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DESCRIGAO

DERIVADOS DE PIRAZOLE, PROCESSO PARA A SUA
PREPARAQAO, PRODUTOS INTERMEDIOS E AGENTE DE
CONTROLO DE PRAGAS QUE CONTEM COMO INGREDIENTE
ACTIVO UM DESSES DERIVADOS

A presente invencao tem por objecto um novo derivado
de l-aril-3-ciano-5-(het)arilalquilaminopirazole, um
processo para a sua producdao e um pesticida que o contém
como 1ingrediente activo, tal como um insecticida para a

agricultura e a horticultura

Nos campos da agricultura e da horticultura, Jja se
desenvolveu uma vasta gama de insecticidas e j& se pds em
pratica o seu uso com o fim de controlar varios insectos

prejudiciais.

Os compostos de pirazole conhecidos por terem
actividade insecticida incluem derivados de amino-3-ciano-
l-fenilpirazole substituidos em 5 posicgdes descritos no
pedido de patente de invencao Jjaponesa, publicado e nao
examinado 63-316771, derivados de l-aril-5-(het)aril-
metilaminopirazole descritos no pedido de ©patente de
invencao Jjaponesa, publicado e nado examinado 01-47768 e
derivados de l-aril-3-ciano-5-(het)arilmetilidenoimino-
pirazole descritos no pedido de patente de 1invencgao

japonesa, publicado e nao examinado 5-148240.

A patente EP-A-0 234 119 tem por objecto um processo
de pesticidas utilizando N-fenilpirazoles especificos. Na
patente EP-A-O 418 016 descrevem-se alguns derivados de

N-fenilpirazole.



Contudo, estes insecticidas para a agricultura e para
a horticultura nao sao necessariamente satisfatdérios no que
respeita a todos os efeitos insecticidas, espectro

insecticida, seguranca e similares.

A emergéncia de estirpes de insectos prejudiciais que
adguiriram resisténcia aos insecticidas comercialmente
disponiveis tornou-se agora um problema sério. Por exemplo,
vadrios insectos que tém vindo a desenvolver resisténcia a
varios tipos de pesticidas (por exemplo, compostos
organofosforosos), tém aparecido em véarios sitios de
cultivo de vegetais, frutas, flores, chas, trigo, arroz,
etc. O controlo de varias pragas causadas por estas pragas
de insectos estd a tornar-se crescentemente dificil de ano
para ano e espera-se O desenvolvimento de um novo pesticida

com base numa Unica estrutura.

Embora haja alguns pesticidas em relacgcdao aos quais os
elementos patogénicos e as pragas de insectos ainda néao
adgquiriram resisténcia, tal como compostos de
ditiocarbamato e compostos de ftalimida, nao sao preferidos
de um ponto de vista da poluicado ambiental porque, em
geral, tém que ser aplicados em grandes quantidades ou

frequentemente.

De acordo com isto, procura-se intensamente
desenvolver um novo pesticida gque exiba um excelente efeito
insecticida, um largo espectro insecticida e uma elevada

seguranca com impactos reduzidos no ambiente.

Constitui um objecto da presente invencao providenciar
um  novo pesticida que exiba um excelente efeito
insecticida, um largo espectro insecticida e uma elevada

seguranca com 1impactos reduzidos no ambiente. Mais



especificamente, constitui um objecto da presente invencao
providenciar derivados de l-aril-3-ciano-5-(het)arilal-
guilaminopirazole com a utilidade anterior e um processo

para sintetizéd-los eficientemente.

Como resultado de investigacgdes extensivas, o inventor
da presente invencao encontrou um novo composto de pirazole
representado pela fdérmula que se mostra a seguir que é o
composto que possuil as caracteristicas mencionadas antes e
assim completou a presente invengao. Assim, a esséncia da
presente invencao repousa num derivado de l-aril-3-ciano-5-
(het)arilalquilaminopirazole representado pela férmula

geral (1):
NC S(O)nR’
R2
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CF3

na qual R! representa um grupo alquilo com 1 a 4 Aatomos de
carbono (daqui para a frente o numero do atomos de carbono
serd expresso por "Cl-C4") ou um grupo halogenocalquilo Cl-
C8; R’ representa um 4atomo de hidrogénio ou um grupo

alquilo C1-C4; R® representa
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em que R’ representa um &atomo de hidrogénio, um grupo
hidroxilo um grupo alquilo Cl1-C4, um grupo halogenocalquilo
Cl-C8, wum grupo alcoxi Cl1-C4, um grupo fenoxi que pode
estar substituido com um grupo alcoxi Cl1-C4 ou um grupo
algquilo C1-C4, um grupo halogenocalcoxi Cl1-C4, um grupo
alqgquiltio C1-C4, um grupo (alquil Cl1-C4)-sulfinilo, um
grupo (alguil Cl1-C4)-sulfonilo, um atomo de halogéneo, um
grupo nitro ou um grupo ciano; m representa 0, 1 ou 2; e R*
representa um atomo de hidrogénio, um grupo algquilo Cl1-C4,
um grupo acilo Cl1-C5; X representa um atomo de azoto ou um
atomo de carbono substituido por halogéneo; e n representa
0, 1 ou 2; um processo para a sua producao; um seu produto

intermédio representado pela férmula geral (3) que se

segue:
NC ,
LA 4
\N 3 (3)
Cl ﬁéL\K éa
“
CFy
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na qual R?, R’, R* e X tém os significados definidos antes;

e a sua utilizacado como pesticida.

A presente invencgdo serd descrita em detalhe.

Nos compostos representados pela fédrmula geral (1), R
representa um grupo alquilo Cl-C4 de cadeia linear ou
ramificada, tal como um grupo metilo, um grupo etilo, um
grupo n-propilo, um grupo isopropilo, um grupo n-butilo, um
grupo 1isobutilo, um grupo sec-butilo ou um grupo t-butilo;
ou um grupo halogenocalquilo Cl-C8 de cadeia linear ou
ramificada, tal como um grupo difluorometilo, um grupo
trifluorometilo, um grupo 2-fluoroetilo, um grupo 2-
cloroetilo, um grupo 2,2,2-trifluoroetilo, um grupo 2,2,2-
tricloroetilo, um grupo 3-cloropropilo, um grupo 3-
bromopropilo, um grupo 3,3,3-trifluoropropilo, um grupo
2,2,3,3-tetrafluoropropilo, um grupo 2,2,3,3,3-penta-
fluoropropilo, um grupo 2,2-dicloro-3,3,3-trifluoropropilo,
um grupo 1,3-difluoro-2-propilo, um grupo 1,1,1,3,3,3-
hexafluoro-2-propilo, um grupo 3,3,3-tricloropropilo, um
grupo 4-clorobutilo, um grupo 4,4,4-trifluorobutilo, um
grupo 3,3,4,4,4-pentafluorobutilo, um grupo 5,5,5-
trifluoropentilo ou um grupo 6,6,6-trifluoro-hexilo. Entre
eles prefere-se um grupo alquilo Cl1-C4 ou um grupo
halogenocalguilo C1-C4.

RZ

representa um &tomo de hidrogénio; ou um Jgrupo
algquilo Cl1-C4 de cadeia linear ou ramificada, tal como um
grupo metilo, um grupo etilo, um grupo n-propilo, um grupo
isopropilo, um grupo n-butilo, um grupo isobutilo, um grupo
sec-butilo ou um grupo t-butilo. Entre eles prefere-se um

atomo de hidrogénio.

R’ representa
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em que R’ representa um &tomo de hidrogénio, um grupo
hidroxilo, um grupo algquilo Cl1-C4, um grupo halogencalquilo
Cl-C8, um grupo alcoxi Cl-C4, um grupo fenoxi que pode
estar substituido com um grupo alcoxi Cl1-C4 ou um grupo
algquilo Cl1-C4, um grupo halogenocalcoxi Cl1-C4, um grupo
algquiltio C1-C4, um grupo (alquil Cl1-C4)-sulfinilo , um
grupo (alquil Cl1-C4)-sulfonilo, um atomo de halogéneo, um

grupo nitro ou um grupo ciano; e m representa 0, 1 ou 2.

Os preferidos entre eles sao:
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em que R> e m tém os significados definidos antes.

Ainda preferidos sao:
R® /
P e ﬂ /Z}RB /@R‘s
N N 0 s
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em que R® representa um &tomo de hidrogénio, um grupo
hidroxilo, um grupo alquilo C1-C2, um grupo alcoxi Cl-C2,
um grupo halogenocalcoxi C1-C2, um grupo alquiltio C1-C2, um

atomo de halogéneo, um grupo nitro ou um grupo ciano.

