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Relatoric Descritivo da Patente de Invengao para "ISOPENTIL-
CARBOXANILIDAS, SEU PROCESSO DE PREPARACAO, SEU USO E
SEUS INTERMEDIARIOS, COMPOSIGAO E SEU PROCESSO DE PRE-
PARAGAQ, E METODO PARA CONTROLAR MICROORGANISMOS IN-
DESEJADOS".

A presente invencgao refere-se a novas isopentilcarboxanilidas, a
uma pluralidade de processos para sua preparagac € a seu uso para contro-
lar microorganismos indesejados.

Ja & conhecido que numerosas carboxanilidas tém propriedades
fungicidas (conforme, por exemplo, WO 02/059086, WO 00/09482, EP-A 0O
824 089, EP-A 0 755 827, EP-A 0 589 301, EP-A 0 545 098, JP 11-335364,
JP 10-310577 e JP 10-251240). S&o0 conhecidos, por exemplo, 1-metil-N-[2-(3-
metilbutil}fenil]-3-(trifluorometil)-1H-pirazola-4-carboxamida {de EP-A 0 824 099)
e 2,5-dimetil-N-[3-(3-metilbutil)fenil]-3-furamida de (EP-A 0 755 927). A ativida-
de destes compostos é boa,; entretanto, é algumas vezes insatisfatéria em
haixas taxas de aplicagao.

Esta invencdo agora fornece novas isopentilcarboxanilidas da

farmula (1)

em que

— 3 S
R \
) /Qr\s & J%)
L representa : '
# # #
-1 L-2 L-3 L-4

l .-

em que a ligagao rotulada com * & ligada a amida, ao passo que a ligacao
rotulada com # € ligada a cadeia lateral de alquila,

R’ representa hidrogénio, Ci-Cg-alquila, Ci-Ce-alquilsulfinila,
Ci-Ce-alquilsulfonila,  C4-Cs-alooxi-Ci-Coalquila,  Csi-Cg-cicloalquila;  C1-Ce-

haloalguila, C+-Cs-haloalquiltio, C+-Cy-haloalquilsulfinila, C-Ca-haloalquilsulfonila,
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halo-C-C4-alcdxi-C4-Cy4-alquila, Cs-Ce-halocicloalquila tendo em cada caso
de 1 a 9 atomos de fldor, cloro &/ou bromo; formila, formila-C4-Cs-alquila,
(C4-Cs-alquilicarbonil-C;-Cs-alquila, (C4-Cs-alcoxi)carbonil-C4-Cs-alquila; ha-
lo-(C+-Cs-alquil)carbonil-C4-Cs-alquila, halo-(C4-Cs-alcoxi)carbonil-Ci-Cs-alquila
tendo em cada caso de 1 a 13 atomos de fldor, cloro e/ou bromo;

(C1-Cg-alquilcarbonila, (C4-Ce-alcdxicarbonila, (C1-Cq-alcdxi-C;-
Cs-alquil)carbonila, (C,-Cg-cicloalquil)carbonila; (Cy-Cs-haloalquilicarbonila,
(C4-Cg-haloalcéxijcarbonila, (halo-C4-Cy-alcoxi-C4-Cs-alquil)carbonila, (Ca-Ce-
halocicloalquiljcarbonila tendo em cada caso de 1 a 9 atomos de fldor, cloro
e/ou bromo; ou -C(=0)C(=0)R?, -CONR®R® ou -CHNR'R?,

R? representa hidrogénio, fldior, cloro, metila ou triffuorometila,

R® representa hidrogénio, halogénio, Ci-Cg-alquila, Ci-Cg-ha-
loalquila,

R* representa hidrogénio, Ci-Ce-alquila, Ci-Ce-alcoxi, Ci-Cy
alcoxi-Cy-Cq-alquila, Ca-Cg-cicloalquila; Cq-Ce-haloalquila, Ci-Cg-haloalcoxi,
halo-C+-Cy-alcoxi-Ci-Cy-alquila, Cs-Cg-halocicloalquila tendo em cada caso
de 1 a 9 atomos de fidior, cloro e/ou bromo,

R® e R® independentemente um do outro representam hidrogé-
nio, C1-Cg-alquila, C4-Csalcoxi-C1-Cy-alquila, Cs-Ce-cicloalquila; C4-Ce-halo-
alquila, halo-C4-Cs-alcoxi-C4-Cy-alquila, Cs-Cg-halocicloalquila tendo em ca-
da caso de 1 a 9 atomos de fluor, cloro e/ou bromo,

R° ¢ R® além disso juntamente com o &tomo de hidrogénio ao
qual eles sdo ligados formam um heterociclico saturado contendo 5 a 8 &-
tomos de anel que & opcionalmente mono- ou polissubstituido por substituin-
tes idénticos ou diferentes do grupo consistindo em halogénio e Cq-Cy-
alquila, onde o heterociclico pode conter 1 ou 2 outros heterodtomos néo
adjacentes do grupo consistindo em oxigénic, enxofre e NR®,

R” e R? independentemente um ou outro representam hidrogé-
nio, C4-Cg-alquila, Cs-Cg-cicloalquila; Ci-Cg-haloalquila, Cs-Cg-halociclo-
alquila tendo em cada caso de 1 a 9 atomos de fitor, cloro e/ou bromo,

R” e R® além disso juntamente com o dtomo de hidrogénio ao

qual eles sao ligados formam um heterociclico saturado contendo 5 a 8
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membros de anel que é opcionalmente mono- ou polissubstituido por substi-
tuintes idénticos ou diferentes do grupo consistindo em halogénio & C4-Cy-
alquila, onde o heterociclico pode conter 1 ou 2 outros heterodtomos néo
adjacentes do grupo consistindo em oxigénio, enxofre e NR®,

R° representa hidrogénio ou C4-Cg-alquila,

A representa o radical da formula (A1)
10

R

'1\112 (A1), em que
R

R'® representa hidrogénio, hidroxila, formila, ciano, halogénio,
nitro, Ci-Cy-alquila, C4-Cs-aleoxi, Ci-Cy-alquiltio, Ca-Ce-cicloalquila, C4-Cq-
haloalquila, C4-C4-haloalcdxi ou Ci-Ca-haloalquiltio tendo em cada caso de 1
a 5 atomos de halogénio, aminocarbonila ou aminocarbonila -C+-Cq-alquila,

R" representa hidrogénio, halogénio, ciano, Ci-Cs-alquila, Ci-
Cs-alcoxi, Cq-Cy-alquiltio, C4-Cy-haloalquila ou C4-C4-haloalquiltio tendo em
cada caso de 1 a 5 atomos de halogénio, e

R' representa hidrogénio, Ci-Cealquila, hidréxi-Ci-Cy-alquila,
Co-Ceralquenila, Ca-Ce-cicloalquila, Cy-Cs-alquiltio-Ci-Cy-alquila, C4-Cq-al-
¢6xi-C1-C4-alquila, Cq-Cy-haloalquila, C+-Cy-haloalquiltio-C+-Cs-alquila, Cy-Cy-
haloalcdxi-C4-Cs-alquila tendo em cada caso de 1 a 5 atomos de halogénio,
ou representa fenila,

com a condicdo de que R' ndo represente iodo se R'" repre-
sentar hidrogénio e

com a condicdo de que R' ndo represente triffuorometila ou di-
fluorometila se R® e R' representarem hidrogénio e R'? representar metila,
ou

A repre:snta ogzsadical (A2)

o / S\ (A2), em que

R"e R™ independentemente um ou outro representam hidrogé-

nio, halogénio, C4-Cy-alquila ou C4-C4-haloalquila tendo de 1 a 5 atomos de

halogénio e



R'® representa halogénio, ciano ou C:-Cy-alquila, ou C4-Cy-halo-

alquila ou C4-C4-haloalcoxi tendo em cada caso de 1 a 5 atomos de halogé-

nio,
ou
5 A representa o radical da férmula (A3)
Rﬂ
mj_\f\ N {A3), em que
R S R

R'® e R" independentemente um do outro representam hidro-
génio, halogénio, C4-Cy-alquila ou C+-Cs-haloalquila tendo de 1 a 5 atomos
de halogénio e
R'® representa hidrogénio, Ci-Cs-alquila ou Cs-Ce-haloalquila
10 tendo de 1 a 5 a&tomos de halogénio,
ou
A representa o radical da formula (A4)

@ (Ad), em que
H19

R'® representa hidrogénio, halogénio, hidroxila, ciano, Ci-Ce-
alquila, C:-C4-haloalquila, C;-Cs-haloalcéxi ou Ci-Cy-haloalquiltio tendo em
15 cada caso de 1 a 5 atomos de halogénio,
ou
A representa o radical da formula (A5)

(A5), em que

20

R? representa halogénio, hidroxila, ciano, Ci-Cy-alquila, C1-Ca-
alcoxi, C4-Cyalquiltio, Cy-Cy-haloalquila, Cy-Cy-haloalquilio ou Cq-Cy-
20 haloalcoxi tendo em cada caso de 1 a 5 atomos de halogénio e
R representa hidrogénio, halogénio, ciano, C;-C-alquila, Cs-
Cys-alcdxi, Cy-Cy-alquiltio, C1-Cy-haloalquila, C-Cy-haloalcoxi tendo em cada
caso de 1 a 5 atomos de halogénio, C+-Cs-alquilsulfinila ou C4-Cy-alquil-
sulfonila,
25 ou
A representa o radical da férmula (A6)



S
[OICHQ (AG),

ou
A representao radicgl da férmula (A7)
EIH (A7), em que
s
R? representa C-Cy-alquila ou C4-Cy-haloalquita tendo de 1 a 5
atomos de halogénio,
5 ou

A representa o radical da formula (A8)

(]\/ (A8), em que

s R

R% representa Cy-Cy-alquila ou C4-Cy-haloalquila tendode 1a 5

atomos de halogénio,

ou
10 A representa o radical da formula (A9)
RQE
HzAl/;ﬁﬁze (Ag)’ em que

R** e R*® independentemente um do outro representam hidro-
génio, halogénio, amino, C+-Cs-alquila ou C;-C,-haloalquila tendo de 1 a 5
atomos de halogénio e

R? representa hidrogénio, Ci-Cs-alquila ou Ci-Cs-haloalquila

15 tendo de 1 a 5 &tomos de halogénio,

com a condigio de que R* e R ndo podem simultaneamente
representar metila se R* representar hidrogénio,

ou

A representa o radical da formula (A10)

HZB RZQ
/B (A10) em que
H27 O
20 R? e R? independentemente um do outro representam hidro-

génio, halogénio, amino, nitro, C;-Cs-alquila ou C4-C4-haloalquila tendo de 1
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a 5 atomos de halogénio e
* representa halogénio, Ci-Cy-alquila ou C,-Cu-haloalquila
tendo de 1 a 5 atomos de halogénio,
ou
A representa o radical da férmula (A11)

31
N
- /«;\X\ (A11) em que
% representa hidrogénio, halegénio, amino, C-Cs-alquilaming,
di-(C4-Cy-alquil)amino, ciano, C4-C4-alquila ou C4-C4-haloalquila tendo de 1 a
5 atomos de halogénio e |
¥ representa halogénio, hidroxila, C1-Cy-alauila, Ci-Ca-alcoxi,
Cs-Cg-cicloalcjuila, C4-Cy-haloalquila ou C4-Cy-haloalcdxi tendo em cada caso
de 1 a 5 &tomos de halogénio,
com a condigio de que R nédo represente trifluorometila, difluo-
rometila ou metila se R® representa hidrogénio e R™ representa metila,
ou
A representa o radical da formula (A12)

aa/(‘i (A12) em que

R* representa hidrogénio, halogénio, amino, C4-Cs-alquilamino,
di-(C4-C4-alquil)amino, ciano, C4-Cs-alquita ou C4-Cy-haloalquila tendo de 1 a
5 &tomos de halogénio e

R® representa halogénio, Ci-Cs-alquila ou Ci-Cshaloalquila

tendo de 1 a 5 atomos de halogénio,

ou
A representa o radical da formula (A13)
RSS
N
» /Q‘\ﬁ\ (A13) em que

* representa hidrogénio ou C;-Cq-alquila e
R® representa halogénio ou Cy-Cq-alquila,

ou



A representa o radical da formula (A14)

N
[I% (A14) em que
N” "R

R* representa hidrogénio, halogénio, Ci-Ce-alquila ou Ci-Csr

haloalquita tendo de 1 a 5 tomos de halogénio,

ou
5 A representa o radical da férmula (A15)
RST
@ (A15) em que
N/

R¥ representa halogénio, hidroxila, Ci-Cs-alquila, Ci-C4-alcoxi,
C4-Cy-alquittio, C4-Cyhaloalquila, Cy-Cy-halcalquiltio ou C4-Cs-haloalcoxi
tendo em cada caso de 1 a 5 atomos de halogénio,

ou
10 A representa o radical da férmula (A16)
H4D
)@
RN R (A16) em que
&

R* representa hidrogénio, ciano, Ci-Ce-alquila, C-Cs-haloal-
quila tendo de 1 a 5 atomos de halogénio, Cy-Cs-alcdxi-C4-Cy-alquita, hidro-
xi-C1-Cy-alquila, C1-Cy-alquilsulfonila, di(C4-C-alquil)aminossulfonila, Cq-Cs-
alquilcarbonila ou em cada caso opcionalmente substituido por fenilsulfonila

15 ou benzoila,

R® representa hidrogénio, halogénio, Ci-Cy-alquila ou Ci-Cs
haloalquila tendo de 1 a 5 atomos de halogénio,

R* representa hidrogénio, halogénio, ciano, C-Cs-alquila ou Ci-
Cy-haloalquila tendo de 1 a 5 atomos de halogénio,

20 R* representa hidrogénio, halogénio, Ci-Cs-alquila ou Ci-Ce-
haloalquila tendo de 1 a 5 &tomos de halogénio,

com a condi¢io de que R* ngo represente trifluorometila,

ou

A representa o radical da férmula (A17)
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R
H (A17) em que

e
~
N

R* representa Ci-Cu-alquila.

Se apropriado, 0s compostos de acordo com a invengéo podem
ser apresentados como misturas de vérias formas isoméricas possiveis, em
particular de estereoisdmeros, tais como, por exemplo, E e Z, treo e eritro, e

5 também isdmeros opcionais, €, se aproptiado, também de tautémeros. Que
g reivindicado ambos sao os isdbmeros E e Z, e também o treo e eritro e 0s
isdmeros opcionais, quaisquer misturas destes isbmeros e as possiveis for-
mas tautomericas.

Aiém disso, foi descoberto que as isopentilcarboxanilidas da

10  formula (I) sdo obtidas quando
a) é&cido carboxilico derivado da férmula (1)

)y ()

AT X
em que
A é como definido acima e
X' representa halogénio ou hidroxila,
15 s&o reagidos com um derivado de anilina da formula (Iif)
HN—L
$1
3
H,C (H)HB ()
emque L, R' e R? séio como definidos acima,
se apropriado na presenca de um catalisador, se apropriado na
presenca de um agente condensador, se apropriado na presenga de um
aglutinante acido e, se apropriado, na presenga de um diluente,
20 ou

b) isopentilcarboxanilidas da formula (I-a)

N
4 (I-a)
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em que
L, A e R® sdo como definidos acima
s80 reagidos com haletos da férmula (IV)
A—x (Iv)
em que

X2 representa cloro, bromo ou iodo,

R"™ representa C;-Cg-alquila, C-Ce-alquitsulfinita, C+-Ce-alquil-
sulfonita, C4-Cs-alcdxi-C4-Cy-alquila, Cs-Cs-cicloalquila; C+-Cg-haloalquila, C4-
Cs-haloalquiltio, C4-Cs-haloalquilsuffinila, Cy-C4-haloalquilsulfonila, halo-C-
Cq-alcoxi-C1-Ca-alquila, C5-Cg-halocicloalquila tendo em cada caso de 1 a 9
atomos de fldor, cloro e/ou bromo; formila, formil-Cy-Cs-alquila, (C4-Cs-
alquilcarbonil-Cy-Cs-alquila, (C+-Cs-alcéxi)carbonil-C+-Cs-alquila;  halo-(C4-
Cs-alquil)carbonil-C4-Cs-alquila, halo-(C4-Cs-alcdxicarbonil-C4-Cs-alquila em
cada caso tendo de 1 a 13 atomos de fltior, cloro e/ou bromo;

(C4-Cg-alquil)carbonila, (C4-Cg-alcoxijcarbonila, (C1-Cq-alcoxi-Cy-
Cs-alquilicarbonila, (Cs-Cs-cicloalquilcarbonila; (C+-Ce-haloalguil)carbonila,
(C+-Ce-haloalcdxi)carbonila, (halo-Cy-C4-alcdxi-Cy-Cy-alquilicarbonila, (C3-Ce-
halocicloalquitjcarbonila tendo em cada caso de 1 a 9 atomos de fltor, cloro
e/ou bromo: ou -C(=0)C(=0)R*, CONR®R® ou -CH.NR'R®,

em que R*, R®, R®, R” e R® sdo como definidos acima,
na presenga de uma base e na presenca de um diluente,

ou

¢) isopentona derivados da férmula (V)
' (V)

em que .
R', R% R’ e A séo como definidos acima,
séo reagidos com hidrazina (ou hidrato de hidrazina) na presen-
¢a de uma base e, se apropriado, na presenga de um diluente,

ou

d) isopenteno derivada da férmula (VI)
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N
R (V1)

em que R, R, R® e A s30 como definidos acima,
sd@o hidrogenados, se apropriado na presenga de um diluente e

se apropriado na presenca de um catalisador,

ou
5 e) derivados de isopentina da formula (VIl)
RZ
R CHs
- cH, (Vi)
N—R'
/
A

em que R, R?, R® e A sd0 como definidos acima,

sao hidrogenados, se apropriado na presencga de um diluente e
se apropriado na presencga de um catalisador,

Finalmente, descobriu-se que as novas isopentilcarboxanilidas

10 da férmula (1) tém propriedades microbicidas muito boas e podem ser em-
pregadas para controlar microorganismos indesejados tanto em protecao de
colheita quanto na protecdo de materiais.

A férmula (1) fornece uma defini¢do geral das isopentilcarboxani-
lidas de acordo com a invengao. As definigdes de radical preferidas mostra-

15 das acim e abaixo s&o dadas abaixo. Estas definicoes aplicam-se tanto aos
produtos finais da férmula (1) quanto igualmente a todos os intermediarios.

L preferivelmente representa L-1 onde R? pode em cada caso
ter os significados geral, preferido, particularmente preferido, muito particu-
farmente preferido ou especialmente preferido.

20 L também preferivelmente representa L-2.

L também preferivelmente representa L-3.

L também preferivelmente representa L-4.

L paricularmente preferivel representa L-1, onde R? pode em
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cada caso ter os significados geral, preferido, particularmente preferido, mui-
to particularmente preferido ou especialmente preferido.
L fambém particularmente preferivel representa L-2.

L muito particularmente preferive! representa L-1 onde R? em
cada caso tem significado geral, preferido, particularmente preferido, muito

particularmente preferido cu especialmente preferido

R' preferivelmente representa hidrogénio,C:-Ce-alquila, Ci-Cy-

alquilsulfinila, C4-Cy-alquilsulfonila, C4-Cs-alcoxi-C+-Cs-alquila, Cs-Ce-cicloal-
quil; C4-Cs-haloalquil, Cs-Cs-haloalquiltio, C4-C,-haloalquilsulfiniia, Cs-Cs-
haloalquilsulfonila, halo-C4-Cs-alcdxi-Cs-Cs-alquila,  Cs-Cg-halocicloalquila
tendo em cada caso 1 a 9 &tomos de fllor, cloro e/ou bromo; formila, formil-
C4-Cs-alquila, (Cy-Cs-alquil)carbonil-C-Cs-alquila, (C4-Cs-alcoxi)carbonil-C+-
Ca-alquil; halo-(C4-Cs-alquilcarbonil-C+-Cs-alquila, halo-(C4-Ca-alcoxi) carbo-
nil-C4-Cs-alquila tendo em cada caso 1 fo 13 &tomos de fllor, cloro e/ou
bromo;
(C4-Ce-alquil)carbonila, (C4-Cq-alcdxi)carbonila, (C4-Cs-alcdxi-Cq-Cy-alquil) car-
bonila, (Cs-Ce-cicloalquil)carbonila; (C;-Cs-haloalquil)carbonila, (C4-Cs-halo-
alcdxi)carbonila, (halo-C+-Cs-alcdxi-Ci-Cs-alquil)carbonila, {Cs-Ce-halociclo-
alquilicarbonila tendo em cada caso 1 a 9 atomos de flior, cloro e/ou bromo;
ou -C(=0)C(=0)R", -CONR®R® ou -CH,NR'R?.

