo da reagéo, ela foi derramada

‘em agua e extraida com acetato de etila. Apds a camada organica ser lava-

da com uma solugéo de &cido cloridrico a 2N aquosa, ela foi secada sobre
sulfato de magnésio anidroso. Apés a destilagcdo do solvente sob pressao |
reduzida, o residuo obtido foi purificado com cromatografia de coluna em
silica-gel empregando-se um solvente misturado de n-hexano e acetato de
etila para obter 0,08 g do 2-(3-clorobenzoil)amino-N-(2,6-dimetil-4-
heptafluorisopropilfenil)-1,3-tiazol-4-carboxamida alvo.

Ponto de fus&o: 95 - 100°C.

Os compostos da férmula (l) da presente invencédo que sao obti-
dos pelo método similar como descrito nos Exemplos Sintéticos de 1 a 10
sdo mostrados na Tabela 1. Também, os produtos finais que foram descritos
nos Exemplos Sintéticos 4 e 10 acima mencionados foram também mostra-

dos na Tabela 1.
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Tabela 1
Ne R1 R2 R3 R4 X pf.
. °C:
1 2-(trifluormetil)fenila CH; | CF(CF3), | CyHs H
2 2,3-diclorofenila CH; | CF(CF3), | CoHs H
3 2,3-diclorofenila CHs | CF(CF3), C,Hs H
4 2,3-diclorofenila CHs | CF(CF3); | CoHs H
5 2,3-difluorofenila CH; | CF(CF3), | CHs H
6 2,3-difluorofenila Br CF(CF3), Br H
7 2,3-difluorofenila Cl. | SO,C,Fs Cl H
8 2,4,6-trifluorofenila CH; | CF(CF3), | CoHs H
9 2,4-diclorofenila CH; | CF(CF3), | CoHs H
10 2,4-difluorofenila CHs; | CF(CF3), C,Hs H
11 2,4-difluorofenila 'CH; | CF(CF3), | CHs H
12 2,4-difluorofenila Cl | SO.CsFs- Cl H
n
13 2,4-difluorofenila CHs | SO.CsF+- CH; H
n -
14 2,5-dicloro-3-tienila CHs | CF(CF3); | CoHs H
15 2,5-diclorofenila CH; | CF(CF5), C,Hs H
16 2,5-diclorofenila CH; | CF(CF3), | CHs | H
17 2,5-diclorofenila - CHs | CF(CF3), | CoHs H
18 2,5-diclorofenila I CF(CFa)2 | I H
19 2,6-dicloro-4-piridila CH; | CF(CF3), C,Hs C,Hs
20 2,6-diclorofenila CH; | CF(CF3)> | CoHs | CoHs
21 2,6-diclorofenila CH; | CF(CFj). CoHs C.Hs | 186-
' \ . 188
22 2,6-diclorofenila CH; | CF(CFs), | CHs H
23 2,6-diclorofenila CoHs | CF(CF3), | CoHs H
24 2,6-diclorofenila I CF(CF3). I H 215-
3 218
25 2,6-diclorofenila - Cl SO,CF3 Cl H
26 2-cloro-3-tienila__ CH; | CF(CFa), | CoHs H
27 2-cloro-3-piridila CHs | CF(CF5), C:Hs H
28 2-cloro-3-piridila CHs; | CF(CFs), | CHs H
29 2-cloro-3-piridila Br | CF(CFy), | Br H
30 2-cloro-4-piridila CH; | CF(CF3), | CoHs H
31 2-clorofenila CH; | CF(CFj), I H
32 2-clorofenila CH; | CF(CF3), | C.F. | H
33 2-clorofenila CH; | CF(CF3), | C.F, H
34 2-clorofenila CH; | CF(CF3); | CHs H | 85-91
35 2-clorofenila CHs | CF(CFs), | CHs Cl | 202
. 204
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36 2-clorofenila Cl S(O)CF, Cl H
37 2-nitrofenila CH; | CF(CFs3)» CoHg H
38 2-fltor-3-piridila CHs; | CF(CFa), CHs H
39 2-f|l]or-3-piridila CHg CF(CF3)2 C2H5 H
40 2-fltor-3-piridila I CF(CF5), I H