R’ representa um Aatomo de hidrogénio; um grupo
hidroxilo; um grupo alguilo Cl-C4 de cadeia linear ou
ramificada, tal como um grupo metilo, um grupo etilo, um
grupo n-propilo, um grupo isopropilo, um grupo n-butilo, um
grupo isobutilo , um grupo sec-butilo ou um grupo t-butilo;
um grupo halogenocalquilo Cl1-C8 de <cadeia 1linear ou
ramificada, tal como um grupo difluorometilo, um grupo
trifluorometilo, um grupo 2-fluoroetilo, um grupo 2-
cloroetilo, um grupo 2,2,2-trifluoroetilo, um grupo 2,2,2-
tricloroetilo, um grupo 3-cloropropilo, um grupo 3-
bromopropilo, um grupo 3,3,3-trifluoropropilo, um grupo
2,2,3,3-tetrafluoropropilo, um grupo 2,2,3,3,3-penta-
fluoropropilo, um grupo 2,2-dicloro-3,3,3-trifluoropropilo,
um grupo 2,2-dicloro-3,3,3-trifluocropropilo, um grupo 1,3-
difluoro-2-propilo, um grupo 1,1,1,3,3,3-hexafluoro-2-
propilo, um grupo 3,3,3-tricioropropilo, um grupo 4-
clorobutilo, um grupo 4,4,4-trifluorobutilo, um  grupo
3,3,4,4,4-pentafluorobutilo, um grupo 5-cloropentilo ou um
grupo 6,6,6-trifluoro-hexilo; um grupo alcoxi Cl-C4 de
cadeia linear ou ramificada, tal como um grupo metoxi, um
grupo etoxi, um grupo n-propox, um Jgrupo isopropoxi, um

grupo n-butoxi, um grupo isobutoxi, um grupo sec-butoxi, ou



um grupo t-butoxi; um grupo fenoxi que pode estar
substituido com um grupo alcoxi C1-C4 ou um grupo alquilo
Cl-C4; um grupo halogencalcoxi Cl-C4 de cadeia linear ou
ramificada, tal como um grupo difluorometoxi, um grupo
trifluorometoxi, um grupo 2-fluoroetoxi, um grupo 2-—
cloroetoxi, um grupo 2,2,2-trifluoroetoxi, um grupo 2,2,2-
tricloroetoxi, um  grupo 3-cloropropoxi, um grupo 3-
bromopropoxi, um grupo 3,3,3-tri-fluoropropoxi, um grupo
2,2,3,3-tetrafluoropropoxi, um grupo 2,2,3,3,3-penta-
fluoropropoxi, um grupo 2,2-dicloro-3,3,3-trifluoropropoxi,
um grupo 2,2-dicloro-3,3,3-trifluoro-propoxi, um grupo 1,3-
difluoro-2-propoxi, um grupo 1,1,1,3,3,3-hexafluoro-2-
propoxi, um grupo 3,3,3-tricloro-propoxi, um grupo 4-
clorobutoxi, um grupo 4,4,4-tri-fluorobutoxi ou um grupo
3,3,4,4,4-pentafluorobutoxi; um grupo algquiltio C1-C4 de
cadeia linear ou ramificada, tal como um grupo metiltio, um
grupo etiltio, um grupo n-propiltio, um grupo isopropiltio,
um grupo n-butiltio, um grupo isobutiltio, um grupo sec-
butiltio, ou um grupo t-butiltio; um grupo (alquil C1l-C4)-
sulfinilo de cadeia linear ou ramificada, tal como um grupo
metilsulfinilo, um grupo etilsulfinilo, um  grupo n-
propilsulfinilo, um grupo isopropilsulfinilo, um grupo n-
butilsulfinilo, um grupo iso-butilsulfinilo, um grupo sec-—
butilsulfinilo, ou um grupo t-butilsulfinilo; um grupo
(alquil Cl1-C4)-sulfonilo de cadeia linear ou ramificada,
tal como um grupo metilsulfonilo, um grupo etilsulfonilo,
um grupo n-propilsulfonilo, um grupo isopropilsulfonilo, um
grupo n-butilsulfonilo, um grupo 1sobutilsulfonilo, um
grupo sec-butilsulfonilo ou um grupo t-butilsulfonilo; um
atomo de halogéneo; um grupo nitro; ou ciano. Entre eles os
preferidos sdo um atomo de hidrogénio, um grupo hidroxilo,
um grupo alquilo Cl1-C4 de cadeia linear ou ramificada, um
grupo alcoxi Cl-C4 de cadeia linear ou ramificada, um grupo

halogenocalcoxi Cl-C4 de cadeia linear ou ramificada, um



grupo alquiltio Cl-C4 de cadeia linear ou ramificada, um

grupo nitro ou um grupo ciano.

R° representa um 4&tomo de hidrogénio; um grupo
hidroxilo; um grupo metilo ou um grupo etilo; um grupo
metoxi ou um grupo etoxi; um grupo halogenocalcoxi C1-C2,
tal como um grupo difluorometoxi, um grupo trifluorometoxi,
um grupo <2-fluoroetoxi, um grupo <2-cloroetoxi, um grupo
2,2,2-trifluorocetoxi ou um grupo 2,2,2-tricloroetoxi; um
grupo alquil Cl-C2 de cadeia linear ou ramificada, tal como
um grupo metiltio, um grupo etiltio, um grupo n-propiltio,
um grupo 1isopropiltio, um grupo n-butiltio, um grupo
isobutiltio, um grupo sec-butiltio ou um grupo t-butiltio;

um dtomo de halogéneo; um grupo nitro; ou um grupo ciano.

R® representa um &tomo de hidrogénio, um grupo alquilo
Cl-C4 de cadeia 1linear ou ramificada, tal como um Jgrupo
metilo, um grupo etilo, um grupo n-propilo, um Jgrupo
isopropilo, um grupo n-butilo, um grupo isobutilo, um grupo
sec-butilo ou um grupo t-butilo; ou um grupo acilo C1-C5 de
cadeia linear ou ramificada, tal como um grupo
metilcarbonilo, um grupo etilcarbonilo, um  grupo n-
propilcarbonilo, um grupo isopropilcarbonilo, um grupo n-
butilcarbonilo, um grupo isobutilcarbonilo, um grupo sec-
butilcarbonilo ou um grupo t-butilcarbonilo. Entre eles
prefere-se um atomo de hidrogénio, um grupo alquilo Cl-C4

de cadeia linear ou um grupo acilo Cl1-C4 de cadeia linear.

Entre os compostos da presente invencao, os preferidos

Sd0 08 que sao representados pela férmula geral (2):
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em que R' e n tém os significados definidos antes; R’
representa
R ' - T 7
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R’ representa um grupo alcoxi cl1-c2, um grupo

halogenoalcoxi Cl1-C2, um grupo alquiltio C1-C2, um grupo
nitro ou um grupo ciano;

R’ representa um atomo de hidrogénio, um grupo hidroxilo,
um grupo alcoxi Cl-C2, um grupo halogenocalcoxi Cl-C2 ou um
grupo nitro; e

R'® representa um grupo alquilo C1-C2.

Ainda preferidos sdo os compostos em que R’ representa

OCHF,
Q @ /[o_&\mo2
CH,

No composto descrito antes, 0 substituinte R®
representa um grupo metoxi ou um grupo etoxi; um grupo
halogencalcoxi Cl1-C2, tal como um grupo difluorometoxi, um
grupo trifluorometoxi, um grupo 2-fluoroetoxi, um grupo 2-

cloroetoxi, um grupo 2,2,2-trifluoroetoxi ou um grupo
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2,2,2-tricloroetoxi; um grupo metiltio ou um grupo etiltio;

um grupo nitro; ou um grupo ciano.

R’ representa um 4tomo de hidrogénio; um grupo
hidroxilo; um grupo halogenoalcoxi Cl1-C2, tal como um grupo
difluorometoxi, um grupo trifluorometoxi, um grupo 2-
fluoroetoxi, um  grupo 2—-cloroetoxi, um  grupo 2,2,2-
trifluoroetoxi ou um grupo 2,2,2-tricloroetoxi; ou um grupo

nitro.

R*Y representa um grupo metilo ou um grupo etilo.

Os compostos representados pela férmula geral (1)
preparam-se, por exemplo, de acordo com 0s esquemas de

reacgcao 1 a 3 gque se seguem:

Esquema de reacgao 1:

NC ) NC.  S(O)R'
7 \ R 7 j 2
N, ’ 1 \ R
N”NCH R'S(0}nY N_N NCH
Ci H R® = H “R3
¢ Cl~ X
P s
CFs CFs
(37) (4)
Esquema de reacgao 2:
' 1
NC. .S(O)nR! agente de NC. S(O)R
R\ /Rz redugéo N! \ ,R?
N'N NG e b HCH‘ R3
N N Cl Ay
g g
CF3 CFs

(5) (4)
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Esquema de reacgao 3:

NC.  S(OR’ 2 NC.  S(O)nR! ,
\r;-ﬁ\ L -CHZ N:’ { r
N. R ‘N” N-CH

N NH; = H ‘g
=

Cl\ Ay X
‘\I ~

Le. CFa
(6) (4)

em que RY, I@, R% X e n tém os significados definidos

antes; Y representa um &atomo de halogéneo, um grupo
hidroxilo ou um seu sal ou um grupo dialgquilamino; e Z
representa um grupo elimindvel, tal como um &tomo de

halogéneo, um grupo hidroxilo, etc.

O processo do esquema de reacgcadao 1 é caracterizado
pelo facto de se introduzir S(O).R' no composto de férmula

geral (3).

Esta reaccao realiza-se permitindo que R'S(0),-Y (em
que Y e n are tém os significados definidos antes) reaja
com o composto de férmula (3) no seio de um dissolvente, se
desejado, na presenca de uma base a 0 ° até 150 °cC,
preferencialmente 0 a 100 °C. As bases uUteis na reaccgéao
incluem o tosilato de um composto de amina, por exemplo
dimetilamina ou piridina e normalmente utilizam-se bases
inorgénicas tal como carbonatos de metais alcalinos. A base
utiliza-se numa quantidade de 0,5 a 2,0 equivalentes
molares, preferencialmente 0,8 a 1,5 equivalentes molares

em relacao ao composto (3').

Os dissolventes uteis na reacgao incluem

hidrocarbonetos aromaticos tal como benzeno, tolueno e

12



xileno; <cetonas tal como acetona e metil-etil-cetona;
hidrocarbonetos halogenados tais como clorofdrmio e cloreto
de metileno; e dissolventes polares tal como tetra-

hidrofurano e N,N-dimetilformamida.