R' particularmente prefetivel representa hidrogénio, metila, eti-
la, n- ou isopropila, n-, iso-, sec- ou terc-butila, pentila ou hexila, metilsulfi-
nila, etilsulfinila, n- ou isopropilsulfinila, n-, is0-, sec- ou terc-butilsulfinila,
metilsulfonila, etilsulfonila, n- ou isopropilsulfonila, n-, iso-, sec- butilsulfoni-
la, metoximetila, metoxietila, etoximetila, etoxietila, ciclopropila, ciclopenti-
la, cicloexila, trifluorometila, triclorometila, triflucroetila, difluorometiltio, di-
fluoroclorometiltio, triﬂuoromefiltio, trifluorometilsulfinila, trifluorometilsulfo-
nila, trifluorometoximetila; formila, -CH,-CHO, -(CHy)2-CHO, -CHo-CO-CHs,
-CH-CO-CH,CHs, -CHo-CO-CH(CHa)z, -(CHy)o-CO-CHa, -(CHz)-CO-CH,CHs,
-(CHy)2-CO-CH(CHg)z, -CH,-COLCHa, -CH2-CO,CH,CHa, -CHy-CO,CH(CHa)e,
-(CHp)2"CO-CHs, -(CHz)2-CO-CHzCHs, -(CHz)z-CO:CH(CHa)2, -CH,-CO-CFs,
-CH,-CO-CClz, -CHp-CO-CH,CF3, -CH,-CO-CH,CCls, ~(CHy)o-CO-CH,CF3,
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+«(CH2);-CO-CH5CCls, ~CHo-CO.CH.CF3, -CHo-CO.CF2CF3, -CHo-CO.CH,CCl5,
-CHp-CO,CCILCCls,  ~(CH2)-CO:CHACFs,  -(CHa)p-CO:CFaCFs,  -(CHa)
CO,CH,CCls, -(CHz)2-CO-LCICCls;
metilcarbonila, etilcarbonila, n-propilcarbonila, isopropilcarbonila,  terc-bultil-
carbonila, metoxicarbonila, etoxicarbonila, ferc-butoxicarbonila, ciclopropilcar-
bonila; trifluorometilcarbonila, trifluorometoxicarbonila, ou -C(=O)C(=O)F{5,
-CONRR’ ou -CH,NR®R°,
| R’ muito particularmente preferivel representa hidrogénio,

metila, metoximetila, formila, -CH,-CHQ, -(CHy).-CHO, -CH>-CO-CHs,
-CH,-CO-CHoCH3, -CHp-CO-CH(CH3)y, -C{=0)CHO, -C(=0)C(=0)CHs, -
C(=0)C(=0)CH20CHs, -C(=0)CO,CHs, -C{=0)}CO,CH,CHs.

R® preferivelmente representa hidrogénio.

R® também preferivelmente representa fldor, onde flior é parti-

cularmente preferivel localizado na posicdo 4, 5 ou 6, muito particularmente

preferivel na posi¢do 4 ou 6, especialmente na posicao 4, do radical de ani-

lida [conforme férmula (1) acimal.
R® também preferivelmente representa cloro, onde cloro é par-
ticularmente preferivel localizado na posi¢do 5 do radical de anilida [confor-

me formula (I} acima). Cloro é também particularmente preferive| localizado

na posicao 4 do radical de anilida.
R também preferivelmente representa metila, onde metila é
particularmente preferivel localizado na posi¢do 3 do radical de anilida [con-

forme férmula (1) acima].
R? também preferiveimente representa trifluorometita, onde tri-
fluorometila é particularmente preferivel localizado na posi¢éo 4 ou 5 do ra-

dical de anilida [conforme férmula (I) acima.

R? preferivelmente representa hidrogénio, fltior, cloro, bromo,
iodo, C+-Cg-alquila, Cs-Ce-haloalquila tendo 1 a 13 atomos de fldor, cloro
e/ou bromo.

R® particularmente preferivel representa hidrogénio, fltor, cloro,

bromo, metila, etila, n-, isopropila, n-, iso-, sec-, terc-butila ou C;-Cs-
haloalquila tendo 1 a 9 atomos de fltior, cloro e/ou bromo.
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R® muito particularmente preferivel representa hidrogénio fldor,
cloro ou metila, etila ou trifluorometila. '

R* preferivelmente representa hidrogénio,Cy-Ce-alquila, Ci-Cy-
alcoxi, Cy-Cs-alcdxi-Cy-Cg-alquila, Cs-Ce-cicloalquil; C4-Cs-haloalquil, Cy-Cy-
haloalcdxi, halo-C4-Cs-alcoxi-C+-Cs-alquila, Cs-Ce-halocicloalquila tendo em
cada caso 1 a 9 atomos de fldor, cloro e/ou bromo.

R* particularmente preferivel representa hidrogénio, metila, eti-

la, n- ou iso-propila, terc-butila, metdxi, etoxi, n- ou isopropéxi, terc-butdxi,
ciclopropila; triflucrometila, trifluorometdxi.

R’ e R® independentemente um do outro preferivelmente repre-
sentam hidrogénio, Ci-Cs-alquila, C;-Cs-alcoxi-Cy-Cs-alquila, Cs-Ce-ciclo-
alquil; C4-C4-haloalquil, halo-Ci-Cs-alcdxi-C4-Ca-alquila, Cs-Ce-halociclo-
alquila tendo em cada caso1 a 9 atomos de flUor, cloro e/ou bromo.

R® e R® também juntamente com o &tomo de nitrogénio ao qual

eles sao ligados preferivelmente representam um heterociclo saturado que

tem 5 a 8 atomos de anel que é opcionalmente mono- a tetrassubstituido
por substituintes idénticos ou diferentes do grupo que consiste em halogénio
e Ci-Cy-alquila, onde o heterociclo pode conter 1 ou 2 outros heteroatomos
nao adjacentes do grupo que consiste em oxigénio, enxofre e NR°.

R° e R® independentemente um do outro particularmente prefe-

rivel representam hidrogénio, metila, etila, n- ou isopropila, n-, iso-, sec- ou
terc-butila, metoximetila, metoxietila, etoximetila, etoxietila, ciclopropila, ci-
clopentila, cicloexila; trifluorometila, triclorometila, triflucroetila, trifluorometo-
ximetila.

R® e R® também juntamente com o 4tomo de nitrogénio ac qual

eles s&o ligados particularmente preferivel representam um heterociclo satu-

rado do grupo que consiste em morfolina, tiomorfolina e piperazina que é
opcionalmente mono- a tetrassubstituido por substituintes idénticos ou dife-
rentes do grupo que consiste em fldor, cloro, bromo e metila, onde a pipera-
zina pode ser substituida no segundo atomo de nitrogénio por R,

R eR® independentemente um do outro preferivelmente repre-
sentam hidrogénio,C4-Ce-alquila, Cs-Ce-cicloalquila; C1-C4-haloalquila, Cs-Ce-
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halocicloalquila tendo em cada caso 1 a 9 atomos de flior, cloro e/ou bromo.

R’ e R® também juntamente com o 4tomo de nitrogénio ao qual
eles sdo ligados preferiveimente representam um heterociclo saturado que
tem 5 a 8 dtomos de anel que é opcionalmente mono- a tetrassubstituido
por substituintes idénticos ou diferentes do grupo que consiste em halogénio
¢ C4-Cq-alquila, onde o heterociclo pode conter 1 ou 2 outros heteroatomos
n&o adjacentes do grupo que consiste em oxigénio, enxofre e NR®,

R eR® independentemente um do outro particularmente prefe-

rivel representam hidrogénio, metila, etila, n- ou isopropila, n-, iso-, sec- ou
terc-butila, metoximetila, metoxietila, etoximetila, etoxietila, ciclopropila, ci-
clopentila, cicloexila; trifluorometila, triclorometila, trifluoroetila, trifluorometo-
ximetila.

R’ e R® também juntamente com o atomo de nitrogénio ao gual

eles sdo ligados particularmente preferivel representam um heterociclo satu-

rado do grupo que consiste em morfolina, tiomoriolina e piperazina que é
opcionalmente mono- a tetrassubstituido por substituintes idénticos ou dife-
rentes do grupo que consiste em fitior, cloro, bromo e metila, onde a pipera-
zina pode ser substituida no segundo atomo de nitrogénio por R’

R? preferivelmente representa hidrogénio ou Cy-Cy-alquila.

R® particularmente preferivel representa hidrogénio, metila, eti-

la, n- ou isopropila, n-, isc-, sec- ou terc-butila.
A particularmente representa um dos radicais
A1, A2, A3, A4, A5, A6, A9, A10, A11, A12, A13, A14, A15 ou A16 mencio-

nados acima.

A particularmente preferivel representa um dos radicais A1,
A2, A4, A5, A6, A9, A11, A12, A13, A14, A15 ou A16 mencionados acima.
A muito particularmente preferivel representa o radical A1,

A também muito_particularmente preferivel representa o radi-

cal A2.
A também muito particularmente preferivel representa o radi-

cal A4.
A também muito particularmente preferivel representa o radi-
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cal A5,
A também muito particularmente preferivel representa o radi-
cal A6.
A também muito particularmente preferivel representa o radi-
cal A9.
A também muito particularmente preferivel representa o radi-
cal A11.
A também muito_particularmente preferivel representa o radi-
cal A2,
A também muito particularmente preferivel representa o radi-
cal A13.
A também muito particularmente preferivel representa o radi-
cal A14.
, A também muito particularmente preferivel representa o radi-
cal A16.

R" preferivelmente representa hidrogénio, hidroxila, formila, ci-
ano, fldor, cloro, bromo, iodo, metila, etila, isopropila, metdxi, etdxi, metiltio,
etiltio, ciclopropila, C4-Cy-haloalquila, C4-C,-haloalcoxi tendo em cada caso 1
a 5 atomos de filior, cloro efou bromo, triflucrometiltio, difluorometiltio, ami-
nocarbonila, aminocarbonilmetila ou aminocarboniletila,

com a condigdo de que R'® ndo representa iodo se R' repre-
sentar hidrogénio e com a condi¢do de que R'" ndo represente trifluorometi-
la ou difluorometila se R® e R representarem hidrogénio e R* representar

metila.

R' particularmente preferivel representa hidrogénio, hidroxila,
formila, fltor, cloro, bromo, iodo, metila, etila, isopropila, metdxi, etdxi, mono-
fluorometila, monofluoroetila, d'ifluorometila, trifluorometila, difluoroclorometi-
la, triclorometila, diclorometila, pentafluoroetila, ciclopropila, metoxi, etoxi,
trifluorometoxi, difluorometdxi, triclorometéxi, metiltio, etiltio, trifluorometiltio
ou difluorometiltio,

com a condigdo de que R' ndo represente iodo se R'" repre-

sentar hidrogénio e com a condicdo de que R'® ndo represente trifluorometi-
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la ou difluorometila se R* e R'" representarem hidrogénio e R' representar
metila.

R muito_particularmente_preferivel representa hidrogénio, hi-

droxila, formila, fltor, clore, bromo, iodo, metila, etila, isopropila, metoxi, ci-
clopropila, monofluorometila, monofluoroetila, difluorometila, diclorometila,
triflucrometila, difluoroclorometila, triclorometila, -CHFCHz ou difluorometoxi,

com a condicdo de que R™ nio represente iodo se R"' repre-
sentar hidrogénio e com a condigio de que R" nao represente trifluorometi-
la ou diflucrometila se R* e R'" representarem hidrogénio e R' representar

metita.

R'® especialmente_e preferivelmente representa hidrogénio, hi-
droxila, formila, cloro, metila, etila, metoxi, ciclopropila, monofluorometila,
difluorometila, diclorometila, trifluorometila, -CHFCHa ou difluorometéxi,

com a condicdo de que R' ndo represente trifluorometila ou di-
fluorometila se R® e R'" representarem hidrogénio e R'? representar metila.

R preferivelmente representa hidrogénio, cloro, bromo, iodo,
metila, etila, metoxi, etoxi, metiltio, etiltio, C4-Co-haloalquila tendo 1 a 5 &to-
mos de flGor, cloro e/ou bromo,

R'" particularmente preferivel representa hidrogénio, cloro, bro-

mo, iodo, metila ou -CHFCHa.

R muito particularmente preferivel representa hidrogénio, clore,
metila ou -CHFCHs.

R'™ preferivelmente representa hidrogénio, metila, etila, n-pro-

pila, isopropila, C4-Cs-haloalquila tendo 1 a 5 atomos de fluor, cloro e/ou
bromo, hidroximetila, hidroxietila, ciclopropila, ciclopentila, cicloexila ou feni-
la.

R'? particularmente preferivel representa hidrogénio, metila, eti-

la, isopropila, trifluorometila, difluorometila, hidroximetila, hidroxietila ou feni-
la.

R'" muito particularmente preferivel representa hidrogénio, meti-

la, trifluorometila ou fenila.

R'? especialmente e preferivelmente representa metila.
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R'™ ¢ ™ independentemente um do outro preferivelmente repre-

sentam hidrogénio, fluor, cloro, bromo, metila, etila ou C4-Co-haloalquila ten-
do 1 a 5 atomos de fluor, cloro efou bromo.

R" e R independentemente um do outro particularmente pre-

ferivel representam hidrogénio, fluor, cloro, bromo, metila, etila, difluorometi-
la, trifluorometila, difluoroclorometila ou triclorometila.

R' e R™ independentemente um do outro muito particularmente

preferivel representam hidrogénio, fllor, cloro, bromo, metila, etila, difluoro-
metila, trifluorometila ou triclorometila.

R™ ¢ R especialmente & preferivelmente cada qual representa

hidrogénio.

R' preferivelmente representa fluor, clore, bromo, iodo, ciano,
metila, etila, C1-Co-haloalquila ou C1-Co-haloalcdxi tendo em cada caso 1 a 5
atomos de fluor, cloro e/ou bromo.

R'® particularmente preferivel representa fldor, cloro, bromo, io-

do, ciano, metila, trifluorometila, triffuorometodxi, difluorometoxi, difluoroclo-
rometdxi ou triclorometdxi.

R'® muito particularmente preferivel representa fltior, cloro, bro-
mo, iodo, metila, trifluorometila ou trifluorometdxi.

R' especialmente e preferivelmente representa cloro ou metila.

R'® e R" independentemente um do outro preferivelmente re-
presentam hidrogénio, fllor, cloro, bromo, metila, etila ou C4-Co-haloalquila
tendo 1 a 5 atomos de fldor, cloro e/ou bromo.

R' & R" independentemente um do outro particularmente pre-

ferivel representam hidrogénio, fltor, cloro, bromo, metila, etila, difluorometi-
la, trifluorometila, difluoroclorometila ou triclorometila.
R'® e R" independentemente um do outro muito particularmente

preferivel representam hidrogénio, flior, cloro, bromo ou metila.

R' e R" especialmente e preferivelmente cada qual representa

hidrogénio.
R preferivelmente representa hidrogénio, metila, etila ou C4-Cy-
haloalquila tendo 1 a 5 atomaos de fltior, cloro efou bromo.
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R'® particularmente preferivel representa hidrogénio, metila ou

trifluorometila.

R'® muito particularmente preferivel representa metila.

R' preferivelmente representa hidrogénio, fltor, cloro, bromo,
iodo, hidroxila, ciano, Cy-Cy-alquila, C4-Cp-haloalquila, Cq-Co-haloalcoxi ou
Cy-Co-haloalquiltio tendo em cada caso 1 a 5 atomos de fllor, cloro e/ou
bromo.

R'® particularmente prefetivel representa hidrogénio, fldor, cloro,

bromo, iodo, hidroxila, ciano, metila, etila, n-propila, isopropila, n-butila, iso-
butila, sec-butila, terc-butila, difluorometila, trifluorometila, difluoroclorometi-
la, triclorometila, triflucrometoxi, difluorometéxi, difluoroclorometdxi, tricloro-
metdxi, trifluorometiltio, difluorometiltio, difluoroclorometiltio ou triclorometiltio.

R' muito particularmente preferivel representa hidrogénio, flcior,

cloro, bromo, iodo, metila, difluorometila, trifluorometila ou triclorometila.

R especialmente e _preferivelmente representa iodo, metila,

difluorometila ou trifluorometila.

R? preferivelmente representa fliior, cloro, bromo, iodo, hidroxi-
la, ciano, C4-Cs-alquila, metdxi, etdxi, metiltio, etiltio, difluorometiltio, trifluo-
rometiltio, C4-Cp-haloalquila ou Cs-C,-haloalcdxi tendo em cada caso 1 a 5
atomos de fldor, cloro e/ou bromo.

R?" particularmente preferivel representa fior, cloro, bromo, io-

do, hidroxila, ciano, metila, etila, n-propila, isopropila, n-butila, isobutila, sec-
butila, terc-butila, trifluorometila, difluorometila, difluoroclorometila, tricioro-
metila, metoxi, etdxi, metiltio, etiltio, difluorometiltio, trifluorometiltio, trifluo-
rometdxi, difluorometdxi, diflucroclorometdxi ou triclorometdxi.

R® muito particularmente preferivel representa fldor, cloro, bro-

mo, iodo, metila, trifluorometila, difluorometila ou triclorometila.

R preferivelmente representa hidrogénio, fllior, cloro, broma,
iodo, ciano, Cq-Cy-alquila, metdxi, etdxi, metiltio, etiltio, C1-Co-haloalquila ou
C4-Cy-haloalcdxi tende em cada caso 1 a 5 atomos de fllior, cloro e/ou bro-
mo, Ci-Ce-alquilsulfinila ou C+-Co-alquilsulfonila.

R particularmente preferivel representa hidrogénio, fldor, cloro,




10

15

20

25

30

19

bromo, iodo, ciano, n-propila, isoprapila, n-butila, iso-butila, sec-butila, terc-
butila, trifluorometila, diflucrometila, difluoroclorometila, triclorometila, meto-
Xi, etdxi, metiltio, etiltio, trifluorometdxi, difluorometoxi, difluoroclorometéxi,
triclorometoxi, metilsulfinila ou metilsulfonila.

R?' muito particularmente preferivel representa hidrogénio, fldor,

cloro, bromo, iodo, n-propila, isopropila, n-butila, iso-butila, sec-butila, terc-
butila, trifluorometila, difluorometila, triclorometila, metilsulfinila ou metilsul-
fonila.

R?' especialmente e preferivelmente representa hidrogénio.

R* preferivelmente representa metila, etila ou Ci-Co-haloalquila
tendo 1 a 5 atomos de flor, cloro e/ou bromo.

R* particularmente preferivel representa metila, etila, trifluoro-

metila, difluorometila, difluoroclorometila ou triclorometila.

R* muito_particularmente_preferivel representa metila, trifluoro-

metila, difluorometila ou triclorometila.
R® preferivelmente representa metila, etila ou C4-Co-haloalquila
tendo 1 a 5 atomos de flior, cloro e/ou bromo.

R? particularmente preferivel representa metila, etila, trifluoro-

metila, difluorometila, difluoroclorometila ou triclorometila.
R* muito_particularmente preferivel representa metila, trifluoro-

metila, difluorometila ou triclorometila.

R* & R® independentemente um do outro preferivelmente re-
presentam hidrogénio, fldor, cloro, bromo, amino, metila, etila ou C4-Co-
haloalquila tendo 1 a 5 atomos de fllor, cloro efou bromo.

R** & R® independentemente um do outro particularmente pre-

ferivel representam hidrogénio, fltor, cloro, bromo, metila, etila, trifluorometi-
la, difluorometila, difluoroclorometila ou triclorometila.

