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(57) Resumo: DERIVADOS HETEROARILALQUILSULFETO OXA OU TIO FLUORADOS PARA COMBATER PRAGAS
INVERTEBRADAS. A invengéo diz respeito a compostos alquilsulfeto derivados de férmula I, tal como descrito no presente
pedido ou os enantibmeros, ou seus sais veterinariamente aceitaveis que séo (teis para combater ou controlar pestes
invertebradas, em pragas de artropodes e nematoides particulares. A invengdo também se relaciona com métodos para o controle
de pragas invertebradas, usando estes compostos e ao meterial de propagacao de plantas e para composi¢des agricolas e
veterinarias que compreendem os referidos compostos, em que U, R1, R2, R3u, X, n, p séo definidos como no relatério descritivo
da presente invencéo.
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Relatdrio Descritivo da Patente de Invencao para:
WDERIVADOS HETEROARILALQUILSULFETO OXA OU TIO FLUORADOS
PARA COMBATER PRAGAS INVERTEBRADAS” .

A presente invencgao diz respelito a compostos
algquilssulfeto ou seus enantidmeros, ou sais
veterinariamente aceitdveis dos mesmos que sdo uteis para
combater ou controlar pestes que s&o invertebrados, em
particular pragas artrépodes e nematdéides. A invengdo
também se relaciona com métodos para o controle de pragas
invertebradas, utilizando-se estes compostos em material de
propagacdo de plantas e em composigdes agricolas e
veterindrias que compreendem os referidos compostos.

Pragas invertebradas, e em particular artrépodes e
nematdides, destroem o crescimento e a colheita de culturas
e habitacdes de madeira e estruturas comerciais, causando
grande perda econdmica ao abastecimento alimentar e a
propriedade. Muito embora um grande numero de agentes
pesticidas seja conhecido, devido a capacidade das pragas
alvo desenvolverem resisténcia aos referidos agentes, ha
uma necessidade continua de novos agentes para combater
pragas invertebradas, em particular insetos, aracnideos e
nematdides.

O0s documentos WO 2009/075080, WO 2009/028727, WO

2009/025397 e WO 2009/014268 descrevem compostos
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organosulfurados contendo fluor e a sua utilizagdo como
pesticidas é mencionada.

E um objeto da presente invencido fornecer compostos
que possuem uma boa atividade pesticida, em particular
atividade inseticida, e que mostram um espectro de
atividade amplo contra um grande numero de pragas
invertebradas diferentes, especialmente contra pragas
artrbépodes e/ou nematdides, que sdo dificeis de controlar.

Verificou-se que estes objetivos podem ser alcancados
por derivados alquilsulfeto da férmula I abaixo, pelos seus
esteroisémeros e pelos sais e N-6xidos dos mesmos, em
particular em seus sais agricultura ou veterinariamente
aceitédveis.

Sendo assim, num primeiro aspecto, a invencdo diz
respeito a compostos alquilsulfeto de férmula I e os sais e

N-6xidos dos mesmos
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né 0,1 ou 2;

p é 1l ou?2

R & Ci;-Cio-haloalquil, C,-C¢-haloalquenil,  C3-Cg-
haloalquinil, C3-C¢-halocicloalquil, C3—Cs—
halocicloalquenil, e em que pelo menos um halogénio ¢é
flaor;

U é um sistema de anel heteroaromdtico monociclico ou
biciclico de 5- a 12- membros que pode conter de 1 a 4
heterocdtomos selecionados a partir de O, S, N, em que o
anel heterocaromatico pode ser substituido por um a gquatro
substituintes V,

V ¢é independentemente selecionado dentre halogénio,
C1-Ce¢-alquil, C1-Cg—haloalquil, C3—Ce—cicloalquil-C;-Cs~-
alquil que pode ser substituido com &tomos de halogénio,
C,-C¢—alquenil, C,-Cg—haloalquenil, C,-Cg—alquinil, Co—Cg—
haloalquinil, C3-Cg-cicloalquil, Cs3-Ce-halocicloalquil, Ci-
Ce-alcoxi, Ci-Ce-haloalcoxi, C(=0)R%, C(=S)R?, S(O)OR'Y, CN,
NO,, um grupo amino gue pode ser substituido ou nao
substituido por C;-Cs—alquil ou por C;-C4-acil;

0 é 0,1 ou 2;

