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“COMPOSTO, PROCESSO PARA A PREPARAGAO DE UM COMPOSTO,
COMPOSIGCAO FUNGICIDA E METODO DE COMBATE CURATIVO OU
PREVENTIVO DOS FUNGOS FITOPATOGENICOS DE CULTURAS”

CAMPO DA INVENCAO

A presente invencdo se refere a derivados de N-[2-(2-
piridinil)etillcarboxamida inovadores, ao seu processo de preparagao, ao seu
uso como fungicidas, particularmente na forma de composi¢ées fungicidas e a
meétodos de controle de fungos fitopatogénicos de plantas utilizando tais
compostos ou suas composicdes.

ANTECEDENTES DA INVENCAO

O documento WO 01/11965 descreve uma ampla familia de
compostos fungicidas. Nao ha descricdo especifica de derivados de N-[2-(2-
piridinil)etiljcarboxamida.

Sempre é de alto interesse no campo de produtos agroquimicos o
uso de compostos pesticidas mais ativos que os compostos ja conhecidos
pelos técnicos no assunto, em que menos composto pode ser utilizado, retendo
ao mesmo tempo a eficacia equivalente.

A Depositante apresenta agora uma nova familia de compostos
que exibe atividade fungicida aprimorada sobre a familia geral conhecida
desses compostos.

DESCRICAO DA INVENGAO

Consequentemente, a presente invencgao se refere a um derivado

de N-[2-(2-piridinil)etillcarboxamida de férmula geral (l):
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em que:

-né1, 2o0u3;

- R?® & uma halogenoalquila C1-C¢ que contém de um a cinco
atomos de halogénio;

- cada substituinte X & selecionado, independentemente dos
outros, como sendo um atomo de hidrogénio, atomo de halogénio, alquila C1-Cg
ou halogenoalquila C4-Cg;

- R', R?2, R® e R* sao selecionados, independentemente dos
demais, como sendo um atomo de hidrogénio, atomo de halogénio, grupo
ciano, grupo hidréxi, grupo amino, grupo sulfanila, grupo formila, grupo
formiloxi, grupo formilamino, grupo carbdxi, grupo carbamoila, grupo N-
hidroxicarbamoila, grupo carbamato, grupo (hidroxiimino)-alquila C4-Cs, alquila
C1-Ce, alguenila C,-Cg, alquinila C2-Cs, alquilamino C4-Cs, dialquilamino C4-Ce,
alcdxi C4-Ce, halogenoalquila C4-Cs que contém de um a cinco atomos de
halogénio, halogenoalcdoxi C1-C¢ que contém de um a cinco atomos de
halogénio, alquilsulfanila C4-Cg, halogenoalquilsulfanila C1-Cs que contém de
um a cinco atomos de halogénio, alqueniloxi C,-Cs, halogenoalqueniloxi C,-Cs
gque conttm de um a cinco atomos de halogénio, alquiniléxi Cs;-Cg,
halogenoalquiniloxi C3-Cs que contém de um a cinco atomos de halogénio,
cicloalquila C3-Cs, halogenocicloalquila C3-Cg¢ que contém de um a cinco
atomos de halogénio, alquilcarbonila C4-Cg, halogenoalquilcarbonila C1-Cg que
contém de um a cinco atomos de halogénio, alquilcarbamoila C4-Csg,
dialquilcarbamoila C4-Cg, N-alquiloxicarbamoila C4-Cg, alcoxicarbamoila C1-Ce,
N-alquila C+-Ceg-alcoxicarbamoila C4-Ce, alcoxicarbonila C1-Ce,
halogenoalcoxicarbonila C4-Cs que contém de um a cinco atomos de halogénio,
alquilcarboniléxi C4-Cg, halogenoalquilcarboniléxi C1-Cg que contém de um a
cinco atomos de halogénio, alquilcarbonilamino C1-Cs,

halogenoalquilcarbonilamino C4-Cs que contém de um a cinco atomos de
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halogénio, alquilaminocarboniloxi C4-Ce, dialquilaminocarboniloxi  C4-Ce,
alquiloxicarbonildoxi C4-Cs, alquilsulfenila C4-Cg, halogenoalquilsulfenila C1-Cg
que contém de um a cinco atomos de halogénio, alquilsulfinila C4-Cs,
halogenoalquilsulfinila C4-Cs que contém de um a cinco atomos de halogénio,
alquilsulfonila C4-Cs, halogenoalquilsulfonila C4-Cs que contém de um a cinco
atomos de halogénio, benzila, benziloxi, benzilsulfanila, benzilsulfinila,
benzilsulfonila, benzilamino, fendxi, fenilsulfanila, fenilsulfinila, fenilsulfonila,
fenilamino, fenilcarbonilamino, grupo 2,6-diclorofenil-carbonilamino ou grupo
fenila; ou R' e R? podem juntos formar uma ciclopropila, ciclobutila, ciclopentila
ou ciclohexila;

com a condigdo de que, quando trés dos quatro substituintes R’,
R?, R® e R* forem um atomo de hidrogénio, o quarto substituinte nao & um
atomo de hidrogénio;

- R® é selecionado como sendo um atomo de hidrogénio, grupo
ciano, grupo formila, grupo hidréxi, alquila C4-Cg, halogenoalquila C4-Cs que
contém de um a cinco atomos de halogénio, alcoxi C1-Cg, halogenoalcédxi C1-Ce
que contém de um a cinco atomos de halogénio, cicloalquila Cs;-Cs,
halogenocicloalquila C3-Cs que contém de um a cinco atomos de halogénio,
alquenila C,-Cg, alquinila C,-Cg, alcdxi C4-Cs-alquila C4-Csg, cianoalquila C4-Cg,
aminoalquila C4-Cg, alquilamino C4-Cg-alquila C1-Cg, dialquilamino C4-Cg-alquila
C1-Cs, alquilcarbonila C4-Cs, halogenoalquilcarbonila C1-Cs que contém de um
a cinco atomos de halogénio, alquiloxicarbonila C4-Cg, cicloalquila Cs3-Cs,
halogenocicloalquila C3-C7; que contém de um a cinco atomos de halogénio,
cicloalquila C3-C; alquila C4-Cs, benziloxicarbonila C4-Cg, alcoxi Ci-Ce-
alquilcarbonila C4-Cg, alquilsulfonila C4-Cs ou halogenoalquilsulfonila C4-Cs que
contém de um a cinco atomos de halogénio; e

- Het representa um heterociclo ndo fundido com cinco, seis ou

sete membros com um, dois ou trés heteroatomos que podem ser idénticos ou
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diferentes, em que Het é ligado por um atomo de carbono e & substituido pelo
menos ha posi¢ao orto;

bem como seus sais, N-Oxidos, complexos metalicos, complexos
metaldidicos e isbmeros opticamente ativos.

No contexto da presente invengao:

- halogénio indica flaor, bromo, cloro ou iodo;

- heteroatomo indica N, O ou S;

- carboxi indica -C(=0)OH;

- carbonila indica -C(=0)-;

- carbamoila indica -C(=O)NHy;

- N-hidroxicarbamoila indica -C(=O)NHOH,;

- grupo alquila, grupo alquenila e grupo alquinila, bem como as
por¢cdes que contém estes termos, podem ser lineares ou ramificados.

No contexto da presente inveng¢ao, também se deve compreender
que, no caso de radicais amino di-substituidos e carbamoila di-substituidos, os
dois substituintes podem juntos formar com o atomo de nitrogénio que os
contém um anel heterociclico saturado que contém de trés a sete atomos.

De acordo com a presente invengdo, a 2-piridila pode ser
substituido em cada posigdo por (X), e R?, em que X, R® e n sdo conforme
definido acima. Preferencialmente, a presente invencéao se refere a derivado de
N-[2-(2-piridinil)etiljcarboxamida de férmula geral (I) em que as diferentes
caracteristicas podem ser selecionadas isoladamente ou em combinagao
conforme segue:

- com relagdo a n, n € 1 ou 2; de maior preferéncia, n & 1;

- com relagao a X, X é preferencialmente selecionado como sendo
um atomo de halogénio; de maior preferéncia, X é cloro;

- com relagcdo a R? R? & preferencialmente selecionado como

sendo -CFj;
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- com relagédo as posigcées em que a 2-piridila & substituida, a 2-
piridila & substituida na posi¢cdo 3 e/ou 5. De maior preferéncia, a 2-piridila &
substituida na posicao 3 por X e na posi¢ao 5 por Y.

De preferéncia ainda maior, o 2-piridila € substituido na posi¢éao 3
por -Cl e na posicao 5 por -CFj.

Segundo a presente invencao, os dois atomos de carbono e o
atomo de nitrogénio da “parte de etilamida® do composto de férmula (l) séo
substituidos, respectivamente, por R' e R% R® e R* e R° em que pelo menos
um dos substituintes R', R? R® e R* é diferente de hidrogénio.
Preferencialmente, a presente invencao também se refere a derivado de N-[2-
(2-piridinil)etiljcarboxamida de férmula geral () em que as caracteristicas a
seguir podem ser selecionadas isoladamente ou em combinacao como sendo:

- Com relacdo a R' e R% R' e R? podem ser selecionados,
independentemente entre si, como sendo um atomo de hidrogénio, atomo de
halogénio, grupo ciano, grupo hidroxi, alquila C4-Cg, halogenoalquila C4-Cg que
contém de um a cinco atomos de halogénio, alquenila C,-Cg, alcédxi C1-Cs,
alquilsulfanila C4-Csg, alquilsulfenila C4-Cg, alquilsulfinlia C4-Cg, alcoxicarbonila
C1-Cs, alquilcarbonilamino C4-Cg, alcoxicarboniléxi C4-Cg, alcoxicarbonilamino
C+-Cs ou grupo fenila; de maior preferéncia, R' e R? podem ser selecionados,
independentemente entre si, como sendo um atomo de halogénio, alquila C4-
Cs, halogenoalquila C1-Cs que contém de um a cinco atomos de halogénio e
alquilcarbonilamino C4-Ceg;

- Com relagdo a R® e R*, R® e R* podem ser selecionados,
independentemente entre si, como sendo um atomo de hidrogénio, atomo de
halogénio, grupo ciano, alquila C4-Cs, halogenoalquila C4-Cg que contém de um
a cinco atomos de halogénio, alquilcarbonilamino C4-Cg ou grupo fenila; de
maior preferéncia, R® e R* podem ser selecionados, independentemente entre

si, como sendo um atomo de halogénio, alquila C4-Cg, halogenoalquila C1-Cg



que contém de um a cinco atomos de halogénio ou grupo fenila;
- Com relacdo a R® R® pode ser selecionado como sendo um
atomo de hidrogénio ou cicloalquila C3-C5.
Segundo a presente invengao, “Het” do composto de férmula
5 geral (I) pode ser um anel heterociclo com cinco membros. Exemplos
especificos de compostos de acordo com a presente invengdo em que Het &
um heterociclo de cinco membros incluem:

- Het representa um heterociclo de férmula geral (Het-1)
7 8

R R

/ \
R S0 (Het-1)
em que:
10 - R® e R” podem ser idénticos ou diferentes e podem ser um
atomo de hidrogénio, atomo de halogénio, grupo amino, grupo nitro, alquila C;-
C4 ou halogenoalquila C4-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio; e
- R® pode ser um atomo de halogénio, grupo nitro, alquila C4-C4
ou halogenoalquila C1-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio.

15 * Het representa um heterociclo de férmula geral (Het-2)

Rll

10 9
R o R (Het-2)
em que:
- R® pode ser um atomo de hidrogénio, atomo de halogénio,

alquila C4-C4 ou halogenoalquila C1-C4 que contém de um a cinco atomos de

halogénio; e

20 - R e R" podem ser idénticos ou diferentes e podem ser um



atomo de hidrogénio, atomo de halogénio, grupo amino, alquila C4-C4 ou
halogenoalquila C4-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio;
desde que R® e R'" ndo sejam ambos um atomo de hidrogénio.

* Het representa um heterociclo de férmula geral (Het-3)

RIB O\ RIZ
(Het-3)
5 em que:
- R™ pode ser um atomo de halogénio, alquila C4-Cs ou
halogenoalquila C4-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio; e
- R® pode ser um atomo de hidrogénio, alquila C4-C4 ou

halogenoalquila C¢1-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio.

10 * Het representa um heterociclo de férmula geral (Het-4)
16
15
R R
14
R S
(Het-4)
em que:

- R™ e R"™ podem ser idénticos ou diferentes e podem ser um
atomo de hidrogénio, atomo de halogénio, alquila C¢-C4, halogenoalquila C1-C4
que contem de um a cinco atomos de halogénio, alquiltio C4-C4, alquilsulfonila

15 C4-Cy4, fenila opcionalmente substituido por um atomo de halogénio, alquila C4-
C4 ou piridila opcionalmente substituido por um atomo de halogénio ou alquila
C-Cy €

- R pode ser um atomo de halogénio, grupo ciano, alquila C1-Ca,

halogenoalquila C1-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio ou
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halogenoalcéxi C4-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio.

* Het representa um heterociclo de formula geral (Het-5)

RIB

S

R S R
(Het-5).

em que:

- R" e R podem ser idénticos ou diferentes e podem ser um
atomo de hidrogénio, atomo de halogénio, alquila C4-C4, alquildxi C4-C4 ou
halogenoalquila C4-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio; €

- R pode ser um atomo de hidrogénio, atomo de halogénio,
alquila C4-C4 ou halogenoalquila C4-C4 que contém de um a cinco atomos de
halogénio;

desde que R'® e R'® nao sejam ambos um atomo de hidrogénio.

* Het representa um heterociclo de formula geral (Het-6)

RZO

(Het-6)

em que:

- R® pode ser um atomo de hidrogénio, atomo de halogénio,
grupo ciano, alquila C4-C4 ou halogenoalquila C4-C4 que contém de um a cinco
atomos de halogénio;

- R*' e R? podem ser idénticos ou diferentes e podem ser um
atomo de hidrogénio, atomo de halogénio, alquila C4-C4 ou halogenoalquila C4-
C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio; e

- R?2 pode ser um atomo de hidrogénio, grupo ciano, alquila Cy-

Cs4, halogenoalquila C4-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio,
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alcdxi C4-Cy-alquila C4-C4, hidréxi-alquila C4-C,4, alquilsulfonila C4-Cs, di(alquila
C4-C4)aminossulfonila, alquilcarbonila C4-Cs, fenilsulfonila opcionalmente
substituido por um &atomo de halogénio ou alquila C4-C4 ou benzoila
opcionalmente substituido por um atomo de halogénio ou alquila C4-Cy;

desde que R® e R? n&o sejam ambos um atomo de hidrogénio.

* Het representa um heterociclo de formula geral (Het-7)

26
R R

(Het-7)

em que:

- R** pode ser um atomo de hidrogénio, grupo ciano, alquila Cs-
Cs4, halogenoalquila C4-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio,
alcoxi C1-Cy-alquila C4-C4, hidréxi-alquila C4-C4, alquilsulfonila C4-C4, di(alquila
C1-Cs)aminossulfonila, alquilcarbonila C4-Cs, fenilsulfonila opcionalmente
substituido por um atomo de halogénio ou alquila C4-C4 ou benzoila
opcionalmente substituido por um atomo de halogénio ou alquila C4-C4; €

- R%® R% e R? podem ser idénticos ou diferentes e podem ser um
atomo de hidrogénio, atomo de halogénio, grupo ciano, alquila C-Cy,
halogenoalquila C1-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio ou
alquilcarbonila C4-Cy;

desde que R* e R*’ nao sejam ambos um atomo de hidrogénio.

* Het representa um heterociclo de férmula geral (Het-8)

(Het-8)
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em que:
- R?® pode ser um atomo de hidrogénio ou alquila C1-Cs4; e
- R*®® pode ser um atomo de halogénio, alquila C4-Cs ou

halogenoalquila C1-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio.

5 * Het representa um heterociclo de férmula geral (Het-9)
N
I
R30 0 R3x
(Het-9)
em que:

- R¥ pode ser um atomo de hidrogénio ou alquila C1-Cs; e
R¥ pode ser um atomo de halogénio, alquila C4-Ca,
halogenoalquila C4-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio ou fenila
10  opcionalmente substituido por um atomo de halogénio ou alquila C4-C,.

* Het representa um heterociclo de formula geral (Het-10)

(Het-10)

em que:

- R* pode ser um atomo de hidrogénio, atomo de halogénio,
grupo amino, grupo ciano, alquilamino C4-C4, di-(alquila C4-C4)amino, alquila

15 C4-Cy4, halogenoalquila C4-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio

ou fenila opcionalmente substituido por um atomo de halogénio ou alquila C;-
Cs e

- R*® pode ser um atomo de halogénio, alquila C;-Cs4 ou
halogenoalquila C1-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio.

20 * Het representa um heterociclo de férmula geral (Het-11)
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11

(Het-11)

em que:

- R* pode ser um atomo de hidrogénio, atomo de halogénio,
grupo amino, grupo ciano, alquilamino C4-C4, di-(alquila C4-C4)amino, alquila
Cs-Cs ou halogenoalquila C1-C4 que contém de um a cinco atomos de
halogénio; e

- R*® pode ser um atomo de halogénio, alquila C3-Cs4 ou
halogenoalquila C1-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio.

* Het representa um heterociclo de férmula geral (Het-12)

R
/B
RY N

N (Het-12)
R

em que:

- R* pode ser um atomo de halogénio, grupo ciano, grupo nitro,
alquila C4-C4, halogenoalquila C4-C4 que contém de um a cinco atomos de
halogénio, cicloalquila C3-Cg, alcéxi C1-C4, halogenoalcoxi C41-C4 que contém de
um a cinco atomos de halogénio, alquiltio C{-C4, halogenoalquiltio C4-C4 que
conttm de um a cinco atomos de halogénio, grupo aminocarbonila ou
aminocarbonil-alquila C1-Cg;

- R* pode ser um atomo de hidrogénio, atomo de halogénio,
grupo ciano, grupo nitro, alquila C4-Cy4, alcéxi C1-C4 ou alquiltio C4-Cy; e

- R*® pode ser um atomo de hidrogénio, fenila, alquila C4-Ca,
halogenoalquila C1-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio, hidroxi-

alquila C4-C4, alquenila C,-Cg, cicloalquila C3-Cg, alquiltio C1-Cy-alquila C1-Cy,
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halogenoalquiltio C4-C4-alquila C4-C4 que contém de um a cinco atomos de
halogénio, alcéxi C4-Cs-alquila C4-C4 ou halogenoalcodxi C4-Cg-alquila C4-C4 que
contém de um a cinco atomos de halogénio.