R?* e R® independentemente um do outro muito particularmente

preferivel representam hidrogénio, filior, cloro, brome ou metila.
R e R® especialmente e preferivelmente cada qual representa
hidrogénio.

R? preferivelmente representa hidrogénio, fldor, cloro, bromo,
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iodo, metila, etila ou Ci-Co-haloalquila tendo 1 a 5 atomos de fitor, cloro
e/ou bromo.

R? particularmente preferivel representa hidrogénio, fldor, cloro,

bromo, iodo, metila, etila, trifluorometila, difluorometila, difluoroclorometila ou
triclorometila.

R® muito particularmente preferivel representa hidrogénio, fldor,

cloro, bromo, metila ou trifluorometila.

R® especialmente e preferivelmente representa metila ou trifluo-

rometila.

R? e R® independentemente um do outro preferivelmente re-
presentam hidrogénio, fllor, cloro, bromo, amino, nitro, metila, etila ou C4-
C.-haloalquila tendo 1 a 5 &tomos de fitior, cloro e/ou bromo.

R¥ e R® independentemente um do outro particularmente pre-

ferivel representam hidrogénio, fltor, cloro, bromo, nitro, metila, efila, trifluo-
rometila, difluorometila, difluoroclorometila ou triclorometila.

R¥ ¢ R independentemente um do outro muito particularmente

preferivel representam hidrogénio, fllor, cloro, bromo, metila, trifluorometita,
difluorometila ou triclorometila.

R¥ e R® especialmente e preferivelmente cada qual representa

hidrogénio.

R® preferivelmente representa fiior, cloro, bromo, metila, etila
ou C;-Cz-haloalquila tendo 1 a 5 dtomos de fldor, cloro e/ou bromo.

R® particularmente preferivel representa fitior, cloro, bromo, me-

tila, etila, trifluorometila, difluorometita, difluoroclorometila ou triclorometila.

R muito particularmente preferivel representa fitior, cloro, bro-

mo, metila, trifluorometila, difluorometila ou triclorometila.
R® especialmente e preferivelmente representa metila.

R® preferivelmente representa hidrogénio, flior, cloro, bromo,
amino, C1-C4-alquilamino, di(C,-Cs-alquila)amino, ciano, metila, etila ou Cs-
C,-haloalquila tendo 1 a 5 atomos de fluor, cloro e/ou bromo.

R¥ particularmente preterive| representa hidrogénio, fltior, cloro,

bromo, amino, metilamino, dimetilamino, ciano, metila, etila, trifluorometila,
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difluorometila, diflucroclorometila ou triclorometila,

R® muito particularmente preferivel representa hidrogénio, fllor,

cloro, bromo, amino, metilamino, dimetilamino, metila, trifluorometila, difluo-
rometila ou triclorometila.

R™ especialmente_e_preferivelmente representa amino, metila-

mino, dimetilamino, metila ou trifluorometila.

R preferivelmente representa fldor, cloro, bromo, hidroxila, me-
tila, etila, metdxi, etdxi, ciclopropila, C4-Cz-haloalquila ou Cq-Co-haloalcdxi
tendo 1 a 5 atomos de fldor, cloro efou bromo.

R®' particularmente preferivel representa fldor, cloro, bromo, hi-

droxila, metila, etila, metdxi, etéxi, ciclopropila, trifluorometila, difluorometila,
difluoroclorometila ou triclorometila.

R* muito_particularmente preferivel representam fidlor, cloro,

bromo, hidroxila, metila, metdxi, ciclopropila, trifluorometila, difluorometila ou
triclorometila.

R* preferivelmente representa hidrogénio, fltior, cloro, bromo,
amino, Cy-Cs-alquilamino, di(C+-Cq-alquila)amino, ciano, metila, etila ou Cs-
Co-haloalquila tendo 1 a 5 atomos de flior, cloro e/ou bromo.

R* particularmente preferivel representa hidrogénio, fidor, cloro,

bromo, amino, metilamino, dimetilamino, ciano, metila, etila, trifluorometila,
difluorometila, difluoroclorometila ou triclorometila.

R* muito particularmente preferivel representa hidrogénio, fidior,

cloro, bromo, amino, metilamino, dimetilamino, metila, triffuorometila, difluo-
rometila ou triclorometila.

R* especialmente_e_preferivelmente representa amino, metila-
mino, dimetilamino, metila ou frifluorometila.

R preferivelmente representa flior, cloro, bromo, metila, etila
ou C4-Co-haloalquila tendo 1 a 5 atomos de fltior, cloro e/ou bromo.

R* particularmente preferivel representa flor, cloro, bromo, me-

tila, etila, trifluorometila, difluorometila, difluoroclorometila ou triclorometila.
R*® muito particularmente preferivel representa fldor, cloro, bro-

mo, metila, trifluorometila, difluorometila ou triclorometila.
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R* especialmente_e_preferivelmente representa metita, trifiuo-

rometila ou difluorometila.
R preferivelmente representa hidrogénio, metila ou etila.
R* particularmente preferivel representa metila.

R™ preferivelmente representa flior, cloro, broma, metila ou eti-

R™ particularmente preferivel representa fltor, cloro ou metila.

R® preferivelmente representa hidrogénio, fldor, cloro, bromo,
metila, etila ou Cy-Co-haloalquila tendo 1 a 5 atomos de fltor, cloro e/ou

bromo.

R particularmente preferivel representa hidrogénio, fhdor, cloro,

bromo, metila ou trifluorometila.

R preferivelmente representa fillor, cloro, bromo, iodo, hidroxi-
la, Ci-Cs-alquila, metdxi, etdxi, metiltio, etiltio, difluorometiltio, trifluorometiltio,
C+-Co-haloalquila ou C4-Cy-haloalcoxi tendo em cada caso 1 a 5 atomos de
flaor, cloro efou bromo.

R*" particularmente preferivel representa fluor, cloro, bromo, io-

do, metila, etila, n-propila, isopropila, n-butila, isobutila, sec-butila, terc-butila,

trifluorometila, difluorometila, difluoroclorometila, triclorometila.

R* muito particularmente preferivel representa fldor, cloro, bro-
mo, iodo, metila, trifluorometila, difluorometila ou triclorometila.

R preferivelmente representa hidrogénio, metila, etila, Cy-Cy-
haloalquila tendo 1 a 5 atomos de fldor, cloro e/ou bromo, Cq-Cs-alcoxi-Cs-
Co-alquila, hidroximetila, hidroxietila, metilsulfonila ou dimetilaminosulfonila.

R*® particularmente preferivel representa hidrogénio, metila, eti-

la, trifluorometila, metoximetila, etoximetila, hidroximetila ou hidroxietila.

R* muito particularmente preferivel representa metila ou meto-

ximetila.

R preferivelmente representa hidrogénio, fldor, cloro, bromo,
metila, etila ou Cy-Cp-haloalquila tendo 1 a & atomos de fluor, cloro efou
bromo.

R* particularmente preferivel representa hidrogénio, fitior, cloro,
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bromo, metila, etila, trifluorometila, difluiorometila ou triclorometila.

R* muito particularmente _preferive| representa hidrogénio ou

metila.

R* preferivelmente representa hidrogénio, fllior, cloro, bromo,
ciano, metila, etila, isopropila ou Cs-Co-haloalquila tendo 1 a 5 atomos de
flior, cloro e/ou bromo,

R¥ particularmente preferivel representa hidrogénio, fidor, cloro,

bromo, ciano, metila, etila, isopropila, trifluorometila, difluorometila, difluoro-
clorometila ou triclorometila.

R** muito particularmente preferivel representa hidrogénio, fldor,

metila ou trifluorometila.

R" preferivelmente representa hidrogénio, flor, cloro, bromo,
metila, etila ou Cy-Co-haloalquila tendo 1 a 5 atomos de flior, cloro efou
bromo.

R"' particularmente preferivel representa hidrogénio, fitior, cloro,
bromo, iodo, metila ou trifluorometila.

R* muito_particularmente preferivel representa hidrogénio ou

trifluorometila.
R* preferivelmente representa metila, etila, n-propila ou isopro-
pila.

R* particularmente preferivel representa metila ou etila.

Enfase & dada a compostos da férmula (1) na qual L representa
L-1, onde R? tem os significados gerais dados acima.

Enfase é dada aos compostos da formula (1) em que L represen-
ta L-1, onde R? tem os significados preferidos dados acima.

Enfase é dada aos compostos da férmula (1) em que L represen-
ta L-1, onde R? tem os significados particularmente preferidos dados acima.

Enfase é dada aos compostos da férmula (1) em que L represen-
ta L-1, onde R? tem os muito particularmente preferidos significados dados
acima.

Enfase é dada aos compostos da férmula (1) em que L represen-
taL-1, onde R? tem os especialmente preferidos significados dados acima.
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Enfase é dada aos compostos da férmula (1) em que L represen-
ta L-2.

Enfase é dada aos compostos da férmula (1) em que R' repre-
senta hidrogénio.

Enfase é dada aos compostos da formula (1) em que R’ repre-
senta formila.

Enfase é também dada aos compostos da férmula (1) em que R’
representa -C(=0)C(=0)R* onde R* é como acima definido.

Enfase é dada aos compostos da férmula (1) em que A repre-
senta A1

Enfase é dada aos compostos da férmula (1) em que R® repre-
senta hidrogénio.

Enfase é dada aos compostos da formula () em que R® repre-
senta halogénio, preferivelmente flor, cloro, bromo ou iodo, particularmente
preferivel fllior, cloro ou bromo, muito particularmente preferivel fiioror cloro.

Enfase é dada aos compostos da férmula (1) em que R® repre-
senta C1-Cg-alquila, prefetivelmente Cy-Ce-alquila, particularmente preferivel
metila, etila, n-, isopropila, n-, iso-, sec- ou terc-butila, muite particularmente
preferivel metila ou etila.

Enfase é dada aos compostos da formula (1) em que R? repre-
senta Cq-Cg-haloalquila, preferivelmente C-Cg-haloalquila tendo 1 a 13 ato-
mos de fltior, cloro e/ou bromo, particularmente preferivel C4-Cs-haloalquila
tendo 1 a 9 dtomos de fltior, cloro e/ou bromo, muito particularmente preferi-
vel triflucrometila.

Os radicais de hidrocarboneto saturados ou insaturados, tais
como alquila ou alguenila, podem em cada caso ser de cadeia reta ou rami-
ficada, até onde for possivel, incluindo em combinagao com heteroatomos,
tais como, por exemplo, em alcéxi.

Os radicais opcionalmente substituidos podem ser mono- ou
polissubstituidos, onde no caso de polissubstituicao os substituintes podem
ser idénticos ou diferentes.

Os radicais substituidos por halogénio, tais como, por exemplo,
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haloalquila, s&o mono- ou polihalogenados. No caso de polihalogenagéo, os
atomos de halogénio podem ser idénticos ou diferentes. Aqui, 0 halogénio
representa fluor, cloro, bromo e iodo, em particular fltior, cloro e bromo.

Entretanto, a geral ou preferidas definigdes e ilustragdes de ra-
dical dadas acima podem também ser combinadas entre si como desejado,
isto &, entre as respectivas faixas e faixas preferidas. As definigdes aplicam-
se tanto aos produtos finais quanto, correspondentemente, aos precursores
e intermediarios.

As definigdes mencionadas podem ser combinadas entre si co-
mo desejado. Além disso, as definigbes individuais ndo podem se aplicar.

Preferéncia, particular preferéncia ou preferéncia muito particu-
lar é dada aos compostos da férmula (I) que transportam os substituintes
mencionados como sendo preferidos, particularmente preferidos e muito
particularmente preferidos, respectivamente.

Descricdo dos processos de acordo com a invencdo para preparar as

isopentilcarboxanilidas da formula (1) e os intermediarios

Processo (a)

Empregando cloreto de 5-fluore-1,3-dimetil-1H-pirazol-4-carbo-
nila e [2-(3-metilbutil)fenillamina como materiais de partida, o processo (a)
de acordo com a invencdo pode ser ilustrado pelo seguinte esquema de
formula:

A férmula (1} fornece uma definigdo geral dos derivados de éci-
do carboxilico requeridos como materiais de partida para realizar 0 processo
(a) de acordo com a invengdo. Nesta formula (Il), A preferivelmente, particu-
larmente preferivel e muito particularmente preferivel tem aqueles significa-
dos que ja foram mencionados em conexao com a descrigéo dos compostos
da férmula (1) de acordo com a invengéo como sendo preferidos, particular-
mente preferidos e muito particuiarmente preferidos, respectivamente, para
A X preferivelmente representa cloro, bromo ou hidroxila.

Os derivados de dcido carboxilico da férmula (1l) séo conhecidos
e/ou podem ser preparados pelos processos conhecidos (conforme WO
93/11117, EP-A 0 545 099, EP-A 0 589 301 ¢ EP-A 0 589 313).
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A férmula (I1l) fornece uma definicéo geral dos derivados de ani-
lina também requeridos como materiais de partida para realizar 0 processo
(a) de acordo com a inveng@o. Nesta formula (111}, L, R' e R® preferivelmen-
te, particularmente preferivel e muito particularmente preferivel tém aqueles
significados que ja foram mencionados em conexdo com a descricdo dos
compostos da férmula (1} de acordo com a inven¢do como sendo preferido,
particularmente preferidos e muito particularmente preferidos, respectiva-
mente, para estes radicais.

Alguns dos derivados de anilina da formula (I1l) em que L repre-
senta L-1 s@o novos. Os derivados de anilina da formula (lll) em que L re-
presenta L-1 podem ser preparados

f) reagindo cianoanilinas da formuta (VIIi)

H2

H VIl

N
l 1
R' N
em que R' e R? sdo como acima definidos

em uma primeira etapa com um reagente Grignard da férmula

(IX)
XSMg
3
X ™
HC” CH,
em que
R® é como definido acima,
X? representa cloro, bromo ou iodo,

se apropriado na presenga de um diluente, e reagindo as alcanonaanilinas
da férmula (X)

HE
HN
X
(X)
HC” CH

em que R', R? e R® sdo como acima definidos
em uma segunda etapa com hidrazina (ou hidrato de hidrazina)
na presenga de uma base (por exemplo hidréxidos de metal alcalino-terroso
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e metal de alcali, tais como hidréxido de s6dio ou hidroxido de potassio) e,
se apropriado, na presenca de um diluente.

A formula (VIII) fornece uma definicdo geral das cianoanilinas
requeridas como materiais de partida para realizar o processo (f) de acordo
com a invengdo. Nesta férmula (VIHl), R' e R? preferivelmente, particular-
mente preferivel e muito particularmente preferivel tém aqueles significados
que ja foram mencionados em conexao com a descricdo dos compostos da
formula (I} de acordo com a invengdo como sendo preferidos, particularmen-
te preferidos e muito particularmente preferidos, respectivamente, para es-
tes radicais.

As cianoanilinas da férmula (VIIf) sdo conhecidas e/ou podem
ser preparadas por processos conhecidos. Cianoanilinas da formula (VIII)
em que R' ndo representa hidrogénio podem ser obtidas reagindo as ciano-
anilinas da férmula (V-a)

HN (V'a)
CN

em que R® é como definido acima

com haletos da formula (V)

R"—X (V)
em que R™™ ¢ como definido acima

na presen¢a de uma base e na presenca de um diluente. (As
condigdes de reagao do processo (b) aplicam-se correspondentemente).

A férmula (IX) fornece uma definicdo geral dos reagentes Grig-
nard também requeridos como materiais de partida para realizar 0 processo
(f) de acordo com a invengdo. Nesta formula (IX), R? preferivelmente, parti-
cularmente preferivel e muito particularmente preferivel tem aqueles signifi-
cados que ja foram mencionados em conex&o com a descrigéo dos compos-
tos da férmula (I) de acordo com a invengdo como sendo preferidos, particu-
larmente preferidos e muito particularmente preferido, respectivamente, para
este radical. X° preferivelmente representa bromo.

Os reagentes de Grignard da férmula (IX) sdo conhecidos ou
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podem ser obtidos pelos processos conhecidos.

As alcanonaanilinas da férmula (X), que sao intermediarios no
processo (f) de acordo com a invengéo, sao novos e também fazem parte da
matéria objeto deste pedido. Na férmula (X}, os radicais R R*eR® preferi-
velmente, particularmente preferivel e muito particularmente preferivel t&m
aqueles significados que ja foram mencionados em conexao com a descri-
¢ao dos compostos da formula (1) de acordo com a invengdo como sendo
preferidos, particularmente preferidos e muito particularmente preferidos,
respectivamente, para estes radicais.

Hidrazina {ou hidrato de hidrazina), que é também requerida
como um reagente para o processo (f) de acordo com a invengéo, é um pro-
duto quimico conhecido para sintese.

O processo (f) de acordo com a invengdo pode ser realizada em
varias variantes. Desse modo, é possivel inicialmente converter as cianoani-

linas da férmula (V-a) nas correspondentes alcanonaanilinas da formula (VII-

a)
R2
HN
0 ]
R (VIl-a)
HC” CH,

em que R? e R® séo como acima definidos,
que sdo entdo, se apropriado, reagidos com haletos da férmula (IV)
R™—x (V)

em que R™ é como definido acima

na presenca de uma base e na presenga de um diluente, para
fornecer as alcanonaanilinas correspondentes da férmula (X). [As condicdes
de reagdo do processo (b) aplicam-se correspondentemente].

Entretanto, é tamhém possivel converter as alcanonaanilinas da
férmula (VIl-a) de acordo com o processo (f) de acordo com a invengéo nos

derivados de anilina correspondentes da formula (l1l-a)
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HN

3
R (illa)
He” CH,

em que R? e R® sdo como acima definidos,
que s&0 entao, se apropriado, reagidos com haletos da formula (IV)
R™—X? ()

em que R™ é como definido acima

na presenca de uma base e na presenga de um diluente para
fornecer os derivados de anilina correspondentes da formula {lll). [As condi-
¢Oes de reagdo de processo (b) aplicam-se correspondentemente. ]

Os derivados de anilina da formula (Il1-b)

2

R
i
R1-B
3B
i )
HLC™ CH

em que

a) R'E representa C1-Cg-alquila, C4-Cg-alquilsulfinila, C4-Ce-al-
quilsulfonila, C+-C4-alcdxi-C1-Cy-alquila, C3-Ce-cicloalquila; Ci-Ce-haloalquila,
Cy-Cy-haloalquiltio, Cs-Cs-haloalquilsulfinila, Cs-Cs-haloalquilsulfonila, hale-
C+-C4-alcoxi-Cq-Cy-alquila, Cs-Cg-halocicloalquila tendo em cada caso 1 a 9
atomos de fluor, cloro e/ou bromo; formila, formil-C4-Cs-alquila, (C4-Cs-
alquilajcarboni-C4-Cs-alquila, (C4-Ca-alcdxi)carbonil-C4-Cs-alquila; halo-(C4-Cs-
alquila)carboni-C4-Cs-alquila, halo~(C4-Cs-alcoxi)carbonil-C+-Cs-alquila  tendo
em cada caso 1 a 13 atomos de flior, cloro efou bromo; (Ci-Ce-alquila) car-
bonia, (Cs-Cs-alcdxi)carbonila, (Ci-C4-alcdxi-Ci-Cs-alquila)carbonia, (Cs-Cs-
cicloalquil}carbonila; {Cs-Cs-haloalquil)carbonila, {C+-Ce-haloalcoxi) car-
bonila, (halo-C4-C4-alcdxi-C4-Cy-alquil)carbonila, (Cs-Ce-halocicloalquil)
carbonila tendo em cada caso 1 a 9 atomos de fltior, cloro e/ou bromo;
ou -C(=0)C(=0)R*, CONR’R® ou -CH.NRR®, e

R*®  representa hidrogénio, halogénio, Cs-Ce-alquila, Ci-Ce-
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haloalquila,

ou

b) R"® representa hidrogénio,Ci-Ce-alquila, Ci-Ce-alquilsul-
finila, C4-Ce-alquilsulfonila, C4-Ce-alcoxi-C+-Cs-alquila, Cs-Ce-cicloalquila; Cs-
Ce-haloalquila, C4-C-haloalquiltio, C1-C4-haloalquilsulfinila, C4-C4-haloalquil-
sulfonila, halo-Ci-Cq-alcoxi-C4-Cy-alquila, Cs-Cg-halocicloalquila tendo em
cada caso 1 a 9 atomos de fldor, cloro e/ou bromo; formila, formil-Cy-Cs-
alquila, (C4-Cg-alquila)carbonilCs-Cs-alquila,  (C+-Cs-alcoxi)carbonil-Cq-Ca-
alquila; halo-(C4-Cs-alquila)carbonil-C4-Cs-alquila, halo-(C+-Cs-alcéxi) carbo-
nil-C+-Cs-alquila tendo em cada caso 1 a 13 atomos de fllior, cloro e/ou bro-
mo;

(Cy-Cg-alqui)carbonila, (C4-Cg-alcdxi)carbonila, (C4-Cy-alcdxi-Cq-
Cq-alquil)carbonila, (Cs-Cg-cicloalguil)carbonil;  (Ci-Ce-haloalquil)carbonila,
(C4-Ce-haloalcoxijcarbonila, (halo-Cs-Cy-alctxi-Cq-Cy-alquil)carbonila, (Cs-Ce-
halocicloalquil)carbonila tendo em cada caso 1 a 9 atomos de fldor, cloro
elou bromo; ou -C(=0)C(=0)R’, CONR’R® ou -CH,NR'R® &

R*®  representa halogénio, Ci-Ce-alquila, C1-Ce-haloalquila,

R% R*, R®, R®, R e R® sdo cada qual como definido acima, séo
novos e também fazem parte da matéria objeto deste pedido.