Rl, R? sdo, independentemente um do outro,
selecionados dentre o grupo consistindo de hidrogénio,
halogénio, C1-C¢-alquil que pode ser substituido por

halogénio, por C;-Cs-alcoxi, por Ci-C4-alquiltio, por C;-C4-
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alquilsulfinil, por C;-Ceg—alquilsulfonil, por CN, por
C(=0)R*?, por 0OC(=0)R*, por N-(C;-Cs-alquil),, ou por OH, Cy-
Cg—alguenil, C,-Cs~haloalquenil, C,-Cs—algquinil, Co—Cg-
haloalquinil, C3-Cg¢-cicloalquil, Cj3-Cg—halocicloalquil, Cs-
Ce¢-cicloalquil-C;-C3~alguil, gque pode ser substituido por
dtomo de halogénio, CN, C(=0)R’, C(=S)R’, C(R'Y)=NR",
C (R') =N-OR™?,

ou R!' e R? podem formar ,em conjunto com o Atomo de
carbono ao qual eles estdo ligados, C3-Cg—cicloalquil,
C=C(R®%)R® ou C=N-R%;

R? é hidrogénio, hidroxila, Ci-Cg~alquil, C1-Cs—
haloalquil, C;-Cg-alcoxi, NR®R?;

R®> & hidrogénic; ou C;-Cg-alquil;

R® & Cl1-C6-alcoxi, NRPR?;

R’ é hidrogénio, C;-Cg¢-alquil, C;-C¢-haloalquil, OH, Cij-
C¢—alcoxi que pode ser substituido por halogénio, por C;-Cy-
alcoxi, por C;-Csq—alcoxi-C;-Cs-alcoxi, por C;~Cgs—alquiltio,
por C;-Cs-alquilsulfinil, por C;-Ce-alguilsulfonil, por C3-
C¢-cicloalquil, por tetra-hidrofuril, por fenil, piridil
l[em que os dois ultimos radicais mencionados podem ser
substituidos por halogénio], por CN, por C(=0)OR' ou por
C(=O)NR11R12, Cp-Ce¢—alquenil, C,-C¢~haloalquenil, Co—Cg—
alquinil, Cy-Cg-haloalquinil, C3-Ce-cicloalquiloxi que pode

ser substituido por halogénio, C3-Ce¢-cicloalquiltio que



pode ser substituido por halogénio, NR8R9, C;—-Cg¢—alquiltio,

N (R¥)C(=0)N(R'Y)R? ou os seguintes grupos W a W5:
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W

5 R® e R® formam, juntamente com o &tomo de nitrogénio
ao qual eles estdo ligados, um grupo amino, ou mono- (C;-Cg—
alquil)amino ou di-(C;-Cy~alquil)amino ou grupos amino Cz-
Cs-ciclicos;

Rll, R'?, R*3, R e R'Y® sio, independentemente e

10 independentemente entre si, um hidrogénio ou C;-Cg-alquil;

RY¥Y ¢& (;-C¢-alquil que pode ser substituido por
halogénio, por Cj;-Cs—alcoxi, por C1-C4-alcoxi-C;-Cy—alcoxi,
por S(0)0-C;-Cg-alquil, por fenil ou por tetra-hidrofuril,
C,-Ce¢—alquenil, C,-Cg-haloalquenil, C,-C¢-alquinil, Co=Cg—

15 haloalgquinil, C3~Ce-cicloalquil, C3—Cg-halocicloalquil, Cs-
Ce-cicloalquil-C;-Ciy—alquil que pode ser substituido com
4dtomos de halogénio.

A presente invengdo também fornece uma composicgdo

agricola que compreende pelo menos um composto de férmula T
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conforme agui definido e/ou um sal agricolamente aceitavel
do mesmo e pelo menos um transportador liquido e/ou sdélido.

A presente invencgdo também proporciona uma composicgao
veterinadria compreendendo pelo menos um composto da férmula
I como aqui definido e/ou um sal veterinariamente aceitéavel
do mesmo e pelo menos um transportador liquido e/ou sdélido.

A presente invencdo também fornece um método para
controlar pragas invertebradas, em que o método compreende
tratar as pragas, a sua oferta de alimento, o seu habitat
ou a sua base de procriagdo ou uma planta cultivada, o
material de propagacdo de plantas (tais como sementes), o
solo, é&rea, material ou meio ambiente no qual as pragas
crescem ou podem crescer, ou os materiails, plantas
cultivadas, materiais de propagacdoc de plantas (tais como
semente), solos, superficies ou espagos de modo a os
proteger do ataque ou infestacdoc de pragas com uma
quantidade pesticidamente efetiva de um composto de féormula
I ou um sal do mesmo tal como aqui definido.