De acordo com a necessidade, introduz-se R* no &tomo
de azoto quer antes quer depols da reaccgao anterior. Por
exemplo, obtém-se o composto (3) deixando R*Z (em que 2
representa um grupo elimindvel, por exemplo, um Aatomo de
halogéneo, um grupo hidroxilo, etc.) reagir no composto
(3') ou um seu derivado de metal alcalino num dissolvente,
na presenga ou na auséncia de uma base a 0° até 150°C. Os
dissolventes Uteis nesta reaccdo incluem hidrocarbonetos
aromdticos tal como benzeno, tolueno e xileno; cetonas tal
como acetona e metil-etil-cetona; hidrocarbonetos
halogenados tais como clorofdédrmio e cloreto de metileno;

tetra-hidrofurano e N,N-dimetilformamida.

As bases Utels nesta reaccdo incluem bases orgénicas
tais como piridina e trietilamina e carbonatos de metais

alcalinos.
Os compostos representados pela férmula geral (3)
preparam-se, por exemplo, de acordo com 0s esquemas de

reacgcao 4 a 7 que se seguem:

Esquema de reacgao 4:

NC RZ  NC
7‘3 .C=0 ?—-) 2
N! \ R® N’ \ /R Agente de redugaoc
‘N” "NH» . » '‘N° N=C,
T 3 —_— »
Ci Cl R (37)
Z> X Z2'4
«J ]
CF3 CFs3
(7) (8)

13



Esquema de reacgao 5:

1; NaN02
2) ne
NH- N N\<R2
ct A ROC R® /N3
I X OR' — (3
P =
CF3
(9) R: algquilo, alcoxi
R’: alquilo
Esquema de reacgdo 6:
1) Naoz NG
NC /] SOC‘Z
NH, Rocy\ COR N ou
| 3 ? — Gz x
- ]
_ . N p=0, 1
CFa R: alguile, alcoxi CFs q=3’5
R': alquilo
(9) (10)
NC
AN R?
‘N Cl RS ,CHNHZ
I — (3")
. J
CF,
(11)

14



Esquema de reacgao 7:

~ C
NH, N ° Xl
NH ‘RO  COR' Ni_ \« P(0)pClg
Cl >y - NTO
| Gl Ay
= R': alquilo ! p=0, 1
CFs N g=3,5
CFa
(12)
Cl Cl
2 .
}’—ﬁ\ R cHNH K MCN ,
Ny e R T2 Ny NCH, g —(3")
(4] ——
~ f( “x M=Li, Na,K, Cs
S \‘l
CFs CFa
(13) (14)

O processo do esquema de reacgcao 2 é caracterizado
pelo facto de o composto de fdérmula geral (5) ser reduzido

com um agente de reducgao.

A reacgao realiza-se adicionando 0,2 a 5.0
equivalentes molares, preferencialmente 0,25 a 2,0
equivalentes molares de um agente de redugcao ao composto de
férmula geral (5) na presenga ou na auséncia de um
dissolvente e deixando-os reagir a -20 ° até 150 °C,

preferencialmente 0 ° a 120 °C.
O agente de reducao utilizado para a reacc¢ao inclui

boro-hidreto de sdédio, cianoboro-hidreto de sdédio, boro-

hidreto de litio e hidreto de aluminio e litio.
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O dissolvente wutilizado inclui dissolventes polares
tal como éteres, por exemplo, éter de dietilo, dioxano e
tetra-hidrofurano e alcoois, por exemplo, metanol, etanol e

propanol.

O composto representado pela férmula geral (5) pode-se
preparar, por exemplo, de acordo com © processo descrito
num pedido de patente japonesa publicado e nao examinado 5-

148240.

O processo do esquema de reacgao 3 é caracterizado
pelo facto de o composto de férmula geral (6) ser
(het)arilalquilado. No esquema. Z representa um grupo
elimindvel tal como um &tomo de halogéneo e um grupo

hidroxilo.

A reacgao realiza-se deixando reagir o composto (6) ou
um seu derivado de metal alcalino e R’R?CHZ (em que R?, R’ e
Z tém o significado definido antes) num dissolvente, na
presenca, se desejado, de uma base a 0° até 150°C. Os
dissolventes Uteis nesta reaccdo incluem hidrocarbonetos
aromdticos tal como benzeno, tolueno e xileno; cetonas tal
como acetona e metil-etil-cetona; hidrocarbonetos

halogenados tais como clorofdédrmio e cloreto de metileno;

tetra-hidrofurano e N,N-dimetilformamida.

As bases utilizadas nesta reaccao 1incluem bases
orgdnicas tais como piridina e trietilamina e carbonatos de

metais alcalinos.

Os compostos representados pela fédrmula geral (1), de
acordo com a presente invencao, sdo uUteis na agricultura,
na horticultura e em campos relacionados com a limpeza e

higiene, gado e animais domésticos como agentes de controlo
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de pragas tal como artrépodes (especialmente tracas e
insectos), nemdtodos, vermes e protozodrios.
Especificamente, o0s compostos que tém elevadas actividades
de controlo nos ovos e nas larvas de Hemiptera, tal como
Delphacidae (por exemplo, Sogatella furcifera, Nilaparvata
lugens, e Laodeiphax striatellus), Deltocephalidae (por
exemplo, Nephotettix cincticeps e Tettigeila viridis) e
Aphididae (por exemplo, Myzus persicae); Lepidoptera, tal
como Spodoptera litera, Chilo suppressalis, Cuapha locrocis
medinails e Plutella xylostella; Coleoptera, tal como
Callosobruchus chinensis; Diptera, tal como Musca
domestica, Aedes aegypti, e Culex pipiens pallens; e
Orthoptera e por isso sao uteis como um ingrediente activo
de insecticidas para a agricultura e a horticultura. Os
insectos que sdo controlaveis pelos compostos da presente

invencgcdao nao se limitam a estes exemplos.

Na utilizacao dos compostos da presente invencao como
insecticidas para a agricultura e para a horticultura, eles
podem ser utilizados de forma isolada mas preferencialmente
sao formulados numa composigcao em conjunto com 0OS
adjuvantes gque normalmente se utilizam nesta técnica.
Embora nao estando limitadas, as formas de insecticidas
para a agricultura e para a horticultura incluem
concentrados emulsionaveis, pobs molhéaveis, poeiras,
produtos dispersiveis, pds, granulos, comprimidos, O&leos,
aerossdis e fumigantes. Estas preparacdes podem compreender
um ou mals compostos da presente invengao como ingrediente

activo.

Os adjuvantes sao utilizados em preparacodoes
insecticidas para a agricultura e para a horticultura com a
finalidade de melhorar o efeito insecticida, a estabilidade

das preparacgdes, melhorar a dispersibilidade e similares.
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Os adjuvantes Gteis incluem veiculos (diluentes),
aspersores, emulsionantes, agentes de molhagem,
dispersantes e desintegrantes. Os veiculos ligquidos
apropriados incluem 4&agua; hidrocarbonetos aromaticos tal
como tolueno e xileno; &dlcoois tal como metanol, butanol e
glicol; cetonas tal como acetona; amidas tal como
dimetilformamida; sulféxidos tal como dimetil-sulfdxido;
metilnaftaleno; ciclo-hexano; &leos animais ou vegetais; e
dcidos gordos. Exemplos de veiculos sdlidos apropriados séo
argila, <caulino, talco, terras de diatomédceas, silica,
carbonato de cédlcio, montmorilonite, bentonite, feldspato,
quartzo, alumina, serradura, nitrocelulose, amido e goma-
arabica. Os tensioactivos genéricos servem como
emulsionantes ou como dispersantes. Por exemplo, sao uteis
agentes tensioactivos aniénicos, catidnicos, nao idnicos ou
anfotéricos, tal como sulfatos de sédio e &lcool superior,
cloreto de esteariltrimetilamdénio, éteres de polioxietileno
e alguilfenilo e lauril-betaina. Além disso, pode-se
utilizar dispersantes tal como éter de polioxietileno e
éter de nonilfenilo e éter de polioxietileno e
laurilfenilo; agentes de molhagem tal como sulfo-succinatos
de dialquilo; agentes de fixacao, tal como carboximetil-
celulose e alcool polivinilico; e desintegrantes, tal como

sulfonato de lignina e sddio e laurilsulfato de sdédio.

A concentracdao do ingrediente activo nos insecticidas
para a agricultura e para a horticultura selecciona-se no
intervalo de 0,1 a 99,5 %, sendo decidido, aproximadamente,
de acordo com varias condicdes tal como a forma da
preparacao e o processo de aplicacao. Por exemplo, uma
concentracao de ingrediente activo apropriada €& de cerca de
0,5 a 20 % em peso, preferencialmente 1 a 10 % em peso, nas
poeiras; cerca de 1 a 90 % em peso, preferencialmente 10 a

80 % em peso, em pds molhaveis; ou cerca de 1 a 90 % em
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peso, preferencialmente 10 a 40% em peso, em concentrados

emulsionaveis.

Os concentrados emulsiondveis sao preparados
misturando o composto da presente invencao como ingrediente
activo com um dissolvente, um agente tensiocactivo, etc.
Dilui-se o concentrado emulsiondvel para uma concentracao
prescrita para a sua utilizacdo. Os pds molhaveis séao
preparados misturando o ingrediente activo com um veiculo
s6lido, um agente tensiocactivo, etc., sélidos. Pode-se
aplicar o pdé molhavel diluido para uma concentracao
prescrita. 0s pds sdo preparados misturando o ingrediente
activo com um veiculo sdélido, etc. e podem-se aplicar tal
qual. Os granulos sdo preparados misturando o ingrediente
activo com um veiculo sdélido, um agente tensioactivo, etc.,
seguido de granulacdo. Os granulos podem ser aplicados tal
qual. A descricao anterior sobre os processos de preparacao
das varias formas das composicdes descritas antes néao
pretendem limitar a presente invencao e um especialista na
matéria pode seleccionar um processo apropriado de acordo

com o0 ingrediente activo e a finalidade da aplicacao.