* Het representa um heterociclo de férmula geral (Het-13):
R39
[\
40 d
R “J‘“ (Het-13)
R

5 em que:

- R*® pode ser um atomo de hidrogénio, 4tomo de halogénio,
grupo ciano, grupo nitro, alquila C4-C4, halogenoalquila C4-C4 que contém de
um a cinco atomos de halogénio, cicloalquila C3-Cs, alcoxi C4-Cs,
halogenoalcédxi C4-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio, alquiltio

10 C4-C4, halogenoalquiltio C1-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio,
aminocarbonila ou aminocarbonil-alquila C+4-Cy;

- R* pode ser um atomo de hidrogénio, atomo de halogénio,
grupo ciano, alquila C4-C,4, alcéxi C4-C4, halogenoalcdxi C4-C4 que contém de
um a cinco atomos de halogénio ou alquiltio C1-Cy4; e

15 - R*" pode ser um atomo de hidrogénio, alquila C-Cy,
halogenoalquila C4-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio, hidroxi-
alquila C4-C4, alquenila C,-Cg, cicloalquila C3-Cg, alquiltio C4-Cs-alquila C4-Cas,
halogenoalquiltio C4-Cs-alquila C4-C4 que contém de um a cinco atomos de
halogénio, alcoxi Cq-Cs-alquila C4-C4, halogenoalcdxi Cq-Cy-alquila C4-C4 que

20 contém de um a cinco atomos de halogénio ou fenila opcionalmente substituida
por um atomo de halogénio, alquila C4-C4, alcoxialgquila C1-C4 ou grupo nitro;

desde que R* e R* nao sejam ambos um atomo de hidrogénio.

* Het representa um heterociclo de férmula geral (Het-14)
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1}‘44 (Het-14)
R

em que:

- R* pode ser um atomo de hidrogénio, atomo de halogénio,
grupo ciano, grupo nitro, alquila C4-C4, halogenoalquila C4-C4 que contém de
um a cinco atomos de halogénio, cicloalquila C3-Cg, alcoxi C4-Cq4,
halogenoalcéxi C4-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio, alquiltio
C1-C4, halogenoalquiltio C1-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio,
aminocarbonila ou aminocarbonil-alquila C1-Cy;

- R* pode ser um atomo de hidrogénio, atomo de halogénio,
grupo ciano, alquila C4-Cy4, alcoxi C4-C4, alquiltio C4-C4 ou halogenoalquila C;4-
C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio; e

- R* pode ser um atomo de hidrogénio, fenila, benzila, alquila C4-
C4, halogenoalquila C4-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio,
hidroxi-alquila C4-C,4, alquenila C,-Cg, cicloalquila C3-Cg, alquiltio C4-C4-alquila
C1-C4, halogenoalquiltio C1-Cy-alquila C4-C4 que contém de um a cinco atomos
de halogénio, alcdxi C-Cys-alquila C4-C4, halogenoalcédxi C4-Cy-alquila C4-Cy
que contém de um a cinco atomos de halogénio;

desde que R* e R* nao sejam ambos um atomo de hidrogénio.

* Het representa um heterociclo de formula geral (Het-15)

R%

N/\

~ 45

o~ R
(Het-15)

em que:
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- R*® pode ser um atomo de hidrogénio, atomo de halogénio,
alquila C4-C4 ou halogenoalquila C1-C4 que contém de um a cinco atomos de
halogénio; e

- R% pode ser um atomo de halogénio, alquila C4-Cs ou

5 halogenoalquila C¢-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio.

* Het representa um heterociclo de férmula geral (Het-16)

R47

/
N\O \ R43
(Het-16)

em que R* e R* podem ser idénticos ou diferentes e podem ser
um atomo de hidrogénio, atomo de halogénio, alquila C4-C4, halogenoalquila
C+-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio, fenila opcionalmente |
10  substituido por um atomo de halogénio ou alquila C4-C4 ou heterociclila

opcionalmente substituido por um atomo de halogénio ou alquila C4-Cy;

desde que R* e R* nao sejam ambos um atomo de hidrogénio.

* Het representa um heterociclo de férmula geral (Het-17)

50 49
R R
N \
O
(Het-17)
em que:
15 - R* pode ser um atomo de halogénio, alquila C;-Cs; ou

halogenoalquila C4-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio; e
- R® pode ser um atomo de halogénio, alquila C;-Cs ou
halogenoalquila C1-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio.

* Het representa um heterociclo de formula geral (Het-18)
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51

/\

S (Het-18)

em que R® pode ser um atomo de halogénio, alquila C1-C4 ou

N

halogenoalquila C4-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio.

* Het representa um heterociclo de férmula geral (Het-19)

52
R. W
N N

N

N

R> (Het-19)

em que;
5 - R* pode ser um atomo de halogénio, alquila C4-C4 ou

halogenoalquila C4-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio; e

- R® pode ser um atomo de hidrogénio, alquila Ci-Cy,
halogenoalquila C4-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio ou fenila
opcionalmente substituida por um atomo de halogénio ou alquila C¢-Ca.

10 * Het representa um heterociclo de formula geral (Het-20)
54

s
o® (Het-20)
em que R* pode ser um atomo de halogénio, alquila C4-C4 ou
halogenoalquila C4-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio.
Segundo a presente invencdo, “Het” do composto de férmula
geral (lI) pode ser um anel heterociclo com seis membros. Exemplos

15  especificos de compostos de acordo com a presente invengdao em que Het é

um heterociclo de seis membros incluem:
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* Het representa um heterociclo de formula geral (Het-21)

RSG
RS? RSS
A
< 2
R N

(Het-21)
em que:
- R® pode ser um atomo de halogénio, grupo hidréxi, grupo ciano,
alquila C4-C4, halogenoalquila C4-C4 que contém de um a cinco atomos de
5 halogénio, alcoxi C4-C4, alquiltio C4-C4, halogenoalquiltio C4-C4 que contém de
um a cinco atomos de halogénio ou halogenoalcoxi C4-C4 que contém de um a
cinco atomos de halogénio; e
-R%, R*¥ e R*®, que podem ser idénticos ou diferentes, podem ser
um atomo de hidrogénio, atomo de halogénio, grupo ciano, alquila C4-Cy,
10  halogenoalquila C1-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio, alcéxi
C1-Cy4, alquiltio C41-C4, halogenoalcoxi C1-C4 que contém de um a cinco atomos
de halogénio, alquilsulfinila C4-C4 ou alquilsulfonila C4-Cas.

* Het representa um heterociclo de férmula geral (Het-22)

62
R
61
R
\
2
60 59
R N R
(Het-22)
em que:
15 - R® pode ser um atomo de hidrogénio, atomo de halogénio,

grupo hidroxi, grupo ciano, alquila C4-C4, halogenoalquila C4-C4 que contém de
um a cinco atomos de halogénio, alcéxi C41-C4, alquiltio C4-Cs, alqueniltio C,-Cs,

halogenoalquiltio C4-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio,
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halogenoalcdxi C4-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio, fenildxi
opcionalmente substituido por um atomo de halogénio ou alquila C4-Cs, ou
feniltio opcionalmente substituido por um atomo de halogénio ou alquila C4-Cy;

- R% R e R%, que podem ser idénticos ou diferentes, podem ser
um atomo de hidrogénio, atomo de halogénio, grupo ciano, alquila C4-Cg,
halogenoalquila C4-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio, alcoxi
C1-C4, alquiltio C4-C4, halogenoalcédxi C1-C4 que contém de um a cinco atomos
de halogénio, alquilsulfinila C4-C4, alquilsulfonila C4-C4; ou N-morfolina
opcionalmente substituido por um atomo de ‘halogénio ou alquila C4-C4, ou
tienila opcionalmente substituido por um atomo de halogénio ou alquila C4-Cy;

desde que R* e R® nao sejam ambos um atomo de hidrogénio.

* Het representa um heterociclo de férmula geral (Het-23)

66 63

R R

~
RS N/ RS
(Het-23)
em que R®, R% R® e R®, que podem ser idénticos ou diferentes,
podem ser um atomo de hidrogénio, atomo de halogénio, grupo hidréxi, grupo
ciano, alquila C1-C4, halogenoalquila C4-C4 que contém de um a cinco atomos
de halogénio, alcéxi C1-C4, alquiltio C4-C4, halogenoalquiltio C41-C4 que contém
de um a cinco atomos de halogénio, halogenoalcéxi C1-C4 que contém de um a
cinco atomos de halogénio, alquilsulfinila C4-C4 ou alquilsulfonila C1-Cy;
desde que R% e R® nao sejam ambos um atomo de hidrogénio.

* Het representa um heterociclo de formula geral (Het-24)

N
RS8~ RS

(Het-24)
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em que:

- R¥ pode ser um atomo de halogénio, alquila C4-Cs ou
halogenoalquila C4-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio; e

R® pode ser um atomo de hidrogénio, alquila Ci-Cg,

halogenoalquila C+-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio,
alcoxicarbonila C1-Cg, benzila opcionalmente substituido por um a trés atomos
de halogénio, benziloxicarbonila opcionalmente substituido por um a trés
atomos de halogénio ou heterociclila.

* Het representa um heterociclo de férmula geral (Het-25)

O

70 N R69
H (Het-25)

em que:

- R®® pode ser um atomo de halogénio, grupo hidréxi, grupo ciano,
alquila C4-C4, halogenoalquila C1-C4 que contém de um a cinco atomos de
halogénio, alcéxi C4-C,4, alquiltio C1-C4, halogenoalquiltio C1-C4 que contém de
um a cinco atomos de halogénio ou halogenoalcéxi C1-C4 que contém de um a
cinco atomos de halogénio; e

R™ pode ser um atomo de hidrogénio, alquila C4-Ca,
halogenoalquila C4-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio ou

benzila.

* Het representa um heterociclo de férmula geral (Het-26)
R _XI
71

72
R O R Het-26)

em que:
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-X pode ser um atomo de enxofre, -SO-, -SO3- ou -CHy-;
- R™ pode ser alquila C1-C4 ou halogenoalquila C4-C4 que contém
de um a cinco atomos de halogénio; e
- R™ e R"™ podem ser idénticos ou diferentes e podem ser um
5 atomo de hidrogénio ou alquila C1-Ca.
* Het representa um heterociclo de férmula geral (Het-27)

R

(Het-27)

em que:

- R™ pode ser alquila C-C4 ou halogenoalquila C¢-C4 que contém
de um a cinco atomos de halogénio.

10 * Het representa um heterociclo de férmula geral (Het-28):

(Het-28)
em que:
- R™ pode ser alquila C1-C4 ou halogenoalquila C4-C4 que contém
de um a cinco atomos de halogénio.

* Het representa um heterociclo de férmula geral (Het-29)

N
1 N
N/ R
(Het-29)
15 em que R’® pode ser um atomo de halogénio, alquila C¢-C4 ou

halogenoalquila C1-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio.
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A presente invengdo também se refere a um processo para a
preparacao do composto de formula geral (). Desta forma, segundo aspecto
adicional da presente invengao, é fornecido um processo para a preparacao de
um composto de férmula geral (l) conforme descrito acima, que compreende a

reacdo de um derivado de 2-piridina de férmula geral (ll) ou um de seus sais:

X),

| ]
R RIR’ (D
em que X, n, R? R' R? R® R* e R® siao conforme descritos
acima;

com um derivado de acido carboxilico de férmula geral (111)
b
2
L™ Het
(111

em que:
- Het é conforme definido acima; e
- L? & um grupo de saida selecionado como sendo um atomo de
halogénio, grupo hidroxila, -OR”’, -OCOR’’, em que R’” é uma alquila C4-Cs,
haloalquila C1-Cg, benzila, 4-metoxibenzila, pentafluorofenila ou um grupo de

féormula

O

\O/lL Het

na presenca de um catalisador e, se L? for um grupo hidroxila, na
presenca de um agente condensador.

O processo de acordo com a presente invengédo € conduzido na
presenca de catalisador. O catalisador apropriado pode ser selecionado como

sendo 4-dimetil-aminopiridina, 1-hidréxi-benzotriazol ou dimetilformamida.
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Caso L? seja um grupo hidréxi, o processo de acordo com a
presente inveng¢ao € conduzido na presenga de agente condensador. O agente
condensador apropriado pode ser selecionado como sendo formador de
haletos acidos, tal como fosgénio, tribrometo de fésforo, tricloreto de fésforo,
pentacloreto de fésforo, ftricloreto 6xido de fésforo ou cloreto de tionila;
formador de anidrido, tal como cloroformato de etila, cloroformato de metila,
cloroformato de isopropila, cloroformato de isobutila ou cloreto de
metanossulfonila; carbodiimidas, tais como N, N’-diciclohexilcarbodiimida
(DCC) ou outros agentes condensadores habituais, tais como pentéxido de
fésforo, acido polifosférico, N, N’'-carbonil-diimidazol, 2-etéxi-N-etoxicarbonil-
1,2-di-hidroquinolina (EEDQ), trifenilfosfina/tetraclorometano, cloreto hidrato de
4-(4,6-dimetdxi[1,3,5]triazin-2-il)-4-metilmorfolinio ou hexafluorofosfato de
bromo-tripirrolidino-fosfénio.

Quando R® for um atomo de hidrogénio, o processo
mencionado acima de preparagao de composto de formula geral (I) pode ser
opcionalmente completado por etapa adicional de acordo com o esquema de

reagcao a seguir:

X), r®
ﬁgfo
L A 5 5
RR'/
H
(Id) (XXID) )
em que:

-R', R? R® R* R® R? X, n e Het sdo conforme definido acima:
- L® é um grupo de saida selecionado como sendo um atomo de
halogénio, 4-metil fenilsulfonildxi ou metilsulfoniloxi;

que compreende a reagcdo de um composto de férmula geral (Id)
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com um composto de férmula geral (XXIl) para fornecer um composto de
férmula geral (1).

Dependendo da definicdo de R', R?% R® R* ou R®, derivados de
amina de férmula geral (II) podem ser preparados por meio de processos
diferentes. Um exemplo (A) deste processo pode ser quando:

- R?, R?, X e n sdo conforme definido acima;

-R'" & um atomo de hidrogénio ou alquila C4-Cg; €

- R® R* e R® s50 atomos de hidrogénio;

neste caso, o derivado de amina de férmula geral (ll) pode ser
preparado de acordo com um processo que compreende:

- primeira etapa de acordo com o esquema de reagéo A-1:

EsQUEMA A-1

X), R (N Frn &
+ Rz/kn’o\R”———-* IN/ N

Y O

(I'V) QY (M)

em que:

-R? R?, X e n s&o conforme definido acima;

-R%® ¢ alquila C4-Cg, haloalquila C4-Cg, benzila, 4-metoxibenzila
ou pentafluorofenila;

- U é um grupo de saida selecionado como sendo halogénio,
sulfonato de alquila C4-Cgs ou sulfonato de haloalquila C4-Ce;

que compreende a arilagdo de um derivado de cianoacetato de
formula geral (V) por um derivado de piridina de férmula geral (IV), para
fornecer um derivado de cianoacetato de 2-(piridila) de formula geral (V1), na
presenca de uma base, sob temperatura de 0 °C a 200 °C;

- segunda etapa de acordo com o esquema de reacao A-2:
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EsSQUEMA A-2

em que:
- R? R?, X e n sdo conforme definido acima;
- R ¢ alquila C1-Cs, haloalquila C4-Cs, benzila, 4-metoxibenzila
5 ou pentafluorofenila;
que compreende hidrélise basica, hidrolise acida ou deslocamento
por haleto de um composto de férmula geral (VI) no mesmo vaso ou em vaso
diferente para fornecer, mediante agquecimento sob temperatura de 40 °C até
refluxo, derivado de 2-piridilacetonitrila de formula geral (Vila);
10 - terceira etapa de acordo com o esquema de reagao A-3:

EsQuUEMA A-3

(X),

| J__CN; R—~W —— \ﬁ\TCN
Ng2 | Nk
(Vla) (XVII) (VIIb)

Xa

em que:
- R? R?, X e n sao conforme definido acima;
- R' & alquila C-Cg;
15 - W & um atomo de halogénio, sulfonato de alquila C+-Ceg,
sulfonato de haloalquila C1-Cg ou sulfonato de 4-metil-fenila;
que compreende a alquilacao de um composto de férmula geral
(Vlla) por um reagente de formula geral (XVIl) para fornecer um composto de

férmula geral (Viib);
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- quarta etapa de acordo com o esquema de reagéo A-4:

EsQUEMA A-4

em que:
- R? R?, X e n sdo conforme definido acima;
5 -R" & um atomo de hidrogénio ou alquila C4-Cg;
-L" & um grupo de saida selecionado como sendo grupo -OR”” ou
grupo -OCOR”", em que R”’ & alquila C4-Cg, haloalquila C;-Cs, benzila, 4-
metoxibenzila ou pentafluorofenila;
- PG representa um grupo protetor que pode ser grupo -COOR"
10 ou grupo -COR”’, em que R’ é alquila C-Cs, haloalquila C4-Csg, benzila, 4-
metoxibenzila ou pentafluorofenila;
gue compreende a reducdo, por meio de hidrogenacao ou por um
doador de hidreto, de um composto de formula geral (Vlla) ou (Viib), na
presenca de catalisador e na presenga de composto de férmula geral (VIII)
15  para produzir um composto de férmula geral (IX), sob temperatura de 0 °C a
150 °C e sob pressdo de 1 bar a 100 bar;

- quinta etapa de acordo com o esquema de reacao A-5:

EsQUEMA A-5
X R® X R
N A e
PG R R
(IX) (II)
em que:

20 -R?, R2 X e n s30 conforme definido acima:
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- R" & um atomo de hidrogénio ou alquila C4-Cg;

- PG representa um grupo protetor que pode ser grupo -COOR"’
ou grupo -COR’’, em que R”” é alquila C1-Cg, haloalquila C4-Cs, benzila, 4-
metoxibenzila ou pentafluorofenila;

que compreende reagdo de desprotecdo, em meio acido ou
basico, de um composto de férmula geral (IX) para fornecer um derivado de
amina de formula geral (II) ou um de seus sais.

A primeira etapa (etapa A-1) é conduzida na presenga de base.
Preferencialmente, a base sera selecionada como sendo base organica ou
inorganica. Exemplos apropriados dessas bases podem ser, por exemplo,
hidretos de metais alcali ou de metais alcalino-terrosos, hidroxidos, amidas,
alcoolatos, carbonatos ou carbonatos de hidrogénio, acetatos ou aminas
terciarias.