A presente invengdo também se relaciona com um
material de propagacdo de plantas, em particular sementes,
compreendendo pelo menos um composto de formula T ou um sal
agricolamente aceitdvel do mesmo conforme aqui definido.

A presente invenc¢do diz ainda respeito a um método

para tratar ou proteger um animal de infestacgdo ou infecgao



10

15

20

por parasitas, gque compreende colocar o animal em contato
com uma quantidade parasiticidamente eficaz de um composto
da férmula I ou um sal veterinariamente aceitdvel do mesmo
conforme aqui definido. O termo “colocar o animal em
contato com o composto I, um sal do mesmo ou a composigao
veterindria da invencdo” significa aplicar ou administrar o
referido composto, sal ou composigdo ao animal.

O termo "estereoisdmeros" engloba ambos os isdmeros
bépticos, tais como enantidmeros ou diasteroisdmeros, estes
ultimos existentes devido a mais do que um centro de
quiralidade na molécula, bem como isdmeros geométricos
(isébmeros cis/trans).

Dependendo do padrdo de substituigdo, os compostos da
féormula I podem ter um ou mais centros de quiralidade, caso
em que estdo presentes como misturas de enantidmeros ou
diasteroisémeros. A invencdo fornece tanto os enantidmeros
puros gquanto diasteroisbémeros e as misturas e usos de
acordo com a invencao, de enantidémeros puros ou
diasteroisémeros do composto I ou suas misturas. Os
compostos apropriados de férmula I também incluem todos os
estereoisémeros geométricos possiveis (isémeros cis/trans)
e suas misturas. Isdmeros cis/trans podem estar presentes
no que diz respeito ao grupo imina.

Os compostos da presente invencdo podem ser amorfos ou
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podem existir em um ou mais estados cristalinos diferentes
(polimorfos) que podem ter propriedades macroscdpicas
diferentes, tal como estabilidade ou podem apresentar
diferentes propriedades bioldgicas, como atividade. A
presente invencdo inclui tanto compostos amorfos quanto
cristalinos de fdérmula I, misturas de diferentes estados
cristalinos do respectivo composto I, bem como sais amorfos
ou cristalinos dos mesmos.

Os sails dos compostos de férmula I sdo, de
preferéncia, sais agricolamente e veterinariamente
aceitédveis. Eles podem ser formados por meio de métodos
habituais, por exemplo, fazendo reagir o composto com um
4dcido do &nion em questdo se o composto de férmula I tem
uma funcionalidade Dbésica ou por reacdo de um composto
acidico de férmula I com uma base adegquada.

Os sals agricolamente aceitédveis adequados sao
especialmente os sais de tais cations ou os sais de adigéo
de &cido cujos cétions e Aanions, respectivamente, n&o tém
gqualquer efeito adverso sobre a acdo dos compostos de
acordo com a presente invengdo. Os cations adequados s&o,
em particular, os ions de metais alcalinos, de preferéncia
litio, sédio e potadssio, de metais alcalino-terrosos, de
preferéncia calcio, magnésio e bario e dos metais de

transicdo, de preferéncia de manganés, cobre, zinco e ferro
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e também aménio (NH;') e amdénio substituido em que de 1 a 4
dos &tomos de hidrogénio s&o substituidos por C;-Cy-alquil,
C;-Cy-hidroxialquil, C;-Cy—alcoxi, C;-C4-alcoxi-C;-Cg-alquil,
hidroxi-C;-C4-alcoxi-C;-C4~alquil, fenil ou benzil. Exemplos

de ions aménio substituidos compreendem metilaménio,

isopropilaménio, dimetilaménio, diisopropilaménio,
trimetilaménio, tetrametilaménio, tetraetilamdédnio,
tetrabutilamdénio, 2-hidroxietilaménio, 2-(2-
hidroxietéxi)etilamdbnio, bis(2-hidroxietil)amdbnio,

benziltrimetilaménio, e benziltrietilamdénio. Além disso, os
ions de fosfénio, ions sulfdénio, de preferéncia tri(C;-Cy4-
alquil)sulfénio e ions sulfoxdédnio, de preferéncia tri(Ci-
C4—alquil)sulfoxdnio.