Os insecticidas para a agricultura e a horticultura da
presente invencao compreendem o composto da presente
invengcao como ingrediente activo e podem ainda conter
ingredientes activos opcionais tal como bactericidas,
insecticidas, miticidas, herbicidas, reguladores do
crescimento de insectos, fertilizantes, condicionadores do

solo, etc.

A utilizacao de insecticidas para a agricultura e a
horticultura de acordo com a presente invencdo ndo esta
particularmente restrita e eles podem ser utilizados para o

tratamento foliar por pulverizacgao, aplicacéao por
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submersao, tratamento do solo para a pré-emergéncia,

tratamento das sementes e similares.

Para o tratamento foliar por pulverizacdo, aplica-se
uma solugao com uma concentracao de 5 a 1000 ppm,
preferencialmente 10 a 500 ppm, numa quantidade de cerca de
100 a 200 1 por 10 ares. Para a aplicacao por submersao,
espalham-se grédnulos com um teor de ingrediente activo de 5
a 15 %, numa quantidade de 1 a 10 kg por 10 ares. Para o
tratamento do solo, aplica-se uma solucéao com uma
concentracao de 5 a 1000 ppm, numa gquantidade de cerca de 1
a 10 1 por m’. Para o tratamento das sementes, aplica-se
uma solugcao com uma concentracao de 10 a 1000 ppm, numa

quantidade de cerca de 10 a 100 ml por kg de sementes.

A utilizacao do insecticida para gado ou animais de
companhia, de acordo com a presente invencao, nao tem
restricdes particulares. A preparacao pode ser aplicada de
qualquer maneira, por exemplo, aplicando a coleira do

animal doméstico ou pulverizando o gado.

A presente invencdo serd agora ilustrada com maior
detalhe com referéncia aos exemplos, mas deve entender-se
que a presente invencdo ndo estd limitada por eles.

EXEMPLO 1

Preparacao de 1-(2,6-dicloro-4-trifluorometilfenil)-3-

ciano-5-(4-piridilmetilamino)pirazole

Adicionou-se 4&acido p-tolueno-sulfdénico a uma mistura
de 2,0 g de 1-(2,6-dicloro-4-trifluorometilfenil)-3-ciano-
S5-aminopirazole, 0,7 g de piridina-4-aldeido e 50 ml de

tolueno e aquece-se a mistura a temperatura de refluxo
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durante 5 horas. Elimina-se qualguer matéria insoltvel e o
dissolvente evapora-se a pressao reduzida. Lavou-se O
residuo com hexano e uma pequena quantidade de clorofdérmio,
para se obter 2,0 g de 1-(2,6-dicloro-4-
trifluorometilfenil)-3-ciano-5-(4-
piridilmetilidenoimino)pirazole

Ponto de fusao: 194-195°C

RMN do 'H (CDCls): 6,87 (1H, s), 7,57 (2H, d), 7,79 (2H,
s), 8,69 (1H, s), 8,76 (2H, d)

Adicionou-se, lentamente 0,3 g de boro-hidreto de
sédio a uma solucdo de 1,7 g de 1-(2,6-dicloro-4-trifluoro-
metilfenil)-3-ciano-5-piridilmetilidenoimino)pirazole em 20
ml de metanol, seguido de agitacdo, a temperatura ambiente,
durante 1 hora. Depois de se adicionar gelo a mistura
reaccional, adicionou-se-lhe, lentamente, &dcido cloridrico
concentrado até a neutralizacdo. Adicionou-se acetato de
etilo a mistura para a extracgdo. Lavou-se a camada
orgdnica com uma solucdo aquosa saturada de cloreto de
sddio e secou-se sobre sulfato de sddio anidro. Purificou-
se o residuo por cromatografia em coluna de gel de silica
para se obter 1,5 g de 1-(2,6-dicloro-4-
trifluorometilfenil)-3-ciano-5-(4-
piridilmetilamino)pirazole.

Ponto de fusao: > 300 °C
RMN do 'H (CDCls): 3,98 (lH, t), 4,37 (24, d), 5,80 (2H,
s), 7,22 (2H, d), 7,80 (2H, s), 8,59 (2H,d)

EXEMPLO 2

Preparacgao de 1-(2,6-dicloro-4-trifluorometilfenil)-3-

ciano-4-trifluorometilsulfenil-5-(4-piridilmetilamino) -

pirazole (Composto n° 1)
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Em 10 ml de diclorometano fez-se uma suspensao de 0,5
g de 1-(2,6-dicloro-4-trifluorometilfenil)-3-ciano—-5-(4-
piridilmetiliamino)pirazole obtido no exemplo 1 anterior e
adicionou-se-1lhe, lentamente, gota a gota, 0,2 g de cloreto
de trifluorometilsulfenilo em 10 ml de diclorometano. a -20
°C. Retirou-se a mistura do banho de arrefecimento. Depois
de uma agitacdo durante 3 horas, adicionou-se a mistura
dgua com gelo para a extracgdo. Lavou-se a camada orgénica
com uma solucdo aquosa saturada de cloreto de sdédio e
secou-se sobre sulfato de sd6édio anidro. O residuo foi
purificado por meio de cromatografia em coluna de gel de
silica para se obter 0,4 g do composto No. 1, gue se mostra
no quadro 1 a seguir. Os dados da RMN do composto foram os
seguintes.
RMN do 'H (CDCls): 4,51 (2H, d), 4,65 (1H, b), 7,05 (2H,
d), 7,70 (2H, s), 8,53 (2H, d)

EXEMPLO 3

Preparacgao de 1-(2,6-dicloro-4-trifluorometilfenil)-3-

ciano-4-trifluorometilsulfenil-5-(4-piridilmetilamino) -

pirazole (Composto n° 1)

Adicionou-se, lentamente 0,37 g de boro-hidreto de
sédio a uma solucado de 2,6 g de 1-(2,6-dicloro-4-trifluoro-
metilfenil)-3-ciano-4-trifluorometilsulfenil-5-(4-piridil-
metilidenoimino)pirazole em 15 ml de metanol. Depois de se
agitar a temperatura ambiente durante 3 horas, adicionou-se
gelo a mistura reaccional e adicionou-se-lhe, lentamente,
acido cloridrico concentrado até a neutralizacéo.
Adicionou-se acetato de etilo a mistura para realizar a
extraccdo. Lavou-se a camada orgédnica com uma solucéo
aquosa saturada de cloreto de sdédio e secou-se sobre

sulfato de sdédio anidro. O residuo foi purificado por meio
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de cromatografia em coluna de gel de silica para se obter

12 g do composto No. 1, que se mostra no quadro 1.

EXEMPLO 4

Preparacgao de 1-(2,6-dicloro-4-trifluorometilfenil)-3-

ciano-4-trifluorometilsulfenil-5-[(3-metoxi-4-hidroxi-

fenil)metil-amino)pirazole (Composto n° 2)

Adicionou-se, lentamente 0,37 g de boro-hidreto de
sédio a uma solugado de 2,8 g de 1-(2,6-dicloro-4-trifluoro-
metilfenil)-3-ciano-4-trifluorometilsulfenil-5-[(3-metoxi-
4-hidroxifenil)metilidenoimino)pirazole em 15 ml de
metanol. Depois de se agitar a temperatura ambiente durante
3  horas, adicionou-se gelo a mistura reaccional e
adicionou-se—-1lhe, lentamente, &dcido cloridrico concentrado
até a neutralizacdo. Adicionou-se acetato de etilo a
mistura para realizar a extracgao. Lavou-se a camada
orgdnica com uma solucdo aquosa saturada de cloreto de
sd6dio e secou-se sobre sulfato de sdédio anidro. O residuo
foi purificado por meio de cromatografia em coluna de gel
de silica para se obter 1,4 g do composto No. 2, que se
mostra no quadro 1. Os dados da RMN do composto foram os
seguintes.

RMN do 'H (CDCls): 3,87 (3H, s), 4,32 (2H, m), 4,43 (1H,
b), 5,60 (1H, s largo), 6,62 (2H, m),6,83 (1H, m),7,73 (2H,

S)

EXEMPLO 5

Os compostos mostrados no quadro 1 foram obtidos da

mesma maneira que nos exemplos 2 a 4.