41 2-fluorofenila CH; | CF(CF3). | CoHs H 171-
. 172
42 2-fluorofenila CH; | CF(CF3), | CHs H | 128-
132
43 2-fluorofenila CH; | CF(CFs), [CHCH| H |
3)
44 2-fluorofenila |- CF(CF3), | H
45 2-fluorofenila Br 'SCsF+-n Br H
46 2-fluorofenila | SCiF7-n I H
47 2-bromo-3-piridila CH; | CF(CF3), | CyHs H
48 2-bromofenila CH; | CF(CF3), CoHs H
49 - 2-metil-3-piridila CHs | CF(CF3); | CH, H-
50 2-metil-3-piridila CH; | CF(CF3), | CoHs H
51 2-metilfenila CHs; | CF(CF3), | CsHs H
52 2-metilfenila CHs; | CF(CFj), CHs H
53 2-metilfenila | CF(CF3), | H
54 2-iodofenila CH; | CF(CF3), | CoHs H
55 | 3-(t-butil)-1-metil-5-pirazolila | CHz | CF(CF3), | CoHs H
56 | 3-(trifluorometil)-2-piridila | CHs | CF(CFs), | CHs H
57 3-(trifluorometil)-2-piridila CH; | CF(CF3), | CHs | H
58 3-(trifluorometil)fenila " CHs | CF(CF3), | CHs H
59 3,4-diclorofenila CH; | CF(CF3), CoHs H
60 3,5-dicloro-2-piridila CH; | CF(CF3), C,Hs H
61 3,5-diclorofenila CH; | CF(CF3)2 | CoHs H
62 3-cloro-5-(trifluorometil)-2- CH; | CF(CF3)2 | CHs | . H
- piridila v
63 3-cloro-2-tienila CHs | CF(CF3), | CoHs H
64 3-cloro-2-tienila CH; | CF(CF3), CoHs - H
65 3-cloro-2-piridila CH; | CF(CFa)2 | CoHs H
66 3-clorofenila | CH; | CF(CFs), | CoHs H
67 3-clorofenila CH; | CF(CF3), CH, H 95-
: 100
68 3-clorofenila Cl S(O)CoFs Cl H
69 3-hidréxi-2-piridila CH; | CF(CF3), | CoHs H
70 3-fluorofenila CH; | CF(CF3), | C.Hs H
71 3-fluorofenila CH; | CF(CFj), CH, H
72 3-fluorofenila CH; | CF(CFj), CH, I
73 3-fluorofenila Cl SC,Fs Cl H
74 3-fluorofenila CH; | CF(CF3), | CuHs H
75 3-metilfenila | CHs | CF(CF3), | CoHs H
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.76 3-metoxi-5-(trifluorometil)-2- CHs CF(CF3)2 CoHs H
tienila
77 | 4-(trifluorometil)-3-piridila CH; | CF(CFs), | CoHs H
78 4-(trifluorometil)-3-piridila CH; | CF(CF3), | CHs H
79 4-(trifluorometil)fenila CH; | CF(CF3), CoHs H
80 4-(trifluorometil)fenila CH; | CF(CFa), CH, H
81 4-(trifluorometil)fenila | CF(CF3), CHj |
82 4-(trifluorometil)fenila CH; | CF(CF3); | CHs Me
83 | 4-(trifluorometilsulfonil)fenila | CH; | CF(CF3), | CHs H
84 | 4-(trifluorometilsulfonil)fenila | CH; | CF(CFj3), CHs H
85 4-(trifluorometiltio)fenila [ CHs | CF(CFa), CH;3 H
86 4-(trifluorometiltio)fenila CH; | .CF(CF3), | CoHs H
87 4-(trifluorometiltio)fenila CH; | CF(CFa), | CHs H
88 Difluor-3-piridila CH3 | CF(CF3), | CoHs H
89 4-etoxifenila “CHz | CF(CF3), CHs H
90 4-clorofenila CHy | CF(CF3)2 | CoHs H | 187-
’ 189
91 4-clorofenila CH; | CF(CF3), CH; H 215-
218
92 4-clorofenila CH; | CF(CF3), | CH(CH H
' ‘ 3)2
93 4-clorofenila CoHs | CF(CF3); | CoHs H
94 4-clorofenila I | CF(CFa), | " H
95 | 4-clorofenila Cl | S(O)CsF+- Cl H
n _
96 4-clorofenila CHas SCF; CHs | H
97 4-fluorofenila CH; | CF(CFj), C,Hs H
98 4-fluorofenila CHs | CF(CF3), | CoHs Br
99 4-fluorofenila_ Cl SCF; | ClI H