A primeira etapa (etapa A-1) de acordo com a presente invengao
é conduzida sob temperatura de 0 °C a 200 °C. Preferencialmente, a primeira
etapa (etapa A-1) é conduzida sob temperatura de 0 °C a 120 °C, de maior
preferéncia sob temperatura de 0 °C a 80 °C.

A primeira etapa (etapa A-1) de acordo com a presente invengéo
pode ser conduzida na presenga de solvente. Preferencialmente, o solvente é
selecionado como sendo agua, solvente organico ou uma mistura de ambos.
Os solventes organicos apropriados podem ser, por exemplo, solvente alifatico,
aliciclico ou aromatico.

A primeira etapa (etapa A-1) de acordo com a presente invengéo
pode também ser conduzida na presenca de catalisador. Preferencialmente, o
catalisador é selecionado como sendo sais ou complexos de paladio. De maior
preferéncia, o catalisador é selecionado como sendo complexo de paladio.
Catalisador de complexo de paladio apropriado pode ser gerado diretamente

na mistura de reacao, por exemplo, adicionando-se separadamente a mistura
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de reagdo um sal de paladio e ligante de complexos. Os ligantes apropriados
podem ser, por exemplo, fosfinas volumosas ou ligantes de arsinas, tais como
(R)-(-)-1-[(S)-2-(diciclohexilfosfino)ferrocenilletildiciclohexilfosfina e seu
enantidmero correspondente, ou uma mistura de ambos; (R)-(-)-1-[(S)-2-
(diciclohexilfosfino)ferrocenil]etildifenilfosfina e seu enantidmero
correspondente, ou uma mistura de  ambos; (R)-(-)-1-[(S)-2-
(difenilfosfino)ferrocenilletildi-t-butilfosfina e seu enantibmero correspondente,
ou uma mistura de ambos; ou (R)-(-)-1-[(S)-2-
(difenilfosfino)ferrocenil]etildiciclohexilfosfina e seu enantidmero
correspondente, ou uma mistura de ambos.

A quarta etapa (etapa A-4) de acordo com a presente invengdo &
conduzida na presenca de doador de hidreto. Preferencialmente, o doador de
hidreto é selecionado como sendo hidretos metalicos ou metal6ides tais como
LiAlH,4, NaBH4, KBH4 e BoHe.

A quarta etapa (etapa A-4) de acordo com a presente invengao €
conduzida na presenca de catalisador. Preferencialmente, o catalisador é
selecionado como sendo cloreto de Co (Il), cloreto de Ni (IlI), amdnia ou um de
seus sais, paladio sobre carvao, niquel Raney, cobalto Raney ou platina.

A quarta etapa (etapa A-4) de acordo com a presente invengao é
conduzida sob temperatura de 0 °C a 150 °C. Preferencialmente, a temperatura
€ de 10 °C a 120 °C. De maior preferéncia, a temperatura € de 10 °C a 80 °C.

A quarta etapa (etapa A-4) de acordo com a presente invengéo é
conduzida sob pressao de 1 bar a 100 bar. Preferencialmente, a pressao é de 1
bar a 50 bar.

A quarta etapa (etapa A-4) de acordo com a presente invengao
pode ser conduzida na presenc¢a de solvente organico, agua ou uma de suas
misturas. Preferencialmente, o solvente é selecionado como sendo éter, alcool,

acido carboxilico ou uma de suas misturas com agua ou agua pura.



27

Segundo exemplo (B) desse processo pode ser quando:

-R? R, R?, X e n s&o conforme definido acima; e

- R3, R* e R® s&0 atomos de hidrogénio;

neste caso, o derivado de amina de formula geral (ll) pode ser
5 preparado de acordo com processo que compreende:

- primeira etapa de acordo com o esquema de reacgdo B-1:

ESQUEMA B-1
(X),,ﬁa /‘EN (X, | R®
IN’ U+ R2Rl - . N’Rz ISIN
Iv) (Vb) (VIIb)
em que:

-R? R', R?, X e n s&o conforme definido acima;
10 - U é um grupo de saida selecionado como sendo um atomo de
halogénio, sulfonato de alquila C4-Cg ou sulfonato de haloalquila C1-Cg;
que compreende a arilagdo de um composto de formula geral (Vb)
por um derivado de piridina de férmula geral (V) para fornecer derivado de 2-
piridilacetonitrila de férmula geral (Vllb), na presenca de uma base e sob
15  temperatura de -100 °C a 200 °C;

- segunda etapa de acordo com o esquema de reagéo B-2:

ESQUEMA B-2
X), R (X),
}:j?(CN +LY—PG
R" Rr!
(VIIa) ou (VIIb) (VII)
em que:

-R?, R1, Rz, X e n sdo conforme definido acima;
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- L" & um grupo de saida selecionado como sendo grupo -OR"® ou
grupo -OCOR’®, em que R’ é alquila C1-Cs, haloalquila C4-Cs, benzila, 4-
metoxibenzila ou pentafluorofenila;

- PG representa grupo protetor que pode ser grupo -COOR" ou
grupo -COR™, em que R’ & alquila C4-Ce, haloalquila C4-Cs, benzila, 4-
metoxibenzila ou pentafluorofenila;

que compreende a reducdo, por meio de hidrogenagao ou por
doador de hidreto, de um composto de formula geral (Vlia) ou (Vlib), na
presenca de um composto de formula geral (Vi) para produzir um composto
de férmula geral (1X);

- terceira etapa de acordo com o esquema de reagao B-3:

EsSQUEMA B-3
X R
INI;Z RIT[‘I/H
H
(D)

em que:

-R? R' R? X e n sao conforme definido acima;

- PG representa um grupo protetor que pode ser um grupo -
COOR™ ou grupo -COR”®, em que R’ é alquila C4-Cs, haloalquila C4-Cs,
benzila, 4-metoxibenzila ou pentafluorofenila;

que compreende reagdo de desprotecdo, em meio acido ou
basico, de um composto de féormula geral (IX) para fornecer um derivado de
amina de férmula geral (II) ou um de seus sais.

A primeira etapa (etapa B-1) é conduzida sob temperatura de -100
°C a 200 °C. Preferencialmente, a primeira etapa (etapa A-1) é conduzida sob

temperatura de -80 °C a 120 °C, de maior preferéncia sob temperatura de -80
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°C a 80 °C.

A primeira etapa (etapa B-1) de acordo com a presente invengao
¢ conduzida na presenga de uma base. Preferencialmente, a base sera
selecionada como sendo base orgéanica ou inorganica. Exemplos apropriados
dessas bases podem ser, por exemplo, hidretos de metais alcali ou de metais
alcalino-terrosos, hidréxidos, amidas, alcoolatos, carbonatos ou carbonatos de
hidrogénio, acetatos ou aminas terciarias.

A primeira etapa (etapa B-1) de acordo com a presente invengéo
pode ser conduzida na presenca de solvente. Preferencialmente, o solvente €
selecionado como sendo agua, solvente organico ou mistura de ambos. Os
solventes orgéanicos apropriados podem ser, por exemplo, solvente alifatico,
aliciclico ou aromatico.

A primeira etapa (etapa B-1) de acordo com a presente invengéo pode
também ser conduzida na presenga de catalisador. Preferencialmente, o catalisador &
selecionado como sendo sais ou complexos de paladio. De maior preferéncia, o
catalisador € selecionado como sendo complexo de paladio. Catalisador de complexo
de paladdio apropriado pode ser gerado diretamente na mistura de reagdo, por
exemplo, adicionando-se separadamente a mistura de reagdo um sal de paladio e
ligante de complexos. Os ligantes apropriados podem ser, por exemplo, fosfinas
volumosas  ou ligantes de  arsinas, tais como (R)-(-)-1-{(S)-2-
(diciclohexilfosfino)ferrocenil]etildiciclohexilfosfina e seu enantibmero correspondente,
ou uma mistura de ambos; (R)-(-)-14(S)-2-
(diciclohexilfosfino)ferrocenilletildifenilfosfina e seu enantibmero correspondente, ou
uma mistura de ambos; (R)-(-)-1-[(S)-2-(difenilfosfino)ferroceniljetildi-t-butilfosfina e
seu enantibmero correspondente, ou uma mistura de ambos; ou (R)-(-)-1{(S)-2-
(difenilfosfino)ferrocenilletildiciclohexilfosfina e seu enantibmero correspondente, ou
uma mistura de ambos.

As condigbes preferidas sob as quais a etapa B-2 € conduzida
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sd0 as mesmas condicdes preferidas sob as quais a etapa A-4 do processo A
mencionado acima & conduzida.

As condigdes preferidas sob as quais a:-etapa B-3 é conduzida
sdo as mesmas condi¢des preferidas sob as quais a etapa A-5 do processo A
mencionado acima é conduzida.

Terceiro exemplo (C) deste processo pode ser quando:

-R? R?, X e n sao conforme definido acima;

-R’ é formilamino, alquilcarbonilamino C1-Cs,
halogenoalquilcarbonilamino C4-Cs que contém de um a cinco atomos de
halogénio, fenilcarbonilamino ou 2,6-diclorofenilcarbonilamino; e

-R® R*e R® sao atomos de hidrogénio;

neste caso, o derivado de amina de féormula geral (ll) pode ser
preparado de acordo com um processo que compreende:

- primeira etapa de acordo com o esquema de reacgao C-1:

EsQuEMA C-1
Ph X R”

m + RzJ\N/ Ph N CN
N U R> NQ(Ph
V) (Vc) (VIic) Ph
em que:

- R? R? X e n sao conforme definido acima;

- U é um grupo de saida selecionado como sendo atomo de
halogénio, sulfonato de alquila C4-Cg ou sulfonato de haloalquila C4-Cg;

que compreende a arilagdo de um composto de férmula geral (Vc)
por um derivado de piridina de formula geral (IV) para fornecer derivado de 2-
piridilacetonitrila de formula geral (Vllc) na presenga de base e sob temperatura
de -100 °C a 200 °C;

- segunda etapa de acordo com o esquema de reagéo C-2:
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ESQUEMA C-2
(X) ! R X) RrR?
y CN 1
R2 N\( N Rz NHZ
Ph
(VIIC) (VIId)

em que R?, R?, X e n sdo conforme definido acima;
que compreende a desprotecéo, por meio de hidrélise acida, de
um composto de férmula geral (Vlic), para produzir um composto de férmula
5 geral (VIId) ou um de seus sais;

- terceira etapa de acordo com o esquema de reacao C-3:

ESQUEMA C-3
K)o K o X) | R’
| _ CN
%CN + Cl/u\RSO ——— N )
Rz NHZ R NH
04( 80
(VIId) X) R
(VIIe)
em que:

- R? R?, X e n sao conforme definido acima;

10 - R® ¢ um atomo de hidrogénio, grupo alquila C4-Cg,
halogenoalquila C4-Cg que contém de um a cinco atomos de halogénio, fenila
ou 2,6-diclorofenila; que compreende o acoplamento entre um composto de
féormula geral (VIid) e cloreto de acila de férmula geral (X) para produzir um
composto de férmula geral (Vile);

15 - quarta etapa de acordo com o esquema de reagao C-4:

ESQUEMA C-4
KR
K<Nj7(CN +L—PG —— }:j}(\N/H

R® NH 2 \
o=
Rso

(VIle)
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em que:
- R?, R?, X e n sao conforme definido acima;
- R% & um atomo de hidrogénio, grupo alquila C4-Cs, grupo
halogenoalquila C1-Cs que contém de um a cinco atomos de halogénio, fenila
5 ou 2,6-diclorofenila;
- L' & um grupo de saida selecionado como sendo grupo -OR"® ou
grupo OCOR”®, em que R ¢é alquila C¢-Ce, haloalquila C4-Cg, benzila, 4-
metoxibenzila ou pentafluorofenila;
- PG representa um grupo protetor que pode ser grupo -COOR™®
10 ou grupo -COR"”, em que R’ & alquila C4-Cg, haloalquila C4-Cg, benzila, 4-
metoxibenzila ou pentafluorofenila;
que compreende a redugéo, por meio de hidrogenagdo ou por um
doador de hidreto, de um composto de formula geral (Vlle), na presengca de um

composto de férmula geral (VIIl) para produzir um composto de férmula geral (IXb);

15 - quinta etapa de acordo com o esquema C-5:
ESQUEMA C-5
X, R® X), R®
|7, H [ 7, H
NCN NN
R® NHpg R"NH H
O=<Rso O=<Rso
(IXb) (1)
em que:

-R® R2, X e n sao conforme definido acima:;
R¥® ¢ um atomo de hidrogénio, grupo alquila C4-Cg,
20 halogenoalquila C1-Cg que contém de um a cinco atomos de halogénio, fenila
ou 2,6-diclorofenila;
- L' & um grupo de saida selecionado como sendo grupo -OR"™ ou

grupo OCOR”®, em que R é alquila C4-Cg, haloalquila C4-Cg, benzila, 4-
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metoxibenzila ou pentafluorofenila;

- PG representa um grupo protetor que pode ser grupo -COOR"®
ou grupo -COR®, em que R’ & alquila C4-Cs, haloalquila C4-Cs, benzila, 4-
metoxibenzila ou pentafluorofenila;

que compreende reagdo de desprotegcdo, em meio acido ou
basico, de um composto de férmula geral (IXb) para fornecer derivado amina
de férmula geral (ll) ou um de seus sais.

Quarto exemplo (D) deste processo pode ser quando:

-R? R® R', X, Y, n e p sdo conforme definido acima;

- R & um atomo de hidrogénio;

-R%¢ alquila C4-Cg, haloalquila C41-Cs, benzila ou fenila; e

- R® é um atomo de hidrogénio, alquila C+-Cg, haloalquila C1-Cs,
alcoxi C1-Cg ou cicloalquila C3-C+;

desta forma, o derivado amina de férmula geral (II) pode ser
preparado de acordo com um processo que compreende:

- primeira etapa de acordo com a esquema de reagao D-1:

ESQUEMA D-1
a 3
Kpsenss O R 0. TN
Nyt R g R Nt 0
O \R78
v) (XD) (X1I)

em que:

-R? R', X e n sao conforme definido acima;

-R%é alquila C4-Cg, haloalquila C4-Cg, benzila ou fenila;

- R™ & alquila C4-Cs, haloalquila C4-Cs, benzila, 4-metoxibenzila
ou pentafluorenila;

- U € um grupo de saida selecionado como sendo halogénio,

sulfonato de alquila C1-Cg ou sulfonato de haloalquila C¢-Cg;
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que compreende a arilagao de derivado de cetoacetato de férmula
geral (XI) por um derivado de piridina de férmula geral (IV), para fornecer
derivado de cetoacetato de 2-(piridila) de formula geral (XIll), na presenca de
base, sob temperatura de 0 °C a 200 °C;
5 - segunda etapa de acordo com o esquema de reacao D-2:

ESQUEMA D-2

(XI0) (X1II)

em que:
-R? R, X e n sao conforme definido acima;
- R% & um atomo de hidrogénio;
10 -R%é alquila C4-Cg, haloalquila C41-Cg, benzila ou fenila;
- R™ & alquila C4-Cg, haloalquila C4-Cs, benzila, 4-metoxibenzila
ou pentafluorenila;
qUe compreende hidrélise basica, hidrolise acida ou deslocamento
por haleto de um composto de férmula geral (XIl) no mesmo vaso ou em vaso
15  diferente para fornecer, mediante aquecimento sob temperatura de 40 °C até
refluxo, derivado de 2-piridilcetona de férmula geral (XIll);
- terceira etapa de acordo com o esquema de reag¢ao D-3:

EsQUEMA D-3
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-R? R' X e n sao conforme definido acima;

- R? & um atomo de hidrogénio;

-R%é alquila C4-Cs, haloalquila C4-Cg, benzila ou fenila;

- R® é um atomo de hidrogénio, alquila C4-Cs, haloalquila C4-Cs,

5 alcédxi C4-Cq ou cicloalquila C5-Co;

que compreende a reacdo de um composto de formula geral (XII1)
com amina de férmula R°-NH, para fornecer derivado de imina de formula geral
(XIV);

- quarta etapa de acordo com o esquema D-4:

10 EsQUEMA D-4

(D
em que:
-R? R', X e n sdo conforme definido acima:
- R? & um atomo de hidrogénio;
- R® & alquila C+-Cs, haloalquila C+-Cs, benzila ou fenila;
15 - R® & um atomo de hidrogénio, alquila C4-Cs, haloalquila C4-Cs,
alcoxi C4-Cg ou cicloalquila C3-Cy;
que compreende a reagdo de um derivado de imina de férmula
geral (XIV) por meio de hidrogenagdo ou por um doador de hidreto, no mesmo
vaso ou em vaso diferente para fornecer derivado de amina de férmula geral
20  (Il) ou um de seus sais. |
Quinto exemplo (E) deste processo pode ser quando:
-R? R, R" R? X, Y, n e p sdo conforme definido acima;

- R® & um atomo de hidrogénio;
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-R*é alquila C1-Cg, haloalquila C41-Cs, benzila ou fenila; e
- R® € um atomo de hidrogénio, alquila C4-Cg, haloalquila C+-Cs,
alcoxi C4-Cg ou cicloalquila C3-Cy;
neste caso, o derivado de amina de férmula geral (ll) pode ser
5 preparado de acordo com um processo que compreende:

- primeira etapa de reagdo de acordo com o esquema de reagao

E-1
ESQUEMAE-1
X),. R’ . X R°

}ZSU ¥ ?lRl N v R*

R R N :

R* R
(V) (XIV) (X1IIb)

em que:
10 -R? R, R? X e n sao conforme definido acima;

-R*é alquila C4-Cg, haloalquila C¢-Cg, benzila ou fenila;

- U é um grupo de saida selecionado como sendo halogénio,
sulfonato de alquila C1-Cg ou sulfonato de haloalquila C4-Ceg;

que compreende a arilagdo de um derivado de cetona de formula

15 geral (XIV) por um derivado de piridina de formula geral (IV), para fornecer um

derivado de 2-(piridil)cetona de féormula geral (XIlIb) na preseng¢a de base, sob
temperatura de 0 °C a 200 °C;

- segunda etapa de acordo com o esquema de reagao E-2:

ESQUEMA E-2
R? R?
N/ 3 N/ ~N
R*R' R R R? Es

(XI1Ib) (XIVb)
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em que:
-R? R', R? X e n sdo conforme definido acima;
- R* & alquila C4-Cs, haloalquila C4-Cs, benzila ou fenila;
- R® & um atomo de hidrogénio, alquila C4-Cs, haloalquila C4-Cs,
5 alcdxi C4-Cg ou cicloalquila C3-Cy;
que compreende a reagdo de um composto de formula geral
(Xlllb) com uma amina de férmula R®>-NH; para fornecer um derivado de imina
de formula geral (XIVb);

- terceira etapa de acordo com o esquema E-3:

10 EsQUEMA E-3
), S X,
R3
H
N N
Rl R2 11{5 R2 Rl 13{5
(XIVb) )

em que:
-R? R', R? X e n s&o conforme definido acima;
-R3e¢ alquila C4-Cs, haloalquila C4-Cg, benzila ou fenila;
- R* & um atomo de hidrogénio;
15 - R® é um atomo de hidrogénio, alquila C4-Cg, haloalquila C4-Cs,
alcédxi C4-Cg ou cicloalquila C3-Cy;
gue compreende a redugido de um derivado de imina de formula
geral (XIVb) por meio de hidrogenagao ou por um doador de hidreto, no mesmo
recipiente ou em recipiente diferente para fornecer um derivado de amina de
20 formula geral (II) ou um de seus sais.
Sexto exemplo (F) desse processo pode ser quando:
-R® R?, X e n sao conforme definido acima;

-R' & um grupo ciano, grupo hidréxi, alquinila C,-Cg, alquilamino
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C4-Cs, dialquilamino C4-Cs, alcoxi C4-Cg, halogenoalcédxi C4-Cs que contém de
um a cinco atomos de halogénio, alquilsulfanila C4-Cs, halogenoalquilsulfanila
C:-Cs que contém de um a cinco atomos de halogénio, alquenildéxi C,-Ceg,
halogenoalqueniloxi C,-Cs que contém de um a cinco atomos de halogénio,
alquiniléxi C3-Cs, halogenoalquiniloxi C3-Ce que contém de um a cinco atomos
de halogénio, benziloxi, benzilsulfanila, benzilamino, fendxi, fenilsulfanila,
fenilamino ou grupo fenil sulfanila, alquilcarbonildxi C1-Cs,
halogenoalquilcarboniloxi C¢-Cs que contém de um a cinco atomos de
halogénio; e

- R® e R* sd0 atomos de hidrogénio;

neste caso, o derivado de amina de férmula geral (ll) pode ser
preparado de acordo com processo que compreende:

- primeira etapa de acordo com o esquema de reagéo F-1:

ESQUEMA F-1
X, R ) N ), ‘I R?
m + RYO—— N
N"U 0O R N
O R
(Iv) (V) (M)

em que:

-R? R, X e n sdo conforme definido acima;

- R & alquila C4-Cg, haloalquila C4-Ce, benzila, 4-metoxibenzila
ou pentafluorofenila;

- U & um grupo de saida selecionado como sendo halogénio,
sulfonato de alquila C1-Cg ou sulfonato de haloalquila C4-Ceg;

que compreende a arilagdo de um derivado de cianoacetato de
formula geral (V) por um derivado de piridina de férmula geral (IV), para
fornecer um derivado de cianoacetato de 2-(piridila) de formula geral (VI), na

presenca de uma base, sob temperatura de 0 °C a 200 °C;
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- segunda etapa de acordo com o esquema de reagdo F-2:

ESQUEMA F-2
X), R’ X), R

CN ____ | CN
q o\ NR2 /
R78

(V) (VIIa)
em que:

- R? R?, X e n sdo conforme definido acima;

5 - R" & um atomo de hidrogénio;

- R ¢é alquila C4-Cs, haloalquila C4-Cg, benzila, 4-metoxibenzila

ou pentafluorofenila;

que compreende hidrolise basica, hidrélise acida ou deslocamento

por um haleto de composto de acordo com a férmula geral (VI) no mesmo vaso

10  ou em vaso diferente para fornecer, mediante aguecimento sob temperatura de

40 °C até refluxo, um derivado de 2-piridilacetonitrila de férmula geral (Vila);

- terceira etapa de acordo com o esquema de reagao F-3:

ESQUEMA F-3
Nl
| 7,
N 5 CN .
em que:
15 - R? R2, X e n sdo conforme definido acima;

- W é um atomo de halogénio;

que compreende a halogenagéo de um composto de férmula geral

(Vlla) para fornecer um composto de formula geral (VIIf);

- quarta etapa de acordo com o esquema de reagao F-4:
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ESQUEMA F-4
X
Ko R X,
}I(ZjTCN +R—H
R? 2"
W R R
(VII) XV) (VIIb)
em que;

- R® R2, X e n sao conforme definido acima;

- W é um atomo de halogénio;

-R"é um grupo ciano, grupo hidroxi, alquinila C-Cg, alquilamino
C1-Cs, dialquilamino C4-Cg, alcoxi C4-Cg, halogenoalcdxi C1-Cs que contém de
um a cinco atomos de halogénio, alquilsulfanila C4-Cg, halogenoalquilsulfanila
C4-Cs que contém de um a cinco atomos de halogénio, alquenildéxi C,-Ce,
halogenoalqueniléxi C,-Cs que contém de um a cinco atomos de halogénio,
alquiniléxi C3-Csg, halogenoalquiniléxi C;-Cs que contém de um a cinco atomos de
halogénio, benzil6xi, benzilsulfanila, benzilamino, fendxi, fenilsulfanila, fenilamino
ou grupo fenil sulfanila, alquilcarboniléxi C4-Cg, halogenoalquilcarboniléxi C4-Ceg
que contém de um a cinco atomos de halogénio;

que compreende a substituicdo nucleofilica, na presenga de uma
base, de um composto de férmula geral (VIIf) na presenga de um composto de
formula geral (XV) para produzir um composto de férmula geral (VIlb) sob
temperatura de -78 °C a 150 °C;

- quinta etapa de acordo com o esquema de reagéo F-5:

ESQUEMA F-5
(X)n R®
[ 2 L
};?jﬁCN + L PG
R* Rr!
(VIIb) (Vi)

em que:
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- R?, R?, X e n sdo conforme definido acima;

- R' é um grupo ciano, grupo hidréxi, alquinila C-Cs, alquilamino
C4-Cs, dialquilamino C4-Cs, alcdxi C4-Cg, halogenoalcédxi C1-Cs que contém de
um a cinco atomos de halogénio, alquilsulfanila C4-Cs, halogenoalquilsulfanila
C¢1-Cs que contem de um a cinco atomos de halogénio, alqueniloxi Cy-Cg,
halogenoalqueniléxi C,-Cs que contém de um a cinco atomos de halogénio,
alquiniléxi C3-Cg, halogenoalquinildxi Cs-Cgs que contém de um a cinco atomos de
halogénio, benziloxi, benzilsulfanila, benzilamino, fenéxi, fenilsulfanila, fenilamino
ou grupo fenil sulfanila, alquilcarboniléxi C4-Cg, halogenoalquilcarboniléxi C4-Cg
que contém de um a cinco atomos de halogénio;

- L' & um grupo de saida selecionado como sendo grupo -OR" ou
grupo -OCOR"”, em que R™ & alquila Cy-Cg, haloalquila C4-Cg, benzila, 4-
metoxibenzila ou pentafiuorofenila;

- PG representa um grupo protetor que pode ser um grupo -
COOR" ou grupo -COR”, em que R" ¢ alquila C4-Cg, haloalquila C4-Cs,
benzila, 4-metoxibenzila ou pentafluorofenila;

que compreende a redugao, por meio de hidrogenagao ou por um
doador de hidreto, de um composto de formula geral (Vilb), na presenga de um
catalisador e na preseng¢a de um composto de férmula geral (Viil) para produzir
um composto de formula geral (IX) sob temperatura de 0 °C a 150 °C sob
pressao de 1 bar a 100 bar;

- sexta etapa de acordo com o esquema de reacio F-6:

ESQUEMA F-6
(X)n R? (X)n R?
| _H I
-~ . H
R @YN/
PG R’ R'}'{
(IX) (II)

em que:
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-R?, R2, X e n sao conforme definido acima;

- R" & um grupo ciano, grupo hidréxi, alquinila C2-Cs, alquilamino C;-
Ce, dialquilamino C4-Cs, alcoxi C4-Cs, halogenoalcédxi C1-Cs que contém de um a
cinco atomos de halogénio, alquilsulfanila C4-Cs, halogenoalquilsulfanila C4-Cg que
conttm de um a cinco atomos de halogénio, alquenildéxi Cy-Cg,
halogenoalqueniloxi C,-Cs que contém de um a cinco atomos de halogénio,
alquiniloxi C3-Cg, halogenoalquinildxi Cs-Cs que contém de um a cinco atomos de
halogénio, benziléxi, benzilsulfanila, benzilamino, fenéxi, fenilsulfanila, fenilaminc
ou grupo fenil sulfanila, alquilcarboniloxi C4-Ce, halogenoalquilcarboniléxi C4-Ce
que contém de um a cinco atomos de halogénio;

- PG representa um grupo protetor que pode ser um grupo -
COOR’ ou grupo -COR”®, em que R ¢ alquila C4-Cg, haloalquila C4-Ce,
benzila, 4-metoxibenzila ou pentafluorofenila;

que compreende reagdo de desprotecdo, em meio acido ou
basico, de um composto de formula geral (IX) para fornecer derivado amina de
formula geral (ll) ou um de seus sais.

Sétimo exemplo (G) deste processo pode ser quando:

- R?, X e n sdo conforme definido acima;

- R" & um grupo hidréxi; e

-R® R? e R* s&0 atomos de hidrogénio;

em seguida, o derivado de amina de férmula geral (Il) pode ser
preparado de acordo com um processo que compreende:

- primeira etapa de acordo com o esquema de reacao G-1:

ESQUEMA G-1

Ra
h + Me—MgZ

N CN

(%), ),

(XVI) (XVII) (XVIII)
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em que:
- R? X e n sdo conforme definido acima;
- Z € um atomo de halogénio;
que compreende a adicdo de halogenida de metil magnésio de
formula geral (XVIl) sobre um derivado de piridina de formula geral (XVI) para
fornecer um composto de férmula geral (XVIII);
- segunda etapa de acordo com o esquema de reagédo G-2:

EsSQUEMA G-2

(XVID (XIX)

em que:

- R? X e n sao conforme definido acima;

- Z é um atomo de halogénio;

que compreende a halogenagdo de um composto de férmula geral
(XVII) em um composto de féormula geral (XIX) por meio do uso de agente
halogenante tal como cloro, bromo, ions de hipoclorito, ions de hipobromito,
jons de tricloreto, ions de tribrometo, N-cloroimidas, N-cloroamidas, N-§
cloroaminas, N-bromoimidas, N-bromoamidas ou N-bromoaminas;

- terceira etapa de acordo com o esquema G-3:

ESQUEMA G-3
X),
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em que:
- R?, X e n sdo conforme definido acima;
- Z € um atomo de halogénio;

que compreende a substituicdo nucleofilica de um composto de

5 formula geral (XIX) por um sal de ftalimida para produzir um composto de

férmula geral (XX);

10

- quarta etapa de acordo com o esquema de reagéo G-4:

EsQuUEMA G-4
(XD,

(XX) (XXI)
em que R® X e n sido conforme definido acima;

que compreende a redug¢do de um composto de férmula geral

(XX) por um doador de hidreto para produzir um composto de férmula geral

(XXI);

15

- quinta etapa de acordo com o esquema de reagdo G-5:

ESQUEMA G-5
X)
O
pag
O
(XXI) (D)

em que R? x e n sdo conforme definido acima;

que compreende a desprotegao de um composto de formula geral

(XXI) por meio da sua reagdo com hidrato de hidrazina ou sal de hidrazina para
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fornecer derivado de amina de férmula geral (Il) ou um de seus sais.

Os compostos de acordo com a presente invengdo podem ser
preparados segundo os processos descritos acima. Compreender-se-a,
entretanto, com base no seu conhecimento geral e em publicagdes disponiveis,
que o técnico no assunto serd capaz de adaptar estes processos de acordo
com as especificidades de cada um dos compostos que se deseja sintetizar.

A presente invencdo também se refere a uma composicéo
fungicida que compreende uma quantidade eficaz de um material ativo de
formula geral (I). Desta forma, de acordo com a presente invencao, é fornecida
uma composigdo fungicida que compreende, como ingrediente ativo, uma
quantidade eficaz de um composto de férmula geral (1) conforme definido acima
e um suporte, veiculo ou carga agriculturalmente aceitavel.

No presente relatério descritivo, o termo “suporte” indica material
organico ou inorganico, natural ou sintético, com o qual o material ativo &
combinado para tornar mais facil a sua aplicagdo, notadamente as partes da
planta. Este suporte é, portanto, geralmente inerte e devera ser
agriculturalmente aceitavel. O suporte pode ser soélido ou liquido. Exemplos de
suportes apropriados incluem argilas, silicatos naturais ou sintéticos, silica,
resinas, ceras, fertilizantes sélidos, agua, alcoois, particularmente butanol,
solventes organicos, 6leos minerais e vegetais e seus derivados. Misturas
destes suportes podem também ser utilizadas.

A composicdo pode também compreender componentes
adicionais. Particularmente, a composi¢do pode compreender adicionalmente
um tensoativo. O tensoativo pode ser emulsificante, agente dispersante ou
agente umectante do tipo ibnico ou ndo iénico, ou uma mistura desses
tensoativos. Pode-se também fazer mencgao, por exemplo, de sais de acido
poliacrilico, sais de acido lignossulfénico, sais de acido fenolsulfénico ou

naftalenossulfénico, policondensados de 6xido de etileno com alcoois graxos
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ou com acidos graxos ou com aminas graxas, fendis substituidos
(particularmente alquilfendis ou arilfenois), sais de ésteres de &cido
sulfossuccinico, derivados de taurina (particularmente tauratos de alquila),
ésteres fosforicos de alcoois polioxietilados ou fendis, ésteres de acidos graxos
de polidis e derivados dos compostos acima que contém funcdes sulfato,
sulfonato e fosfato. A presenca de pelo menos um tensoativo € geralmente
essencial quando o material ativo e/ou o suporte inerte sdo insoluveis em agua
e quando o agente vetor para a aplica¢ao € agua. Preferencialmente, o teor de
tensoativo pode ser compreendido de 5% a 40% em peso da composig¢éo.

Opcionalmente, componentes adicionais podem também ser
incluidos, tais como coldides protetores, adesivos, espessantes, agentes
tixotropicos, agentes de penetracdo, estabilizantes e agentes sequestrantes.
Mais geralmente, os materiais ativos podem ser combinados com qualquer
aditivo sélido ou liquido que atenda as técnicas de formulagao habituais.

Geralmente, a composi¢ado de acordo com a presente invengao
pode conter de 0,05 a 99% (em peso) de material ativo, preferencialmente de
10 a 70% em peso.

As composi¢des de acordo com a presente invencdo podem ser
utilizadas em varias formas tais como aplicador de aerossol, suspensdo de
capsulas, concentrado de nebulizacao fria, p6é seco, concentrado emulsionavel,
emulsdo de 6leo em agua, emulsdo de agua em dleo, granulos encapsulados,
granulos finos, concentrado fluido para o tratamento de sementes, gas (sob
presséo), produto gerador de gas, granulos, concentrado de termonebulizagio,
macrogranulos, microgranulos, pé dispersivel em 6leo, concentrado fluido
miscivel em oleo, liquido miscivel em 6leo, pasta, radiculas de plantas, p6 para
tratamento de sementes secas, semente revestida com pesticida, concentrado
soluvel, p6 soluvel, solugdo para tratamento de sementes, concentrado em

suspensao (concentrado fluido), liquido em ultrabaixo volume (ulv), suspensio
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em ultrabaixo volume (ulv), pastilhas ou granulos dispersiveis em agua, pé
dispersivel em agua para tratamento de calda, pastihas ou granulos
hidrossoltveis, pé hidrossollivel para o tratamento de sementes e pé molhavel.

Estas composicdes incluem nao apenas composi¢bes que sao
prontas para aplicagdo a planta ou semente a ser tratada por meio de
dispositivo adequado, tal como dispositivo de pulverizagdo ou polvilhamento,
mas também composi¢cdes comerciais concentradas que devem ser diluidas
antes da aplicagao a cultura.

Os compostos de acordo com a presente invengdo podem
também ser misturados com um ou mais inseticidas, fungicidas, bactericidas,
atrativos acaricidas ou feroménios, ou outros compostos com atividade
biolégica. As misturas obtidas desta forma possuem espectro ampliado de
atividade. As misturas com outros fungicidas sao particularmente vantajosas.

As composicdes fungicidas de acordo com a presente invencao
podem ser utilizadas para controlar curativa ou preventivamente os fungos
fitopatogénicos de culturas. Desta forma, segundo aspecto adicional da
presente invencédo, & fornecido um método de combate curativo ou preventivo
dos fungos fitopatogénicos de culturas caracterizado pelo fato de que uma
composicao fungicida conforme definida no presente é aplicada a semente das
plantas, a planta e/ou ao fruto da planta, ao solo no qual as plantas estao
crescendo ou sobre o qual se deseja cultiva-las.

A composigéo utilizada contra fungos fitopatogénicos de culturas
compreende uma quantidade eficaz e nao fitotéxica de um material ativo de
férmula geral (I).

A expressao “quantidade eficaz e nao fitotdxica” indica quantidade
de composicdo de acordo com a presente invengdo que é suficiente para
controlar ou destruir os fungos presentes ou propensos a aparecer sobre as

culturas e que nao apresenta nenhum sintoma apreciavel de fitotoxicidade para
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as mencionadas culturas. Essa quantidade pode variar dentro de ampla faixa,
dependendo do fungo a ser controlado, do tipo de cultura, das condigbes
climaticas e dos compostos incluidos na composi¢éo fungicida de acordo com
a presente invencgao.

Esta quantidade pode ser determinada por meio de testes de campo
sistematicos, que se encontram dentro da capacidade dos técnicos no assunto.

O método de tratamento de acordo com a presente invengao € util
para o tratamento de material de propagacao tal como tubérculos ou rizomas,
mas também sementes, mudas ou mudas em germinacéo e plantas ou plantas
em germinacdo. Este método de tratamento pode também ser util para o
tratamento de raizes. O método de tratamento de acordo com a presente
invencao pode também ser Gtil para o tratamento das partes aéreas da planta,
tais como troncos, hastes ou caules, folhas, flores e frutos da planta
correspondente.