Anions de sails de adigcdo de &cido Gteis séo,
principalmente, cloreto, brometo, fluoreto, sulfato de
hidrogénio, sulfato, di-hidrogenofosfato de fosfato,
hidrogenofosfato, fosfato, nitrato, carbonato de
hidrogénio, carbonato, hexafluorossilicato,
hexafluorofosfato, benzoato e os é&nions de &cidos Ci-C4—
alcanéicos, de preferéncia de formato, acetato, propionato
e butirato. Eles podem ser formados por reagdo de um
composto de férmula I com um acido do &nion correspondente,
de preferéncia do acido cloridrico, &cido bromidrico, &cido

sulfirico, &cido fosférico ou acido nitrico.
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Pelo termo "sais veterinariamente aceitaveis" deve-se
entender sais desses cations ou anions que sdo conhecidos e
aceitos na arte para a formagdo de sais para uso
veterindrio. Sais de adigdo de 4cido adequados, por
exemplo, formados por compostos de férmula I gque contém um
dtomo de nitrogénio basico, por exemplo um grupo amino,
incluem sais com acidos inorgénicos, por exemplo
hidrocloretos, sulfatos, fosfatos e nitratos, e sais de
dcidos organicos, por exemplo de 4&acido acético, acido
maleico, &cido dimaleico, acido fumarico, acido difumarico,

4dcido metano-sulfénicos, &cido metano-sulfdénicos e acido

succinico.
O termo "pragas invertebradas", tal como aqui
utilizado, abrange populagdes de animais, tais como

insetos, aracnideos e nematdides, que podem atacar as
plantas, causando assim danos substanciais para as plantas
atacadas, bem como ectoparasitas que podem infestar
animais, em particular animais de sangue quente tais como,
por exemplo, mamiferos ou aves ou outros animais
superiores, como répteis, anfibios ou peixes, causando
assim danos substanciais aos animais infestados.

0 termo "material de propagacdo da planta", como aqui
usado, inclui todas as partes generativas da planta tais

como sementes e material vegetativo, tais como recortes e
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tubérculos (por exemplo, batatas), que podem ser utilizados
para a multiplicagdo da planta. Isto inclul sementes,
raizes, frutos, tubérculos, bulbos, rizomas, brotos, botdes
e outras partes de plantas. As plantulas e plantas jovens,
as quais sdo para serem transplantadas apds a germinagdo ou
apés a emergéncia do solo, podem também ser incluidos.
Estes materiais de propagacgdc de plantas podem ser tratados
profilaticamente com um composto de protegdo de plantas no
plantio ou antes de plantar ou transplantar.

O termo "plantas" engloba todos os tipos de plantas,
incluindo as "plantas ndo cultivadas" e em particular
"plantas cultivadas".

O termo "plantas ndo cultivadas" refere-se a qualquer
espécie selvagem ou espécies relacionadas ou géneros
relacionados de uma planta cultivada.

O termo "plantas cultivadas", tal como aqui utilizado,
inclui plantas que tenham sido modificadas por cruzamento,
mutagénese ou engenharia genética. Plantas geneticamente
modificadas sdo as plantas em que o material genético foi
modificado pela utilizacdo de técnicas de DNA recombinante
que, sob circunstdncias naturais, ndo poderiam ser
facilmente obtidos por cruzamento, mutag¢des ou recombinacdo
natural. Tipicamente, um ou mais genes foram integrados ao

material genético de uma planta geneticamente modificada,
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de modo a melhorar certas propriedades da planta. Tais
modificacdes genéticas podem também incluir, mas ndo estao
limitadas a: modificacdo pds-traducionais de proteina alvo
(oligo ou polipeptideos), por exemplo, por glicosilagdo ou
adicdes de polimero tais como prenilacgdes, porcdes
acetiladas ou farnesiladas ou porgdes de PEG (por exemplo,
como revelado em Biotechnol Prog. 2001 Jul-Aug; 17(4):720-
8, Protein Eng Des Sel. 2004 Jan; 17(1 ):57-66, Nat.
Protoc. 2007; 2(5):1225-35, Curr. Opin. Chem. Biol. 2006
Oct; 10(5): 487-91. Epub 2006 Aug 28, Biomaterials, 2001
Mar; 22(5): 405-17, Bioconjug Chem. 2005 Jan-Feb; 16(1):
113-21).