Os significados preferidos, particularmente preferidos e muito
particularmente preferidos de R' e R’ aplicam-se correspondentemente a
R"® ¢ R*®, onde no caso a) R"™® em cada caso ndo representa hidrogénio e
no ¢aso ) R*® nio representa hidrogénio. Os significados preferidos, parti-
cularmente preferidos e muito particularmente preferidos de R, R*, R®, R,
R’ e R® aplicam-se igualmente aos novos compostos da formula (lHl-b).

Entase é dada aos compostos da férmula (Ill-b) em que R' e R?
cada qual representa hidrogénio e R® representa fldor, cloro, metila, etila,
trifluorometila e pentafluoroetila.

Os derivados de anilina da férmula (1) em que L representa L-1
séo também obtidos

g) reagindo haletos de anilina da férmula (XI)
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HN (X1)

em que
R™™ e R? séo como acima definido e
X* representa halogénio
em uma primeira etapa com alquinas da férmula (XII)

R\ CH,
H_::_X (XI1)

CH,

em que R® é como definido acima
na presenca de um catalisador, se apropriado na presenca de
uma base e se apropriado na presenca de um diluente, e, em uma segunda

- etapa, hidrogenando as alquinaanilinas resultantes da formula (XIlI)
2

R

3

Ry CH

3

W Mo (X

em que R'™, R® e R® sdo como acima definidos,

se apropriado na presenca de um diluente e se apropriado na
presenga de um catalisador.

A formula (XI) fornece uma definicdo geral dos haletos de anilina
requeridos como materiais de partida para realizar o processo (g) de acordo
com a invengdo. Nesta formula (XI), R? preferivelmente, particularmente pre-
ferivel @ muito particularmente preferivel tem aqueles significados que ja
foram mencionados em conexdo com a descricdo dos compostos da férmu-
la {1} de acordo com a invengdo como sendo preferidas, particularmente pre-
feridos e muito particularmente preferidos para este radical. R"™ tem preferi-
velmente, particularmente preferivel @ muito particularmente preferivel aque-
les significados que foram mencionados em conexao com a descricao dos
compostos da formula (IV) como sendo preferido, particularmente preferido
e muito particularmente preferido, respectivamente, para este radical.

Os haletos de anilina da férmula (XI) sdo conhecidos e/ou po-

dem ser obtidos por processos conhecidos, por exemplo dos derivados cor-



10

15

20

25

30

32

respondentes que so ndo substituidos no nitrogénio por reagdo com os ha-
letos da formula (1V).

A térmula (XII) fomece uma definico geral das alquinas tam-
bém requeridas comeo materiais de partida para realizar o processo (g) de
acordo com a invengdo. Nesta férmula (XIt), R® preferivelmente, particular-
mente preferivel e muito particularmente preferivel tem aqueles significados
que j& foram mencionades em conexao com a descricdo dos compostos da
férmula (1) de acorde com a invengdo como sendo preferidos, particularmen-
te preferidos e muito particularmente preferidos, respectivamente, para este
radical.

As alquinas da férmula (XIl} s20 conhecidas.

A férmula (XI1) fornece uma definicdo geral das alquinaanilinas
que sao intermedidrios obtidos quando realizando o processo (g) de acordo
com a invengéo. Nesta formula (XIN), R? e R® preferivelmente, particular-
mente preferivel, @ muito particularmente preferivel, t8m aqueles significa-
dos que ja foram mencionadas em conexao com a descricao dos compostos
da formula (I) de acordo com a invengéo como sendo preferidos, particular-
mente preferidos e muito particularmente preferidos, respectivamente, para
estes radicais. R™ tem preferivelmente, particularmente preferivel e muito
particularmente preferivel agueles significados que foram mencionados em
conexao com a descrigdo dos compostos da férmula {IV) como sendo prefe-
ridos, particularmente preferidos e muito particularmente preferidos, respec-
tivamente, para este radical.

Algumas das alquinaanilinas da térmula (XI) sdo conhecidas.
Elas sa0 obtidas pelo processo (g) de acordo com a invencao.

Se os derivades de anilina da formula {I1) em que R’ representa
hidrogénio devem ser obtidos, R™ é escolhido de modo que ele atue como
um grupo protetor que, apds o processo (g) de acerdo com a invengdo, pode
ser removido por métodos habituais.

Os derivados de anilina da férmula (1il) em que L representa 1.-2,
L-3 ou L4 sdo conhecidos e/ou podem ser obtidos por processos conheci-
dos (conforme, por exemplo, EP-A 1.036.793 ¢ EP-A 0 737 682).
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Os derivados de anilina da formula (I!l) em que L representa L-2,
L-3 ou L4 e R' ndo representa hidrogénio podem ser obtidos reagindo-se as

anilinas da formula (lll-c)
H2N-—L1 3

© ot (Ili-c)
em que

L' representa L-2, L-3ouL-4 e
L-2, L-3, L-4 e R® sdo como acima definidos
com haletos da formula (IV)

R™~x V)
em que R™™ e X* sdo como acima definidos

na presenca de uma base e na presenca de um diluente. [As
condi¢Bes de reagéo de processo (b) aplicam-se correspondentemente].
Processo (b)

Empregando-se  5-fluoro-1,3-dimetil-N-[2-(3-metilbutil¥fenil}-1H-
pirazol-4-carboxamida e cloro{oxo)acetato de etila como materiais de parti-
da, o curso do processo (b) de acordo com a invengéo pode ser ilustrado
pelo seguinte esquema de formula:

HG 0 OY(L HG 0
' N
0
7
YRR Sandd ngO &
~

/N F CH, CH, /N FO CH,
H.C HC o,

A férmula {I-a) fornece uma definicao geral das isopentilcarbo-
xanilidas requeridas como materiais de partida para realizar o processo (b)
de acordo com a invengdo. Nesta férmula (I-a), RLRe A preferivelmente,
particularmente preferivel e muito particularmente preferivel tém aqueles
significados que ja foram mencionados em conexdo com a descricdo dos
compostos da férmula (I} de acordo com a invengdo como sendo preferido,
particularmente preferidos e muito particularmente preferidos, respectiva-
mente, para estes radicais.

As isopentilcarboxanilidas da férmula (I-a) s&o também compos-
tos de acordo com a invengéo e também fazem parte da matéria objeto des-
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te pedido. Elas podem ser obtidas por um dos processos (a), (¢), (d) ou (e)
de acordo com a invengéo (onde R'= hidrogénio).

A férmula (V) fornece uma definicdo geral dos haletos também
requeridos como materiais de partida para realizar o processo (b) de acordo
com a invengao.

R™  preferivelmente representa C:-Ce-alquila, C;-Cy-alquil-
sulfinila, Cy-Cg-alquilsulfonila, C4-Cs-alcdxi-C1-Cs-alquila, Cs-Ce-cicloalquila;
Ci-Cy-haloalquila, C4-Cs-haloalquiltio, Ci-Cs-halcalquilsulfinila, C4-C4-halo-
alquilsulfonila, halo-C+-Cs-alcéxi-Cy-Cs-alquila, Cs-Ce-halocicloalquila tendo
em cada caso 1 a 9 atomos de fluor, cloro e/ou bromo; formila, formil-Cy-Ca-
alquila,  (Ci-Cs-alquilicarbonil-C4-Ca-alquila,  (Ci-Cs-alctxi)carbonil-Cs-Ca-
alquila; halo-{C+-Cs-alquil)carbonil-C+-Cz-alquila, halo-(C4-Cs-alcdxi) carbonil-
Cq-Cs-alquila tendo em cada caso 1 a 13 atomas de fitor, cloro e/ou bromo;

(C4-Ce-alquila)carbonila, (C4-Cq-alcOxi)carbonila, (C4-Cs-alcdxi-
Ci-Cs-alquila)carbonila, {Cs-Ce-cicloalquila)carbonil; (C4-Ca-haloalquil) carbo-
nila, (C+-Cs-haloalcoxi)carbonila, (halo-C+-Cs-alcoxi-Cy-Ca-alquila)carbonila,
(C5-Ce-halocicloalquil)carbonila tendo em cada caso 1 a 8 atomos de flior,
cloro e/ou bromo; ou -C(=0)C(=0)R", -CONR'R® ou -CHNR'R’.

=l particularmente preferivel representa metila, etila, n- ou iso-

propila, n-, iso-, sec- ou terc-butila, pentila ou hexila, metilsulfinila, etilsulfini-
la, n- ou isopropilsulfinila, n-, iso-, sec- ou terc-butitsulfinila, metilsulfonila,
efilsulfonila, n- ou isopropilsulfonila, n-, iso-, sec- ou terc-butilsulfonila, meto-
ximetila, metoxietila, etoximetila, etoxietila, ciclopropila, ciclopentila, cicloexi-
la, trifliorometila, triclorometila, trifluoroetila, difluorometiltio, difluorociorome-
tiltio, trifluorometiltio, trifluorometilsulfinila, trifluorometilsulfonila, trifluorometoxi-
metila; formila, -CHp-CHO, -(CHy)s-CHQO, -CHe-CO-CHs, -CHo-CO-CH,CHs,
-CHg-CO-CH(CHs)p, -(CHz)o-CO-CHa, -(CHz)o-CO-CHzCH3, ~(CHo)o-CO-CH(CHa)e,
-CH2-CO2CH3, -CHa-COyCHoCHg, -CHo-CO,CH(CHa)e, -(CH2)a-COCH3,
~(CH2)2-CO,CH3CHg,  -(CHy)o-COCH(CHs)z, -CH,-CO-CF3, -CH,-CO-CCl5,
-CH,-CO-CH;CF3, -CH-CO-CH2CCl, +(CHy)o-CO-CHACF3, {(CH,)o-CO-CH,CCl,
~CHp-COLCH,CFs, -CH-CO.CFoCF3, -CHo-CO.CH,CCls, -CH,-CO,CCI.CCls,
-(CH2)o-COCH2CF3,  «(CH2)o-COLFLF3,  -(CH2)2-CO.LH,CCls,  <(CHy)e-
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CO,CCI,CCly;

metilcarbonila, etilcarbonila, n-propilcarbonila, isopropilcarbonila,
terc-butilcarbonila, metoxicarbonila, etoxicarbonila, terc-butoxicarbonila, ci-
clopropilcarbonila; trifluorometilcarbonila, trifluorometoxicarbonila, ou
-C(=0)C(=0)R’, -CONR®R’ ou -CH,NR’R".

R™* muito particularmente preferivel representa metila, metoxi-
metila, formila, -CHy-CHO, -(CH2)o-CHO, -CH,-CO-CHs, -CH,-CO-CHyCHg,
-CH,-CO-CH(CHg)e, -C(=0)CHO, -C(=0)C(=0)CHg, -C{=0)C(=0)CH;OCH;,
-C(=0)CO,CHjs, -C(=0)CO,CH,CHs,.

X? preferivelmente representa cloro ou bromo.

Os haletos da formula (IV) sao conhecidos.

Processo (c)
Empregando-se 2-iodo-N-[2-(3-metilbutanoil)fenilfoenzamida como
material de partida, e hidrazina e uma base, 0 curso do processo (c) de a-

cordo com a invengao pode ser ilustrado pelo esquema de férmula abaixo:

TR = G

A férmula (V) fornece uma definigdo geral dos derivados de iso-
pentona requeridos como materiais de partida para realizar o processo (c)
de acordo com a invenggo. Nesta formula (V), R', R?, R® e A preferivelmen-
te, particularmente preferivel e muito particularmente preferivel €m aqueles
significados gue ja foram mencionados em conexao com a descricdo dos
compostos da férmula (1) de acordo com a invengao como sendo preferidos,
particufarmente preferidos e muito particularmente preferidos, respectiva-
mente, para estes radicais.

Os derivados de isopentona da férmula (V) séo novos. Eles sdo

obtidos
h) reagindo-se os derivados de &cido carboxilico da formula (il)
. ,loLX, (n,
em que

A & como definido acima
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X' representa halogénio ou hidroxila
com alcanonaanilinas da férmula (X)

R
HN
L
0 3
R (X)
HC™ CH,

em que R', R? e R® séio como acima definido,

se apropriado na presenga de um catalisador, se apropriado na
presencga de um agente de condensagao, se apropriado na presenca de um
aglutinante e se apropriado na presenca de um diluente.

Os derivados de acido carboxilico da férmula (Il) requeridos co-
mo materiais de partida para realizar o processo (h) de acordo com a inven-
¢do ja foram descritos em conex@o com o processo (a) de acordo com a in-
vencgao.

As alcanonaanilinas da formula (X) também requeridas como
material de partida para realizar o processo (h) de acordo com a invengdo ja
foram descritos em conexao com o processo (f) de acordo com a invengao.
Processo (d)

Empregando-se N-{2-[3,3-dimetilbut-1-en-1-il]fenil}-5-fluoro-1,3-
dimetil-1H-pirazol-4-carboxamida como material de partida e hidrogénio, o
curso do processo (d) de acorde com a invengdo pode ser ilustrado pelo es-
quema de férmula abaixo:

HC Q H Q
7 N .____....H"’ 4 N H
N Hy NN 3
\ \
N NS CHS N CH3
I F I F
H.C CH, H,C CH,

A formula (V1) fornece uma definigao geral dos derivados de iso-
penteno requeridos como materiais de partida para realizar o processo (d)
de acordo com a invengdo. Nesta formula (VI), R', R®, R® e A preferivelmen-
te, particularmente preferivel € muito particularmente preferivel tém aqueles
significados que j& foram mencionados em conexdo com a descrigdo dos
compostos da férmula (1) de acordo com a inveng&o como sendo preferidos,
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particularmente preferidos e muito particularmente preferidos para estes ra-

dicais.
Os derivados de isopenteno da férmula (V!) sdo novos. Eles séo.
obtidos
i) reagindo-se carboxamidas da férmula (XIV)
LAF
AT N (XIV}
1 5
R'OX
em que

R', R? & A si0 como acima definido &

X® representa cloro, bromo, iodo ou -OSO.CFs
com alcenos da farmula (XV)

R
) _//‘NCHG (Xv)
em que R® é como definido acima

na presenca de um catalisador, se apropriado na presenca de
uma base e se apropriado na presenca de um diluente.

A formula (XiV) fornece uma definicdo geral dos carboxamidas
também requeridos como materiais de partida para realizar o processo (j) de
acordo com a invengao. Nesta férmula (XIV), R', R? e A preferivelmente, parti-
cularmente preferivel e muito particularmente preferivel tém aqueles significa-
dos que ja foram mencionados em conexao com a descricdo dos compostos da
férmula (1) de acordo com a inveng@o como sendo preferidos, particularmente
preferidos e muito particularmente preferidos, respectivamente, para estes radi-
cais. X° preferivelmente representa bromo ou -OSO,CFs.

As carboxamidas da férmula (XIV) so novas ou podem ser ob-
tidas por métodos conhecidos {conforme WO 02/08195 e WO 02/08197),

A férmula (XV) fornece uma definig@o geral dos alcenos também
requeridos como materiais de partida para realizar o processo (j) de acordo
com a invengdo. Nesta férmula (XV), R® preferivelmente, particularmente
preferivel e muito particularmente preferivel tem aqueles significados que ja
foram mencionados na descrigdo dos compostos da formula (1) de acordo
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com a inven¢ado como sendo preferidos, particularmente preferidos e muito
particularmente preferidos, respectivamente, para este radical.

Os alcenos da formula (XV) séo conhecidos.

Processo (e)

Empregando-se  N-{2-(3,3-dimetilbut-1-in-1-il)fenil]-5-fluoro-1,3-
dimetil-1H-pirazol-4-carboxamida como material de partida e hidrogénio, o
curso do processo () de acordo com a invengao pode ser ilustrado pelo es-
quema de férmula abaixo:

HG @ G 0
/ N H, /4 N
Nl — N | H
N N ~
W F )
s oy 3 HG”™ TCH,
H,C” “CH,

A formula (VIl) fornece uma definicdo geral dos derivados de
isopentina requeridos como materiais de partida para realizar o processo (e)
de acordo com a invengdo. Nesta férmula (VII), R", R, R® e A preferivelmen-
te, particularmente preferivel e muite particularmente preferivel t€m aqueles
significados que ja foram mencionados em conexao com a descricdo dos
compostos da férmula (1} de acordo com a invenc@o como sendo preferido,
particularmente preferido e muito particularmente preferido para estes radi-
cais.

Os derivados de isopentina da formula (VII} em que A ndo re-
presenta A1 sdo novos. Os derivados de isopentina da formula (VII) s&o ob-
tidos

k) reagindo-se carboxamidas da férmula (XIV)

A
A" N (XIV)
em que

R, R? e A sda como acima definido e

X° representa cloro, bromo, iodo ou -0SO,CFs,
com as alquinas da férmula(XIi)
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R\ CH,
H—EA< (XH)

em que R® é como definido acima

na presenca de um catalisador, se apropriado na presenga de
uma base e se apropriado na presenga de um diluente.

As carboxamidas da férmula {XIV) requeridas como materiais de
partida para realizar o processo (k) de acordo com a invengdo ja foram escri-
tos em conex@o com o processo (j) de acorde com a invengao.

As alquinas da formula (XIt) também requeridas como materiais
de partida para realizar o processo (k) de acordo com a invengado ja foram
descritas em conexao com o processo (g) de acordo com a invengao.
Condi¢des de Reacéo '

Os diluentes adequados para realizar o processo (a) e (h) de
acordo com a invengdo sdo todos solventes organicos inertes. Estes preferi-
velmente incluem hidrocarbonetos alifaticos, aliciclicos ou aromaticos, tais
como, por exemplo, éter de petrdleo, hexano, heptano, cicloexano, metilci-
cloexano, benzeno, tolueno, xileno ou decalina; hidrocarbonetos halogena-
dos, tais como, por exemplo, clorobenzeno, diclorobenzeno, di-clorometano,
cloroférmio, tetracloreto de carbono, dicloroetano ou tricloroetano; éteres,
tais como éter de dietila, éter de diisopropila, éter de t-butila de metila, éter
de t-amila de metila, dioxano, tetraidrofurano, 1,2-dimetoxietano, 1,2-dieto-
xietano ou anisol, ou amidas, tais como N N-dimetilformamida, N,N-dime-
tilacetamida, N-metilformanilida, N-metilpirrclidona ou triamida hexametilfos-
forica.