Dentre as plantas que podem ser protegidas por meio do método
de acordo com a presente invencgao, pode-se fazer menc¢ao de algodao; linho;
vinha; culturas de frutas, tais como Rosaceae sp. (por exemplo, frutas com
sementes, tais como macas e péras, mas também drupas, tais como abricds,
améndoas e péssegos), Ribesioidae sp, Juglandaceae sp, Betulaceae sp,
Anacardiaceae sp, Fagaceae sp, Moraceae sp, Oleaceae sp, Actinidaceae sp,
Lauraceae sp, Musaceae sp (tais como bananas e platanos), Rubiaceae sp,
Theaceae sp, Sterculiceae sp, Rutaceae sp (tais como limdes, laranjas e
toronjas); culturas de leguminosas, tais como Solanaceae sp (por exemplo,
tomates), Liliaceae sp, Asteraceae sp (tais como alfaces), Umbelliferae sp,
Cruciferae sp, Chenopodiaceae sp, Cucurbitaceae sp, Papilionaceae sp (tal
como ervilha), Rosaceae sp (tal como morangos); culturas grandes, tais como
Graminae sp (tal como milho, cereais tais como trigo, arroz, cevada e triticale),

Asteraceae sp (tal como girassol), Cruciferae sp (tal como colza),
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Papilionaceae sp (tal como soja), Solanaceae sp (tal como batata),
Chenopodiaceae sp (tal como beterraba); culturas horticolas e florestais; bem
como homélogos geneticamente modificados dessas culturas.

Dentre as plantas e as possiveis doencas destas plantas
protegidas por meio do método de acordo com a presente invencao, pode-se
fazer mencao de:

- trigo, com relagcdo ao controle das doencas de sementes a
seguir: fusaria (Microdochium nivale e Fusarium roseum), fuligem de manchas
(Tilletia caries, Tilletia controversa ou Tilletia indica), doenga septoria (Septoria
nodorum) e fuligem solta;

- trigo, com relacdo ao controle das doengas a seguir das partes
aéreas da planta: olho de cereais (Tapesia yallundae, Tapesia acuiformis),
acama (take-all) (Gauemannomyces graminis), ferrugem do pé (F. culmorum,
F. graminearum), pinta preta (Rhizoctonia cerealis), mildeo do pé (Erysiphe
graminis forma specie lritici), ferrugens (Puccinia striiformis e Puccinia
recondita) e doencas septoria (Sepforia tritici e Septoria nodorum);

- trigo e cevada, com relagdo ao controle de doengas bacterianas
e virais, tais como mosaico amarelo da cevada;

- cevada, com relagéo ao controle das doengas das sementes a
seguir. mancha de rede (Pyrenophora graminea, Pyrenophora teres e
Cochliobolus sativus), fuligem solta (Ustilago nuda) e fusaria (Microdochium
nivale e Fusarium roseum);

- cevada, com relag&o ao controle das doencas das partes aéreas
da planta a seguir: olho de cereais (Tapesia yallundae), mancha de rede
(Pyrenophora teres e Cochliobolus sativus), mildeo do pé (Erysiphe graminis
forma specie hordei), ferrugem das folhas anés (Puccinia hordei) e mancha das
folhas (Rhynchosporium secalis);

- batata, com relacdo ao controle de doengas dos tubérculos
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(particularmente Helminthosporium solani, Phoma tuberosa, Rhizoctonia solani,
Fusarium solani), mildeo (Phytophthora infestans) e certos virus (virus Y);

- batata, com relagdo ao controle das doengas das folhas a seguir:
ferrugem precoce (Alternaria solani), mildeo (Phytophthora infestans);

- algodao, com relagéo ao controle das doencgas de plantas jovens
cultivadas a partir de sementes a seguir. abafamento e raiz de colar
(Rhizoctonia solani, Fusarium oxysporum) e deterioragcdo da raiz preta
(Thielaviopsis basicolay;

- culturas fornecedoras de proteinas, tais como ervilhas, com
relacdo ao controle das doengas das sementes a seguir: antracnose
(Ascochyta pisi, Mycosphaerella pinodes), fusaria (Fusarium oxysporum), mofo
cinza (Bofrytis cinerea) e mildeo (Peronospora pisi);

- culturas de oleaginosas, tais como colza, com relagdo ao
controle das doengas das sementes a seguir. Phoma lingam, Alternaria
brassicae e Sclerotinia sclerotiorum;

- milho, com relagéo ao controle de doencas das sementes (Rhizopus
sp., Penicillium sp., Trichoderma sp., Aspergillus sp. e Gibberella fujikuroi),

- linho, com relag&o ao controle da doenga da semente: Alfernaria
linicola;

- arvores florestais, com relagcdo ao controle do abafamento
(Fusarium oxysporum, Rhizoctonia solani);

- arroz, com relagao ao controle das doengas das partes aéreas a
seguir: doengca de ferrugem (Magnaporthe grisea), mancha de cobertura
delimitada (Rhizoctonia solani);

- culturas leguminosas, com relagdo ao controle das doengas de
sementes ou de plantas jovens cultivadas a partir de sementes a seguir:
abafamento e deterioragédo de colar (Fusarium oxysporum, Fusarium roseum,

Rhizoctonia solani, Pythium sp.);
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- culturas leguminosas, com relagéo ao controle das doengas das
partes aéreas a seguir mofo cinza (Bofrytis sp.), mildeos do poé
(particularmente Erysiphe cichoracearum, Sphaerotheca fuliginea e Leveillula
taurica), fusaria (Fusarium oxysporum, Fusarium roseum), mancha das folhas
(Cladosporium sp.), mancha das folhas alternaria (Altemaria sp.), antracnose
(Colletotrichum sp.), mancha das folhas de septoria (Septoria sp.), pinta preta
(Rhizoctonia solani), mildeos (tais como Bremia lactucae, Peronospora sp.,
Pseudoperonospora sp., Phytophthora sp.);

- arvores frutiferas, com relacdo a doencas das partes aéreas:
doenca monilia (Monilia fructigenae, M. laxa), cicatriz (Venturia inaequalis),
mildeo do p6 (Podosphaera leucotricha),

- vinha, com relacdo a doencas da folhagem: particularmente
mofo cinza (Botrytis cinerea), mildeo do pé (Uncinula necator), deterioragao
preta (Guignardia biwelli) e mildeo (Plasmopara viticola); e

- beterraba, com relagdo as doencas das partes aéreas a seguir:
ferrugem de cercospora (Cercospora beticola), mildeo do po6 (Erysiphe
beticola), mancha das folhas (Ramularia beticola).

A composicao fungicida de acordo com a presente invengao pode
também ser utilizada contra doengas fungicas propensas a crescimento sobre
ou no interior do lenho. O termo “lenho” indica todos os tipos de espécies de
madeira e todos os tipos de trabalho dessa madeira destinada a construgao, tal
como madeira sélida, madeira de alta densidade, madeira laminada e madeira
compensada. O metodo de tratamento de lenho de acordo com a presente
invengao consiste principalmente do contato de um ou mais compostos de
acordo com a presente invengdo ou uma composicdo de acordo com a
presente invengé&o; isso inclui, por exemplo, aplicagdo direta, pulverizagao,
mergulhamento, injecdo ou qualquer outro meio apropriado.

A dose de material ativo normalmente aplicada no tratamento de
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acordo com a presente invencéo é geral e vantajosamente de 10 a 800 g/ha,
preferencialmente de 50 a 300 g/ha, para aplicagbes em tratamento foliar. A
dose de substancia ativa aplicada é geral e vantajosamente de 2 a 200 g por
100 kg de semente, preferencialmente de 3 a 150 g por 100 kg de semente, no
caso de tratamento de sementes. Compreende-se claramente que as doses
indicadas acima s&o fornecidas como exemplos ilustrativos da presente
invengéo. Os técnicos no assunto saberdo como adaptar as doses de aplicagéo
de acordo com a natureza da cultura a ser tratada.

A composicao fungicida de acordo com a presente invengdo pode
também ser utilizada no tratamento de organismos geneticamente modificados
com os compostos de acordo com a presente invengdo ou as composicdes
agroquimicas de acordo com a presente invenc¢do. Plantas geneticamente
modificadas s&o plantas em cujo genoma foi integrado de forma estavel um gene
heterélogo que codifica uma proteina de interesse. A expressao “gene heterdlogo
que codifica uma proteina de interesse” indica essencialmente genes que
proporcionam a planta transformada novas propriedades agronémicas, ou genes
para aumentar a qualidade agronémica da planta transformada.

As composi¢cbes de acordo com a presente invengcdo podem
também ser utilizadas para a preparagdo de composicbes Uteis para o
tratamento curativo ou preventivo de doencgas fungicas humanas ou animais,
tais como micoses, dermatoses, doencas tricofiton e candidiases ou doencgas
causadas por Aspergillus spp., como Aspergillus fumigatus.

Os aspectos da presente invencdo serdo agora ilustrados com
referéncia as tabelas de compostos e exemplos a seguir. As Tabelas A a V a
seguir ilustram, de maneira nao limitadora, exemplos de composi¢ées fungicidas
de acordo com a presente invengdo. Nos Exemplos a seguir, M+1 (ou M-1)
indica o pico de ion molecular, mais ou menos 1 a. m. u. (unidade de massa

atémica), respectivamente, conforme observado em espectroscopia de massa.
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EXEMPLOS DE PROCESSO DE PREPARAGCAO DO COMPOSTO DE FORMULA GERAL (l)

EXEMPLO 1: PREPARACAO DE N-{2-[3-CLORO-5-(TRIFLUOROMETIL)-2-

PIRIDINIL]BUTIL}-1-METIL-3-(TRIFLUOROMETIL)-1H-PIRAZOL-4-CARBOXAMIDA

(ComMPOSTO 15)

Agitacdo de 100 mg de 2-[3-cloro-5-(trifluorometil)-2-piridinil}-1-
butanamina (0,0004 mol), 60 mg de acido 1-metil-3-(trifluorometil)-1H-pirazol-4-
carboxilico (0,0004 mol), 0,109 g de hidrato cloreto de 4-(4,6-
dimetéxi[1.3.5]triazin-2-il)-4-metiimorfolinio (0,0004 mol) em 2 mi de etanol a
temperatura ambiente por uma noite.

A mistura de reagéo é concentrada até secar e purificada sobre
silica para gerar até 95 mg de N-{2-[3-cloro-5-(trifluorometil)-2-piridinil]butil}-1-
metil-3-(trifluorometil)-1H-pirazol-4-carboxamida (57%).

Espectro de massa: [M+1] = 429.

EXEMPLO 2 :PREPARACAO DE N-{2-[3-CLORO-5-(TRIFLUOROMETIL)-2-PIRIDINIL]-2-

METILPROPIL}-1-METIL-3-(TRIFLUOROMETIL)-1H-PIRAZOL-4-CARBOXAMIDA

(ComposTO 24)

Agitacdo de 104 mg de cloridrato de 2-[3-cloro-5-(trifluorometil)-2-
piridinil}-2-metil-1-propanamina, 40 ul de trietilamina, 62 mg de acido 3-
(trifluorometil)-1H-pirazol-4-carboxilico, 0,13 g de hidrato cloreto de 4-(4,6-
dimetéxi[1.3.5]triazin-2-il)-4-metilmorfolinio (0,00054 mol) em 2 mi de metanol a
temperatura ambiente por uma noite.

A mistura de reacdo € concentrada até secar e purificada sobre
siica para gerar 95 mg de N-{2-[3-cloro-5-(trifluorometil)-2-piridinil]-2-
metilpropil}-1-metil-3-(trifluorometil)-1H-pirazol-4-carboxamida (59%).

Espectro de massa: [M+1] = 429,

EXEMPLO 3: PREPARACAO DE N-(1-{[3-CLORO-5~(TRIFLUOROMETIL)-2-

PIRIDINIL]JMETIL}PROPIL)-3-10D0-2-TIOFENOCARBOXAMIDA (COMPOSTO 32)

Agitacdo de 100 mg de 1-[3-cloro-5-(trifluorometil)-2-piridinil]-2-
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butanamina (0,0004 mol), 107 mg de acido 3-iodo-tiofeno-2-carboxilico (0,0004
mol), 83 mg de hidrato cloreto de 4-(4,6-dimetéxi[1.3.5]triazin-2-il)-4-
metilmorfolinio (0,0003 mol) em 2 mi de etanol a temperatura ambiente por
uma noite.

A mistura de reagao é concentrada até secar e purificada sobre
silica para gerar 96 mg de N-(1-{[3-cloro-5-(trifluorometil)-2-piridinilimetil}propil)-
3-iodo-2-tiofenocarboxamida (54%).

Espectro de massa: [M+1] = 489.

EXEMPLO 4: PREPARACAO DE N-{2-[3-CLORO-5-(TRIFLUOROMETIL)-2-PIRIDINIL]-1-

FENILETIL}-3-10DO-2-TIOFENOCARBOXAMIDA (COMPOSTO 37)

Agitacdo de 79 mg de 2-[3-cloro-5-(trifluorometil)-2-piridinil]-1-
feniletanamina (0,0003 mol), 76 mg de acido 3-iodo-tiofeno-2-carboxilico
(0,0003 mol), 83 mg de hidrato cloreto de 4-(4,6-dimet6xi[1.3.5]triazin-2-il)-4-
metilmorfolinio (0,0003 mol) em 3 ml de etanol a temperatura ambiente por
uma noite.

A mistura de reagédo é concentrada até secar e purificada sobre
silica para gerar 27 mg de N-{2-[3-cloro-5-(trifluorometil)-2-piridinil]-1-feniletil}-3-
iodo-2-tiofenocarboxamida.

Espectro de massa: [M+1] = 537.

EXEMPLO 5: PREPARACAO DE N-{2-(ACETILAMINO)-2-]3-CLORO-5-{TRIFLUOROMETIL)-

2-PIRIDINIL]ETIL}-3-10DO-2-TIOFENOCARBOXAMIDA (COMPOSTO 36)

Agitacao de 108 mg de trifluoroacetato de N-{2-amino-1-[3-cloro-
5-(trifluorometil)-2-piridinilletil}acetamida (0,0003 mol), 76 mg de acido 3-iodo-
tiofeno-2-carboxilico (0,0003 mol), 83 mg de hidrato cloreto de 4-(4,6-
dimetoxi[1.3.5]triazin-2-il)-4-metilmorfolinio (0,0003 mol), 41 ul de trietilamina
(0,0003 mol) em 3 ml de etanol a temperatura ambiente por uma noite. A
mistura de reagao & concentrada até secar e purificada sobre silica para gerar

29 mg de N-{2-(acetilamino)-2-[3-cloro-5-(trifluorometil)-2-piridinilletil}-3-iodo-2-
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tiofenocarboxamida.
Espectro de massa: [M+1] = 518.

EXEmMPLOS DE PROCESSO DE PREPARACAO DE MATERIAL DE PARTIDA

(INTERMEDIARIOS DE FORMULA GERAL I1):

EXEmMPLO 6: PREPARAGAO DE 2-[3-CLORO-5-(TRIFLUOROMETIL)-2-PIRIDINIL]-1-

FENILETANAMINA

PREPARACAO DE 2-[3-CLORO-5-(TRIFLUOROMETIL)-2-PIRIDINIL]-1-FENILETANONA

A uma suspensao de 2,6 g (0,065 mol) de hidreto de sédio a 60%
em dimetoxietano a temperatura ambiente, adiciona-se 3,4 ml (0,029 mol) de
acetofenona. Ap6s 45 minutos, sdo adicionados 5,55 ml (0,038 mol) de 2,3-
dicloro-5-(trifluorometil)piridina. Apds 25 minutos, a mistura de reagado &
despejada sobre 100 ml de 1N acido cloridrico e extraida por duas vezes com
100 ml de acetato de etila.

A fase organica € lavada por duas vezes com 100 ml de agua,
seca sobre sulfato de magnésio, filtrada e concentrada para gerar 15 g de
material bruto que é purificado sobre coluna de silica utilizando mistura de
heptano e acetato de etila como eluente, para gerar 5,74 g de produto desejado
2-[3-cloro-5-(trifluorometil)-2-piridinil]-1-feniletanona (74%).

RMN "H & (ppm) 8,73 (1H, s); 7,95 (1H, s); 7,45 (2H, m); 7,42 (2H,
m); 4,75 (2H, s).

PREPARACAO DE 2-[3-CLORO-5-(TRIFLUOROMETIL)-2-PIRIDINIL]~1-FENILETANAMINA

Diluicao de 56 g (0,0187 mol) de 2-[3-cloro-5-(trifluorometil)-2-
piridinil]-1-feniletanona em 50 ml de metanol. 50 g de peneiras moleculares 3 A,
14,4 g (0,187 mol) de acetato de aménio e 2,45 g (0,037 mol) de cianoboroidreto
de so6dio sdo conseqlientemente adicionados em seguida. O pH é ajustado em 5-6
com acido acético (1 ml). Apés quatro dias de reagao a temperatura ambiente, o
meio é filtrado e adiciona-se 1 M de hidroxido de sédio aquoso até pH = 12. Sao

adicionados 150 ml de acetato de etila e, apds a separagdo, a fase aquosa &
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extraida por duas vezes com 150 ml de acetato de etila.

A fase organica é lavada com 100 ml de salmoura, 100 ml de
agua; seca sobre sulfato de magnésio, filtrada e concentrada para gerar 1,3 g
de produto desejado 2-[3-cloro-5-(trifluorometil)-2-piridinil]-1-feniletanamina
(23%).

Espectro de massa: [M+1] = 301.

EXEmMPLO 7: PREPARACAO DE CLORIDRATO DE 2-[3-CLORO-5-(TRIFLUOROMETIL)-2-

PIRIDINIL]-1-BUTANAMINA:

PREPARAGAO DE [3-CLORO-5-(TRIFLUOROMETIL)-2-PIRIDINIL]{CIANO)ACETATO DE

METILA

Sob argbnio, 116 g de hidreto de sodio a 60% em dispersao em dleo
(2,91 mol, 1,8 eq) foram suspensos em 3 | de DMF. A suspenséo foi resfriada em
banho de agua com gelo. 160 g (1,616 mol, 1,0 eq) de cianoacetato de metila em
solugdo em 200 ml de DMF foram adicionados em gotas sob agitagcdo. A
temperatura elevou-se para 50 °C e liberou-se hidrogénio. Apds o término do
borbulhamento, 350 g (1,616 mol, 1,0 eq) de 2,3-dicloro-5-(trifluorometil)-piridina
foram adicionados sob agitagao. A mistura foi agitada por uma noite a temperatura
ambiente. 50 ml de metanol foram adicionados em gotas para resfriar a reagdo. A
mistura de reagao foi despejada em cinco litros de agua. O pH foi ajustado em 34
com acido cloridrico concentrado.