23



No. 3:
RMN do 'H (CDC13): 4,42 (2H, d), 4,54 (1H, t largo),
7,12 (2H, d), 7,29 (3H, m), 7,68 (2H, s)

No. 4:

RMN do 'H (CDCls): 2,32 (3H, s), 4,36 (2H, d), 4,47
(14, t), 7,01 (2, d), 7,10 (2H, 4), 7,67 (2H, s)

No. b5:

RMN do 'H (CDCls): 1,30 (9H, s), 4,38 (2H, d), 4,50 (1
H, m), 7,05 (2H, d), 7,32 (2H, d), 7,69 (2H, s)

No. 6:

RMN do 'H (CDCls): 4,31 (2H, d), 4,38 (1H, m),4,83
(14, s), 6,75 (2H, d), 7,01 (2H, 4), 7,71 (2H, s)

No. 7:

RMN do 'H (CDCls): 3,79 (3H, s), 4,34 (2H, d), 4,43
(l1H, m), 6,82 (2H, d), 7,05 (2H, d), 7,70 (2H, s)

No. 8:

RMN do 'H (CDCls): 1,32 (e6H, d), 4,32 (2H, d), 4,40
(1H, m), 4,51 (1H, m), 6,80 (2H, d), 7,02 (2H, 4d), 7,71
(1H, s)

No. 9:

RMN do 'H (CDCls): 4,39 (2H, d), 4,45 (1H, b), 6,9-7,4
(9H, m), 7,73 (2H, s)
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No. 10:

RMN do 'H (CDCls): 4,42 (2H, d), 4,48 (1H, m) , 7,01
(44, ), 7,15 (2H, d), 7,60 (2H, 4d), 7,73 (2H, s)

No. 11:

RMN do 'H (CDCls): 4,43 (2H, d), 4,50 (1H, t largo),
6,25 6,48 6,76 (1H, t), 7,05 (2#H, d), 7,12 (2H, d), 7,70
(2H, s)

No. 12:

RMN do 'H (CDCls): 4,44 (2H, d), 4,57 (1H, t), 7,15
(4H, s), 7,69 (2H, s)

No. 13:

RMN do 'H (CDCls): 4,35 (4H, m), 4,46 (1H, m), 6,87
(24, d), 7,09 (2H, d4), 7,61 (2H, s)

No. 14:

RMN do 'H (CDCl,): 4,39 (2H, d), 4,49 (l1H, t), 6,98
(2H, t), 7,10 (2H, m), 7,70 (2H, s)

No. 15:

RMN do 'H (CDCls): 4,41 (2H, d), 4,52 (l1H, b), 7,06
(24, d), 7,27 (2H, d),7,69 (2H, s)

No. 16:
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RMN do 'H (CDCls): (4,40, 2H, d), (4,54, 1H, m),
(7,00, 2H, d), (7,42, 2H, d), (7,69, 2H, s)

No. 17:

RMN do 'H (CDC1l3): 4,47 (2H, d), 4,54 (1 H, m), 6,98
(r ®, ), 7,09 (14, t), 7,19 (1 H, &), 7,27 (1 H, m), 7,69
(2H, s)

No. 18:

RMN do 'H (CDCls): 4,49 (2H, d) 7,72 (1lH, t), 7,23
(4H, m), 7,65 (2H, s)

No. 19:

RMN do 'H (CDCls): 4,52 (2H, d), 4,68 (1H, t), 7,24
(24, d), 7,55 (2H, d), 7,66 (2H, s)

No. 20:

RMN do 'H (CDCls): 2,46 (3H, s), 4,37 (2H, d), 4,46
(1, t), 7,04 (24, d), 7,17 (24, d), 7,70 (2H, s)

No. 21:

RMN do 'H (CDCls): 3,05 (3H, s), 4,71 (2H, d), 6,19
(14, t), 7,41 24, d), 7,74 (2H, s), 7,88 (2H, d)

No. 22:

RMN do 'H (CDCls): 1,32 (6H, d), 4,32 (2H, d), 4,40
(l1H, m), 4,51 (1H, m), 6,80 (2H, d4),7,02 (2H, d),7,71 (1H,
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(2H, m),

(2d, d),

(2d, d),

RMN do 'H (CDCls):

8,16 (2H, d)

RMN do 'H (CDCls):
7,61 (1H, m), 7,66

RMN do 'H (CDCls):

7,54 (2H, m),

RMN do 'H (CDCls):

4,42 (1H, b),

7,71 (2H, s)

RMN do 'H (CDCls):

7,31 (1H, s),

RMN do 'H (CDCls):

7,25 (1H, 4d),

(2H < 4d),

q), 4,30
6,82 (1

t),7,21
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RMN do 'H (CDCls):
(34, m), 7,72 (2H, s)
No. 30:

RMN do 'H (CDCls):
(15, DC), 7,49 (1H, d),
No. 31:

RMN do 'H (CDCls):
(2H, s), 6,59 (2H, m),
No. 32:

RMN do 'H (CDCls):
(14, d), 7,49 (2H, m),
No. 33:

RMN do 'H (CDCls):
(14, d), 7,72 (2H, s),
No. 34:

RMN do 'H (CDCl,):
(24, m), 7,67 (1H, t),
No. 35:

RMN do 'H (CDCls):
(24, d), 7,74 (2H, d),
No. 36:

4,49

4,66

7,74

6,71

4,59

7,60

4,05
8,42

4,60

7,79

4,65

7,77

4,31

(2H,

(2H,

(2H, d),

(2H, d),

(2H, s), 7,

(2H, d),

(OH, d),7,72

(2H, d),

(3H, 4d), 7,7

(3H, s+b),

(1H, s), 8,5

(2H, d),

s), 8,4

(2H,

S)

6,11

4,60 (1H,

6,48
76

(1H,
(1H, d)

4,42
(28,

(1H,

S)

4,63
7

(1H,

(3H, m)

7,22
3

(1H,

(1H, d)

(1H,

0 (1H, d)

6,95

m), 7,37

t),5,95

m),
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RMN do 'H (CDCls): 4,54 (2H, d), 4,71 (1H, m), 6,98
(14, &), 7,11 (1H, s), 7,73 (2H, s), 8,29 (2H, 4d)

No. 37:

RMN do 'H (CDCls): 4,45 (1H, b), 4,53 (2H, d), 7,28
(14, &), 7,47 (1, d4dd), 7,74 (2H, s), 8,20 (1H, d)

No. 38:

RMN do '‘H (CDCls): 3,87 (3H, s), 4,4-4,6 (3H, m), 7,11
(14, s), 7,25 (1H, d), 7,40 (2H,m), 8,17 (1lH, d)

No. 39:

RMN do 'H (CDCls): 2,33 (3H, s), 4,58 (24, d), 6,45
(14, m), 6,99 (1H, d4), 7,05 (1H, d), 7,56 (1H, t), 7,81
(2H, s)

No. 40:

RMN do 'H (CDCls): 4,623 (2H, d), 6,50 (1H, m), 7,12
(2H, s), 7,77 (2H, s)

No. 41:

RMN do 'H (CDCla): 4.74 (2H, d), 6.09 (1H, m), 7.84
(24, s), 7.96 (1H, s), 8.65 (lH, s)

No. 42:

RMN do 'H (CDCls): 4,44 (3H, s), 6,17 (1H, d), 6,29
(11, 4), 7,31 (1H, d4d), 7,78 (2H, s)
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No.

6,22

No.

5,87

No.

(1H,

No.

s),

No.

d),

No.

(1H,

No.

(1H,

43:

RMN

(1H,

44
RMN

(1H,

45:

RMN
d),

46

RMN
7,31

47

RMN
7,22

48:

RMN
d),

49:

RMN

m),

do 'H (CDCls): 4,28 (1H, m largo), 4,29 (2H, d),
d), 7,30 (1H, s), 7,37 (1H, 4d), 7,77 (2H, s)

do 'H (CDCls): 2,21 (3H, s), 4,36 (3H, s largo),
s), 6,04 (1, d), 7,78 (2H, s)

do 'H (CDCls): 4,36 (1H, m), 4,44 (2H, d), 6,17
6,22 (1H, d), 7,80 (2H, s)

do 'H (CDCls): 4,38 (1H, b),4,45 (2H, d),6,23 (1H,
(1H, s), 7,79 (2H, s)

do 'H (CDCls): 4,58 (1H, m), 4,66 (2H,d),6,47 (1H,
(14, d), 7,82 (2H, s)

do 'H (CcDCls): 4,42 (1H, m), 4,63 (2H, d), 6,88

6,93 (1H, t), 7,24 (1H, m), 7,75 (2H, s)

do 'H (CDCl,): 4,44 (3H, b), 6,83 (1H, d),7,07
7,28 (1H, dd), 7,73 (2H, s)
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No.

(2H,

No.

(2H,

No.

(1H,

No.

(1H,

No.

(1H,

No.

(2H,

No.

(2H,

50:

RMN
d),

51:

RMN
d),

52:

RMN
d),

53:

RMN
d),

54:

RMN
d),

55:

RMN
d),

56:

RMN

cl),

(1H, d),

(CDC1s) :

(1H, m),

4,52

m), 4,45

4,54
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No. 57:

RMN do 'H (CDCls): 3,51 (3H, s), 4,01 (1H, t), 4,47 (2H,
d), 6,05 (2H, m), 6,63 (1H, t), 7,78 (2H, s)

No. 58:

RMN do 'H (CDCls): 1,19 (3H, t), 2,57 (2H, gq) , 3,68 (3H,
s), 4,09 (1H, m), 4,50 (2H, d),5,94 (1H, s) , 7,80 (2H, s)

No. 59:

RMN do 'H (CDCls): 4,34 (1H, t), 4,58 (2H, d), 7,12
(2H, m), 7,22 (1H, d), 7,38 (2H, m), 7,66 (2H, s), 8,14
(1H, Db)
No. 60:

RMN do 'H (CDCls): 3,75 (3H, s), 4,33 (1H, m), 4,56
(24, d), 6,96 (1H, s), 7,12 (1H, t), 7,26 (2H, m) , 7,37
(1, d), 7,65 (2H,s)
No. 61:
RMN do 'H (CDCls): 3,81 (3H, s), 4,30 (1H, t), 4,56 (2H,
d), 6,84 (1H, s), 6,89 (1lH,dd), 7,09 (1H,d), 7,27 (1H,d),
7,69 (2H, s), 8,03 (1H, Db)

No. 62:

RMN do 'H (CDCls): 4,11 (2H, m), 6,45 (1H, b), 6,48 (1H,
t), 6,98 (4H, «), 7,58 (1lH, s),7,63 (1lH, s)

No. 63:
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RMN do 'H (CDCls): 4,61 (2H, m), 6,58 (1H, t), 7,4-7,65
(5H, m), 7,94 (1H, d)

No. 64:

RMN do 'H (CDCls): 3,83 (3H, s), 4,01 (24, d), 5,58 (1H,
s), 6,30 (1H, m), 6,40 (1H, 4), 6,55 (1H, s), 6,75 (1H, d4d),
7,63 (1H, s), 7,68 (1H, s)

No. 65:

RMN do 'H (CDCls): 4,17 (2H, d), 6,62 (1H, m), 6,89 (2H,
d), 7,54 (1H, s), 7,61 (1H, s), 8,47 (2H, d)

No. 66:

RMN do 'H (ChClsz): 4,16 (2H, d), 6,41 (1H, m), 7,19 (1H,
m), 7,38 (14, d4), 7,61 (1H, s), 7,67 (1H, s), 8,23 (1H, s),
8,52 (1H,d)

No. 67:

RMN do 'H (CDCls): 4,34 (2H, d), 7,00 (1H, b), 7,17 (2H,
m), 7,65 (1H, m), 7,71 (1H, s), 7,74 (1H, s), 8,38 (1lH, d)

No. 68:

RMN do 'H (CDCls): 4,30 (2H, d), 6,21 (1H, t), 6,74 (1H,
d), 6,88 (1H, t), 7,21 (1H, d), 7,70 (2H, d)

No. 69:

RMN do 'H (CDC1ls): 4,49 (2H, d), 4,73 (1H, t),7,04 (2H, d4d),
7,69 (2H, s), 8,51 (2H, m)
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No.

RMN

No.

RMN

No.

RMN

No.

RMN

No.

RMN

No.

RMN

No.

RMN

7,73

70

do 'H (CDCl:):
7,69 (2H, s),

71:

do 'H (CDCl,):
7,69 (2H, s),

72

do 'H (CDC1-):
7,14 (2H, m),

73:

do 'H (CDC1-):
7,10 (2H, 4d),

74

do 'H (CDCl,):
4,54 (1H, t),

75:

do 'H (CDC1-):
4,64 (1H, t),

76

do 'H (CDC1ls):
(2H, s), 8,48

(3H, m),

(2H, d),

(2H, d),



No. 77:

RMN do 'H (CDCls): 2,25 (3H, s), 4,17 (1H, d), 5,16
d), 6,72 (28, d4), 7,26 (1H, s), 7,71 (1H, s), 8,33 (2H,
No. 78:
RMN do 'H (CDCls): 4,61 (2H, d), 4,67 (1H, m), 7,49
m), 7,70 (2H, s), 8,00 (1H, s), 8,13 (1lH, m)
QUADRO 1
X=CCl, R°=H
Composto No. S(O)nR? R3 R4 p.£.(C)
1 SCF. H 148-150
3 /—-\N
2 SCF, CHa H 143-145
H
3 SCF, : H 152-154
4 SCF, H 175
—< >‘CH3
5 SCF, H 136-137
6 SCF, : H 180-182
H
7 SCF3 H 124-126
8 SCF, ) H 150-151
9 SCF, : _@ H 167-168
10 SCF; H 139-141
—4¢ >’“O‘< >"‘CF3
11 SCFy H 122-124
@—OCHFE
12 SCF, H 141-143

(1H,
d)

(2H,
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(continuacao)

X=CCl, R’=H
Composto No. 5(0O)nR1 R3 A4 p.£.{°C)
13 SCF, H 153-154
—@—OCHZCFa
14 SCF, : H 164
15 SCFE : H 158-160
I
16 SCF, H 157-159
~{ rer
17 SCF, : H 140-141
F
18 SCF, : H 168-169
Ci
19 SCFS H 158-159
—'< >’CF3
20 SCFS H 157-159
ar
21 SCF3 H 216-217
—'Q"SOzCH-:
22 SCF; : H 174-175
N
23 SCF, H 169-171
ot
24 SCF3 H 157-168
NO2
25 SCF3 : H 226-228
CN
26 SCF, Sosz H 125-127
H
27 SCF; Cl H 197-188
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X=CCl, R’=H

(continuacao)

Composto No, S{O)nR1 R3 R4 p.£.(C)
28 SCFy >C| H 174-176
Cl
29 SCF; K H 156-158
F
30 SCF, NOa H 236-237
: I
31 SCF, ij H 141-143
O
3 SCF, ' j H 159-160
33 SCF, H 148-149
7
=N
34 SCF, R H 131-133
N
35 SCF, / H 191-193
N-O
36 SCF, | H 181-182
7 N
a7 SCF, 7\ H 129-131
!
=N
a8 SCF, H 143-145
_</ \>—OCH
3
=N
39 SCF, H 117-119
2\
N-ﬁ-
CHs
40 SCF, | H 216218
7 "N
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X=CCl, R’=H

(continuacao)

Composte No. S(O)nR? R3 R4 p.£. (C)
7 SCF, i H 121-123
7 N\ F
3
=
42 SCF, H 144-145
A
0
43 SCF, H 152-154
2/ \S
0
44 SCF, a H 131-133
0” CHs
45 SCF; R H 141-142
O Br
46 - SCF3 Br H 157-159
i/ \
)
47 SCF, ,.[_)_ H 154-156
7\
o~ NOz
48 SCFy H 171-172
/ \
0
49 SCF4 H 169-171
I
50 SCF; ﬂ H 173-175
f\
s~ CHs
51 SCFy H 152-1563
7\
’[Q"OCHa
52 SCF, Fal H 160-161
7\
S Br
53 SCF; "(—}— H 177179
7\
g7 NO;
54 SCF, H 148-149
5
S
55 SCFy CH H 201-203
I
§>CH3
£6 SCF, H 181-182
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(continuacao)

X=CCl, R’=H

Composto No. S(0)nR! RS R4 p.£.(°C)
57 SCF; H 120-121
\
,@
CH3
58 SCFs I(%HS H 179-180
{ N
N
CHgz
59 SCF; H 183-185
j\ NH
60 SCFg H 167-169
61 SCF, CH:0 H 160-162
7 N\
™ "H
62 S(Q)CFy H 133-134
—< >43CHF2
63 S(O)CF, : H 146-148
NO2
64 S{O)CF, CHs H 182-183
H
65 S(O)CF, {i H £8-90
N
66 S(O)CF, _@ H 165-167
N
67 S(O)CF, _@ H 179-181
=
68 S(O)CF, H 179-181
7\
A3
69 SCF,CF, H 191-193
-
70 SCF, H 133-134
(CF,)5CF;4 _N
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(continuacao)

X=CC1l, R’=H

Composto No. S(OmR? R R4 p.£.(C)
71 SCF, H 127129

(CF2)gCFy —CN
72 SCHg : H 127-128

73 SCH, H 118-120
O

74 Sc,Hs H 139-140
o

75 SC4H! H 140-142

76 SCF, —C CHj, 114-115
N

77 SCF, COCH, 184-186

78 SCF, H 206-208

Exemplos de formulacao e exemplos de ensaio dos
insecticidas para a agricultura e para a horticultura
contendo o composto da presente invengcao como ingrediente
activo estdao ilustrados a seguir apenas ©para fins

ilustrativos mas nao como uma limitacao.

EXEMPLO DE FORMULACAO 1

P molhavel:

Misturou-se e moeu-se uniformemente vinte partes em
peso do composto da presente invencao, 20 partes em peso de
Carplex  #80 (uma marca registada do carbono Dbranco

produzido pela Shionogi & Co., Ltd.), 52 partes em peso de

40



ST Kaolin Clay (uma marca registada de caulinite produzida
pela Tsuchiya Kaolin K.K.), 5 partes em peso de Sorpol
9047K (uma marca registada de agente tensioactivo anidnico
produzido por Toho Chemical Industry Co., Ltd.) e 3 partes
em peso de Runox P65L (uma marca registada de agente
tensioactivo anidnico produzido por Toho Chemical Industry

Co., Ltd.) para se obter um pd molhdvel contendo 20 % em

peso do ingrediente activo.

EXEMPLO DE FORMULACAO 2

Pés:

Misturou-se uniformemente e moeu-se duas partes em
peso do composto da presente invencao, 93 partes em peso de
argila (produzida pela Nippon Talc K.K.) e 5 partes em peso
de Carplex #80 (uma marca registada do carbono branco
produzido pela Shionogi & Co., Ltd.) para se obter um pbd

Q

contendo 2 % em peso do ingrediente activo.

EXEMPLO DE FORMULACAO 3

Concentrado emulsionavel:

Num dissolvente misto de 35 partes em peso de xileno e
30 partes em peso de dimetilformamida dissolveu-se 20
partes em peso do composto da presente invencao e
adicionou-se-1lhe 15 partes em peso de Sorpol 3005X (uma
marca registada de uma mistura de agente tensiocactivo nao
idénico e um agente tensiocactivo anidnico, disponivel na
Toho Chemical Co., Ltd.) para preparar um concentrado

Q

emulsiondvel contendo 20 % em peso do ingrediente activo.
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EXEMPLO DE FORMULAGCAO 4

Substancia dispersivel:

Moeu-se, num  Dynomill (produzido pela Shinmaru
enterprises Co.) uma mistura de 30 partes em peso do
composto da presente invencao, 5 partes em peso de Sorpol
9047K, 3 partes em peso de Sorbon T-20 (uma marca registada
de um agente tensicactivo nado idénico produzido pela Toho
Chemical Co., Ltd.), 8 partes em peso de etileno-glicol e
44 partes em peso de &gua. Adicionou-se, a pasta
resultante, 10 partes em peso de uma solugao aquosa a 1 %
em peso de goma de xantano (polimero de ocorréncia natural)
e em seguida misturou-se e moeu-se cuidadosamente para se

obter uma substancia dispersivel contendo 20 em peso do

ingrediente activo.