Os processos (a) e (h) de acordo com a invengao séo, se apro-
priado, realizados na presenga de um aceptor de 4cido adequado. Os acep-
tores de acido adequados s&o ‘todos bases organicas ou inorganicas habitu-
ais, Estes preferivelmente incluem hidretos de metal de alcali ou metal alca-
lino terroso, hidréxidos, amidas, aicdxidos, acetatos, carbonatos ou bicarbo-
natos, tais como, por exemplo, hidreto de sodio, amida de sodio, metdxido
de sodio, etoxido de sddio, terc-butdxido de potdssio, hidroxide de sédio,
hidréxido de potassio, hidréxido de amoénio, acetato de sodio, acetato de
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potéassio, acetato de calcio, acetato de aménio, carbonato de sddio, carbo-
nato de potassio, bicarbonato de potassio, bicarbonato de sddio ou carbona-
to e amdnio, e também aminas tercidrias, tais como trimetilamina, trietilami-
na, tributilamina, N,N-dimetilanifina, N,N-dimetilbenzilamina, piridina, N-metil-
piperidina, N-metilmorfolina, N,N-dimetilaminopiridina, diazabiciclooctano
(DABCO), diazabiciclononeno (DBN) ou diazabicicloundeceno (DBU).

Os processos (a) & (h) de acordo com a invengdo sdo, se apro-
priado, realizados na presenga de um agente de condensagdo adequado.
Os agentes de condensagao s&o todos agentes de condensagéo habitual-
mente empregades para tais rea¢fes de amida¢ao. Os formadores de hale-
to de acido, tais como fosgeno, tribrometo de fosforo, tricloreto de fosforo,
pentacloreto de fésforo, oxicloreto de fésforo ou cloreto de tionila; formado-
res de anidrido, tais como cloroformiato de etila, metila, cloroformiato de iso-
propila, cloroformiato de isobutila ou cloreto metilsuifonila; carbodiimidas,
tais como N,N'-dlicicloexilcarbodiimida (DCC), ou outros agentes de conden-
sacdo habituais, tais como pentoxido de fésforo, acido polifosférico, N,N'-
carbonildiimidazol, 2-etdxi-N-etoxicarbonil-1,2-diidroquinolina (EEDQ), trife-
nilfosfina/tetracloreto de carbono ou hexafluorofosfato de bromotripirrolidino-
fosfonio podem ser mencionados podem ser mencionados por meio de e-
xemplo.

Os processos {a) e (h) de acordo com a inven¢éo séo, se apro-
priado, realizados na presenga de um catalisador. Exemplos que podem ser
mencionados sd0 4-dimetilaminopiridina, 1-hidroxibenzotriazol ou dimetil-
formamida.

Quando realizando os processos (a) e (h) de acordo com a in-
vengao, as temperaturas de reago podem ser variadas dentro de uma faixa
relativamente ampla. Em geral, 0s processos séo realizados em temperatu-
ras de 0°C a 150°C, preferivelmente em temperaturas de 0°C a 80°C.

Para realizar o processo (a) de acordo com a invengdo para
preparar 0s compostos da férmula (1), em geral de 0,2 a 5 mol, preferivel-
mente de 0,5 a 2 mol, de derivado de anilina da férmula (l1l) sdo emprega-

dos por mol do derivada de acido carboxilico da formuia (11).
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Para realizar o processo (h) de acordo com a invengédo para
preparar 0s compostos da férmula (V), em geral de 0,2 a 5 mol, preferivel-
mente de 0,5 a 2 mol, de alcanonaanilina da A formula (X) sdo empregados
por mol do derivado de 4cido carboxilico da férmula (if).

Diluentes adequados para realizar o processo (b) de acordo com
a invengao sdo todos solventes organicos inertes. Estes preferivelmente in-
cluem hidrocarbonetos alifaticos, aliciclicos ou aromaticos, tais como, por
exemplo, éter de petrdleo, hexano, heptano, cicloexano, metilcicloexano,
benzeno, tolueno, xileno ou decalina; hidrocarbonetos halogenados, tais
como, por exemplo, clorobenzeno, diclorobenzeno, diclorometano, clorofér-
mio, tetracloreto de carbong, dicloroetano ou tricloroetano; éteres, tais como
éter de dietila, éter de diisopropila, éter de terc-butila de metila, éter de terc-
amila de metila, dioxano, tetraidrofurano, 1,2-dimetoxietano, 1,2-distoxietano
ou anisol, ou amidas, tais como NN-dimetifformamida, N,N-dimetila-
cetamida, N-metilformanilida, N-metilpirrolidona ou triamida hexametilfostori-
ca.

O processo (b) de acordo com a invencéo é realizada na pre-
senga de uma base. As bases adequadas séo todas bases inorgénicas ou
organicas adequadas. Estes preferivelmente incluem hidretos de metal de
alcali e metal alcalino terroso, hidroxidos, amidas, alcoxidos, acetatos, car-
bonatos ou bicarbonatos, tais como, por exemplo, hidreto de sodio, amida
de sodio, metoxido de sddio, etdxido de sddio, terc-butdxido de potassio,
hidroxido de sddio, hidrdxido de potassio, hidréxido de aménio, acetato de
sodio, acetato de potéssio, acetato de célcio, acetato de amdnio, carbonato
de sddio, carbonato de potdssio, bicarbonato de potéssio, bicarbonato de
sodio ou carbonato de césio, e também aminas terciarias, tais como trimeti-
lamina, trietilamina, tributilamina, N,N-dimetilaniiina, N,N-dimetilbenzilamina,
piridina, N-metilpiperidina, N-metiimorfolina, N,N-dimetilaminopiridina, diaza-
biciclooctano (DABCO), diazabiciclononeno (DBN) ou diazabicicloundeceno
(DBU).

Quando realizando o processo (b) de acordo com a invengéo, as
temperaturas de reagdo podem ser variadas dentro de uma faixa relativa-
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mente ampla. Em geral, O processo € realizado em temperaturas de 0°C a
150°C, preferivelmente em temperaturas de 20°C a 110°C.

Para realizar o processo (b) de acordo com a invengao para
preparar os compostos da férmula (I}, em geral de 0,2 a 5 moles, preferivel-
mente de 0,5 a 2 moles, de haleto da férmula (V) séo empregados por mol
da isopentilcarboxanilida da férmula (I-a).

Os diluentes adequados para realizar o processe (c) de acordo
com a inven¢do e a segunda etapa do processo (f) sdo todos solventes or-
ganicos inertes. Estes preferivelmente incluem hidrocarbonetos alifaticos,
aliciclicos ou aromaticos, tais como, por exemplo, éter de petroleo, hexano,
heptano, cicloexano, metilcicloexano, benzeno, tolueno, xileno ou decalina;
hidrocarbonetos halogenados, tais como, por exemplo, clorobenzeno, diclo-
robenzeno, diclorometano, cloroformio, tetracloreto de carbono, dicloroetano
ou tricloroetano; éteres, tais como éter de dietila, éter de diisopropila, éter de
t-butila de metila, éter de t-amila de metila, dioxano, tetraidrofurano, 1,2-
dimetoxietano, 1,2-dietoxietano ou anisol; cetonas, tais como acetona, buta-
nona, cetona de isobutila de metila ou cicloexanona; nitrilos, tais como ace-
tonitrila, propionitrila, n- ou i-butironitrila ou benzonitrila; amidas, tais como
N,N-dimetilformamida, N,N-dimetilacetamida, N-metilformanilida, N-metiipir-
rolidona ou triamida de hexametilfosférica; sulféxidos, tais como sulféxido de
dimetila; sulfonas, tais como sulfolano; alcoois, tais como metanol, etanol, n-
ou i-propanol, n-, i-, sec- ou terc-butanol, etanodiol, propano-1,2-diol, etoxie-
tanol, metoxietanol, éter de monometila de dietileno glicol, éter de monoetila
de dietileno glicol, trietileno glicol, misturas destes com agua ou agua pura.

O processo (c) de acordo com a invencio e a segunda etapa de
processo (f) s@o realizades na presenga de uma base. As bases preferidas
s@o hidréxidos de metal de alcali ou metal alcalino terroso, tais como, por
exemplo, hidroxido de sddio, hidroxido de potassio, hidréxido de amdnio.

Quando realizando o processo (¢) de acordo com a invengéo e a
segunda etapa de processo (f), as temperaturas de reagac podem ser varia-
das dentro de uma faixa relativamente ampla. Em geral, as reagdes séo rea-
lizadas em temperaturas de 100°C a 300°C, preferivelmente em temperatu-
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ras de 150°C a 250°C.

Quando realizando o processo (¢) de acordo com a invengdo
para preparar os compostos da formula (1), Em geral de 0,2 a 5 moles, pre-
ferivelmente de 0,5 a 3 mol, de hidrazina (ou hidrato de hidrazina) sao em-
pregados por mol do derivado de isopentona da férmula (V).

Para realizar a segunda etapa de processo (f) para preparar os
compostos dos derivados de anilina da formula (1), em geral de 0,2 a 5 mal,
preferivelmente de 0,5 a 3 moles, de hidrazina (ou hidrato de hidrazina) sdo
empregados por mol da alcanonaanilina da férmula (X).

Os diluentes adequades para realizar os processos (d) € (e) de
acordo com a invengdo e a segunda etapa de processo (g) sao todos sol-
ventes orgéanicos inertes. Estes preferivelmente incluem hidrocarbonetos
alifaticos ou aliciclicos, tais como, por exemplo, éter de petréleo, hexano,
heptano, cicloexano, metilcicloexano ou decalina; éteres, tais como éter de
dietila, éter de diisopropila, éter de t-butila de metila, éter de t-amila de meti-
la, dioxano, tetraidrofurano, 1,2-dimetoxietano ou 1,2-dietoxietano; aicoois,
tais como metanol, etanol, n- ou isopropanol, n-, iso-, sec- ou terc-butanol,
etanodiol, propano-1,2-diol, etoxietanol, metoxietanol, éter de monometila de
dietileno glicol, éter de monoetila de dietileno glicol, misturas destes com
agua ou agua pura.

Os processos (d) e (e) de acordo com a invengdo e a segunda
etapa de processo (g) séo realizados na presenca de um catalisador. Os
catalisadores adequados s@o todos catalisadores que s&o usualmente em-
pregados para hidrogenagéo. O seguinte pode ser mencionado por meio de
exemplo: niquel Raney, palddio e platina, se apropriado sobre um suporte,
tal como, por exemplo, carbono ativado.

Em vez disso, na bresenga de hidrogénio em combinag¢éo com
um catalisador, a hidrogenacéo nos processos (d) e (¢) de acordo com a
invengdo e na segunda etapa do processo (g) pode também ser realizada
na presenca de trietitsilano.

Quando realizando os processos {d) € (e) de acordo com a in-

vengdo e a segunda etapa de processo (g), as temperaturas de reagdo po-
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dem ser variadas dentro de uma faixa relativamente ampla. Em geral, as
reagbes sdo realizadas em temperaturas de 0°C a 150°C, preferivelmente
em temperaturas de 20°C a 100°C.

Os processos (d) e (e) de acordo com a invengao e a segunda
etapa de processo (g) sdo realizados sob um press@o de hidrogénio entre
0,05 e 20 mPa (0,5 e 200 bar), preferivelmente entre 0,2 e 5 mPa (2 e 50
bar), particularmente preferivel entre 0,3 e 1 mPa (3 e 10 bar).

Os diluentes adequados para realizar a primeira etapa do pro-
cesso (f) sdo todos solventes orgdnicos inertes. Estes preferiveimente inclu-
em hidrocarbonetos alifaticos ou aliciclicos, tais como, por exemplo, éter de
petroleo, hexano, heptano, cicloexano, metilcicloexano ou decalina; éteres,
tais como éter de dietila, éter de diisopropila, éter de t-butila de metila, éter
de t-amila de metila, dioxano, tetraidrofurano, 1,2-dimetoxietano ou 1,2-
dietoxietano.

Quando realizando a primeira etapa de processo (f), as tempera-
turas de reagéo podem ser variadas dentro de uma faixa relativamente am-
pla. Em geral, a reacdo é realizada em temperaturas de 0°C a 200°C, prefe-
rivelmente em temperaturas de 20°C a 150°C.

Para realizar a primeira etapa de processo (f) para preparar 0s
compostos das alcanonaanilinas da férmula (X}, Em geral de 0,2 a 5 moles,
preferivelmente de 0,5 a 3 moles, de reagente Grignard da férmula (IX) sdo
empregados por mol da cianoanilina da formula (VII).

Os diluentes adequados para realizar a primeira etapa de pro-
cesso (g) e os processos (j) e (k) de acordo com a invengéo sdo todos sol-
ventes organicos. Estes preferivelmente incluem nitrilos, tais como acetoni-
frila, propionitrila, n- ou i-butironitrila ou benzonitrila, ou amidas, tais como
N,N-dimetilformamida, N,N-dimetilacetamida, N-metilformanilida, N-metilpir-
rolidona ou triamida hexametilfosfdrica; éteres, tais como éter de dietila, éter
de diisopropila, éter de t-butila de metila, éter de t-amila de metila, dioxano,
tetraidrofurano, 1,2-dimetoxietano ou 1,2-dietoxietano.

A primeira etapa de processo {(g) e os processos (j) e (k) de a-
cordo com a invengdo sdo, se apropriado, realizados na presenga de um
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aceptor de acido adequado. Os aceptores de 4cido adequados séo todos
bases inorgdnicas ou organicas habituais. Estes preferivelmente incluem
hidretos de metal de alcali ou metal alcalino-terroso, hidroxidos, amidas, al-
coxidos, acetatos, carbonatos ou bicarbonatos, tais como, por exemplo, hi-
dreto de sodio, amida de sodio, metdxido de sédio, etéxido de sodio, terc-
butoxido de potassio, hidréxido de sddio, hidréxido de potassio, hidréxido de
amonio, acetato de sédio, acetato de potdssio, acetato de clcio, acetato de
aménio, carbonato de sodio, carbonato de potassio, bicarbonato de potas-
sio, bicarbonato de sodio ou carbonato de amonio, e também aminas tercia-
rias, tais como trimetilamina, trietilamina, tributilamina, N,N-dimetilanilina,
N,N-dimetilbenzilamina, piridina, N-metilpiperidina, N-metilmorfolina, N,N-di-
metilaminopiridina, diazabiciclooctano (DABCQ), diazabiciclononeno (DBN)
ou diazabicicloundeceno (DBU).

A primeira etapa de processo (g) € 0s processos (j) e (k) de a-
cordo com a invengdo sao realizados na presenga de um ou mais catalisa-
dores.

Os catalisadores adequados s@o em particular complexos ou
sais de paladio. Adequados para este propésito sdo, preferivelmente, cloreto
de paladio, acetato de palédio, tetracis(trifenilfosfina)paladio ou dicloreto de
bis(trifenilfosfina)palédio. E também possivel gerar um complexo de paladio
em uma mistura de reagdo adicionando-se um sal de paladio e um ligando
complexo separadamente a reagdo.

Os ligandos adequados sao, preferivelmente, compostos de or-
ganofdsforo. Os seguintes podem ser mencionados por meio de exemplo:
trifenilfosfina, tri-o-tolilfosfina, 2,2'-bis(difenilfosfino)-1,1"-binaftila, dicicioexil-
fosfinabifenila, 1,4-bis(difenilfosfino)butano, bisdifenilfosfinoferroceno, di-
(terc-butilfosfino)bifenila, di(cicloexiIfosfino)bifenila, 2-dicicloexilfosfino-2'-
N,N-dimetilaminobifenila, tricicloexilfosfina, tri-terc.-butilfosfina. Entretanto,
os ligandos podem também ser dispensados com.

A primeira etapa de processo (g) e 0s processos (j) e (k) de a-
cordo com a invengdo sdo também, se apropriado, realizados na presenga

de um outro sal de metal, tal como sais de cobre, por exemplo iodeto de co-
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bre{l).

Quando realizando a primeira etapa de processo {g) € 0s pro-
cessos (j) e (k) de acordo com a invengao, as temperaturas de reagao po-
dem ser variadas dentro de uma faixa relativamente ampla. Em geral, as
reag0es sdo realizadas em temperaturas de 20°C a 180°C, preferivelmente
em temperaturas de 50°C a 150°C.

Para realizar a primeira etapa de processo (g) para preparar 0s
derivados de anilina da férmula (lI}, em geral de 1 a 5 moles, preferivelmen-
te de 1 a 3 moles, de alquina da formula (XIl) sdo empregados por mol do
haleto de anilina da férmula (XI).

Para realizar 0 processo (j} de acordo com a invengéo para pre-
parar 0s derivados de isopenteno da férmula (V1), em geral de 1 a 5 moles,
preferivelmente de 1 a 3 moles, de alceno da férmula (XV) sdo empregados
por mol da carboxamida da formuia (XIV).

Para realizar o processo (k) de acordo com a invengdo para
preparar os derivados de isopentina da formula (VI1), em geral de 1 a 5 mo-
les, preferivelmente de 1 a 3 moles, de alquina da férmula (XI1} s8c empre-
gados por mol da carboxamida da formula (XIV).

A menos que de outro modo estabelecido, todos 0s processos
de acordo com a invencdo sdo geralmente are realizados sob pressdo at-
mosférica. Entretanto, € também possivel operar sob pressdo elevada ou
reduzida - Em geral entre 0,01 € 1 mPa (0,1 bar e 10 bar).

As substancias de acordo com a invengédo tém potente atividade
microbiana e podem ser empregadas para controlar microorganismos inde-
sejados, tais como fungos e bactérias, em protecéo de cotheita e na prote-
¢do de materiais.

Fungicidas podem ser empregados em protecéo de colheita pa-
ra controlar Plasmodioforomicetos, Qomicetos, Quitridiomicetos, Zigomice-
tos, Ascomicetos, Basidiomicetos e Deuteromicetos.

Bactericidas podem ser empregados em protecdo de colheita
para controlar Pseudomonadaceae, Rhizobiaceae, Enterobacteriaceae,
Corynebacteriaceae e Streptomycetaceae.
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Alguns patdgenos que causam doengas flngicas e bacterianas
que vém sob os nomes genéricos listados acima podem ser mencionados
como exemplos, porém nao por meio de limitagao:

Espécie Xanthomonas, tal como, por exemplo, Xanthomonas campestris pv.
oryzae;

Espécie Pseudomonas, tal como, por exemplo, Pseudomonas syringae pv.
lachrymans,

Espécie Erwinia, tal como, por exemplo, Erwinia amyiovora;

Espécie Pythium, tal como, por exemplo, Pythium ultimum;

Espécie Phytophthora, tal como, por exemplo, Phytophihora infestans,
Espécies Pseudoperonospora, tais como, por exemplo, Pseudoperonospora
humuli ou Pseudoperonospora cubensis;

Espécie Plasmopara, tal como, por exemplo, Plasmopara viticola;

Espécie Bremia, tal como, por exemplo, Bremia lactucae;

Espécies Peronospora, tais como, por exemplo, Peronospora pisi ou P.
brassicae,

Espécie Erysiphe, tal como, por exemplo, Erysiphe graminis;

Espécie Sphaerotheca, tal como, por exemplo, Sphaerotheca fuliginea,
Espécies Podosphaera, tais como, por exemplo, Podosphaera leucotricha;
Espécie Venturia species, tal como, por exemplo, Venturia inaequalis;
Espécies Pyrenophora, tais como, por exemplo, Pyrenophora teres ou P.
graminea

(forma conidia: Drechslera, sin: Helminthosporium);

Espécie Cochliobolus, tais como, por exemplo, Cochliobolus sativus.

(forma conidia: Drechslera, sin: Helminthosporium);

Espécie Uromyces, tal como, por exemplo, Uromyces appendiculatus;
Espécie Puccinia, tal como, pdr exemplo, Puccinia recondlita;

Espécie Sclerotinia, tal como, por exemplo, Sclerotinia sclerotiorum,

Espécie Tilletia, tal como, por exemplo, Tilletia caries,

Espécies Ustilago, tais como, por exemplo, Ustilago nuda ou Ustilago ave-
nae,

Espécie Pellicularia, tal como, por exemplo, Pellicularia sasakif,
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Espécie Pyricularia, tal como, por exemplo, Pyricularia oryzae,

Espécie Fusarium, tal como, per exemplo, Fusarium culmorum;

Espécie Botrytis, tal como, por exemplo, Botrytis cinerea;

Espécie Septoria, tal como, por exemplo, Septoria nodorum;

Espécie Leptosphaeria, tal como, por exemplo, Leptosphaeria nodorum;
Cercospora species, tal como, por exemplo, Cercospora canescens,
Alternaria species, tal como, por exemplo, Alternaria brassicae; e

Espécie Pseudocercosporella, tal como, por exemplo, Pseudocercosporella
hemotrichoides,

Espécie Rhizoctonia, tal como, por exemplo, Rhizoctonia solani.