O termo "plantas cultivadas", tal como aqui utilizado,
inclui ainda as plantas que foram tornadas tolerantes a
aplicacdes de classes especificas de herbicidas, tais como
inibidores de hidroxi fenilpiruvato-dioxigenase (HPPD);
inibidores de acetolactato sintase (ALS), tais como
sulfonilureias (ver, por exemplo, documentos US 6.222.100,
WO 01/82685, WO 00/26390, WO 97/41218, WO 98/02526, WO
98/02527, WO 04/106529, WO 05/20673, WO 03/14357, WO
03/13225, WO 03/14356, WO 04/16073) ou imidazolinonas (ver,
por exemplo, documentos US 6.222.100, WO 01/82685, WO
00/26390, WO 97/41218, WO 98/02526, WO 98/02527, WO

04/106529, WO 05/20673, WO 03/14357, WO 03/13225, WO
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03/14356, WO 04/16073); inibidores de enolpiruvilshikimato-
3-fosfato sintase (EPSPS), tais como glifosato (ver, por
exemplo, o documento WO 92/00377); inibidores de glutamina
sintetase (GS), tais como inibidores de glufosinato (ver,
por exemplo, os documentos EP-A-0242236 e EP-A-242246) ou
herbicidas de oxinila (ver por exemplo o documento US
5.559.024), como um resultado de métodos convencionais de
cruzamento ou engenharia genética. Varias plantas
cultivadas foram tornadas tolerantes a herbicidas por
métodos convencionais de cruzamento (mutagénese), por
exemplo, colza Clearfield de verdo® (canola) sendo
tolerantes a imidazolinonas, e.g. imazamox. Métodos de
engenharia genética tém sido wusados para processar as
plantas cultivadas, tais como soja, algoddo, milho,
beterraba e colza, e plantas tolerantes a herbicidas, tais
como glifosato e glufosinato, algumas das quails estao
comercialmente disponiveis sob os nomes comerciais
RoundupReady® (glifosato) e Libertylink® (glufosinato).

O termo "plantas cultivadas", tal como aqui utilizado,
inclui ainda as plantas que sdo obtidas pelo uso de
técnicas de DNA recombinante capazes de sintetizar uma ou
mais proteinas inseticidas, especialmente aquelas
conhecidas a partir do género Dbacteriano Bacillus, em

particular a partir de Bacillus thuringiensis, tais como
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delta-endotoxinas, e.x. CrylA(b), CrylA(c), CrylF,
CrylF(a2), CryllA(b), CrylllA, CrylllB(bl) ou Cry9c;
proteinas vegetativas inseticidas (VIP), e.x. VIPl, VIPZ,

VIP3 ou VIP3A; proteinas inseticidas de bactérias que
colonizam nematdides, por exemplo Photorhabdus spp. ou
Xenorhabdus spp.; toxinas produzidas por animais, tais como
as toxinas de escorpido, toxinas de aracnideo, toxinas de
vespas, ou outras neurotoxinas especificas de insetos;
toxinas produzidas por fungos, tals como toxinas de
estreptomicetos, lecitinas vegetais, tais como as lecitinas
de ervilha ou de cevada; aglutininas; inibidores de
proteinase, tais como inibidores de tripsina, os inibidores
de serina protease, patatina, inibidores da papaina ou
cistatina; proteinas inativadoras de ribossomos (RIP), tais
como a ricina, milho-PIR, abrina, 1luffin, saporina ou
bryodin, enzimas do metabolismo de esterdides, tais como 3-
hidroxiesterdide oxidase, ecdiesterdide-IDP-glicosil-
transferase, colesterol oxidases, inibidores de ecdisona ou
da HMG-CoA-redutase, blogueadores dos canais de ions, como
os bloqueadores de canais de sédio ou calcio; esterase do
hormdénio juvenil; receptores de horménio diurético
(receptores helicogquinina); stilbeno sintase, bibenzila
sintase, quitinases ou glucanases. No contexto da presente

invencdo, estas proteinas inseticidas ou toxinas devem ser
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entendidas expressamente também como pré-toxinas, proteinas
hibridas, proteinas truncadas ou de outra forma
modificadas. Proteinas hibridas sdo caracterizadas por uma
nova combinac¢do de dominios proteicos, (ver, por exemplo, ©
documento WO 02/015701). Outros exemplos de tais toxinas ou
plantas geneticamente modificadas capazes de sintetizar
tais toxinas s&o divulgados, por exemplo, nos documentos
EP-A 374 753, WO 93/007278, WO 95/34656, EP-A 427 529, EP-A
451 878, WO 03/018810 e WO 03/052073. Essas proteinas
inseticidas contidas nas plantas geneticamente modificadas
irdo transmitir 4&as plantas que produzem essas proteinas
protecdo contra pragas prejudiciais de determinados grupos
taxondmicos de insetos artrbépodes, em particular aos
besouros (Coleoptera), moscas (Diptera) e borboletas e
mariposas (Lepidoptera) e para nematdides (Nematoda)
parasitas de plantas.