100 4-fluorofenila Br SCF; Br H
101 4-fluorofenila CH, SC,Fs CHj3 H
102 4-bromo-1-etil-3-metil-5- CH; | CF(CF3). CaHs H
pirazolila . .
103 4-bromofenila CH; | CF(CFa3), | CoHs H
104 | 4-metil-1,2,3-tiadiazol-5-ila | CHz | CF(CFs), | CHs | H
105 4-metilsulfinilfenila CH; | CF(CF3) CHs H
106 4-metilsulfinilfenila CH; | CF(CFa), CHs H
107 4-metilsulfinilfenila CHs | CF(CF3), CHj H
108 4-metilfenila CHs | CF(CF3), | CoHs H
109 4-metilfenila CHs | CF(CF3); | CoHs . H
110 5-cloro-1-metil-3- CH; | CF(CF3), | CoHs H
(trifluorometil)-4-pirazolila :
111 5-cloro-2-tienila’ CH; | CF(CFj), C,Hs
112 5-cloro-3-piridila CHj; | CF(CF;), C,Hs
113 5-metil-4-isoxazolila CH; | CF(CF3), | CoHs
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114 | 6-cloro-4-(trifluorometil)-3- | CHsz | CF(CF3). | CzHs H
piridila
115 6-cloro-3-piridila CH; | CF(CF3), | CsHs H
116 6-cloro-3-piridila I CF(CF3), | H
117 6-cloro-3-piridila CH; | CF(CF3), | CoHs H
118 6-fluor-3-piridila CH; | CF(CF3), Br H
119 6-flior-3-piridila CH; | CF(CF3), | CoHs H
120 6-flior-3-piridila Br | CF(CFj) Br H
121 2-tienila CH; | CF(CF3); | CoHs H
122 2-tienila CH; | CF(CF3), |- CoHs H 202-
203
123 2-tienila CH; | CF(CF3), C.Hs H
124 3-tienila CHs | CF(CF3), | C:Hs H
125 2-piridila CH; | CF(CF5), CHj H
126 2-piridila CH; | CF(CF5), C,Hs H
127 3-piridila CHs | CF(CF3), | C.Hs H
128 3-piridila CHs | CF(CFs), | CoHs | H
129 4-piridila CH, | CF(CF3), | CHs H
130 4-piridila CH; | CF(CF5), C,Hs H
131 Fenila CHs | CF(CF3); | CoHs H
132 Fenila VH, CoFs CH; | H
133 Fenila CH; C,Fs CHs H
134 Fenila CH; | CF(CF3), CHs H
135 2-furila CHz | CF(CF3); CoHs H 191-
: 193
136 2-furila CH; | CF(CFa). | C.Hs H
137 6-cloro-5-metil-3-piridila CH; | CF(CF3), | CoHs H
138 4,5-dimetil-3-piridila CHs | CF(CF2a); | CoHs H
139 4,6-dicloro-3-piridila CHs; | CF(CF3); | CoHs H
140 4-cloro-2-piridila CH; | CF(CF3), | CoH3 H
141 | 2-cloro-6-metiltio-4-piridila CH; | CF(CFj), C,H; H
142 2-hidroxi-3-piridila CHs | CF(CF3), C,H; H
143 2,6-difltior-3-piridila CHs; | CF(CFs). | C:Hs | H
144 |  2-bromo-5-metil-3-piridila CHs | CF(CF3), | CoH, H
145 2-bromo-5-etil-3-piridila CH;s | CF(CFa); | CHs H
146 5-bromo-3-piridila CHs | CF(CF3), | CHj H
147 5-(trifluormetil)-2-piridila CH; | CF(CFs), C,H; H
148 | 2,6-dicloro-5-fluor-3-piridila CH; | CF(CF5), C,H; H
149 3,5-dicloro-4-piridila CHs | CF(CF3); | CoHs H
150 3-cloro-4-piridila CHs | CF(CF3), | CH3 H
151 5-cloro-2-piridila CH; | CF(CF5), C.H; H
152 6-cloro-2-piridila CH; | CF(CFa3), C,H; H
153 2-fluorofenila Br CF(CF3), Br H
154 4-clorofenila Br CF(CF3). Br H
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155 2,6-difluorofenila Br CF(CF3), Br H
156 2-cloro-3-piridila | CF(CFa), I H
157 2-fltior-3-piridila - Br | CF(CFa3), Br H
158 2-fluorofenila CHs | CF(CFs), | CHs cl | 221