Os compostos ativos de acordo com a invengdo também mos-
tram uma forte acao fortalecedora em plantas. Conseglientemente, eles sdo
adequados para mobilizar as defesas internas da planta contra ¢ ataque por
microorganismos indesejados.

No presente contexto, os compostos fortalecedores de planta
(indutores de resisténcia) devem ser entendidos como significando substén-
cias que sao capazes de estimular o sistema de defesa de plantas tal que,
quando as plantas tratadas sejam subseqlientemente inoculadas com mi-
croorganismos indesejados, eles exibem substancial resisténcia a estes mi-
Croorganismos.

No presente caso, microorganismos 'indesejados devem ser en-
tendidos como significando fungos, bactérias e viroses fitopatogénicos. Os
compostos de acordo com a invengdo podem desse modo ser empregados
para proteger plantas dentro de um certo periodo de tempo apds o trata-
mento contra o ataque pelos patdgenos mencionados. O periodo de tempo
para o qual esta protegdo é obtida geralmente estende-se durante 1 a 10
dias, preferivelmente 1 a 7 dias, a partir do tratamento das plantas com os
compostos ativos.

O fato de que os compostos ativos sdo bem tolerados pelas
plantas nas conceniragbes requeridas para controlar doengas de planta,
permite o tratamento de partes de plantas acima do chdo, de cepa em pro-
pagacédo e sementes, e do solo.
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Aqui, os compostos ativos de acordo com a invengao podem ser
empregados com particularmente bons resultados para controlar doengas
de cereal, tais como, por exemplo, contra espécies Puccinia, e de doencas
em viticultura e no cultivo de frutos e vegetais, tais como, por exemplo, con-
tra espécies botrytis, Venturia ou Alternaria. ‘

Os compostos ativos de acordo com a invengdo sdo tambem
adequados para aumentar a producéo de colheitas. Além disso, eles mos-
tram toxidade reduzida e sd0 bem tolerados pelas plantas.

Se apropriade, os compostos ativos de acordo com a invengao
podem, em certas concentragdes e taxas de aplicagao, ser também empre-
gados como herbicidas, para regular o crescimento de planta e para contro-
lar pestes animais. Se apropriado, eles podem também ser empregados
como intermediarios ou precursores na sintese de outros compostos ativos.

De acordo com a invengao, é possivel tratar todas as plantas ¢
partes de plantas. Plantas devem ser entendidas aqui como significando
todas as plantas e populagdes de planta, tal como plantas silvestres ou plan-
tas de colheitas desejadas e indesejadas (incluindo plantas de colheita de
ocorréncia natural). As plantas de colheita podem ser plantas que podem
ser obtidas por reproducéo convencional € métodos de otimizagédo ou por
métodos biotecnologicos e engenharia genética ou combinagdes destes me-
todos, incluindo as plantas transgénicas e incluindo espécies que podem ou
ndo ser protegidas por certificados de cultivadores de planta. Partes de plan-
tas deve-se entender como significando todas as partes acima do chao e
abaixo do chéo e 6rgdos de plantas, tal como broto, folha, flor e raiz, exem-
plos que podem ser mencionados sendo folhas, espinhos, caules, troncos,
flores, corpos de fruto, frutos e sementes e também raizes, tubérculos e Ri-
zomas. Partes de plantas também incluem material colhido e material de
propagacao vegetativa e geradora, por exemplo plantinhas, tubérculos, ri-
zomas, mudas e sementes.

O tratamento das plantas ¢ partes de plantas de acordo com a
invengdo com os compostos ativos € realizado diretamente ou pela agéo
sobre seu ambiente, habitat ou area de armazenagem de acordo com 0s
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métodos de tratamento habituais, por exemplo por mergulho, vapotizagao,
evaporagao, atomizacéo, disseminacdo, escovagao-sobre e, no caso de ma-
terial de propagacéo, em particular no caso de sementes, também por re-
vestimento de uma ou multiplas camadas.

Na prote¢éo de materiais, os compostos de acordo com a inven-
¢ao podem ser empregados para proteger materiais industriais de contra
infec¢@o com, e destruigdo por, microorganismos indesejados.

Os materiais industriais no presente contexto sdo entendidos
como significando materiais ndo vivos que foram preparados para uso em
industria. Por exemplo, materiais industriais que sdo destinados a serem
protegidos pelos compostos ativos de acordo com a invengéo de mudancga e
destruicdo microbiana podem ser espessantes, colas, papel e papelao, téx-
teis, couro, madeira, tinturas e artigos plasticos, lubrificantes de resfriamento
e outros materiais gue podem ser infectados com, ou destruidos por, micro-
organismos. Partes de plantas de produgao, por exemplo, circuitos de agua-
resfriamento, que podem ser prejudicados pela proliferagéo de microorga-
nismos podem também ser mencionadas dentro do escopo dos materiais a
serem protegidos. Materiais industriais que podem ser mencionados dentro
do escopo da presente invencdo sdo preferivelmente espessantes, colas,
papel e papeldo, couro, madeira, tinturas, lubrificantes de resfriamento e
liquidos de transferéncia de calor, particularmente preferivel madeira,

Os microorganismos capazes de degradarem ou alterarem 0s
materiais industriais que podem ser mencionados séo, por exemplo, bacté-
rias, fungos, leveduras, algas e organismos de lodo. Os compostos ativos de
acordo com a invengdo preferiveimente agem contra fungos, em particular
mofos, fungos descolorantes de madeira e destruidores de madeira (Basidi-
omicetos) e contra organismos de lodo e algas.

Microorganismos dos seguintes géneros podem ser mencionados como e-
xemplos:

Alternaria, tal como Alternaria tenuis,

Aspergillus, tal como Aspergillus niger,

Chaetomium, tal como Chaetomium globosum,
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Coniophora, tal como Coniophora puetana,

Lentinus, tal como Lentinus tigrinus,

Penicillium, tal como Penicillium glaucum,

Polyporus, tal como Polyporus versicolor,
Aureobasidium, tal como Aureobasidium pullulans,
Sclerophoma, tal como Sclerophoma pityophila,
Trichoderma, tal como Trichoderma viride,
Escherichia, tal como Escherichia coli,
Pseudomonas, tal como Pseudomonas aeruginosa, e
Staphylococcus, tal como Staphylococcus aureus.

Dependendo de suas propriedades fisicas eou quimicas particu-
lares, 0s compostos ativos podem ser convertidos nas formulagbes habitu-
ais, tais como solugbes, emulsdes, suspensdes, pds, espumas, pastas, gra-
nulos, aerossois e microencapsulagdes em substancias poliméricas € em
composicdes de revestimento para sementes, e formulagdes de velagdo por
resfriamento e aquecimento ULV.

Estas formulagBes sdo produzidas de uma maneira conhecida,
por exemplo, misturando-se 0s compostos ativos com extensores, isto &,
solventes liquidos, gases liquefeitos sob pressao, efou veiculos sélidos, op-
cionalmente com o uso de tensoativos, isto é, emulsificantes efou dispersan-
tes, e/ou formadores de espuma. Se 0 extensor empregado for dgua, é tam-
bém possivel empregar, por exemplo, solventes organicos como solventes
auxiliares. Essencialmente, solventes liquidos adequados sdo: aromaticos
tal como xileno, tolueno ou alquilnaftalenos, hidrocarbonetos aromaticos clo-
rinados ou alifaticos clorinados tal como clorobenzenos, cloroetilenos ou clo-
reto de metileno, hidrocarbonetos alifaticos tal como cicloexano ou parafi-
nas, por exemplo, fragdes de petréleo, alcoois tal como butanol ou glicol e
seus éteres e ésteres, cetonas tal como acetona, cetona metil etila, cetona
de metil isobutila ou cicloexanona, solventes fortemente polares tal como
dimetilformamida ou sulféxido de dimetila, ou sendo agua. Os extensores
gasosos liquefeitos ou veiculos devem ser entendidos como significando

liquidos que sdo gasosos em temperatura padrdo e sob presséo atmosféri-
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ca, por exemplo propelentes aerosséis tal como hidrocarbonetos halogena-
dos, ou ainda butano, propang, nitrogénio e didxido de carbono. Os veiculos
solidos adequados s&o: por exemplo minerais naturais moidos tal como cau-
lins, argilas, talco, giz, quartzo, atapulgita, montmorilonita ou terra diatoma-
cea, e minerais sintéticos moidos tais como silica finamente dividida, alumi-
na e silicatos. Veiculos sélidos adequados para granulos sdo: por exemplo
rochas naturais esmagadas e fracionadas tal como calcita, marmore, pedra-
pomes, sepiolita e dolomita, ou também grénulos sintéticos de farinha inor-
génica e orgénica, e granulos de material organico tal como serragem, cas-
cas de coco, sabugo de milho e pedunculos de tabaco. Emulsificantes e/ou
formadores de espuma adequados sdo: por exemplo, emulsificantes néo-
ibnicos e anidnicos, tal como ésteres de 4cido graxo de polioxietileno, éteres
de alcool graxo de polioxietileno, por exemplo, éteres de poliglicol de alquila-
rila, alquilsulfonatos, sulfatos de alquila, arilsulfonatos, ou entao hidroiisados
de proteina. Os dispersantes adequados sdo: por exemplo, liquidos de ex-
cre¢ao de lignossulfito e metilcelulose.

Os espessantes tais como carboximetilcelulose, polimeros natu-
rais e sintéticos na forma de pés, granulos ou trelicas, tal como goma arabi-
ca, alcool de polivinila e acetato de polivinila, ou ainda fosfolipideos naturais
tais como cefalinas e lecitinas e fosfolipideos sintéticos podem ser empre-
gados nas formula¢tes. Outros aditivos possiveis s@o dleos minerais e ve-
getais.

E possivel empregar colorantes tais como pigmentos inorgni-
cos, por exemplo oxido de ferro, 6xido de titdnio e Azul Prussiano, e maté-
rias corantes organicas tal como matérias corantes de alizarina, matérias
corantes azo e matérias corantes de ftalocianina de metal, e nutrientes de
traco tal como sais de ferro, manganés, boro, cobre, cobalto, molibdeno e
zinco.

As formulagdes geralmente compreendem entre 0,1 e 95 por
cento em peso de composto ativo, preferivelmente entre 0,5 € 90%.

Os compostos ativos de acordo com a invengdo podem, como
tal ou em suas formulagdes, também serem empregadas em uma mistura
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com conhecidos fungicidas, bactericidas, acaricidas, nematicidas ou insecti-
cidas, para ampliar, por exemplo, 0 espectro de atividade ou para prevenir o
desenvolvimento de resisténcia. Em muitos casos, efeitos sinérgicos séo
oblidos, isto &, a atividade da mistura € maior do que a atividade dos com-
ponentes individuais.

Componentes de mistura adequados sdo, por exemplo, 0s se-
guintes compostos:
Fungicidas:

2-fenilfenol; sulfato de 8-hidroxiquinolina; acibenzolar-S-metila;
aldimorf; amidoflumet; ampropilfos; ampropilfos-potassio; andoprim; anilazi-
na; azaconazol; azoxistrobina; benalaxil; benodanil; benomil; bentiavalicarb-
isopropila; benzamacril; benzamacril-isobutila; bilanafos; binapacril; bifenil;
bitertancl; blasticidin-S; bromuconazol; bupirimato; butiobato; butilamina;
polisulfeto de bélcio; capsimicina; captafol; captana; carbendazim; carboxi-
na; carpropamid; carvona; quinometionat; clobentiazona; clorfenazol; cloro-
neb; clorotalonil; clozolinato; clozilacon; ciazofamid; ciflufenamid; cimoxanila;
ciproconazol; ciprodinila; ciprofuram; Dagger G; debacarb; diclofluanid; di-
clona; diclorofen; diclocimet; diclomezina; dicloran; dietofencarb; difenoco-
nazol; diflumetorim; dimetirimol; dimetomorf; dimoxistrobina; diniconazol;
diniconazol-M; dinocap; difenilamina; dipiritiona; ditalimfos; ditianon; dodina;
drazoxolon; edifenfos; epoxiconazol; etaboxam; etirimol; etridiazol; famoxa-
dona; fenamidona; fenapanil; fenarimol; fenbuconazol; fenfuram; fenhexa-
mid; fenitropan; fenoxanil; fenpiclonil; fenpropidin; fenpropimorf; ferbam; flu-
azinam; flubenzimina; fludioxonil; flumetover; flumorph; fluoromida; fluoxas-
trobin; fluguinconazol; flurprimidel; flusilazol; flusulfamida; flutolanil; futriafol;
folpet; fosetyl-Al; fosetyl-sddio; fuberidazol; furalaxila; furametpir; furcarbanil;
furmeciclox; guazatina; hexacldrobenzeno; hexaconazol; himexazol; imazalil;
imibenconazol; triacetato de iminoctadina; tris(albesil) de iminoctadina; iodo-
carb; ipconazol; iprobenfos; iprodiona; iprovalicarb; irumamicina; isoprotiola-
no; isovalediona; casugamicina; cresoxim-metila; mancozeb; maneb; mefe-
rimzona; mepanipirim; mepronila; metalaxila; metalaxil-M; metconazol; me-
tasulfocarb; metfuroxam; metiram; metominostrobina; metsulfovax; mildiomi-
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cina; miclobutanila; miclozolina; natamicina; nicobifen; nitrotal-isopropila;
noviflumuron; nuarimol; ofurace; orisastrobina; oxadixila; acido oxolinico;
oxpoconazol; oxicarboxina; oxifentiina; paclobutrazol; pefurazoato; pencona-
zol; pencicuron; fosdifeno; ftaleto; picoxistrobina; piperalina; polioxinas; poli-
oxorim; probenazol; prochloraz; procimidona; propamocarb; propanosina-
sédio; propiconazol; propineb; proquinazid; protioconazol; piraclostrobina;
pirazofos; pirifenox; pirimetanila; piroquilon; piroxifur; pirrolenitrina; quinco-
nazol; quinoxifeno; quintozeno; simeconazol; spiroxamina; enxofre; tebuco-
nazol; tecloftalam; tecnazeno; tetciclacis; tetraconazol; tiabendazol; ticiofeno;
tifluzamida; tiofanato-metila; thiram; tioximid; tolclofos-metila; tolllfluanid; tri-
adimefon; triadimenol; triazbutil; triazoxido; triciclamida; triciclazol; tridemorf;
trifloxistrobina; triflumizol; triforina; triticonazol; uniconazol; validamicina A,
vinclozolina; zineb; ziram; zoxamida; (2S)-N-[2-[4-[[3-(4-clorofenil)-2-
propinilloxi]-3-metoxifenilletil]-3-metil-2-[(metilsulfonil)amino]butanamida; 1-
(1-naftalenil)-1H-pirral-2,5-diona; 2,3,5,6-tetracloro-4-(metilsulfonil)piridina; 2-
amino-4-metil-N-fenil-5-thiazolecarboxamida; 2-cloro-N-(2,3-diidro-1,1,3-
trimetil-1H-inden-4-il)-3-piridinecarboxamida; 3,4,5-tricloro-2,6-
piridinadicarbonitrilo;  actinovato;  cis-1-(4-clororfenil)-2-(1H-1,2,4-triazol-1-
if)cicloeptanol; 1-(2,3-diidro-2,2-dimetil-1H-inden-1-il}-1H-imidazol-5-
carboxilato de metila; carbonato de monopotassio; N-(6-metéxi-3-piridinil)-
ciclopropanocarboxamida; N-butil-8-(1,1-dimetiletil)-1-oxaespiro[4,5] decano-
3-amina; tetratiocarbonato de sddio; e sais de cobre e preparagdes, tais co-
mo mistura Bordeaux; hidroxido de cobre; naftenato de cobre; oxicloreto de
cobre; sulfato de cobre; cufraneb; éxido de cobre; mancobre; oxina-cobre.
Bactericidas:

bronopol, diclorofeno, nitrapirina, dimetilditiocarbamato de ni-
quel, casugamicina, octilinona, acido furanocarboxilico, oxitetracciclina, pro-
benazol, estreptomicina, tecloftalam, sulfato de cobre e outras preparagdes
de cobre.
Inseticidas / acaricidas / nematicidas:

abamectina, ABG-9008, acefato, acequinocila, acetamiprida,
acetoprol, acrinatrina, AKD-1022, AKD-3059, AKD-3088, alanicarb, aldicarb,
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aldoxicarb, aletrinas, isdmeros 1R de aletrina, alfa-cipermetrina (alfametri-
na), amidoflumet, aminocarb, amitraz, avermectina, AZ-60541, azadiractina,
azametifos, azinfos-metila, azinfos-etila, azociclotina, Bacillus popilliae, Ba-
cillus sphaericus, Bacillus subtilis, Bacilius thuringiensis Bacillus thuringien-
sis, linhagem EG-2348, Bacillus thuringiensis linhagem GC-91, Bacillus thu-
ringiensis linhagem NCTC-11821, baculoviroses, Beauveria bassiana, Beau-
veria tenella, benclothiaz, bendiocarb, benfuracarb, bensuitap, benzoximato,
beta-ciflutrina, beta-cipermetrina, bifenazato, bifentrina, binapacrila, bioale-
trina, bioaletrin-S-ciclopentil-isémero, bioetanometrina, biopermetrina, bio-
resmetrina, bistrifluron, BPMC, brofenprox, bromophos-etila, bromopropilatoe,
bromfenvinfos (-metila), BTG-504, BTG-505, bufencarb, buprofezina, butati-
ofos, butocarboxim, butoxicarboxim, butilpiridaben, cadusafos, camfeclor,
carbarila, carbofurano, carbofenotion, carbosulfan, cartap, CGA-50438, qui-
nometionat, clordano, clordimeform, cloetocarb, cloretoxifos, clorfenapir,
clorfenvinfos, clorfluazuron, clormefos, clorobenzilato, cloropicrina, clorproxi-
feno, clorpirifos-metila, clorpirifos (-etila), clovaportrina, cromafenczida, cis-
cipermetrina, cis-resmetrina, cis-permetrina, clocitrinas, cloetocarb, clofente-
zing, clotianidina, clotiazoben, codlemona, cumafos, cianofenfos, cianofos,
ciclopreno, cicloprotrins, Cydia pomonella, ciflutrina, cihalotrina, cihexatina,
cipermetrina, cifenotrina (1R-trans-isémero), ciromazina, DDT, deltametrina,
demeton-S-metila, demeton-S-metilsulfona, diafentiuron, dialifos, diazinon,
diclofentiona, diclorvos, dicofol, dicrotofos, diciclanila, diflubenzuron, dimeflu-
trina, dimetoato, dimetilvinfos, dinobuton, dinocap, dinotefurano, diofenolan,
disulfoton, docusat-sodio, dofenapin, DOWCQ-439, eflusilanato, emamecti-
na, emamectin-benzoato, empentrina (1R-isémero), endosulfan, Entomopto-
ra spp., EPN, esfenvalerato, etiofencarb, etiprol, etion, etoprothos, etofen-
prox, etoxazol, etrimfos, famphUr, fenamifos, fenazaquin, oxido de fenbutati-
na, fenflutrina, fenitrotion, fenobucarb, fenotiocarb, fenoxacrim, fenoxicarb,
fenpropatrina, fenpirad, fenpiritrina fenpiroximato, fensulfotion, fention, fentri-
fanila, fenvalerato, fipronila, flonicamid, fluacripirim, fluazuron, flubenzimina,
flubrocitrinato, flucicloxuron, flucitrinato, flufenerim, flufenoxuron, flufenprox,