O termo "plantas cultivadas", tal como aqui utilizado,
inclui ainda as plantas que s&o, pelo uso de técnicas de
DNA recombinante, capazes de sintetizar wuma ou mais
proteinas para aumentar a resisténcia ou tolerancia das
referidas plantas & agentes patogénicos bacterianos, virais
ou fungicos. Exemplos de tais proteinas s&o as assim
chamadas "proteinas relacionadas com patogénese" (proteinas

PR, ver, por exemplo, o documento EP-A 0 392 225), genes de
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de resisténcia de plantas a doengas (por exemplo cultivares
de batata que expressam os genes de resisténcia agindo
contra Phytophtora infestans derivados da batata selvagem
mexicana Solanum bulbocastanum) ou T4-1iso—-ZYM (por
exemplo, cultivar de batata capaz de sintetizar estas
proteinas com resisténcia aumentada contra bactérias tais
como Erwinia amilvora).

0 termo "plantas cultivadas", tal como aqui utilizado,
inclui ainda as plantas que s&o obtidas pelo uso de
técnicas de DNA recombinante capazes de sintetizar uma ou
mais proteinas para aumentar a produtividade (por exemplo,
a producdo em biomassa, rendimento de gr&os, teor de amido,
o teor de ©6leo ou conteido de proteina), tolerdncia a
salinidade, seca ou outro fator limitante do crescimento
tais como fatores ambientais ou toleréncia a pragas e
patégenos fungicos, virais ou bacterianos, dessas plantas.

O termo "plantas cultivadas", tal como aqui utilizado,
inclui ainda as plantas que contém, pelo uso de tecnologia
do DNA recombinante, uma quantidade modificada de
substancias, de conteudo ou novas substancias de contetdo,
especificamente para melhorar a nutrigdo humana ou animal,
por exemplo O6leo de culturas gue produzem por meio de
dcidos graxos 6émega-3 ou insaturados OJOmega-9 de cadeia

longa (por exemplo, Nex-era ®) para a promogao de saude.
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O termo "plantas cultivadas", tal como aqui utilizado,
inclui ainda as plantas, obtidas pelo uso de técnicas de
DNA recombinante, que contém uma quantidade modificada de
substancias de contetudo ou novas substdncias em Sseu
conteldo, especificamente para melhorar a preoducdo de
matéria-prima, por exemplo batatas que produzem quantidades
de amilopectina aumentadas (por exemplo, batata Amflora®) .

As porgdes orgadnicas mencionadas nas definig¢des acima
das varidveis s3o - como o termo halogénio - termos
coletivos para listas individuais dos membros do grupo. O
prefixo Cyx-Cy, em cada caso, indica o numero possivel de
dtomos de carbono no grupo.

O termo "halogénio" significa, em cada caso, fluor,
cloro, bromo ou iodo, em especial fluor, cloro ou bromo.

O termo "C;-Cg—alquil"”, tal como aqui utilizado e nas
porcdes alquil de alcoxi, alquiltio, alquilsulfinil,
alguilsulfonil e semelhantes, refere-se a radicais de
hidrocarbonetos saturados de cadeia linear ou ramificada
com 1 a 2 ("Ci-Co—alquil™), de 1 a 4 ("Ci-Cs—alguil™) ou de
1 a 6 ("Ci-Ce¢-alguil") &tomos de carbono. Um grupo Ci-Cp—
algquil é metil ou etil. Um grupo C;-Cg4-alquil é&,
adicionalmente, propil, isopropil, butil, 1l-metilpropil
(sec-butil), 2-metilpropil (isobutil) ou 1,1-dimetiletil

(terc-butil). Um grupo C;-Cg-alquil &, adicionalmente,
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também, por exemplo, pentil, l-metilbutil, 2-metilbutil, 3-
metilbutil, 2,2-dimetilpropil, l-etilpropil, 1,1-
dimetilpropil, 1,2-dimetilpropila, hexila, l-metilpentila,
2-metilpentila, 3-metilpentila, 4-metilpentila, 1,1-
dimetilbutila, 1,2-dimetilbutila, 1,3-dimetilbutila, 2,2-
dimetilbutila, 2,3-dimetilbutila, 3,3-dimetilbutila, 1-

etilbutila, 2-etilbutila, 1,1,2-trimetilpropila, 1,2,2-

trimetilpropila, l-etil-l-metilpropila, ou l-etil-2-
metilpropila.
0 termo "C;-Cip-haloalquil", tal como aqui utilizado, ©