EXEMPLO DE ENSAIO 1

Efeito insecticida em larvas de Nilaparvata lugens:

Plantou-se uma muda de arroz num cilindro de wvidro
(didmetro interno: 3 cm; comprimento: 17 cm), e deixou-se
ai livremente cinco larvas de Nilaparvata lugens no 4°
instar. Preparou-se um insecticida para a agricultura e
para a horticultura de acordo com a formulacgcao do exemplo 3
e diluiu-se com agua e pulverizou-se, no cilindro, 0,5 ml
da emulsao resultante por meio de uma torre de pulverizacao
(fabricada pela Mizuho Rika) (duplicados para cada
concentracao). Com um termdéstato manteve-se o cilindro a 25
°C e examinou-se a mortalidade e a agonia das larvas
passados 5 dias do tratamento para se obter uma taxa de
mortalidade (%) tomando um 1insecto agonizante como %

insecto morto. O0Os resultados obtidos estdao ilustrados no
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quadro 2 (o0s nuUmeros dos compostos no quadro 2 correspondem

aos numeros no quadro 1).

QUADRO 2:

Composto No. Concentracao (ppm) Taxa de mortalidade (%)
1 500 100
2 500 100
3 500 100
4 500 100
5 500 100
6 500 100
7 500 100
8 500 100
11 500 100
12 500 100
13 500 100
14 500 100
15 500 100
16 500 100
17 500 100
18 500 100
19 500 100
20 500 100
22 500 100
23 500 100
24 500 100
25 500 100
26 500 100
27 500 100
28 500 100
29 500 100
30 500 100
31 500 100
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32
33
34
35
36
37
39
40
41
42
43
44
45
46
47
48
49
50
51
52
54
57
58
59
60
62
64
65
66
67
69
73
74
75

500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500

100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
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EXEMPLO DE ENSAIO 2

Efeito insecticida em larvas de Plutella xylostella:

Macerou-se um disco (6 cm de didmetro), cortado de uma
folha de couve, numa suspensao aquosa de insecticida para a
agricultura e para a horticultura preparado de acordo com O
exemplo de formulagdo 1 durante 1 minuto, secou-se ao ar e
colocou-se num copo de pléastico (didmetro interno: 7 cm).
Deixaram-se livres, no copo, cinco larvas do 3° instar de
Plutella xylostella (duplicados para cada concentracao).
Com um termdéstato manteve-se o cilindro a 25 °C e examinou-
se a mortalidade e a agonia das larvas passados 4 dias do
tratamento para se obter uma taxa de mortalidade (%)
tomando um 1insecto agonizante como % insecto morto. Os
resultados obtidos estdao ilustrados no quadro 3 (os numeros
dos compostos no quadro a seguir correspondem aos numeros

no quadro 1).

QUADRO 3:
Composto No. Concentracao (ppm) Taxa de mortalidade (%)
1 500 100
2 500 100
3 500 100
4 500 100
6 500 100
7 500 100
8 500 100
11 500 100
12 500 100
13 500 100
14 500 100
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15
16
17
18
19
20
21
22
23
24
25
26
277
28
29
30
31
32
33
34
35
36
37
39
40
41
42
43
44
45
46
47
48
49

500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500

100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
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50 500 100

51 500 100
52 500 100
54 500 100
57 500 100
58 500 100
59 500 100
60 500 100
62 500 100
64 500 100
65 500 100
66 500 100
67 500 100
69 500 100
70 500 100
73 500 100
74 500 100
75 500 100

EXEMPLO DE ENSAIO 3

Efeito insecticida em larvas de Spodoptera litura:

Macerou-se um disco (6 cm de didmetro), cortado de uma
folha de couve, numa suspensao aquosa de um 1insecticida
para a agricultura e para a horticultura preparado de
acordo com o exemplo de formulacdo 1 durante 1 minuto,
secou—-se ao ar e colocou-se num copo de pléastico (didmetro
interno: 7 cm). Deixaram-se livres, no copo, cinco larvas
do 3° instar de Spodoptera litura (duplicados para cada
concentracao). Com um termdéstato manteve-se o cilindro a 25
°C e examinou-se a mortalidade e a agonia das larvas
passados 5 dias do tratamento para se obter uma taxa de

mortalidade (%) tomando um 1insecto agonizante como %
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insecto morto. Os resultados obtidos estao ilustrados no
quadro 4 (os numeros dos compostos no quadro a seguir

correspondem aos numeros no quadro 1).

QUADRO 4:

Composto No. Concentracao (ppm) Taxa de mortalidade (%)
1 500 100
2 500 100
3 500 100
7 500 100
11 500 100
15 500 100
16 500 100
17 500 100
18 500 100
20 500 100
22 500 100
23 500 100
24 500 100
28 500 100
29 500 100
33 500 100
34 500 100
35 500 100
36 500 100
37 500 100
39 500 100
40 500 100
42 500 100
43 500 100
44 500 100
45 500 100
46 500 100
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47 500 100

48 500 100
49 500 100
51 500 100
54 500 100
57 500 100
59 500 100
60 500 100
62 500 100
65 500 100
66 500 100
67 500 100
68 500 100
69 500 100

EXEMPLO DE ENSAIO 4

Efeito insecticida em larvas de Callosobruchus chinensis:

Colocou—-se num cilindro de vidro (didmetro interno: 3
cm; comprimento: 15 cm) dois feijodes japoneses,
comestiveis, de cor vermelha escura e 10 imagos de
Callosobruchus chinensis e deixou-se ai livremente.
Preparou-se um 1insecticida para a agricultura e para a
horticultura de acordo com a formulagcao do exemplo 3 e
diluiu-se com 4&gua e pulverizou-se 0,3 ml da emulséao
resultantes no cilindro de vidro por meio de uma torre de
pulverizacao (fabricada pela Mizuho Rika) (duplicados para
cada concentracao). Com um termdéstato manteve-se o cilindro
a 25 °C e examinou-se a mortalidade e a agonia das larvas
passados 4 dias do tratamento para se obter uma taxa de
mortalidade (%) tomando um 1insecto agonizante como %

insecto morto. 0s resultados obtidos estdao ilustrados no
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quadro 5 (os numeros dos compostos no quadro correspondem
aos numeros no quadro 1).

QUADRO 5:

Composto No. Concentracao (ppm) Taxa de mortalidade (%)

1 500 100
2 500 100
3 500 100
4 500 100
5 500 100
6 500 100
7 500 100
8 500 100
9 500 100
10 500 100
11 500 100
12 500 100
13 500 100
14 500 100
15 500 100
16 500 100
17 500 100
18 500 100
19 500 100
20 500 100
21 500 100
22 500 100
23 500 100
24 500 100
25 500 100
26 500 100
27 500 100
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28
29
30
31
32
33
34
35
36
37
39
40
41
42
43
44
45
46
47
48
49
50
51
52
54
57
58
59
60
62
64
65
66
67

500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500
500

100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
100
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69 500 100
73 500 100
74 500 100

EXEMPLO DE ENSAIO 5

Efeito insecticida em larvas de Myzus persicae:

Colocou—-se agua numa garrafa de tampa roscada (volume:
10 ml) e colocou-se 1l& um peciolo de rabanete japonés e
inoculou-se com 5 a 6 1imagos de Myzus persicae por folha.
Depois da inoculagao, colocou-se a garrafa num cilindro de
vidro (diédmetro: 3,5 cm; altura: 15 cm) com uma tampa de
rede e deixou-se o0s insectos proliferarem conservando-se a
temperatura com um termdédstato a 25 °C durante 3 dias.
Retiraram-se o©os 1imagos das folhas e mergulharam-se as
folhas numa emulsao aquosa de um 1insecticida para a
agricultura ou para a horticultura, preparado de acordo com
a formulacao do exemplo 3 durante cerca de 5 segundos e
depoils voltaram para o cilindro de vidro (duplicados para
cada concentracao) . Manteve-se o) cilindro, com um
terméstato, a 25 °C e contou-se o numero de insectos nas
folhas no 4° dia apds o tratamento para se obter a taxa de
mortalidade (%). Os resultados obtidos estdao ilustrados no
quadro 6 (os numeros dos compostos no quadro correspondem

aos numeros no quadro 1).

QUADRO 6:
Composto No. Taxa de mortalidade (%) Concentracédo (ppm)
1 500 100
2 500 100
11 500 100
24 500 100
42 500 100
47 500 100
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57 500 100
65 500 100
73 500 100

EXEMPLO DE ENSAIO 6

Ensaio de concentracao baixa:

Efeitos nas larvas de Plutella xylostella dos
compostos Nos. 1 e 057 da presente 1invencao e, para
comparacao, o composto I descrito num pedido de patente
japonesa publicado e nao examinado 63-316771 e os compostos
IT e III descritos num pedido de patente japonesa publicada
e nao examinada 5-148240 foram examinados a varias
concentracdes. Os resultados obtidos estao ilustrados no
quadro 7 (os numeros dos compostos no quadro correspondem

aos numeros no quadro 1).