Exemplo de Teste Bioldgico 1: Teste para embrides de Spodoptera litura

Preparacéo da solugdo de farmaco de amostra
Solvente: dimetil formamida: 3 partes em peso
~ Emuilsificante: polioxietileno alquilfenil é'ter
1 parte em peso

1 Parte em peso do composto ativo foi misturada com a 'quahti-
dade acima mencionada de um solvente contendo a quantidade acima men-
cionada de emulsificante a fim de preparar a formulagéo de um composto
ativo apropriado, e a mistura foi diluida com &gua para uma concentragao

predeterminada.

- Método teste

- As folhas de batata doce foram imersas em uma solugcéo de far-

-maco de amostra que foi diluida com agua para uma concentragcdo prede-

terminada e carrégadas em uma placa de Petri com um didmetro de 9 cm
apos secar a solugéo de farmaco. 10 embrides com 3 instar de Spodoptera
litura foram gotejados nelas, a placa de Petri foi colocada em uma camara
de temperatura constante a 25 °C, as folhas de batata doce foram adicio-
nalmente adicionadas apés 2 dias e 4 dias e o nimero de embriées mortos
foi exarﬁinado ap6s 7 dias para calcular uma razao de inseticida.

No presente teste, o resultado de 2 placas de Petri por uma divi-
séo foi medido. '
Resuitado do Teste

No exemplo 1 de teste bioldgico acima mencionado, 0os compos-
tos dos compostos n* 21, 24, 34, 35, 41, 42, 67, 90,_ 91, 155 e 158 como

- exemplos tipicos exibiram o efeito de controle de peste com uma razéao de

inseticida de 100% em uma concentragao de ingrediente eficaz de 20 ppm.

Exemplo de Teste bioldgico 2: Teste para Tetranychus urticae (teste de s-

pray)

Método de teste
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50 a 100 de insetos adultos de Tetrahychus urticae foram inocu-
lados sobre as folhas de feijéo manteiga no periodo de evolugao de 2 folhas
reais que fo‘ram cultivadas em um pote com um diametro de 6 cm Uma
quantidade adequada de uma solugéo diluida aquosa com uma concentra-

cao predeterminada do composto ativo preparado como acima foi vaporiza-

da apos 1 dia empregando-se uma pistola de spray. Apds a pulverizago, ela .
foi colocada em uma estufa e uma razao acaricida foi calculada apds 7 dias.

Resultado do Teste

Os compostos de numeros 67, 90 e 155 como Exemplos tipicos
exibiram o efeito de controle de peste com uma taxa inseticida de 98% ou
mais em uma concentrac¢ao de ingrediente eficaz de 500 ppm.

Exemplo de Formulacdo 1 (granulos)

25 partes de agua foram adicionados a uma m;istura de.10 par-
tes do composto n? 21 da presente invengao, 30 partes de bentonita (mont-
morilonita), 58 partes de talco e 2 partes de sulfbnato de lignina. Ela foi ade-
quadamente amassada e granulada em grénulos com malhas 10 a 40 por
um granulador de extrusdo e eles foram secados a 40 a 50°C para preparar
granulos. :

Exemplo de Formulacgdo 2 (gréanulos)

95 partes de granulos de mineral em argila tendo uma distribui-
cdo de diémafro de particula de uma faixa de 0,2 a 2 mm foram carregadosv
em um misturador giratério, 5 partes do composto n? 21 da presente inven-
¢do foram vaporizadas juntamente com um diluente liquido sob rotacéo para
uniformemente umidecé-las e em seguida elas foram secadas a 40 a 50°C
para préparar granulos.

Exemplo de Formulagdo 3 (emulséo)

30 partes do composto n° 21 da presente invencgéo, 55 partes de
xileno, 8 partes de polioxietileno alquilfenil éter e 7 partes de sulfonato de
alquilbenzeno de calcio foram misturados por agitacao para preparar emul-
sdo. | | '
Exemplo de Formulacao 4 (pé dispersivel em dgua)

15 partes do composto n? 21 da presente invengao, 80 partes de
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‘uma mistura de carbono branco (pé fino de 6xido de silicio amorfo contendo

agua) e argila em pé (1: 5), 2 partes de sulfonato de alquilbenzeno de sédio
e 3 partes do condensado de formalina com sulfohato de alquilnaftaleno de
sddio foram misturados por pulverizagdo para preparar pé dispersivel em
agua. '

Exemplo de Formulacdo 5 (granulos dispersiveis em adgua)