O precipitado amarelo formado foi filtrado e lavado
completamente com &agua e pentano. 414 g de [3-cloro-5-(trifluorometif)-2-
piridinil](ciano)acetato de metila (92%) foram recuperados.

Espectro de massa: [M+1] = 279.

PREPARACAO DE [3-CLORO-5-(TRIFLUOROMETIL)-2-PIRIDINILJACETONITRILA

Dissolugao de 314 g (1,13 mol, 1 eq) de [3-cloro-5-(trifluorometil)-2-
piridinil](ciano)acetato de metila e 22 g (0,38 mol, 0,33 eq) de cloreto de sédio em

mistura de 44 ml de agua e 1,1 | de DMSO. A mistura de reagéo foi agitada e
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aquecida a 160 °C. Os gases foram liberados, apés o término do borbulhamento,
e permitiu-se que a reagado retornasse a temperatura ambiente mediante agitacéo.
Um litro de agua e 0,5 | de diclorometano foram adicionados. Apds a separacao, a
fase aquosa foi extraida por duas vezes com 0,5 | de DCM.

A fase organica foi extraida por duas vezes com 0,5 | de agua e seca
sobre sulfato de magnésio. Apos concentragdo, o produto bruto foi diluido em 100 ml
de DCM e eluido com EtOAc/heptano (20/80) sobre leito de silica. O filtrado foi
concentrado para gerar 227 g de [3-cloro-5-(trifluorometil)-2-piridinil] acetonitrila (91%).

Espectro de massa: [M+1] = 223.

PREPARAGAO DE 2-[3-CLORO-5-(TRIFLUOROMETIL)-2-PIRIDINIL]JBUTANONITRILA

Dissolugdo de 199 g (0,9 mol) de 3 de [3-cloro-5-(trifluorometil)-2-
piridinil] acetonitrila em 3 | de THF a -5 °C. Uma solugdo de 106 g (0,945 mol)
de terc-butanoato de potassio em 0,6 | de THF é adicionada lentamente ao
meio de reacdo. Apds duas horas, 147 g (0,945 mol) de iodeto de etila s&o
adicionados em gotas a mistura de reacdo, que é agitada por uma noite a
temperatura ambiente. Trés litros de agua e dois litros de acetato de etila séo
adicionados a mistura de reagdo. Apds a separacgéo, a fase aquosa & extraida
por duas vezes com 500 ml de acetato de etila.

A fase organica € lavada com 4 | de salmoura, 1 | de agua, seca
sobre sulfato de magnésio, concentrada para gerar 223 g de produto desejado
2-[3-cloro-5-(trifluorometil)-2-piridinil]outanonitrila (100%).

RMN "H & (ppm) 8,7 (1H, d, J = 1,5 Hz); 7,91 (1H, d, J = 1,5 Hz);
4,37 (1H, dd, J = 6,57 Hz - 7,83 Hz); 2,00 (2H, m); 1,06 (3H, t, J = 7,33 Hz).

PREPARACAO DE 2-[3-CLORO-5-(TRIFLUOROMETIL)-2-PIRIDINIL]BUTILCARBAMATO DE

TERC-BUTILA
Agitacéo de 189 g de 2-[3-cloro-5-(trifluorometil)-2-piridinillbutanonitrila
(0,758 mol), 331 g (1,51 mol) de carbonato de di-terc-butila, 198 g (0,834 mol) de

cloreto de niquel (Il) - hexaidrato em dois litros de metanol a temperatura ambiente.
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200,6 g (5,31 mol) de boroidreto de sodio sao adicionados parceladamente. Apos trés
horas de agitagdo, a mistura de reagdo & filtrada sobre Supercel, dois litros de acetato
de etila sdo adicionados, seguidos por 1,5 | de solugdo aquosa de bicarbonato de
sodio.

Apoés separaciao, a fase organica é lavada por trés vezes com um
litro de solugdo aquosa de bicarbonato de so6dio, seca sobre sulfato de
magnésio, concentrada para gerar 375 g de material bruto que é purificada
sobre silica para produzir 147 g de produto desejado 2-[3-cloro-5-
(trifluorometil)-2-piridinil]butilcarbamato de terc-butila (50,5%).

RMN 'H & (ppm) 8,88 (1H, d, J = 1,5 Hz); 8,04 (1H, d, J = 1,5 Hz);
5,04 (1H, b); 3,78 (1H, m); 3,67 (2H, m); 1,88 (2H, m); 1,34 (9H, s); 1,01 (3H, t,
J =7,33 Hz).

PREPARAGCAO DE CLORIDRATO DE 2-[3-CLORO-5-(TRIFLUOROMETIL)-2-PIRIDINIL]-1-

BUTANAMINA

Dissolugdo de 146 g de 2-[3-cloro-5-(trifluorometil)-2-
piridinilloutilcarbamato de terc-butila (0,414 mol) em dois litros de
diclorometano. 190 ml de acido trifluoroacético sdao adicionados em gotas. A
mistura de reacdo é agitada a temperatura ambiente por doze horas,
concentrada até secar e diluida em 300 ml de 2M acido cloridrico.

Apoés duas horas, a mistura de reacdo & concentrada até secar
para fornecer 104 g do produto desejado, cloridrato de 2-[3-cloro-5-
(trifluorometil)-2-piridinil]-1-butanamina (87%).

Ponto de fusdo = 139-142 °C.

EXEMPLO 8: PREPARAGAO DE 1-[3-CLORO-5-(TRIFLUOROMETIL)-2-PIRIDINIL]-2-

BUTANAMINA:

PREPARAGAO DE 2-[3-CLORO-5-(TRIFLUOROMETIL)-2-PIRIDINIL]-3-OXOPENTANOATO

DE METILA

Suspensao de 4,45 g de hidroxido de potassio a 85% em 40 ml de



10

15

20

25

72

DMF e 4,37 g de 3-oxopentanoato de metila (0,036 mol) s&o adicionados sem
seguida. A mistura de reagao é aquecida a 50 °C e s&o introduzidos 6 ml de
2,3-dicloro-5-(trifluorometil)piridina. A mistura de reagédo é agitada a 50 °C por
quatro horas, resfriada com 150 ml de solugdo aquosa de NaH,PO4 (1 M),
extraida por trés vezes com 150 ml de acetato de etila.

A fase organica é lavada com 150 ml de salmoura, 150 ml de
agua, seca sobre sulfato de magnésio e concentrada para gerar 8,8 g de
material bruto, que é purificado sobre silica para gerar 2,09 g de produto
desejado  2-[3-cloro-5-(trifluorometil)-2-piridinil]-3-oxopentanoato de metila
(24%).

Espectro de massa: [M+1] = 310.

PREPARACAO DE 1-[3-CLORO-5-(TRIFLUOROMETIL)-2-PIRIDINIL]-2-BUTANONA

Dissolucdao de 2,08 g de 2-[3-cloro-5-(trifluorometil)-2-piridinil]-3-
oxopentanoato de metila (0,00677 mol) e 0,12 g de cloreto de sédio em mistura
de agua (0,25 ml) e sulféxido de dimetila (20 ml). O meio de reacao é agitado
sob temperatura de 130 °C por oito horas. Apés resfriamento, 100 ml de agua
sao adicionados a mistura de reagéo que é extraida por duas vezes com 150
mi de acetato de etila.

A fase orgénica é lavada com duas vezes 100 ml de agua, seca
sobre sulfato de magnésio e concentrada. Apés purificacao sobre silica, sao
produzidos 0,67 g de produto desejado 1-[3-cloro-5-(trifluorometil)-2-piridinil]-2-
butanona (39%).

Espectro de massa: [M+1] = 253.

PREPARAGCAO DE 1-[3-CLORO-5-(TRIFLUOROMETIL)-2-PIRIDINIL]-2-BUTANAMINA

Dissolugao de 0,64 g de 1-[3-cloro-5-(trifluorometil)-2-piridinil]-2-
butanona (0,0025 mol) em 5 ml de metanol. 7,0 g de peneiras moleculares 3 A,
1,90 g (0,025 mol) de acetato de aménio e 0,39 g (0,0052 mol) de

cianoboroidreto de sédio sdo conseqilentemente adicionados em seguida. O
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meio de reagdo é agitado por uma noite & temperatura ambiente. Apds a
filtragem, o pH é ajustado em 9 com solucéo aquosa de 1 M hidroxido de sédio.
A mistura de reacdo € concentrada até secar. Sdo adicionados 30 ml de
acetato de etila. A fase organica €& lavada com solugdo aquosa de 1 M
hidréxido de soédio, salmoura e agua; seca sobre sulfato de magnésio, filtrada e
concentrada até secar. O material bruto é dissolvido em 15 ml de 1 M acido
cloridrico e extraido com 15 ml de acetato de etila.

A fase aquosa é basificada em seguida com solugdo aquosa de 1
M hidréxido de sodio, extraida por trés vezes com 15 mi de acetato de etila,
seca sobre sulfato de magnésio, filtrada e concentrada até secar para gerar
0,21 g de produto desejado 1-[3-cloro-5-(trifluorometil)-2-piridinil]-2-butanamina
(32%).

Espectro de massa: [M+1] = 253.

EXEMPLO 9: PREPARACAO DE TRIFLUOROACETATO DE N-{2-AMINO-1-[3-CLORO-5-

(TRIFLUOROMETIL)-2~PIRIDINIL]ETILACETAMIDA

PREPARACAO DE [3-CLORO-5-(TRIFLUOROMETIL)-2-

PIRIDINIL][{DIFENILMETILENO)AMINOJACETONITRILA

A uma suspensao de hidreto de sédio a 60% (4,0 g, 0,1 mol) em
dimetilformamida (50 ml) a -10 °C, adicionou-se em gotas uma solugéo de N-
(difenilmetileno)aminoacetonitrila (11,1 g, 0,05 mol) em 60 ml de
dimetilformamida. Apés uma hora de agitacdo, 7 ml de 2,3-dicloro-5-
(trifluorometil)piridina (0,052 mol) sao adicionados a mistura de reacdo. O meio
de reagéo € mantido a temperatura ambiente, agitado por trés horas, resfriado
com mistura de dietil éter (500 ml) e uma solu¢ao aquosa de cloreto de aménio
a 10% (500 ml). Apds a separagdo, a fase orgénica € seca sobre sulfato de
magnésio, filtrada e concentrada.

O material bruto & purificado sobre silica para gerar 17,8 g de [3-

cloro-5-(trifluorometil)-2-piridinil}[(difenilmetileno)aminolacetonitrila (90%). Ponto
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de fusdo = 105-108 °C.

PREPARAGCAOQ DE CLORIDRATO DE AMINO[3-CLORO-5-(TRIFLUOROMETIL)-2-

PIRIDINIL]JACETONITRILA

Agitacao de 15,0 g de [3-cloro-5-(trifluorometil)-2-
piridinil][(difenilmetileno)aminolacetonitrila (0,037 mol) a temperatura ambiente
por trés horas em mistura de diclorometano (15 ml) e acido cloridrico a 10% (15
mi). As fases s&o separadas e a fase organica € lavada com 15 ml de acido
cloridrico a 10%.

A fase aquosa é concentrada até secar para gerar sélido rosa que
é lavado com dietil éter, filtrado e seco para gerar 8,10 g de produto desejado
cloridrato de amino[3-cloro-5-(trifluorometil)-2-piridinilJacetonitrila (79%). Ponto
de fusdo = 258-260 °C.

PREPARACAO DE N-[[3-CLORO-5-(TRIFLUOROMETIL)-2-

PIRIDINIL]{CIANO)METIL]JACETAMIDA

Dissolugdo de 0,67 g de cloridrato de amino[3-cloro-5-
(trifluorometil)-2-piridinilJacetonitrila (0,00245 mol) em 15 ml de diclorometano e
adiciona-se 0,68 ml de trietilamina. Ap6s dez minutos a temperatura ambiente,
sao adicionados 0,18 ml de cloreto de acetila (0,00245 mol) e a mistura de
reagéo € agitada por uma noite. A reagao é resfriada com 20 ml de agua.

Apbs a separacgao, a fase organica é lavada com 20 ml de agua,
seca sobre sulfato de magnésio, filtrada e concentrada até secar para produzir
0,75 g de material bruto que é purificado sobre silica para gerar 0,54 g de
produto desejado N-[[3-cloro-5-(trifluorometil)-2-piridinil](ciano)metiljJacetamida
(80%).

Espectro de massa: [M+1] = 278.

PREPARACAO DE 2-(ACETILAMINO)-2-[3-CLORO-5-(TRIFLUOROMETIL)-2-

PIRIDINIL]JETILCARBAMATO DE TERC-BUTILA

Agitacado de 500 g de N-[[3-cloro-5-(trifluorometil)-2-
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piridinil](ciano)metillacetamida (0,018 mol), 7,86 g (0,036 mol) de carbonato de
di-terc-butila, 4,28 g (0,018 mol) de cloreto de niquel (ll) - hexaidrato em 25 ml
de metanol a temperatura ambiente. 3,40 g (0,09 mol) de hidréxido de sodio
séo adicionados parceladamente. A mistura de reagao é agitada por uma noite.
Sao adicionados 200 ml de acetato de etila, seguidos por 50 m!| de agua. Apods
a separacao, a fase aquosa € extraida por duas vezes em 50 ml de acetato de
etila.

A fase organica é seca sobre sulfato de magnésio, concentrada
para gerar 4,01 g de material bruto que é purificado sobre silica para produzir
1,35 g de produto desejado 2-(acetilamino)-2-[3-cloro-5-(trifluorometil)-2-
piridinilletilcarbamato de terc-butila (19%).

Espectro de massa: [M+1] = 382.

PREPARACAO DE TRIFLUOROACETATO DE N-{2-AMINO-1-[3-CLORO-5-

(TRIFLUOROMETIL)-2-PIRIDINIL]ETIL}JACETAMIDA

Diluicao de 1,30 g de 2-(acetilamino)-2-[3-cloro-5-(trifluorometil)-2-
piridiniljetilcarbamato de terc-butila (0,034 mol) em uma mistura de
diclorometano (2,5 ml) e acido trifluoroacético (2,5 ml). Apds agitagdo por uma
noite a temperatura ambiente, a mistura de reacdo € concentrada até secar
para gerar 1,34 g do produto desejado trifluoroacetato de N-{2-amino-1-[3-
cloro-5-(trifluorometil)-2-piridiniljetil}acetamida (99%).

Espectro de massa: [M+1-HCI] = 282.

EXEMPLO 10: PREPARACAO DE 2-AMINO-1-[3-CLORO~5-(TRIFLUOROMETIL)-2-

PIRIDINILJETANOL

PREPARACAO DE 1-[3-CLORO-5-(TRIFLUOROMETIL)-2-PIRIDINILJETANONA

A 225 ml de tolueno seco, foram adicionados 210 ml (0,29 mol) de
solugéo 1,4 M de brometo de metiimagnésio em tolueno/tetraidrofuran 75:25. A
solugao foi resfriada a -5 °C e 30 g (0,145 mol) de 3-cloro-5-(trifluorometil)-2-

piridinocarbonitrila foram lentamente adicionados em duas horas a 0 °C. Apéds a
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adicdo, a solugdo escura foi adicionalmente agitada a temperatura ambiente
por cinco horas. A mistura de reagao foi neutralizada por 350 ml de 1 N acido
cloridrico e agitada por trés horas a temperatura ambiente. A fase aquosa foi
novamente extraida em seguida por acetato de etila (3 x 200 ml), lavada com
agua (300 ml) e seca sobre magnésio. O solvente foi evaporado sob presséao
reduzida para gerar 33,2 g do produto bruto na forma de 6leo marrom.

O produto bruto foi purificado por cromatografia de flash sobre
silica gel (eluente: heptano/acetato de etila 9:1) para gerar 1-[3-cloro-5-
(trifluorometil)-2-piridiniljetanona: 13,1 g (40%) na forma de 6leo amarelo.

Espectro de massa: [M+1] = 224,

PREPARAGCAO DE 2-BROMO-1-[3-CLORO-5-(TRIFLUOROMETIL)~-2-PIRIDINILIETANONA

A uma solugdo de 16,6 g (0,074 mol) de 1-[3-cloro-5-
(trifluorometil)-2-piridinilletanona em 150 ml de tetraidrofuran seco, adicionou-
se em gotas a temperatura ambiente 27,8 g (0,074 mol) de tribrometo de
feniltrimetilaménio. A solugdo foi agitada por trés horas a temperatura
ambiente. O sélido formado foi removido por meio de filtragem e os liquidos
originais foram concentrados a vacuo. O 6leo laranja resultante (32,7 g) foi
purificado por meio de cromatografia de flash sobre silica gel (eluente:
heptano/diclorometano 3:1) para gerar 2-bromo-1-[3-cloro-5-(trifluorometil)-2-
piridinilletanona: 10,4 g (46%) na forma de éleo amarelo.

Espectro de massa: [M-1] = 302.

PREPARAGAO DE 2-{2-[3-CLORO-5-(TRIFLUOROMETIL)~2-PIRIDINIL]-2-OXOETIL}-1H-

1ISOINDOL-1,3 {2H)-DIONA

A uma solugdo de 1 g (3,3 mmol) de 2-bromo-1-[3-cloro-5-
(trifluorometil)-2-piridinil] etanona em 10 ml de 2-butanona, adicionou-se
sucessivamente 50 mg (0,33 mmol) de iodeto de potassio e 1,23 g (6,6 mmol)
de ftalimida de potéssio. A mistura de reagdo foi agitada a 86 °C por duas

horas. A mistura de reacao foi despejada em 100 ml de agua, a fase aquosa foi
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extraida com acetato de etila (2 x 50 ml) e a fase organica foi lavada com agua
e seca sobre sulfato de magnésio.

O solvente foi evaporado sob pressdo reduzida e o solido
resultante foi triturado em diclorometano para gerar 2-{2-[3-cloro-5-
(trifluorometil)-2-piridinil]-2-oxoetil}-1H-isoindol-1,3 (2H)-diona: 0,35 g (29%) na
forma de sélido bege; ponto de fusao = 162 °C.

Espectro de massa: [M+1] = 369.