flumetrins, flupirazofos, flutenzina (flufenzina), fluvalinato, fonofos, formeta-
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nato, formotion, fosmetilan, fostiazato, fubfenprox (fluproxifeno), furatiocarb,
gama-cihalotrina, gama-HCH, gossyplure, grandlure, viroses de granulose,
halfenprox, halofenozida, HCH, HCN-801, heptenofos, hexaflumuron, hexiti-
azox, hidrametilnona, hidropreno, IKA-2002, imidacloprida, imiprotrina, indo-
xacarb, iodofenfos, iprobenfes, isazofos, isofenfos, isoprocarb, isoxation,
ivermectina, japonilure, cadetrina, viroses de polihedrose nuclear, cinopreno,
lambda-cihalotrina, lindano, lufenuron, malation, mecarbam, mesulfenfos,
metaldeido, metam-sodio, metacrifos, metamidofos, Metharhizium anisoplia-
e, Metharhizium flavoviride, metidag@o, metiocarb, metomila metopreno, me-
toxiclor, metoxifenozida, metoflutrina, metolcarb, metoxadiazona, mevinfos,
milbemectina, milbemicina, MKI-245, MON-45700, monocrotofos, moxidecti-
na, MTI-800, naled, NC-104, NC-170, NC-184, NC-194, NC-196, niclosami-
da, nicotina, nitenpiram, nitiazina, NNI-0001, NNI-0101, NNI-0250, NNI-
9768, novaluron, noviflumuron, OK-5101, OK-5201, OK-9601, OK-3602, OK-
9701, OK-9802, ometoato, oxamila, oxidemeton-metila, Paecilomyces fumo-
soroseus, paration-metila, paration (-etil}, permetrina (cis-, trans-), petrleo,
PH-6045, fenotrina (isdmero 1R-trans), fentoato, forato, fosalona, fosmet,
fosfamidon, fosfocarb, foxim, piperonila butéxido, pirimicarb, pirimifos-metila,
pirimifos-etila, oleato de potassio, praletrina, profenofos, proflutrin, prome-
carb, propaphos, propargita, propetamfos, propoxur, protiofos, protoato, pro-
trifenbuto, pimetrozina, piraclofos, piresmetrina, piretrum, piridaben, piridali-
la, piridafention, piridation, pirimidifeno, piriproxifeno, quinalfos, resmetrina,
RH-5849, ribavirina, RU-12457, RU-15525, S-421, S-1833, salition, sebufos,
SI-0009, silafluofen, spinosad, espirodiclofeno, espiromesifeno, sulfluramid,

sulfotep, sulprofos, SZI-121, tau-fluvalinato, tebufenozida, tebufenpirad, te-

bupirimfos, teflubenzuron, teflutrina, temefos, temivinfos, terbam, terbufos,

tetraclorvinfos, tetradifon, tetrametrina, tetrametrina (1R-isdmero), tetrasul,
teta-cipermetrina, tiacloprid, tiametoxam, tiapronila, tiatrifos, hidrogenoxalato
de tiociclam, tiodicarb, tiofanox, tiometon, tiosuttap-sddio, turingiensina, tol-
fenpirad, tralocitrina, tralometrina, transflutrina, triarateno, triazamato, triazo-
fos, triazuron, triclofenidina, triclorfon, Trichoderma atroviride, triflumuron,

trimetacarb, vamidotion, vaniliprol, verbutina, Verticillium lecanii, WL-108477,



10

15

20

25

30

57

WL-40027, YI-5201, YI-5301, YI-5302, XMC, xililcarb, ZA-3274, zeta-ciper-
metrina, zolaprofos, ZXI-8901, o composto propilcarbamato de 3-metilfenila
(tsumacida Z), o composto 3-(5-cioro-3-piridinil)-8-(2,2,2-trifluoroetil)-8-
azabiciclo[3.2.1]octano-3-carbonitrila (CAS-Reg. n® 185982-80-3) e o cor-
respondente 3-endo-isdmero (CAS-Reg. n° 185984-60-5) (conforme WO-
96/37494, W0-98/25923), e as preparagdes que compreendem extratos de
planta inseticidamente ativos, nematddeos, fungos ou viroses.

Uma mistura com outros compostos ativos conhecidos, tal como
herbicidas, ou com fertilizantes e reguladores de crescimento, protetores
e/ou semioquimicas é também possivel.

Além disso, os compostos da férmula {I) de acordo com a inven-
¢éo também tém atividade antimicotica muito boa. Eles tém um espectro
muito amplo de atividade antimicotica em particular contra dermatofitos e
leveduras mofos e fungos difasicos (por exemplo, contra a espécie Candida
tal como Candida albicans, Candida glabrata) e Epidermophyton floccosum,
especie Aspergilius tal como Aspergillus niger e Aspergillus fumigatus, es-
pécie Trichophyton tal como Trichophyton mentagrophytes, espécie Micros-
poron tal como Microsporon canis e audouinii. A lista destes fungos de modo
algum limita o espectro micotico que pode ser abrangido, porém € apenas
para ilustrag&o.

Os compostos ativos podem ser empregados como tal, na forma
de suas formulagdes ou as formas de uso preparadas delas, tal como solu-
¢Oes prontas-para-uso, suspensdes, pds umectaveis, pastas, pds soldveis,
polvilhos e granulos. A aplicagdo é realizada de uma maneira habitual, por
exemplo, banho, vaporizagdo, atomizagdo, disseminagdo, empoeiramento,
espumagcdo, disperséo, etc. E também possivel aplicar os compostos ativos
pelo métodos de volume uItrabaixo, ou injetar a prepara¢do de composto
ativo ou o proprio composto ativo no solo. E também possivel tratar as se-
mentes das plantas.

Quando empregando-se os compostos ativos de acordo com a
invengdo como fungicidas, as taxas de aplicagao podem ser variadas dentro
de uma faixa relativamente ampla, dependendo do tipo de aplicagao. Para o



10

15

20

05

30

58

tratamento de partes de plantas, as taxas de aplicagao do composto ativo
sdo geralmente entre 0,1 e 10,000 g/ha, preferivelmente entre 10 e 1000
g/ha. Para adubar semente, as taxas de aplicagédo de composto ative séo
geralmente entre 0,001 e 50 g por quilograma de semente, preferivelmente
entre 0,01 e 10 g por quilograma de semente. Para o tratamento do solo, as
taxas de aplicagdo do composto ativo sdo geralmente entre 0,1 e 10.000
g/ha, preferivelmente entre 1 e 5,000 g/ha.

Como ja mencionado acima, é possivel possibilitar tratar todas
as plantas ¢ suas partes de acordo com a inven¢do. Em uma modalidade
preferida, as espécies de planta Silvestre e espécies de planta, ou aquelas
obtidas por reprodugéo bioldgica convencional, tal como cruzamento ou fu-
$30 de protoplasto, e partes destes, sdo tratadas, Em uma outra modalidade
preferida, as plantas transgénicas e espécies de planta obtidas por enge-
nharia genética, se apropriado em combinagdo com métodos convencionais
(Organismos Geneticamente Modificados), e partes destas, sao tratadas. O
termo "partes” ou "partes de plantas" ou "partes de planta’ feram explicados
acima.

Particularmente preferivel, plantas das espécies de planta que
sdo em cada caso comercialmente disponiveis ou em uso sao tratadas de
acordo com a invengdo. Espécies de planta devem ser entendidas como
significando plantas tendo novas propriedades (“caracteristicas") e que fo-
ram obtidas por reproduc@o convencional, por mutagénese ou por técnicas
de DNA recombinanies. Elas podem ser espécies, variedades, bio- ou gend-
tipos.

Dependendo da variedade de planta ou da espécie de planta,
sua localizagdo e condigbes de crescimento (solos, clima, periodo de vege-
tagdo, dieta), o tratamento de acordo com a invengdo pode também resultar
em efeitos superaditivos ("sinérgicos"). Desse modo, por exemplo, as taxas
de aplicagdo reduzidas efou uma ampliagdo do espectro de atividade e/ou
um aumento na atividade das substancias e composices que podem ser
empregadas de acordo com a invengéo, melhor crescimento da planta, tole-
rancia aumentada a temperaturas elevadas ou baixas, tolerancia aumentada
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a estiagem ou a agua ou teor de sal do solo, desempenho de floragéo au-
mentado, colheita mais facil, maturagdo acelerada, produgbes de colheita
maiores, melhor qualidade e/ou um valor nutricional maior dos produtos co-
thidos, melhor estabilidade em estocagem e/ou processabilidade dos produ-
tos colhidos s&o possiveis, as quais excedem os efeitos que devem real-
mente ser esperados.

As plantas transgénicas ou espécies de planta (isto é, aquelas
obtidas por engenharia genética) que devem preferivelmente ser tratadas de
acordo com a invengdo incluem todas as plantas que, na modificagdo gené-
tica, receberam material genético que conferiu propriedades Uteis particu-
larmente vantajosas ('caracteristicas") a estas plantas. Exemplos de tais
propriedades sdo melhor crescimento da planta, tolerdncia aumentada a
temperaturas elevadas ou baixas, tolerdncia aumentada a estiagem ou a
agua ou teor de sal do solo, desempenho de floragdo aumentado, colheita
mais facil, maturagdo acelerada, producdes de colheita maiores, melhor
qualidade e/ou um valor nutricionai maior dos produtos colhidos, melhor es-
tabilidade em estocagem e/ou processabilidade dos produtos colhidos. Além
disso e particularmente enfatizados exemplos de tais propriedades sdo uma
defesa melhor das plantas contra pestes animais e microbianas, tal como
contra insetos, acaros, fungos fitopatogénicos, bactérias e/ou viroses, e
também tolerdncia aumentada das plantas a certos compostos herbicida-
mente ativos. Exemplos de plantas transgénicas que podem ser menciona-
dos sao as plantas de colheita importantes, tal como cereais (ttigo, arroz),
milho, feijdes soja, batatas, algoddo, tabaco, 6leo de semente de colza e
também plantas frutiferas (com as frutas magés, peras, frutos citricos e u-
vas), e énfase particular é dada ac milho, feijdes soja, batatas, algoddo, ta-
baco e dleo de semente de colza. Caracteristicas que sdo enfatizadas séo
em particular defesa aumentada das plantas contra insetos, aracnideos,
nematddeos e lesmas e caracdis por toxinas formadas nas plantas, em par-
ticular aquelas formadas nas plantas pelo material genético do Bacillus thu-
ringiensis (por exemplo, pelos genes CrylA(a), CrylA(b), CrylA(c), CryllA,
CrylllIA, CrylliB2, Cry9c, Cry2Ab, Cry3Bb e CrylF e também combinagdes
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destes) (infra-referidas como "plantas Bt"). As caracteristicas que séo tam-
bem particularmente enfatizadas s&o a defesa aumentada das plantas con-
tra fungos, bactérias e viroses por resisténcia adquirida sistémica (SAR),
sisteminas, fitoalexinas, eliciadores e genes de resisténcia e corresponden-
temente proteinas e toxinas expressas. As caracteristicas que s&o também
particularmente enfatizadas sao a toleréncia aumentada das plantas a cer-
tos compostos herbicidamente ativos, por exemplo imidazolinonas, sulfonilu-
réias, glifosato ou fosfinctricina (por exemplo, o gene "PAT"). Os genes que
conferem as caracteristicas desejadas em questdo podem também estar
presentes em combinag@o entre si nas plantas transgénicas. Exemplos de
"plantas Bt' que podem ser mencionados séo variedades de milho, varieda-
des de algoddo, variedades de feijdo soja e variedades de batata que s8o
vendidas sob as marcas comerciais YIELD GARD® (por exemplo milho, al-
godao, feijoes soja), KnockOut® (por exemplo milho), Starlink® (por exem-
plo milho), Bollgard® (algodao), Nucoton® (algoddo) e NewlLeaf® (batata).
Exemplos de plantas tolerantes a herbicida que podem ser mencionados
sao variedades de milho, variedades de algodao e variedades de feijdo soja
que sao vendidos sob as marcas comerciais Roundup Ready® (tolerancia
ao glifosato, por exemplo, milho, algodao, feijao soja), Liberty Link® (tole-
rancia & fosfinotricina, por exemplo, 6leo de semente de colza), IMI® (tole-
rdncia as imidazolinonas) e STS® (tolerancia as sulfoniluréias, por exemplo,
milho). As plantas resistentes a herbicida {plantas reproduzidas de uma ma-
neira convencional para tolerincia a herbicida) que podem ser mencionadas
também incluem as variedades vendidas sob a marca comercial Clearfield®
(por exemplo, milho). Realmente, estas declaragdes também se aplicam as
espécies de planta que tém estas caracteristicas genéticas ainda a serem
desenvolvidas, e que serdo desenvolvidas e/ou comercializadas no futuro.
As plantas listadas podem ser tratadas de acordo com a inven-
¢80 de uma maneira particularmente vantajosa com os compostos da formu-
la geral (I} ou as misturas de composto ativo de acordo com a invengac. As
faixas preferidas estabelecidas acima para os compostos ativos ou misturas
também aplicam-se ao tratamento destas plantas. Enfase particular é dada
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ao tratamento de plantas com os compostos ou misturas especificamente
mencionados no presente texto.

A preparagdo € 0 uso dos compostos ativos de acordo com a
invencdo sdo ilustrados pelos exemplos abaixo.
Exemplos de preparacéo

Exemplo 1
H,C Q
/4 N
N\ ’ H
/N F
H.C

H,C” “CH,

326,5 mg (2,0 mmols) de [2-(3-metilbutil)fenillamina (IlI-1) s&c
adicionados a uma solugdo compreendendo 388,5 mg (2,2 mmals) de clore-
to de 5-fluoro-1,3-dimetil-1H-pirazol-4-carbonila e 0,45 ml (3,2 mmols) de
trietilamina em 20 ml de tetraidrofurano. A solu¢do de reacdo é agitada a
60°C durante 90 minutos, filtrada através de silica-gel e concentrada. Cro-
matografia de coluna (gradiente de cicloexano/acetato de etila) fornece 592
mg (98% de teoria) de 5-fluoro-1,3-dimetil-N-[2-(3-metilbutil}fenil]-1H-pirazol-
4-carboxamida de logP (pH 2,3) = 3,12.

Os compostos da formula (l) listados na Tabela 1 abaixo séac
obtidos analogamente ao Exemplo 1 e de acordo com as instrugdes nas

descricbes gerais dos processos.
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Tabela 1

logP
3,42

414

3,90

4,13

3,87

4,15

3,78

3,76

3,68
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Ex. | AR [ R | R A logP
22 [ H [ 4F [ CH FoHC 3,34
ND,{ §
)
CH,
23 | H | 4F | CH; F:G 3,57
i
)
CH,
24 | H | 4F | CH FC / 4,05
NYS
CH,

Preparacéo de materiais de partida da férmula (lll)

Exemplo (lll-1

HN

HC  CH

3 3

Uma solugdo compreendendo 8,0 g (0,045 mol) de 1-(2-ami-

nofenil)-3-metilbutan-1-ona (X-1), 6,8 g (0,135 mol) de hidrato de hidrazina e

5 7,6 ¢ (0,135 mol) de hidréxido de potassio em 90 ml de trietileno glicol é a-

quecida a 210°C durante 6 horas. Para preparagao, dgua € acetato de etila

sao adicionados em temperatura ambiente. A fase orgénica é novamente

lavada com 4gua, secada sobre sulfato de magnésio e concentrada sob

pressdo reduzida. Purificagdo por cromatografia de coluna (cicloexa-

-10  no/acetato de etila 3:1) fornece 5,3 g (71,5% de teoria) de [2-(3-metilbutil)-
fenilJamina.

Exemplo {lll-2

3,23 g (15 mmols) de N-[2-(3,3-dimetilbut-1-inil)fenillacetamida



10

15

20

65

(X111-1) foram inicialmente carregados em 40 mi de metanol. 0,5 g de paladio
sobre carbono (5%) foi adicionado, e & mistura é entéo hidrogenada em uma
autoclave em uma presséo de hidrogénio de 0,4 mPa (4 bar) durante 20 ho-
ras. A remogdo do catalisador € 0 solvente produziu 3,1 ¢ (94% de teoria) de
N-[2-(3,3-dimetilbutil)fenillacetamida de logP (pH 2,3) = 2,69.

Exemplo (l1I-3

HN

oHCI
CH,

H,C”  "CH,

0,5 g {2,3 mmols) de N-[2-(3,3-dimetilbutil)feniljacetamida (11I-2)
foram agitados em 20 ml de 2N de 4cido hidroclérico a 100°C durante 5 ho-
ras. Apds resfriamento, a mistura foi extraida 3 vezes em cada caso com 20
ml de acetato de etila. A fase orgéanica foi removida, secada sobre sulfato de
sodio e concentrada. Isto produziu 380 mg (29% de teoria) de hidrocloreto
de 2-(3,3-dimetiloutil)fenilamina de logP (pH 2,3) = 2,20.

Preparacéo de materiais de partida da férmula (V)

Exemplo (V-1)
HG @
y N
M O
H,C
HC™ TCH,

Em temperatura ambiente, 355,0 mg (2,0 mmols) de 1-(2-

aminofenil)-3-metilbutan-1-ona sdo adicionados a uma solugdo compreen-
dendo 388,5 mg (2,2 mmols) de cloreto de 5-fluoro-1,3-dimetil- 1H-pirazol-4-
carbonila e 0,45 ml (3,2 mmols) de trietilamina em 20 ml de tetraidrofurano.
Uma mistura de reagdo é agitada a 60°C durante 1,5 h, filtrada através de
silica gel e concentrada. Cromatografia de coluna (cicloexano/acetato de
etila: 3/1) fornece 577,7 mg (1,8 mmol, 88% de tecria) de N-[2-(3-metilbu-
tiril)fenil-5-fluoro-1,3-dimetil-1H-pirazol-4-carboxamida de logP (pH = 2,3) =
3,42,
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Os compostos da férmula (V) listados na Tabela 2 abaixo séo
obtidos analogamente ao Exemplo (V-1) e de acordo com as instrugoes nas

descrigcbes gerais dos processos.

Tabela 2
(V)
Ex. R’ R’ R’ A logP
V-2 H H H HC 4,30
N S
V-3 H H H 433

V-4 H H H 4,53

4,30

&
al
&

V-7 H H H 444

Preparacéo de materiais de partida da formula (Vi)
Exemplo (VIi-1

CF, Q

I=

CH
H.C s
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190 mg (1,0 mmol) de acido 2-trifluorometilbenzdico, 178 mg
(0,83 mmol) de 2-(3,3-dimetil-but-1-inil)fenilamina, 215 mg (1,67 mmol) de
N,N-diisopropiletilamina e 583 mg (1,256 mmol) de PyBrOP em 8 ml de ace-
tonitrilo foram agitados em temperatura ambiente durante 4 dias. 10 ml de
acetato de etila/dgua 1:1 foram adicionados & mistura e a fase organica foi
separada e lavada com 10 mi de solugdo de cloreto de amdnio saturada e
subsequentemente com 10 ml de agua. Separagéo, concentragdo e seca-
gem da fase orgénica produziu 950 mg de produto bruto. Purificagdo croma-
togréfica de coluna em silica-gel 60 (éter de petrdlec/acetato de efila 10:1 -
acetato de etila) produziu 110 mg de N-[2-(3,3-dimetilbut-1-inil)fenil]-2-trifluo-
rometilbenzamida [logP (pH 2,3) = 4,55].

Os compostos da férmula (V1) listados na Tabela 3 abaixo sio
obtidos analogamente ao Exemplo (VII-1) e de acordo com as instrugdes

nas descrigdes gerais dos processos.