20 partes do composto n2 21 da presente invengado, 30 partes de
sulfonato de lignina de sédio, 15 partes de bentonita e 35 partes de po de |
terra diatomacea cailcinada foram adequadamente misturados, agua foi adi-
cionada a eles e a mistura foi extrusada com uma peneira de 0,3 mm e se-

cada para preparar granulos dispersiveis em agua.
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REIVINDICACOES

1. 2-Acilaminotiazol-4-carboxamidas da férmula (h

j__l—- o 6]
RZ
¥ ;
: ‘HNIj\
o R‘ RJ »

em que R' representa fenila que pode ser opcionalmente substituida, ou um

grupo heterociclico de 5 ou 6 membros contendo pelo menos um heteroato-
mo selecionado de um grupo consistindo em N, O e S que pode ser opcio-

- nalmente substituido,

R? representa halogénio, C1.6 alquila ou C1.¢ haloalquila, |

R® representa Ci.¢ haloalquila, Cy.s haloalcoxi, Ci. haloélquiltio,
C1.s haloalquilsulfinila ou C1-é haloalquilsulfonila,

R* representa halogénio, C.¢ alquila ou C1.¢ haloalquila, e

X-répresenta hidrogénio, halogénio, C1.s alquila ou Cy¢ haloal-
quila. |

2. Compostos de acordo .com a reivindicagdo 1, em que R're-
presenta fenila que pode ser opcionalmente substituida com pelo menos um
selecionado arbitrariamente de um grupo consistindo em Cy. alquila, Cis
alcoxi, Cq.e alquiltio, Cy.¢ alquilsulfinila, Ci.6 'alquilsulforhlila, C1-6 haloalquila,
Cs.¢ haloalcoxi, Cy.¢ haloalquiltio, C1.6 haloalquilsulfinila ou C4.¢ haloalquilsul-
fonila, nitro, hidroxi e halogénio, ou um grupo heterociclico de 5 ou 6 mem-
bros contendo pelo menos um heteroatomo selecionado de um grupo con-
sistindo em N, O e S que pode ser opcionalmente substituido com pelo me-
nNos um seleéionado arbitrariamente de um gnjpo consistindo em Cy. alquila,
C1.6 alcoxi, Cy.¢ alquiltio, C+.¢ alquilsulfinila, Cy.¢ alquilsulfonila, C1.¢ haloalqui-
la, C1.¢ haloalcoxi, Cq.¢ haloalquiltio, C4.¢ haloalquilsulfinila ou Cy.¢ haloalquil-
sulfonila, nitro, hidréxi e halogénio,

R? representa halogénio, C1.4 alquila ou C4.4 haloalquila,

R® representa Ci.4 haloalquila, Ci.4 haloalcéxi, Cy.4 haloalquiltio,

C1.4 haloalquilsulfinila ou Cia haloalquilsulfonila,
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'R* representa halogénio, C1.4 alquila ou C4.4 haloalquila, e

X representa hidrogénio, halogénio, Ci.4 alquila ou C4.4 haloal-
quila. | o
3. Compostos de acordo com a reivindicagdo 1 ou 2, em que R!
representa fenila que pode ser opcionalmente substituida com pelo menos
um selecionado arbitrariamente de um grupo consistindo em Cy:4 alquila, C1-4
alcoxi, C1.4 alquiltio, C1.4 alquilsulfinila, C4.4 alquilsulfonila, C1.4 haloalquila,
Cia haloélcéxi, C1.4 haloalquiltio, C1.4 haloalquilsulfinila ou C1.4 haloalquilsul’- |
fonila, nitro, hidréxi e halogénio, ou piridila, pirazolila, tienila, furila, isooxazo-
lila ou tiadiazolila que pode ser opcionalmente substituida com pelo menos
um selecionado arbitrariamente de um grupo consistindo em Ci.4 alquila, Cy4
alcoxi, Ci.4 alquiltio, C1.4 alquilsulfinila, Cy.4 alquilsulfonila, Cs.4 haloalquila,
Cia hanaIcoxu C1.4 haloalquiltio, C1.4 haloalquilsulfinila ou C+.4 haloalqunlsul-

- fonila, nitro, hidréxi e halogénio,

R? representa flaor, cloro, bromo, iodo, metila, etila, propila, buti-
la, trifluorometila ou perfluoroetila,

R® representa Cia hana|qUi‘Ia, C1.4 haloalcéxi, Cy.4 haloalquiltio,
C1.4 haloalquilsulfinila ou C1.4 haloalquilsulfonila,

R* representa fluor, cloro, bromo, iodo, metila, etila, propila, buti- -
la, trifluorometila ou perfluoroetila, e

X representa 'hidrogénio flﬁor, cloro, bromo, iodo ou metila.