PREPARAGCAO DE 2-{2-[3-CLORO-5-(TRIFLUOROMETIL)-2-PIRIDINIL]-2-HIDROXIETIL}-

1H-1SOINDOL-1,3 (2H)-DIONA

A uma suspensao de 36 mg (0,95 mmol) de boroidreto de sddio
em 5 ml de metanol, adicionou-se a 0 °C 700 mg (1,9 mmol) de 2-{2-[3-cloro-5-
(trifluorometil)-2-piridinil]-2-oxoetil}-1H-isoindol-1,3 (2H)-diona. A mistura de
reacao foi agitada a temperatura ambiente por uma hora. O pH foi trazido para
7 por meio da adicdo de 1 N acido cloridrico € metanol foi removido sob
pressao reduzida. O residuo foi novamente extraido por diclorometano (2 x 50
ml) e a fase orgéanica foi lavada com salmoura e seca sobre sulfato de
magnésio. O solvente foi evaporado para gerar 0,55 g do produto bruto na
forma de solido amarelo.

O produto bruto foi purificado por meio de cromatografia de
flash sobre silica gel (eluente: heptano/acetato de etila 8:2) para gerar 2-{2-
[3-cloro-5-(trifluorometil)-2-piridinil]-2-hidroxietil}-1H-isoindol-1,3  (2H)-diona:
0,3 g (42%) na forma de s6lido com coloragdo creme. Espectro de massa:
[M+1] = 371.

PREPARACAO DE 2-AMINO-1-[3-CLORO-5-(TRIFLUOROMETIL)-2-PIRIDINILJETANOL

A uma suspensdao de 150 mg (0,4 mmol) de 2-{2-[3-cloro-5-
(trifluorometil)-2-piridinil]-2-hidroxietil}-1H-isoindol-1,3 (2H)-diona em 3 ml de
etanol, adicionou-se 0,02 ml (0,4 mmol) de monoidrato de hidrazina.

A mistura de reagao foi aquecida sob refluxo por quatro horas.
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Apods resfriamento, o sélido branco foi retirado por meio de filtragem e os

liquidos originais foram concentrados a vacuo para gerar 2-amino-1-[3-cloro-5-

(trifluorometil)-2-piridinilJetanol: 50 mg (52%) na forma de so6lido amarelo.
Espectro de massa: [M+1] = 241.

EXEMPLOS DE ATIVIDADE BIOLOGICA DO COMPOSTO DE FORMULA GERAL (})

EXEmMPLO A: TESTE IN VIVO SOBRE ALTERNARIA BRASSICAE

(MANCHA DAS FOLHAS DE CRUCIFERAS)

O ingrediente ativo testado €& preparado por meio de
homogeneizagdo em homogeneizador tipo Potter-Elvehgen em formulagéo
do tipo de suspensdo concentrada a 100 g/l. Esta suspensao é diluida em
seguida com agua para obter a concentracao de material ativo desejado.

Plantas de rabanetes (variedade Pernot) em xicaras iniciais,
semeadas sobre substrato de solo de turfa e pozolana 50/50 e cultivadas a 18-
20 °C, sao tratadas no estagio de cotilédone por meio de pulverizagdo com a
suspensao aquosa descrita acima.

As plantas utilizadas como controles s&o tratadas com solucao
aquosa que néo contém o material ativo.

Apbs 24 horas, as plantas sdo contaminadas por meio de sua
pulverizacdo com suspensdo aquosa de esporos de Alternaria brassicae
(40.000 esporos por cm?). Os esporos s&o recolhidos de cultivo com doze a
treze dias de idade.

As plantas de rabanetes contaminadas sao incubadas por seis a
sete dias a cerca de 18 °C sob atmosfera imida.

Avaliagao € conduzida em seis a sete dias ap6s a contaminacao,
em comparagio com as plantas controle.

Sob estas condic¢des, observa-se protecao boa (pelo menos 50%)
a total em dose de 330 ppm com os compostos a seguir: 1, 2, 3, 7, 8, 9, 10, 11,

12,13, 15, 16, 17, 18, 20, 23, 32, 33, 34, 37, 40, 52, 54 e 58.
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EXeEmMPLO B: TESTE IN VITRO SOBRE ERYSIPHE GRAMINIS F. SP. TRITICI

(MIiLDEO PULVERULENTO DE TRIGO)

O ingrediente ativo testado & preparado por meio de
homogeneizacdo em homogeneizador tipo Potter-Elvehgen em formulagéo do
tipo suspensao concentrada a 100 g/l. Esta suspenséo é diluida em seguida
com agua para obter a concentracado de material ativo desejada.

Plantas de trigo (variedade Audace) em xicaras iniciais,
semeadas sobre substrato de solo de turfa e pozolana 50/50 e cultivadas a 12
°C, séo tratadas no estagio de uma folha (10 cm de altura) por meio de
pulverizacdo com a suspensao aquosa descrita acima.

As plantas, utilizadas como controle, sdo tratadas com solugao
aquosa que nao contém o material ativo.

Apds 24 horas, as plantas sdo contaminadas por meio de seu
polvilhamento com esporos de Erysiphe graminis f. sp. tritici, em que o
polvilhamento é conduzido utilizando plantas doentes. A classificacdo €
conduzida sete a quatorze dias ap6s a contaminagido, em comparagdo com as
plantas controle.

Sob estas condi¢des, protecdo boa (pelo menos 50%) a total &
observada em dose de 330 ppm com os compostos a seguir: 8, 9, 11, 15, 18,
20 e 23.

EXEMPLO C: TESTE IN VIVO SOBRE BOTRYTIS CINEREA (PODRIDAO DOS CACHOS DE

PEPINO)

O ingrediente ativo testado é preparado por meio de

homogeneiza¢cao em homogeneizador tipo Potter-Elvehgen em formulacao do
tipo suspenséo concentrada a 100 g/l. Esta suspensao é diluida em seguida
com agua para obter a concentragio de material ativo desejada.

Plantas de pepino (variedade comercial) em xicaras iniciais,

semeadas sobre substrato de solo de turfa e pozolana 50/50 e cultivadas a 18-
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20 °C, sao tratadas no estagio de cotilédone Z11 por meio de pulverizagdo com
a suspensao aquosa descrita acima. As plantas, utilizadas como controles, sao
tratadas com suspensao aquosa que nao contém o material ativo.

Apds 24 horas, as plantas sdo contaminadas por meio de
depédsito de gotas de suspensdo aquosa de esporos de Botrytis cinerea
(150.000 esporos por ml) sobre a superficie superior das folhas. Os esporos
sao recolhidos de cultivo com quinze dias de idade e sdo suspensos em
solugdo de nutrientes composta de:

- 20 g/l de gelatina;

- 50 g/l de agucar de cana;

-2 g/l de NH4NO3; e

- 1 g/l de KH,PO..

As plantas de pepino contaminadas sao mantidas em repouso por
cinco a sete dias em sala climatizada a 15-11 °C (dia/noite) e em umidade
relativa de 80%.

Classificacdo é conduzida cinco a sete dias ap6s a contaminagao,
em comparagao com as plantas controle.

Sob estas condi¢des, protegdo boa (pelo menos 50%) a total é
observada em dose de 330 ppm com os compostos a seguir: 12, 24, 31 e 33.

EXEMPLO D: TESTE IN VIVO SOBRE PYRENOPHORA TERES

(MANCHAS LiQUIDAS DE CEVADA)

O ingrediente ativo testado €& preparado por meio de
homogeneizagdo em homogeneizador tipo Potter-Elvehgen em formulagao do
tipo suspensdo concentrada a 100 g/l. Esta suspensao é diluida em seguida
com agua para obter a concentragdo de material ativo desejada.

Plantas de cevada (variedade Express) em xicaras iniciais,
semeadas sobre substrato de solo de turfa e pozolana 50/50 e cultivadas a 12

°C, séo tratadas no estagio de uma folha (10 cm de altura) por meio de



10

15

20

25

81

pulverizacdo com a suspensdo aquosa descrita acima. As plantas, utilizadas
como controles, s&o tratadas com solugdo aquosa que nado contém o material
ativo.

Apos 24 horas, as plantas sdo contaminadas por meio de sua
pulverizagdo com suspensado aquosa de esporos de Pyrenophora teres (12.000
esporos por ml). Os esporos sao recolhidos de cultivo com doze dias de idade.
As plantas de cevada contaminadas s&o incubadas por 24 horas a cerca de 20
°C e sob umidade relativa de 100%, depois por doze dias em umidade relativa
de 80%.

Classificacdo & conduzida doze dias apds a contaminagado, em
comparagao com as plantas controle.

Sob estas condi¢cbes, protegdo boa (pelo menos 50%) a total é
observada em dose de 330 ppm com os compostos a seguir: 2, 4, 7, 8, 9, 11,
12, 14, 15, 16, 17, 18, 20, 21, 22, 23, 24, 25, 29, 32, 33, 34, 37, 40, 50, 51, 52,
53, 54, 56, 57, 58 e 59.

EXEMPLO E: TESTE IN VIVO SOBRE PERONOSPORA BRASSICA:

O ingrediente ativo testado é preparado por meio de
homogeneizacdo em homogeneizador tipo Potter-Elvehgen em formulagéo do
tipo suspensdo concentrada a 100 g/l. Esta suspensédo é diluida em seguida
com agua para obter a concentracdo de material ativo desejada.

Plantas de repolho (variedade Eminence) em xicaras iniciais,
semeadas sobre substrato de solo de turfa e pozolana 50/50 e cultivadas a 18-
20 °C, sao tratadas no estagio de cotilédone por meio de pulverizagdo com a
suspensao aquosa descrita acima. As plantas, utilizadas como controles, séo
tratadas com solugédo aquosa que ndo contém o material ativo.

Apds 24 horas, as plantas sdo contaminadas por meio de sua
pulverizagdo com suspensdo aquosa de esporos de Peronospora brassicae

(50.000 esporos por ml). Os esporos sao recolhidos de plantas infectadas.
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As plantas de repolho contaminadas sdo incubadas por cinco dias
a 20 °C, sob atmosfera imida.

Classificagcdo é conduzida cinco dias apds a contaminagéo, em
comparagao com as plantas controle.

Sob estas condic¢oes, protecdo boa (pelo menos 50%) a total €
observada em dose de 330 ppm com os compostos a seguir: 46.

A N-{1-metilcarbamoil-2-[3-cloro-5-(trifluorometil)-2-piridinil]-etil}-4-
fenilbenzamida descrita pelo documento WO 01/11965 (vide o composto 316
na Tabela D) exibiu baixa eficacia sobre Alfernaria brassicae e eficacia zero
sobre Botrytis cinerea a 330 ppm; a N-{1-etilcarbamoil-2-[3-cloro-5-
(trifluorometil)-2-piridinil]etil}-3-nitrobenzamida tambem descrita pelo
documento WO 01/11965 (vide composto 307 na Tabela D) exibiu baixa
eficacia sobre Alternaria brassicae e eficacia zero sobre Boftrytis cinerea em
330 ppm; a N-{1-etilcarbamoil-2-[3-cloro-5-(trifluorometil)-2-piridinil]-etif}-
benzamida e a N-{1-metilcarbamoil-2-[3-cloro-5-(trifluorometil)-2-piridinil]etil}-
benzamida também descrita pelo documento WO 01/11965 (vide os compostos
304 e 314 na Tabela D) exibiram eficacia zero sobre Bofrytis cinerea a 330
ppm; e a N-{1-etilcarbamoil-2-[3-cloro-5-(trifluorometil)-2-piridinil]etil}-4-
clorobenzamida, a N-{1-etilcarbamoil-2-[3-cloro-5-(trifluorometil)-2-piridinil]etil}-
2-bromobenzamida e a N-{1-metilcarbamoil-2-[3-cloro-5-(trifluorometil)-2-
piridinilletil}-4-metoxibenzamida também descritas pelo documento WO
01/11965 (vide os compostos 306, 310 e 315 na Tabela D) exibiram eficacia
zero sobre Botrytis cinerea a 330 ppm.

A N-{[3-cloro-5-(trifluorometil)-2-piridiniljmetil}-5-tienilacetamida
descrita pelo documento WO 01/11965 (vide o composto 101 na Tabela B)
exibiu baixa eficacia contra Alfernaria brassicae e nenhuma eficacia contra

Botrytis cinerea e Peronospora parasitica a 330 ppm.
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REIVINDICACOES

1. COMPOSTO, caracterizado pelo fato de que possui a

férmula geral (1):

X),

em que:

-né1,20u3;

- R? é uma halogenoalquila C1-C¢ que contém de um a cinco
atomos de halogénio;

- cada substituinte X & selecionado, independentemente dos
demais, como sendo um atomo de hidrogénio, atomo de halogénio, alquila C4-
Cs ou halogenoalquila C4-Ceg;

- R", R? R® e R* sao selecionados, independentemente dos
demais, como sendo um atomo de hidrogénio, alquila C4-Cg,
alquilcarbonilamino C¢-Ce, grupo 2,6-diclorofenil-carbonilamino ou grupo
fenila;

com a condicdo de que, quando trés dos quatro substituintes R',
R? R® e R* forem um atomo de hidrogénio, o quarto substituinte ndo é um
atomo de hidrogénio;

- R® é selecionado como sendo um atomo de hidrogénio ou
cicloalquila C3-Cg; €

- Het é selecionado a partir do grupo que consiste em:

e um heterociclo de formula geral (Het-1)



R O (Het-1)

em que:

- R® e R’ podem ser idénticos ou diferentes e podem ser um

atomo de hidrogénio, atomo de halogénio, grupo amino, grupo nitro, alquila C+-

C,4 ou halogenoalquila C4-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio; e

5 - R® pode ser um atomo de halogénio, grupo nitro, alquila C4-C,
ou halogenoalquila C4-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio;

e um heterociclo de formula geral (Het-2)

RI]

/ \
R S0” TR (Het-2)
em que:
- R pode ser um atomo de hidrogénio, atomo de halogénio,
10  alquila C4-C4 ou halogenoalquila C1-C4 que contém de um a cinco atomos de
halogénio; e
- R e R" podem ser idénticos ou diferentes e podem ser um
atomo de hidrogénio, atomo de halogénio, grupo amino, alquila C4-C4 ou
halogenoalquila C1-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio;
15 desde que R% e R"" nao sejam ambos um atomo de hidrogénio;

e um heterociclo de formula geral (Het-3)

R o RV
(Het-3)



em que:
- R" pode ser um atomo de halogénio, alquila C4-C4 ou
halogenoalquila C4-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio; e
- R™ pode ser um atomo de hidrogénio, alquila C;-C4 ou
5 halogenoalquila C4-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio;

e um heterociclo de férmula geral (Het-4)
16

RlS R

e

R S
(Het-4)
em que;
- R™ e R" podem ser idénticos ou diferentes e podem ser um
atomo de hidrogénio, atomo de halogénio, alquila C4-C4, halogenoalquila C1-C4
10 que contém de um a cinco atomos de halogénio, alquiltio C4-C4, alquilsulfonila
C1-Cq4, fenila opcionalmente substituida por um atomo de halogénio, alquila C1-
C4 ou piridila opcionalmente substituida por um atomo de halogénio ou alquila
Ci-Cy €
- R'® pode ser um atomo de halogénio, grupo ciano, alquila C4-Ca,
15 halogenoalquila C4-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio ou
halogenoalcéxi C1-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio;
e um heterociclo de féormula geral (Het-5)

RIS

(Het-5).
em que:

- R' e R' podem ser idénticos ou diferentes e podem ser um
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atomo de hidrogénio, atomo de halogénio, alquila C¢-C4, alquiloxi C4-C4 ou
halogenoalquila C1-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio; e

- R" pode ser um atomo de hidrogénio, atomo de halogénio,
alquila C4-C4 ou halogenoalquila C4-C4 que contém de um a cinco atomos de
halogénio;

desde que R'® e R'® nao sejam ambos um atomo de hidrogénio;

e um heterociclo de férmula geral (Het-6)
R

(Het-6)

em que:

- R® pode ser um atomo de hidrogénio, atomo de halogénio,
grupo ciano, alquila C1-C4 ou halogenoalquila C4-C4 que contém de um a cinco
atomos de halogénio;

- R?" e R? podem ser idénticos ou diferentes e podem ser um
atomo de hidrogénio, atomo de halogénio, alquila C1-C4 ou halogenoalquila C4-
C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio; e

- R?2 pode ser um atomo de hidrogénio, grupo ciano, alquila Cs-
Cs4, halogenoalquila C4-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio,
alcoxi Cq-Cy-alquila C1-C4, hidroxi-alquila C4-C4, alquilsulfonila C4-Cg,
di(alquila  C4-Cs)aminossulfonila, alquilcarbonila C4-Cg, fenilsulfonila
opcionalmente substituida por um atomo de halogénio ou alquila C4-C4 ou
benzoila opcionalmente substituida por um atomo de halogénio ou alquila
C1-Cq;

desde que R® e R? nao sejam ambos um atomo de hidrogénio;

e um heterociclo de formula geral (Het-7)



(Het-7)
em que:
- R* pode ser um atomo de hidrogénio, grupo ciano, alquila Cy-
C4, halogenoalquila C¢-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio,
alcdxi C4-Cy-alquila C4-Cy, hidréxi-alquila C4-C4, alquilsulfonila C4-C,4, di(alquila
5 Cq-Cs)aminossulfonila, alquilcarbonila C4-Cs, fenilsulfonila opcionalmente
substituida por um atomo de halogénio ou alquila C4-C4 ou benzoila
opcionalmente substituida por um atomo de halogénio ou alquila C1-C4; €
- R, R® e R? podem ser idénticos ou diferentes e podem ser um
atomo de hidrogénio, atomo de halogénio, grupo ciano, alquila C;-Cy,
10 halogenoalquila C4-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio ou
alquilcarbonila C4-Cy;
desde que R* e R?” nao sejam ambos um atomo de hidrogénio;

e um heterociclo de férmula geral (Het-8)
29

R
N
A
R2E o
(Het-8)
em que:
15 - R?® pode ser um atomo de hidrogénio ou alquila C1-Cy4; &

- R®® pode ser um atomo de halogénio, alquila C4-C, ou
halogenoalquila C-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio;

e um heterociclo de férmula geral (Het-9)



(Het-9)
em que:
- R® pode ser um atomo de hidrogénio ou alquila C4-Cy; e
- R¥ pode ser um atomo de halogénio, alquila C4-Cy,
halogenoalquila C4-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio ou fenila
5 opcionalmente substituida por um atomo de halogénio ou alquila C4-Cy;

e um heterociclo de féormula geral (Het-10)