qual também ¢é expresso como "C;-Cjp-alquil que pode ser
substituido por halogénio", e refere-se a uma cadeia linear
ou ramificada de grupos alquil com de 1 a 2 ("Ci—Cy-
haloalguil"), de 1 a 4 ("C;-C4-haloalquil”), de 1 a 6 ("Ci-—
Ce¢-haloalquil™), de 1 a 8 ("C1-Cg— haloalquil") ou de 1 a 10
("C;-Cip-haloalquil™) A&tomos de carbono (como mencionado
acima), em gque alguns ou todos os &tomos de hidrogénio
destes grupos s&o substituidos por atomos de halogénio,
como mencionado acima: em particular C;-Cpz-haloalquil, tais
como clorometila, bromometila,
diclorometila,triclorometila, fluorometila, difluorometila,
trifluorometila, clorofluorometila, diclorofluorometila,
clorodifluorometila, l-cloroetila, l-bromoetila, 1-

fluorocetila, 2-fluoroetila, 2,2-difluorocetila, 2,2,2-
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trifluoroetila, 2-cloro-2~-fluorcetila, 2-cloro-2,2-

difluoroetila, 2,2-dicloro-2-fluoroetila, 2,2,2-

tricloroetila, pentafluoroetila ou 1,1,1-trifluoro-2-ila.
Um grupo "halometila" é uma metila em que 1, 2 ou 3

dos &tomos de hidrogénio s&o substituidos por atomos de

halogénio. Exemplos sédo bromometila, clorometila,
fluorometila, diclorometila, triclorometila,
difluorometila, trifluorometila, clorofluorometila,

diclorofluorometila, clorodifluorcmetila e semelhantes.

0 termo “Cy-Cg-alquenila", tal como aqui utilizado e
na porcdo alguenila de alqueniloxi e semelhantes e refere-
se a radicais de hidrocarboneto monoinsaturados de cadeia
linear ou ramificada com de 2 a 4 ("C,-Cy—alguenila") ou de
2 a 6 ("Cy,-Cg-alquenil") A&tomos de carbono e uma ligagéao
dupla em qualquer posigdo, por exemplo, C,-Cy4—alquenila,
tal como etenila, l-propenila, 2-propenila, l-metiletenila,
1-butenila, 2-butenila, 3-butenila, l-metil-1l-propenila, 2-
metil-l-propenila, l-metil-2-propenila ou 2-metil-2-
propenila; C;-Ce-alquenila, tal como etenila, l-propenila,
2-propenila, l-metiletenil, l-butenila, 2-butenila, 3-
butenila, l-metil-l-propenila, 2-metil-1-propenila, 1-
metil-2-propenila, 2-metil-2- propenila, l-pentenila, 2-
pentenila, 3-pentenila, 4-pentenila, l-metil-1l-butenila, 2-

metil-l-butenila, 3-metil-l-butenila, 1l-metil-2-butenila,
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2-metil-2-butenila, 3-metil-2-butenila, 1l-metil-3-butenila,

2-metil-3-butenila, 3-metil-3-butenila, 1,1-dimetil-2-
propenila, 1,2-dimetil-1-propenila, 1,2-dimetil-2-
propenila, l-etil-1-propenila, l-etil-2-propenila, 1-

hexenila, 2-hexenila, 3-hexenila,

4-hexenila, 5-hexenila,

l-metil-1-pentenila, 2-metil-1l-pentenila , 3-metil-1-

pentenila, 4-metil-l-pentenila,

1l-metil-2-pentenila, 2-

metil-2-pentenila, 3-metil-2-pentenila, 4-metil-2-

pentenila, l-metil-3-pentenila,

2-metil-3-pentenila, 3-

metil-3-pentenila, 4-metil-3-pentenila, l-metil-4-

pentenila, 2-metil-4-pentenila,

metil-4-pentenila, 1,1l-dimetil-2-

butenila, 1,2-dimetil-1l-butenila,

3-metil-4-pentenila, 4-
butenila, 1,1-dimetil-3-

1,2-dimetil-2-butenila,

1,2-dimetil-3-butenila, 1,3-dimetil-1-butenila, 1,3-

dimetil- 2-butenila, 1,3-dimetil-3-butenila, 2,2-dimetil-3-

butenila, 2,3-dimetil-l-butenila,

2,3-dimetil-2-butenila,

2,3-dimetil-3-butenila, 3,3-dimetil-1-butenila, 3,3-

dimetil-2-butenila, 1l-etil-l-butenila, 1l-etil-2-butenila,

l-etil-3-butenila, 2-etil-l-butenila, 2-etil-2-butenila, 2-

etil-3-butenila, 1,1,2-trimetil-2-propenila, l-etil-1-

metil-2-propenila, 1l-etil- 2-metil-l-propenila, l-etil-2-

metil-2-propenila e semelhantes,
dos mesmos.