4. Composto de acordo com a reivindicagao 1, 2 ou 3, em que

R' representa fenila que pode ser opcionalmente substituida
com pelo menos um selecionado arbitrariamente de cloro e fidor ou R' re-
presenta tienila ou furila,

R? representa bromo |odo metila,

R® representa Cj.4 haloalquila

R* representa bromo, iodo, metila, etila e

X representa hidrogénio ou cloro.

5. Processos para a preparagao dos compostos da formula (h
como deflmdos na reivindicagao 1, caracterizados pelo fato de que

Método de preparagao (a),:
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Um método de reagir compostos da formula (1
NH,

A

em que R?, R®, R* e X sdo como definidos acima,

com os compostos da férmula (ll1)

O

. 1)‘1\ (I
R” Hal
em que R' é como acima definido e Hal representa halogénio,

na presenga de solventes inertes, e se apropriado, na presenca de uma ba-
se e/ou um catalisador de transferéncia de fase, |

Método de preparagéb (b):
Um método de reagir compostos da férmula (1V)

(V)

em que R? R® e R* sdo como definidos acima, na presenga de solventes
inertes, e se apropriado, na presenga de uma base e/ou um catalisador de
transferéncia de fase,

6. Composicdes inseticidas, caracterizadas pelo fato de conte-
rem pelo menos um compoSto da férmula (1).

7. Processo para combater ervas daninha, caracterizado pelo
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‘fato dos compostos da férmula (I) serem deixados agir sobre insetos nocivos

e/ou seu habitat.

8. Emprego dos compostos da férmula_(l) para combater insetos
nocivos. _

9. Processo para a preparagdo de composicoes inseticidas, ca-
rac_te_rizédo pelo fato dos compost’os_da férmula (Al) serem misturados com

agentes tensoativos e/ou extensores.

10. Compostos da formula (1)
iy .

em que R?, R%, R* e X sdo como definidos na reivindicagéo 1.
11. Compostos da formula

1 \ :
A v

em que R?, R®, R* e X s0 como definidos na reivindicagao 1.
_ 12. Emprego das composi¢des como definidas na reivindicagdo
6 para o tratamento de sementes. '
13. Emprego de compbsigée’s como definidas na reivindicagao 6
para o tratamento de plantas transgénicas.
| 14. Emprego de composi'gées como definidas na reivindicagéo 6

para o tratamento de sementes de plantas transgénicas.

15. Método para tratar sementes compreendendo tratar as se-
mentes com uma composigao como definida na reivindicag-éo 6.

16. Método para tratar plantas transgéhicas compreendendo a-
plicar uma composi¢do como definida na reivindicag&o 6.

17. Método para tratar as sementes de plantas transgénicas



compreendendo tratar as sementes de plantas transgénicas com uma com-

posicao como definida na reivindicagé’o 6.
18. Sementes tratadas com uma composi¢cao como definida na

reivindicagao 6.
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_ RESUMO
Patente de Invengdo: "2-ACILAMINOTIAZOL-4-CARBOXAMIDAS DE IN-
SETICIDA". |

A presente inveng¢ao refere-se a 2-Acilaminotiazol-4-

carboxamidas da férmula (1) e aplicagao das mesmas como um inseticida.

R TINHi

- em que R' representa fenila que pode ser opcionalmente substituida, ou um

grupo heterociclico de 5 ou 6 membros contendo pelo menos um heteroato-

mo selecionado de um grupo consistindo em N, O e S que pode ser opcio-

nalmente substituido,
~ " R? representa halogénio, C,.¢ alquila ou C1.¢ haloalquila,
R? representa Ci.¢ haloalqu’ila,‘Cps haloalcéxi, Ci.¢ haloalquiltio,

- Cy. haloalquilsulfinila ou Cie haloalquilsulfonila,

R* representa halogénio, Ci.6 alquila ou C1-s haloalquila, e
X representa hidrogénio, halogéhio, Ci alquila ou Cy¢ haloal-

quila, e 0 emprego dos novos compostos como inseticidas.



	BIBLIOGRAPHY
	DESCRIPTION
	CLAIMS
	DRAWINGS
	ABSTRACT