Tabela 3
0
N i
A ff 2 ’
H1
Il
R
(Vi)
HLC™ CH,
Ex, R’ R R’ A logP
VII-2 H H CH, I 4,73
VII-3 H H CH, CY 3,75
l/
N7 el
Vil-4 H H CHs 4,52
.
o” “CH, _
VII-5 H H CH, F,HC 4,17
NYS
CH,
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Preparacao dos materiais de partidas da féormula (X}

Exemplo (X-1)

H,N
0

HC” CH

;
Ao refluxo, uma solugdo de 29,5 g (0,25 mol) de antranilonitrilo
em 150 ml de tetraidrofurano é adicionada em gotas a uma suspens&o com-
preendendo 18,2 g (0,75 mmol) de magnésio, 375 ml de solugéo de 2 M de
brometo de isobutilmagnésio em tetraidrofurano e 15 ml de éter de dietila.
Apds 5 horas de aquecimento sob refluxo, 100 ml de agua séo, a 0°C, adi-
cionados a mistura de reagdo, e 0 pH € ajustado em 6 empregando acido
hidroclérico. A fase organica é lavada com dgua e secada sobre sulfato de
magnésio. Concentrag8o sob presséo reduzida e purificacdo em silica-gel
{fase movel: éter de petrdleo/acetonitrita 95:5) fornece 11,0 g (25% de teori-
a) de 1-(2-aminofenil)-3-metilbutan-1-ona de logP (pH 2,3) = 2,88.
Preparacao de materiais de partida da férmula (XIll)
Exemplo (XIlI-1

A

HC” N
& H

HGH

HC” CH

3

3

Sob argbnio, 25,7 g (120 mmols) de orto-bromoacetanilida,
5,05 g (7,2 mmols) de cloreto de bis(trifeniifosfina)paladio(ll) e 1,37 g (7,2
mmols) de iodeto de cobre(l) foram iniciaimente carregados em 450 ml de
trietilamina. Em temperatura ambiente, 17,8 g (180 mmol) de 3,3-dimetil-1-
butina foram entdo adicionados em gotas durante um periodo de 10 minu- A
tos, e a mistura é agitada a 50°C durante 5 horas. Uma mistura de reagéo_
foi despejada em 2 litros de agua e extraida 3 vezes em cada caso com 250
ml de éter de dietila, e os extratos foram secados em sulfato de sddio e con-

centrados. Purificagdo cromatografica de coluna em silica-gel 60 com clore-
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to de metileno produziu 25,9 g de N-[2-(3,3-dimetilbut-1-inil)-fenillacetamida
de logP (pH 2,3) = 3,03.

A determinagéo dos valores logP dados nos exemplos de prepa-
ra¢ao e tabelas acima é realizada de acordo com EEC-Directive 79/831 An-
nex V.A8 por HPLC (Cromatografia Liquida de Desempenho Elevade} em
uma coluna de fase reversa (C 18). Temperatura: 43°C.

A determinagdo é realizada na faixa acidica em pH 2,3 empre-
gando-se as fases mdveis 0,1% de écido fosforico agquoso e acetonitrila;
gradiente linear de 10% de acetonitrila a 90% acetonitrila.

A calibragao é realizada empregando-se alcan-2-onas nao rami-
ficadas (de 3 a 16 atomos de carbono) cujos valores logP s&o conhecidos
(determinacdo dos valores logP por tempos de retengdo empregande-se
interpolagdo linear entre duas alcanonas sucessivas).

Os valores lambda-max foram determinados nos maximos dos
sinais cromatograficos empregando-se 0s espectros de UV de 200 nm a 400
nm.

Exemplos de Uso:

Exemplo A
Teste de Podosphaera (maga) / protetora

Solventes: 24,5partes em peso de acetona

24,5partes em peso de dimetilacetamida
Emulsificante: 1parte em peso de éter alquilaril poliglicol.

Para produzir uma preparagao adequada de composto ativo, 1
parte em peso de composto € misturada com as quantidades estabelecidas
de solventes e emulsificante, @ 0 concentrado € diluido com agua para a
concentragéo desejada.

Para testar quanto‘é atividade protetora, plantas jovens séo va-
porizadas com a preparagdo de composto ativo nas taxas de aplicagao es-
tabelecidas. Apds o revestimento por spray ter secado sobre, as plantas sdo
inoculadas com uma suspensdo de esporo aquosa do patégeno de mofo da
macgé Podosphaera leucotricha. As plantas foram entdo colocadas em uma
estufa em aproximadamente 23°C e uma umidade atmosférica relativa de
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cerca de 70%.

A avaliagao € realizada 10 dias ap6s a inoculagéo. 0% significa
uma eficécia que cerresponde aquela do controle, ao passo que uma efica-
cia de 100% significa que nenhuma infecgdo é observada.

Tabela A

Teste de Podosphaera (maca) / protetora

Compostoe ativo de acordo com Taxa de aplicagao de Eficacia
a invengéao composto ativo em gha em %
HS
/4 N
“\jli H 100 100
I
H.C
HC” CH,
By o
”\’H/l i 100 100
H3CF F CH,
HC™ "CH,
HG O
= N
IS 100 99
CH,
HC™ CH,
N
©j\ H 100 97
CH,
HC” CH,

Hy 0
v N
“21)( H 100 99
‘4 N
N 100 100
/
" HC c:3

FH %
/4 N
”?))L H 100 100

FS
”\N}]i H 100 100
wd  F cH,
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Exemplo B
Teste de Venturia (maca) / protetora

Solventes: 24,5 partes em peso de acetona

24,5 partes em peso de dimetilacetamida
Emulsificante: 1 parte em peso de éter alquilaril poliglicol.

Para produzir uma preparagdo adequada de composto ativo, 1
parte em peso de composto ativo & misturada com as quantidades estabele-
cidas de solventes e emulsificante, e o concentrade é diluido com agua para
a concentragao desejada.

Para testar quanto a atividade protetora, plantas jovens sdo va-
porizadas com a preparagdo do composto ativo nas taxas de aplicagdo es-
tabelecidas. Apds o revestimento por spray ter secado sobre, as plantas sao
inoculadas com uma suspensao de conidia agquosa do paidgeno de sama de
mac¢é Venturia inaequalis e em seguida permanecem em uma cabine de
incubagdo em aproximadamente 20°C e 100% de umidade atmosférica rela-
tiva durante 1 dia.

As plantas foram entdo colocadas em uma estufa em aproxima-
damente 21°C e uma umidade atmosférica relativa de aproximadamente
90%.



Tabela B

Teste de Venturia (maca) / protetora

72

Composto ativo de acordo com Taxa de aplicagdo Eficacia
a invengdo de composto ativo em g/ha em %
H, @
7 N
N\EI‘L H 100 96
i F
H,C
HC™ “CH,
H, Q
7 N
N 100 100
HaCI F CH,
HC~ “CH,
H, Q
~ N
N4 H 100 99
CH,
HC™ CH,
| 0
N
©)LH 100 97
CH,
HC” CH,
Hy 0
7 N
" | H 100 100
I F
3
FHC O
(4 N
N;])L H 100 100
3
F,H
2 N
N 100 100
Hd CH,
HC™ “CH,
FG 0
/4 N
N 100 100
/! F
H,C CH,

HC” “CH,
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Teste de Venturia (mag) / protetora

omposto ativo de acordo com axa de aplicagéo Eficacia
a invencgdo de composto ativo em g/ha em %
F
FHC O
7 N
N\}])L H ~ 100 100
IN
H,C CH,
HL™ "CH,
Exemplo C

Teste de Botrytis (feijdo) / protetora
Solventes: 24,5partes em peso de acetona

24 5partes em peso de dimetilacetamida
Emulsificante; 1 parte em peso de éter alquilaril poliglicol.

Para produzir uma preparagdo adequada de composto ativo, 1
parte em peso de composto ativo ¢ misturada com as quantidades estabele-
cidas de solventes e emulsificante, e 0 concentrado é diluido com agua para
a concentragao desejada.

_ Para testar quanto a atividade protetora, plantas jovens s&o va-
porizadas com a preparagdo do composto ativo nas taxas de aplicagdo es-
tabelecidas. Ap6s o revestimento por spray ter secado scbre, 2 pequenos
pedagos de agar colonizado por Botrytis cinerea sao colocados sobre cada
folha. As plantas inoculadas sao colocadas em uma camara escura em a-
proximadamente 20°C e 100% de umidade atmosférica relativa.

Apbs dois dias de inoculagdo, o tamanho das areas infectadas
sobre as folhas € avaliado. 0% significa uma eficdcia que corresponde aque-
la do controle, ao passo que uma eficacia de 100% significa que nenhuma

infeccdo é ohservada.
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Tabela C »
Teste de Botrytis (feijao) / protetora
Ingrediente Ativo Taxa de aplicacéo de Eficacia
de acordo com a invengao composto ative em g/ha em %
HG O
7 N
N\}f‘\ H 500 84
IN F
HC
H,C” CH,
H, Q
/4 N
" A 500 100
/
ne " CH,
H,C” TCH,
N
H 500 100
CH,
HC™ “CH,
] 0
N
H 500 87
CH,
H,C™ TCH,
HG 0
4 N
N\N | H 500 100
/ F
H,C e CH,
’ CH,
FHC 0
7 N
‘\iEHLH 500 100
/
H,C CH
3 H,C :

CH
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Teste de Botrytis (feijio) / protetora

gredlente Ativo Taxa de aplicagéo de Eficacia
acordo com a invencéo composto ativo em gha em %
FH
%A 500 100
RC CH,
CH,
)IU\ 500 100
CH,
CH,
F
5/& 500 100
CH,
CH,
Exemplo D

Teste de Puccinia (trigo) / curativo
Solvente: 50 partes em peso de N,N-dimetilacetamida
Emulsificante: 1 parte em peso de éter alquilaril poliglicol.

Para produzir uma preparagdo adequada de composto ativo, 1
parte em peso de composto ative é misturada com as quantidades estabele-
cidas de solvente e emulsificante, e o concentrado € diluido com agua para
a concentragao desejada.

Para testar quanto a atividade curativa, plantas jovens sao vapo-
rizadas com suspenséo conidia de Puccinia recondita. As plantas permane-
cem em uma cabine de incubacdo a 20°C e 100% de umidade atmosférica
relativa durante 48 horas. As plantas sao entdo vaporizadas com a prepara-
¢ao de composto ativo nas taxas de aplicacéo estabelecidas.

As plantas foram entdo colocadas efn uma estufa em uma tem-
peratura de cerca de 20°C e uma umidade atmosférica relativa de 80% para
promover o desenvolvimento de pustulas de ferrugem.

A avaliagdo é realizada 8 dias apds a inoculagdo. 0% significa
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uma eficacia que corresponde aquela do controle, ao passo que uma efica-
cia de 100% significa que nenhuma infecgao é observada.

Tabela D

Teste de Puccinia (trigo) / curativo

Ingrediente Ativo Taxa de aplicagéo de e
Le acordo com a invengao ingrediente ativo em g/ha Eficécia em %
Hy 0
7 N
N 500 100
N
I F
HC
HC™ “CH,
H, 9]
2 N v
A 500 100
/" F
H,C CH,
H,C” “CH,

N
H 500 100
CH,
H,C™ "CH,
OF, O
N
H 500 100
H,C™ TCH,
] 0]
N
H 500 100
H,C” “CH,

HG QO
/4 N
N\N Il H 500 100
/ F
CH.
A e CHe
3
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Teste de Puccinia (trigo) / curativo

Ingrediente Ativo Taxa de aplicagdo de e o
,;acordo com a invengao ingrediente ativo em g/ha Eficacia em %
FHC O
/4 N
N\}])L H 500 100
/N
- CH,
HC
CH,
>)/l 500 100
CH,
CH, ‘
F
}YL ‘ 500 100
HG
H3
Exemplo E

Teste de Sphaerotheca (pepino) / protetora
Solvente: 49 partes em peso de N, N-dimetilformamida
Emulsificante: 1 parte em peso de éter alquilaril poliglicol.

Para produzir uma preparacdo adequada de composto ativo, 1
parte em peso de cdmposto ativo é misturada com as quantidades estabele-
cidas de solvente e emulsificante, e o concentrade é diluido com agua para
a concentragéo desejada.

Para testar a atividade protetora, plantas de pepino jovens séo
vaporizadas com a preparacdo de composto ativo nas taxas de aplicagéo
estabelecidas. Um dia depois do tratamento, as plantas sdo inoculadas com
uma suspensdo de esporo de Sphaerotheca fuliginea. As plantas s&o entéo
colocadas em uma estufa a 70% de umidade atmosférica relativa e uma
temperatura de 23°C.

A avaliagao é realizada 7 dias apés a inoculagéo. 0% significa
uma eficacia que corresponde aquela do controle, ao passo que uma efica-
cia de 100% significa que nenhuma infecgéo é observada.
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Tabela E

Teste de Sphaerotheca (pepino) / protetora

Ingrediente Ativo Taxa de aplicagdo de Eficacia em %
de acordo com a invengo composto ativo em gtha

750 100
750 100
750 100
HC” CH,
I 0
\ |
@JLH 750 100
CH

HC”™ “CH,



REIVINDICAGOES
1. Isopentilcarboxanilidas, caracterizadas pelo fato de que apre-

sentam a formula (I)

A fii—L
& i (n
R;’i
H,C” TCH,

na qual
L representa

na qual
R' representa hidrogénio;

5 R? representa hidrogénio, fiiior, cloro ou metila;
R* representa hidrogénio ou metila;

A representa o radical da formula (A1)
LH

wWoR (A1),
R
na qual
R representa hidrogénio, hidroxila, formila, ciano, halo-
génio, nitro, C4-Cs-alquila ou C4-Cs-haloalquila tendo de 1 a § 4tomos de ha-
logénio,
R" representa hidrogénio, halogénio ou Cq-Ce-haloalquila tendo
de 1 a 5 atomos de halogénio; e
10 R'? representa hidrogénio ou C;-Cs-alquila;
com a condigéo de que R nao represente iodo se R' represen-
ta hidrogénio, e

com a condigao de que R nzo represente trifluorometila ou di-



fluorometila se R* e R representarem hidrogénio, e R" representar metila.
2. Isopentilcarboxanilidas da formula (1}, de acordo com a reivin-

dicagdo 1, caracterizadas pelo fato de que:
L representa

A,

L-1

na qual

5 R’ representa hidrogénio;
R? representa hidrogénio, fluor, cloro ou metila;
R? representa hidrogénio ou metila;

A representa o radical da férmula (A1)

R
N{ \ RH
M (A1},
iRﬂ?
MNa qual
R representa hidrogénio, hidroxila, formila, ciano, fldor, cloro, bro-

mo, iodo, metila, etila, isopropila ou Cq-Cs-haloalquila tendo de 1 a 5 atomos
de fluor, cloro efou bromo;
R'" representa hidrogénio, cloro, bromo, iodo ou C4-Cy-
10  halcalquila tendo de 1 a § atomos de fluor, cloro efou bromo, e
R' representa hidrogénio, metila, etila, n-propila ou isopropila ;
com a condigac de que R' ndo represente iodo se R represen-
ta hidrogénio e
com a condigdo de que R' nao represente trifluorometila ou di-
15 fluorometila se R* e R"" representarem hidrogénio, e R" representar metila,
3. Isopentilcarboxanilidas da formula {1}, de acordo com a reivin-
dicacéo 1 ou 2, caracterizadas pelo fato de que R'™ representa mono-flior-

metila, di-fllor-metila e tri-fllor-metila.



4. Isopentilcarboxanilidas da férmula (1), de acordo com a reivin-
dicagdo 1 ou 2, caracterizadas pelo fato de que R} representa hidrogénio.
5. Isopentilcarboxanilidas da formula (I}, de acordo com a reivin-
dicacdo 1 ou 2, caracterizadas pelo fato de que R’ representa metila.
5 6. Processo para preparar 0os compostos da formula (1), como

definidos em qualquer uma das reivindicagdes 1 a 5, caracterizado pelo fato

de que:
{a) acido carboxilico derivados da formula {Il)
\ fo, (I,
10 na qual

A & como definido na reivindicagao 1, e
X' representa halogénio ou hidroxila,

sdc reagidos com uma anilina derivada da formula (11}

HN—L

Ly

R

3
iR ()
H.C™ TCH,
na qual

15 L, R' e R® s#0 como definidos na reivindicagao 1,

se apropriado, na presenc¢a de um catalisador, se apropriade, na
presenca de um agente condensador, se apropriado, na presenca de um

acido aglutinante, e, se apropriado, na presenca de um diluente,

ou
20 (c) isopentona derivadas da formula (V)
Ra’
Py
I
R' V)
6] R
H,L™ TCH,
na qual

R', R?, R® e A sdo como definidos na reivindicagio 1,
sdo reagidos com hidrazina (ou hidrazina hidratada), na presen-

¢a de uma base, €, se apropriado, na presenca de um diluente,
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{d} derivados de isopenteno da formula (V1)
\
R (V1)

na qual

R', R%, R® e A sdo como definidos na reivindicagao 1,

s80 hidrogenados, se apropriado, na presenca de um diluente, g,
se apropriado, na presenc¢a de um catalisador,

ou

(e) derivados de isopentina da formula (VII}

VI

na qual

R', R? R® e A sdo como definidos na reivindicagio 1,

sao hidrogenados, se apropriado, na presenga de um diluente, e,
se apropriado, na presenca de um catalisador.

7. Composigao para controlar microorganismos indesejados,
caracterizada pelo fato de que compreende pelo menos uma isopentilcarbo-
xanilida da formula (1), como definida em qualguer uma das reivindicagbes 1
a 5, em adicio a extensores efou tensoativos.

8. Uso de isopentilcarboxanilidas da fdrmula (1}, como definidas
em qualquer uma das reivindicagdes 1 a 5, caracterizado pelo fato de que é
para controlar microorganismos indesejados, excluidos os tratamentos em
humanos e/ou animais.

9. Metodo para controlar microorganismos indesejados, caracte-
rizado pelo fato de que isopentilcarboxanilidas da férmula (1), como definidas

em qualguer uma das reivindicagdes 1 a 5, sdo aplicadas aos microorganis-
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mos e/ou seu habitat, excluidos os tratamentos em humanos efou animais.
10. Processo para preparar composicdes para controlar microor-
ganismos indesejados, caracterizado pelo fato de que isopentilcarboxanilidas
da formula (1), como definidas em qualquer uma das reivindicacdes 1 a 5,
séo misturadas com extensores efou tensoativos.
11. Intermediarios derivados de anilina, caracterizado pelo fato
de que apresentam a férmula (111-b)

2

R
HN
Leo (1ll-b)
H;‘SEB
H.C CH

na qual

(a) R"® representa Cq-Cg-alquila, Ci-Cs-alquilsulfinila, C4-Cg-al-
quilsulfonila, Ci-C4-alcéxi-C1-Cs-alquila, C;-Cs-cicloalguila; Cy-Cs-haloalquila,
Cq-Cs-haloalguiltio, Cq-Cs-haloalquilsulfinila, C4-Ca-haloalquilsulfonila, halo-
C-Cya-aleoxi-Cq-Cy-alguila, Cs-Ce-halocicloalquila tendo em cadacaso de 1 a
9 atomos de floor, cloro efou bromo; formila, formil-Cs-Cs-alquila, (C4-Cs-
alquilycarbonil-C4-Cs-alquila, {C4-Cs-aledxi)carbonil-C-Ca-alquila; halo-(C4-Cs-
alquiljcarbonil-C4-Cs-alquila, hale-(C4-Cs-alcéxi)carbonil-C4-Cs-alquila tendo
em cada caso de 1 a 13 atomos de fluor, cloro efou bromo; (C-Cs-
alguil)carbonila, {C-Cg-alcoxijcarbonila, {C1-Cgs-alcoxi-C4-Cs-alquiljcarbonila,
{C3-Ca-cicloalquil)carbonil; (C1-Cs-haloalquilicarbonila, (C1-Cop-
haloalcoxi)carbonila, (halo-C4-Cas-alcdxi-C-Cy-alquil)carbonila, (C3-Cp-
halocicloalquil)carbonila tendo em cada caso de 1 a 9 atomos de fltor, cloro
efou bromo: ou -C(=0)C(=0)R*, CONR®R® ou -CH:NR'R?, e

R*® representa hidrogénio ou metila,

ou

(b) R representa hidrogénio, e

R¥® representa halogénio ou metila, e

R? R* R® R% R’ e R? sao, cada um, como definidos na reivindi-

cacgao 1, para uso em um processo como definido na reivindicagio 6.
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RESUMO
Patente de Invengao: "ISOPENTILCARBOXANILIDAS, SEU PROCESSO
DE PREPARAGAQ, SEU USO E SEUS INTERMEDIARIOS, COMPOSIGAO
E SEU PROCESSO DE PREPARAGAOQ, E METODO PARA CONTROLAR
MICROORGANISMOS INDESEJADOS",
Novas isopentilcarboxanilidas da férmula (1)

na gual
L, R', R® e A s3o como definidos na descrigéo,
uma pluralidade de processos para preparacio destes compostos e o
uso deles para controlar microorganismos indesejados, e também novos

intermediarios e preparac¢ao deles.
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