(Het-10)

em que:

- R*® pode ser um atomo de hidrogénio, atomo de halogénio,
grupo amino, grupo ciano, alquilamino C4-C4, di-(alquila C4-C4)amino, alquila

10 C4-C4, halogenoalquila C4-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio

ou fenila opcionalmente substituida por um atomo de halogénio ou alquila C4-
Cq €

- R*® pode ser um atomo de halogénio, alquila C;-C4 ou
halogenoalquila C4-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio;

15 e um heterociclo de férmula geral (Het-11)

53
R34AS R35
(

Het-11)

em que:
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- R* pode ser um atomo de hidrogénio, atomo de halogénio,
grupo amino, grupo ciano, alquilamino C4-C4, di-(alquila C4-Cs)amino, alquila
C4-C4 ou halogenoalquila C4-C4 que contém de um a cinco atomos de
halogénio; e

- R*® pode ser um atomo de halogénio, alquila C4-Cs ou
halogenoalquila C1-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio;

e um heterociclo de férmula geral (Het-12)

R36
i/ \
37 N
R N (Het-12)
R38

em que:

- R¥ pode ser um atomo de halogénio, grupo ciano, grupo nitro,
alquila C4-C4, halogenoalquila C1-C4 que contém de um a cinco atomos de
halogénio, cicloalquila C3-Cs, alcdxi C1-C4, halogenoalcdxi C1-C4 que contém de
um a cinco atomos de halogénio, alquiltio C4-C4, halogenoalquiltio C4-C4 que
contém de um a cinco atomos de halogénio, grupo aminocarbonila ou
aminocarbonil-alquila C1-Cy;

- R*" pode ser um atomo de hidrogénio, atomo de halogénio,
grupo ciano, grupo nitro, alquila C4-Cy4, alcéxi C1-C4 ou alquiltio C1-Cy4; €

- R* pode ser um atomo de hidrogénio, fenila, alquila C1-Ca,
halogenoalquila C4-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio, hidréxi-
alquila C4-Cy4, alquenila C,-Cg, cicloalquila C3-Cg, alquiltio C4-Cs-alquila C1-C4,
halogenoalquiltio C-Cs-alquila C1-C4 que contém de um a cinco atomos de
halogénio, alcoxi C1-Cy-alquila C1-C4 ou halogenoalcédxi C1-Cy-alquila C1-C4 que
contém de um a cinco atomos de halogénio;

e um heterociclo de férmula geral (Het-13):
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\
40 / N
RN (Het-13)
R4I

em que:

- R* pode ser um atomo de hidrogénio, atomo de halogénio,
grupo ciano, grupo nitro, alquila C4-C4, halogenoalquila C4-C4 que contém de
um a cinco atomos de halogénio, cicloalquila C3-Cs, alcoxi C4-Cy,
halogenoalcéxi C1-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio, alquiltio
C4-Cy4, halogenoalquiltio C4-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio,
aminocarbonila ou aminocarbonil-alquila C4-Cy;

- R* pode ser um atomo de hidrogénio, atomo de halogénio,
grupo ciano, alquila C4-Cy4, alcdxi C4-C4, halogenoalcéxi C4-C4 que contém de
um a cinco atomos de halogénio ou alquiltio C4-Cy4; e

R* pode ser um atomo de hidrogénio, alquila Ci-Cq,
halogenoalquila C4-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio, hidréxi-
alquila C4-Cy4, alquenila C,-Cg, cicloalquila C3-Cg, alquiltio C1-Cs-alquila C4-Cy,
halogenoalquiltio C4-Cg-alquila C4-C4 que contém de um a cinco atomos de
halogénio, alcdxi C1-Cs-alquila C4-C4, halogenoalcoxi C4-Cy-alquila C4-C4 que
contém de um a cinco atomos de halogénio ou fenila opcionalmente substituida
por um atomo de halogénio, alquila C4-C4, alcoxialquila C4-C4 ou grupo nitro;

desde que R* e R* nao sejam ambos um atomo de hidrogénio;

e um heterociclo de férmula geral (Het-14)

rY R%
/A
N
N . (Her14)



em que:

- R*2 pode ser um atomo de hidrogénio, 4tomo de halogénio,
grupo ciano, grupo nitro, alquila C4-C4, halogenoalquila C4-C4 que contém de
um a cinco atomos de halogénio, cicloalquila C3-Cg, alcdxi C4-Cy,

5 halogenoalcéxi C4-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio, alquiltio
C1-C4, halogenoalquiltio C4-C4 que contém de um a cinco dtomos de halogénio,
aminocarbonila ou aminocarbonil-alquila C1-Cy;

- R® pode ser um atomo de hidrogénio, atomo de halogénio,
grupo ciano, alquila C¢-C4, alcdxi C4-Cy4, alquiltio C1-C4 ou halogenoalquila C4-

10  C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio; e

- R* pode ser um atomo de hidrogénio, fenila, benzila, alquila C+-
C4, halogenoalquila C4-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio,
hidréxi-alquila C4-C4, alquenila C,-Cs, cicloalquila C3-Cg, alquiltio C4-Cg-alquila
C1-C4, halogenoalquiltio C4-Cy-alquila C4-C4 que contém de um a cinco atomos

15 de halogénio, alcéxi Cq-Cs-alquila C4-C4, halogenoalcdxi Cq-Cs-alquila C4-Cy4
gue contém de um a cinco atomos de halogénio;

desde que R* e R* nao sejam ambos um atomo de hidrogénio;

e um heterociclo de formula geral (Het-15)

R
N/ \
o RS
(Het-15)
em que:
20 - R* pode ser um atomo de hidrogénio, atomo de halogénio,

alquila C1-C4 ou halogenoalquila C4-C4 que contém de um a cinco atomos de
halogénio; e
- R* pode ser um atomo de halogénio, alquila C4-Cs ou

halogenoalquila C4-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio;
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e um heterociclo de férmula geral (Het-16)

R47

/
N\O\ R48
(Het-16)

em que R* e R*® podem ser idénticos ou diferentes e podem ser
um atomo de hidrogénio, atomo de halogénio, alquila C1-C4, halogenoalquila
C1-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio, fenila opcionalmente
5 substituida por um atomo de halogénio ou alquila C4+-C4 ou heterociclila

opcionalmente substituida por um atomo de halogénio ou alquila C1-Cy;

desde que R* e R* ndo sejam ambos um atomo de hidrogénio;

e um heterociclo de férmula geral (Het-17)

50 49
R R
N \
O
(Het-17)
em que:
10 - R*® pode ser um atomo de halogénio, alquila C4-C, ou

halogenoalquila C4-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio; e
- R pode ser um atomo de halogénio, alquila C4-Cs4 ou
halogenoalquila C4-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio;

e um heterociclo de féormula geral (Het-18)

RSI

7\

S (Het-18)

15 em que R®' pode ser um atomo de halogénio, alquila C4-C4 ou

N
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halogenoalquila C4-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio;

e um heterociclo de férmula geral (Het-19)

RS.?.
N
,N

N

~

1|153 (Het-19)
em que:
- R% pode ser um atomo de halogénio, alquila C4-C, ou
5 halogenoalquila C4-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio; e
R® pode ser um atomo de hidrogénio, alquila Cs-Cu,
halogenoalquila C4-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio ou fenila
opcionalmente substituida por um atomo de halogénio ou alquila C4-Cy;

e um heterociclo de formula geral (Het-20)

N. _S
N L
N™ (Het-20)
10 em que R* pode ser um atomo de halogénio, alquila C4-C4 ou

halogenoalquila C1-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio;

e um heterociclo de férmula geral (Het-21)

R56

(Het-21)
em que:
- R% pode ser um atomo de halogénio, grupo hidréxi, grupo ciano,

15 alquila C4-C4, halogenoalquila C1-C4 que contém de um a cinco atomos de



10

15

20

12

halogénio, alcoxi C4-Cy, alquiltio C4-C4, halogenoalquiltio C1-C4 que contém de
um a cinco atomos de halogénio ou halogenoalcéxi C1-C4 que contém de um a
cinco atomos de halogénio; e

-R% R% e R%® que podem ser idénticos ou diferentes, podem ser
um atomo de hidrogénio, atomo de halogénio, grupo ciano, alquila C4-Ca,
halogenoalquila C4-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio, alcoxi
C1-C4, alquiltio C4-C4, halogenoalcdxi C4-C4 que contém de um a cinco atomos
de halogénio, alquilsulfinila C4-C4 ou alquilsulfonila C1-Cy;

e um heterociclo de férmula geral (Het-22)

R62

RGI

60 59

X
=
N R

R
(Het-22)

em que:

- R%® pode ser um atomo de hidrogénio, atomo de halogénio,
grupo hidréxi, grupo ciano, alquila C4-C4, halogenoalquila C4-C4 que contém de
um a cinco atomos de halogénio, alcoxi C4-C4, alquiltio C4-Cs, alqueniltio C2-Cs,
halogenoalquiltio C4-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio,
halogenoalcéxi C1-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio, fenildxi
opcionalmente substituido por um atomo de halogénio ou alquila C4-C4, ou
feniltio opcionalmente substituido por um atomo de halogénio ou alquila C4-Cy;

-R% R®" e R%, que podem ser idénticos ou diferentes, podem ser
um atomo de hidrogénio, atomo de halogénio, grupo ciano, alquila C4-Cy,
halogenoalquila C4-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio, alcoxi
C1-C4, alquiltio C4-C4, halogenoalcédxi C1-C4 que contém de um a cinco atomos
de halogénio, alquilsulfinila C4-C4, alquilsulfonila C4-C4 ou N-morfolina

opcionalmente substituido por um atomo de halogénio ou alquila C4-C4, ou
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tienila opcionalmente substituida por um atomo de halogénio ou alquila C4-Cy;
desde que R* e R% nao sejam ambos um atomo de hidrogénio;

e um heterociclo de férmula geral (Het-23)

66 63

R R

635

AN
=
R N

RS
(Het-23)

em que R®, R%, R® e R®, que podem ser idénticos ou diferentes,
podem ser um atomo de hidrogénio, atomo de halogénio, grupo hidréxi, grupo
ciano, alquila C4-C4, halogenoalquila C1-C4 que contém de um a cinco atomos
de halogénio, alcéxi C1-Cg4, alquiltio C4-C4, halogenoalquiltio C1-C4 que contém
de um a cinco atomos de halogénio, halogenoalicéxi C1-C4 que contém de um a
cinco atomos de halogénio, alquilsulfinila C4-C4 ou alquilsulfonila C1-Cg;

desde que R® e R® nao sejam ambos um atomo de hidrogénio;

e um heterociclo de férmula geral (Het-24)

N
R% RS

(Het-24)

em que:

- R% pode ser um atomo de halogénio, alquila C:-C4 ou
halogenoalquila C4-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio; e

R® pode ser um atomo de hidrogénio, alquila Ci-Cq,

halogenoalquila C41-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio,
alcoxicarbonila C41-Cg, benzila opcionalmente substituida por um a trés atomos
de halogénio, benziloxicarbonila opcionalmente substituida por um a trés
atomos de halogénio ou heterociclila;

e um heterociclo de férmula geral (Het-25)
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O

70 N R69
H (Het-25)

em que:

- R® pode ser um atomo de halogénio, grupo hidréxi, grupo ciano,
alquila C4-C4, halogenoalquila C1-C4 que contém de um a cinco atomos de
halogénio, alcoxi C41-C4, alquiltio C4-C4, halogenoalquiltio C1-C4 que contém de

5 um a cinco atomos de halogénio ou halogenoalcéxi C4-C4 que contém de um a
cinco atomos de halogénio; e
R™® pode ser um atomo de hidrogénio, alquila C4-Ca,

halogenoalquila C+-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio ou benzila;

e um heterociclo de formula geral (Het-26)
73
R X1

R72 O R7l

(Het-26)
10 em que:
- X" pode ser um atomo de enxofre, -SO-, -SO»- ou -CHy-;
- R™ pode ser alquila C4-C4 ou halogenoalquila C1-C4 que contém
de um a cinco atomos de halogénio; e
- R™ e R™ podem ser idénticos ou diferentes e podem ser um
15 atomo de hidrogénio ou alquila C4-Cy;

e um heterociclo de férmula geral (Het-27)

R

(Het-27)
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em que:

-R™ pode ser alquila C4-C,4 ou halogenoalquila C1-C4 que contem

de um a cinco atomos de halogénio;

e um heterociclo de férmula geral (Het-28):

(Het-28)
em que:

- R” pode ser alquila C1-C4 ou halogenoalquila C1-C4 que contém

de um a cinco atomos de halogénio;

e um heterociclo de férmula geral (Het-29)

(Het-29)

em que R pode ser um atomo de halogénio, alquila C4-C4 ou
halogenoalquila C4-C4 que contém de um a cinco atomos de halogénio,

bem como seus sais, N-6xidos e isdbmeros opticamente ativos.

2. COMPOSTO, de acordo com a reivindicagdo 1,
caracterizado pelo fato de que n é 1 ou 2.

3. COMPOSTO, de acordo com uma das reivindica¢des 1 ou
2, caracterizado pelo fato de que X é um atomo de halogénio.

4, COMPOSTO, de acordo com a reivindicagdo 3,
caracterizado pelo fato de que X é cloro.

5. COMPOSTO, de acordo com uma das reivindicagbes 1 a 4,
caracterizado pelo fato de que R® & -CF3.

6. COMPOSTO, de acordo com uma das reivindicagdes 1 a 5,
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caracterizado pelo fato de que o 2-piridila é substituido na posicdo 3 e/ou 5.

7. COMPOSTO, de acordo com a reivindicagdo 6,
caracterizado pelo fato de que o 2-piridila € substituido na posicao 3 por X e na
posicao 5 por R?.

8. COMPOSTO, de acordo com uma das reivindicagdes 1 a 7,
caracterizado pelo fato de que o 2-piridila & substituido na posicao 3 por -Cl e
na posic¢ao 5 por -CF.

9. COMPOSTO, de acordo com uma das reivindicacdes 1 a 8,
caracterizado pelo fato de que R" e R? s50 selecionados, independentemente
entre si, como sendo um atomo de hidrogénio, alquila C;-Cg,
alquilcarbonilamino C4-Cg ou grupo fenila.

10. COMPOSTO, de acordo com a reivindicagdo 9,
caracterizado pelo fato de que R' e R? s3o0 selecionados, independentemente
entre si, como sendo alquila C4-Cg ou alquilcarbonilamino C4-Cs.

11.  COMPOSTO, de acordo com uma das reivindicagbes 1 a
10, caracterizado pelo fato de que R® e R* sdo selecionados,
independentemente entre si, como sendo um atomo de hidrogénio, alquila C;-
Cs, alquilcarbonilamino C4-Cg ou grupo fenila.

12.  COMPOSTO, de acordo com a reivindicagdo 11,
caracterizado pelo fato de que R® e R* sdo selecionados, independentemente
entre si, como sendo alquila C4-Cg ou grupo fenila.

13.  COMPOSTO, de acordo com uma das reivindicagbes 1 a
12, caracterizado pelo fato de que R® & um atomo de hidrogénio.

14. COMPOSTO, de acordo com uma das reivindicagdes 1 a
13, caracterizado pelo fato de que Het € um anel heterociclo com cinco
membros.

15.  COMPOSTO, de acordo com uma das reivindicagbes 1 a

13, caracterizado pelo fato de que Het € um anel heterociclo com seis
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membros.

16. PROCESSO PARA A PREPARACAO DE UM
COMPOSTO, de férmula geral (l), conforme descrito em uma das
reivindicagbes 1 a 15, caracterizado pelo fato de que compreende a reagao de

um derivado de 2-piridina de férmula geral (Il) ou um de seus sais:

(X),

|
R'R*R® (D)
em que X, n, R?, R, R? R® R*e R® sdo conforme descritos em
uma das reivindicagdes 1 a 15; com um derivado de &cido carboxilico de

formula geral (1ll):

b
127 Het

(1I)

em que:

- Het & conforme descrito em uma das reivindicagées 1 a 15; e

- L2 é um grupo de saida selecionado como sendo um atomo de
halogénio, grupo hidroxila, -OR®, -OCOR®, em que R® & uma alquila C4-Cs,
haloalquila C4-Cg, benzila, 4-metoxibenzila, pentafluorofenila ou um grupo de

férmula:

O

\O)LHet

na presencga de um catalisador e, se L2 for um grupo hidroxila, na
presenga de um agente condensador.

17. PROCESSO, de acordo com a reivindicagdo 16,
caracterizado pelo fato de que R® & um atomo de hidrogénio e que o processo
€ completado por uma etapa adicional de acordo com 0 esquema de reacéo a

sequir:
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X), RrR?

ﬁ@f@
2 S 5 5
N 5 11TI Het + R—L ——

(Id) (XXII) )

em que:

-R'" R% R3 R* R? X, n e Het sdo conforme descritos em uma
das reivindicacbtes 1 a 15; e

- L® é um grupo de saida selecionado como sendo um atomo de
halogénio, 4-metil fenilsulfoniléxi ou metilsulfoniloxi;

que compreende a reacdo de um composto de formula geral (Id)
com um composto de féormula geral (XXII) para fornecer um composto de
férmula geral (1).

18. COMPOSICAO FUNGICIDA, caracterizada pelo fato de
que compreende uma quantidade eficaz de um composto conforme descrito em
uma das reivindica¢ées 1 a 15 e um suporte agriculturalmente aceitavel.

19. METODO DE COMBATE CURATIVO OU PREVENTIVO
DOS FUNGOS FITOPATOGENICOS DE CULTURAS, caracterizado pelo fato
de que uma quantidade eficaz e nao fitotéxica de uma composicdo conforme
descrita na reivindicagdo 18 € aplicada as sementes das plantas, as folhas das
plantas e/ou aos frutos das plantas, ao solo no qual as plantas estao crescendo

ou sobre o qual se deseja cultiva-las.



Resumo
“COMPOSTO, PROCESSO PARA A PREPARAGAO DE UM COMPOSTO,
COMPOSIGAO FUNGICIDA E METODO DE COMBATE CURATIVO OU
PREVENTIVO DOS FUNGOS FITOPATOGENICOS DE CULTURAS?”
A presente invengao se refere a um composto de formula geral (1),
ao processo de preparagao de tal composto, a uma composicao fungicida que
compreende um composto de férmula geral (1), e a um método de tratamento

de plantas através da aplicagdo de um composto de formula geral (I) ou de

uma composi¢ao que compreende tal composto.
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