QUADRO 7:

Taxa de mortalidade (%)

Composto Concentragdo (ppm) Spodopter a litura Plutella xylostella Myzus

persicae
200 100 100 50

50 100 100 60

12,5 50 100 50

3,1 0 100 0

0,8 - 85 -

0,2 - 20 -

I 0,05 - - -
200 100 100 100

50 100 100 100

12,5 100 100 98

3,1 95 100 -
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0,8 - 100 -
0,2 - 100 -
No. 1 0,05 - 95 -
200 100 100 0
50 200 100 -
12,5 95 100 -
3,1 60 100 -
0,8 - 100 -
0,2 - 100 -
II 0,05 - 80 -
200 100 100 100
50 100 100 90
12,5 70 100 80
3,1 - 100 -
0,8 - 100 -
0,2 - 40 -
No. 57 0,05 — — —
200 100 100 0
50 95 100 -
12,5 65 100 -
3,1 - 75 -
0,8 - 20 -
0,2 N - -
IIT 0,05 — — —
NC__SCFs NG, SCF SCFs
Ei\?iNHG:gH?" E‘}:\S‘N \ \rg‘r\r"\O
ol g <O m@jﬁ N
Fa CFy CFg
1 No. i}
NG, SCFs
m“% };
: Z 5Ol CHa
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EXEMPLO DE ENSAIO 7

Ensaio de administracdo de uma unica dose oral em ratos:

Examinou-se a toxicidade aguda (p.o.) do composto No.
1, em ratos, como se segue. Para comparacao, fez-se um
ensaio similar com o composto IV descrito num pedido de

patente japonesa publicada e nao examinada 63-316771.

Fez-se uma suspensao com cada composto do ensaio (300
mg) em 10 ml de uma solugao aquosa de CMC-Na a 0,5 %.
Forcaram-se cinco ratos machos CD-1 com seis semanas de
idade (disponiveis em Charles River), em cada grupo, a
tomar uma dose oral de 10 ml/kg da suspensdo. Contou-se o
numero de ratos mortos 7 dias apds a administracdo para se
obter a taxa de mortalidade. Os resultados obtidos estéo

ilustrados no quadro 8.

QUADRO 8:
Composto Dose Taxa de mortalidade
(mg/kg) (%)
0
3
NC SCF3
N S NHa 300 80
Iv
N° 2 300 0
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Os derivados de 1l-aril-3-ciano-5-(het)-arilalquil-
aminopirazole da presente invencado sao caracterizados pelos
excelentes efeitos insecticidas, o) largo espectro
insecticida, a elevada segurancga e as reduzidas influéncias
adversas no ambiente e por serem Uteis como novos

pesticidas.

Lisboa, 27 de Julho de 2009
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REIVINDICAGOES

Derivados de l-aril-3-ciano-5-(het)arilalgquilamino-

pirazole representado pela férmula geral (1):

NC S(O)nR’

R2
M cH ;

CFj

caracterizado pelo facto de R' representar um grupo
algquilo C1-C4 ou um grupo halogenoalgquilo C1-C8; R?
representar um atomo de hidrogénio ou um grupo alquilo

Cl-C4; R’ representar




em que R’ representa um &tomo de hidrogénio, um grupo
hidroxilo um grupo alquilo Cl-C4, um grupo
halogenoalgquilo C1-C8, um grupo alcoxi Cl-C4, um grupo
fenoxi que pode estar substituido com um grupo alcoxi
Cl-C4 ou um grupo alquilo Cl1-C4, um grupo halogenoalcoxi
Cl-C4, um grupo algquiltio C1-C4, um grupo (alquil Cl-
C4)sulfinilo, um grupo (alquil Cl-C4)sulfonilo, um atomo
de halogéneo, um grupo nitro ou um grupo ciano; m
representa 0, 1 ou 2; e R* representa um &tomo de
hidrogénio, um grupo alquilo C1-C4, um grupo acilo Cl-
C5; X representa um 4&tomo de azoto ou um &atomo de
carbono substituido por halogéneo; e n representa 0, 1

ou 2.

Derivado de l-aril-3-ciano-5-(het)arilalgquilamino-
pirazole de acordo com a reivindicacado 1, caracterizado

pelo facto de R? representar um atomo de hidrogénio.

Derivado de l-aril-3-ciano-5-(het)arilalgquilamino-
pirazole de acordo com a reivindicacado 1, caracterizado

pelo facto de R’ representar
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em que R’ representa um &tomo de hidrogénio, um grupo

—

=z

hidroxilo, um grupo alquilo Ccl1-C4, um grupo
halogencalgquilo C1-C8, um grupo alcoxi Cl1-C4, um grupo
fenoxi que pode estar substituido com um grupo alcoxi

Cl-C4 ou um grupo alquilo Cl-C4, um grupo halogenoalcoxi



Cl-C4, um grupo alquiltio C1-C4, um grupo (alquil Cl-
C4)sulfinilo , um grupo (alquil Cl-C4)sulfonilo, um
atomo de halogéneo, um grupo nitro ou um grupo clano; e

m representa 0, 1 ou 2.

Derivado de l-aril-3-ciano-5-(het)arilalquilamino-
pirazole de acordo com a reivindicacao 1, caracterizado

pelo facto de R’ representar
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em que R® representa um atomo de hidrogénio, um grupo
hidroxilo, um grupo algquilo C1-C2, um grupo alcoxi Cl-
C2, um grupo halogenoalcoxi Cl-C2, um grupo alquiltio
Cl-C2, um &tomo de halogéneo, um grupo nitro ou um grupo

ciano.

Derivado de l-aril-3-ciano-5-(het)arilalgquilamino-
pirazole, de acordo com a reivindicagao 1, representado

pela férmula geral (2):

NC S(O)nR!

NN TR (2)

caracterizado pelo facto de R' e n terem os significados

ilustrados na reivindicacao 1, R’ representar
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7.

em que R° representa um grupo alcoxi Cl-C2, um grupo
halogencalcoxi C1-C2, um grupo alquiltio C1-C2, um grupo
nitro ou um grupo cianoj; R’ representa um A&atomo de
hidrogénio, um grupo hidroxilo, um grupo alcoxi Cl-C2,
um grupo halogenoalcoxi C1-C2 ou um grupo nitro; e R

representa um grupo alquilo Cl1-C2.

Derivado de l-aril-3-ciano-5-(het)arilalquilamino-
pirazole de acordo com a reivindicacao 5, caracterizado

pelo facto de R’ representar
OCHF.
2 —lf?tj //ZTiK //éiiﬁk\
KN plz 07 NO,
CHj

Derivado de l-aril-3-ciano-5-(het)arilalgquilamino-

pirazole representado pela fédrmula geral (3):
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caracterizado pelo facto de R2, E§, R* e X terem os
significados definidos em uma qualqgquer das

reivindicagdes 1 a 6.

Processo para a producado do composto reivindicado em uma
qualgquer das reivindicagdes 1 a 6, caracterizado pelo
facto de se fazer reagir o composto representado pela

férmula geral (3):
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4
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CF;

°, R* e X, tém os significados mostrados em

na qual R2, R
uma qualquer das reivindicacbdes 1 a 6, com R'S(0).-Y
(em que R' e n tém os significados indicados em uma
qualquer das reivindicacbdes 1 a 6; e Y representa um
atomo de halogéneo, um grupo hidroxilo ou um seu sal ou

um grupo dialgquilamino).

9. Pesticida caracterizado pelo facto de conter o derivado
de l-aril-3-ciano-5-(het)arilalgquilaminopirazole
reivindicado como ingrediente activo em uma qualguer das

reivindicacdes 1 a 6.

10. 1Insecticida caracterizado pelo facto de conter o
derivado de l-aril-3-ciano-5-(het)arilalquilamino-
pirazole reivindicado como 1ingrediente activo em uma

qualquer das reivindicacgdes 1 a 6.

11. Insecticida para a agricultura e para a horticultura
caracterizado pelo facto de conter o derivado de l-aril-
3-ciano-5-(het)arilalguilaminopirazole reivindicado como
ingrediente activo em uma qualquer das reivindicacgdes 1

a 6.

Lisboa, 27 de Julho de 2009



RESUMO

DERIVADOS DE PIRAZOLE, PROCESSO PARA A SUA
PREPARAQAO, PRODUTOS INTERMEDIOS E AGENTE DE
CONTROLO DE PRAGAS QUE CONTEM COMO INGREDIENTE
ACTIVO UM DESSES DERIVADOS

A presente invencao tem por objecto derivados de 1-
aril-3-ciano-5-(het)arilalguilaminopirazole representados

pela férmula geral (1):
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na qual R' representa um grupo alquilo Cl1-C4 ou um grupo
halogenoalquilo C1-C8; R? representa um atomo de hidrogénio
ou um grupo alquilo Cl1-C4; R’ representa um grupo arilo ou
um grupo heterocarilo que pode estar substituido com um
substituinte seleccionado entre &dtomos de hidrogénio, um
grupo hidroxilo, um grupo alquilo Cl1-C4, um  grupo
halogenoalquilo C1-C8, um grupo alcoxi Cl-C4 um grupo
fenoxi que pode estar substituido, um grupo halogenocalcoxi
Cl-C4, um grupo alquiltio Cl1-C4, um grupo (alguil C1-C4)-
sulfinilo , um grupo (alquil Cl-C4)-sulfonilo, um atomo de
halogéneo, um grupo nitro e um grupo ciano; e R® representa
um atomo de hidrogénio, um grupo alquilo Cl1-C4, um grupo

acilo Cl1-C5; X representa um atomo de azoto ou um atomo de



carbono substituido por halogéneo e 1 e n representam, cada
um, independentemente, 0, 1 ou 2;

um processo para a produgcao do composto, um seu produto
intermédio e um ©pesticida contendo o composto como

ingrediente activo.
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