0 termo "C,-Cs—haloalquenil”,

e os isémeros de posicgao

tal como aqui utilizado,
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o qgual também ¢é expresso como "C;-Ceg-alquenil que pode ser
substituido por halogénio", se refere a ©porgdes de
haloalquenil em haloalqueniloxi, haloalquenilcarbonila e
semelhantes, refere-se a radicais de hidrocarbonetos
insaturados cadeia ramificada ou linear possuindo de 2 a 4
("C,-C4~haloalquenil™) ou de 2 a 6 ("C,-Cs—haloalquenil™)
dtomos de carbono e uma ligacdo dupla em qualquer posigéo
(como mencionado acima), em que alguns ou todos dos &atomos
de hidrogénio destes grupos sdo substituidos por atomos de
halogénio, como mencionado acima, em especial fluor, cloro
e bromo, por exemplo clorovinila, cloroalila e semelhantes.

0 termo "Cy,-C¢-alquinil"™, tal como é aqui utilizado,
se refere a porgdes alquinil em algquiniloéxi
alguinilcarbonila, e semelhantes e refere-se a grupos
hidrocarboneto de cadeia linear ou ramificada com de 2 a 4
("Cy-C4—alquinil™) ou de 2 a 6 ("Cy-Cg—alquinil”) &tomos de
carbono e uma ou duas ligacdes triplas em qualquer posigao,
por exemplo, Cz-Cs-alquinil, tal como etinila, 1l-propinila,
2-propinila, l-butinila, 2-butinila, 3-butinila, l-metil-2-
propinila e semelhantes, C,-Cg—alquinil, tal como etinila,
l-propinila, 2-propinila, l-butinila, 2-pbutinila, 3-
putinila, l-metil-2-propinila, l-pentinila, 2-pentinila, 3-
pentinila, 4-pentinila, l-metil-2-butinila, l-metil-3-

butinila, 2-metil-3-butinila, 3-metil-1-butinila, 1,1-
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dimetil-2-propinila, l-etil-2-propinila, l-hexinila, 2-
hexinila, 3-hexinila, 4-hexinila, 5-hexinila, 1-metil-2-
pentinila, l-metil-3-pentinila, l1-metil-4-pentinila, 2-
metil-3-pentinila, 2-metil-4-pentinila, 3-metil-1-
pentinila, 3-metil-4-pentinila, 4-metil-1l-pentinila, 4-
metil-2-pentinila, 1,1l-dimetil-2-butinila, 1,1-dimetil-3-
butinila, 1,2-dimetil-3-butinila, 2,2-dimetil-3-butinila,
3,3-dimetil-1-butinila, l-etil-2-butinila, l-etil-3-
butinila, 2-etil-3-butinila, 1l-etil-l-metil-2-propinila e
semelhantes.

O termo "C;-Cg-haloalquinil™, tal como aqui utilizado,
também ¢é expresso como "Cp-Cg-alquinil que pode ser
substituido por halogénio"™, e se refere a porgdes de
haloalquinil em haloalquinilédéxi, haloalquinilcarbonila e
semelhantes, e refere-se a radicais hidrocarboneto de
cadeia simples ou ramificada insaturados com de 2 a 4 ("Cy-
Cs-halocalguinil"™), de 3 a 4 ("C3-C4~haloalquinil™), de 2 a 6
("Cy,-Ce¢-haloalquinil"™), de 3 a ©6 ("C3-Cg—haloalquinil")
dtomos de de carbono e uma ou duas ligagdes triplas em
qualquer posicdo (como mencionado acima), em que alguns ou
todos os adtomos de hidrogénio destes grupos sao
substituidos por halogénio, como mencionado acima, em
particular fltor, cloro e bromo.

O termo "Cs3-Cg-cicloalquil", tal como agui utilizado,
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refere-se a radicais de hidrocarbonetos saturados mono- ou
bi- ou policiclicos com de 3 a 6 &tomos de carbono.
Exemplos de radicais monociclicos tendo de 3 a 6 atomos de
carbono incluem ciclopropila, ciclobutila, ciclopentila e
ciclohexila.

) termo "Cs-C¢—halocicloalquil”, tal como aqui
utilizado, também é expresso como "C3-Ce-cicloalquil que
pode ser substituido por halogénio", e se refere a porcgdes
halocicloalquil em halocicloalcodxi, halo-
cicloalquilcarbonila e semelhantes, e refere-se a grupos
hidrocarboneto saturados mono- ou bi- ou policiclicos
possuindo de 3 a 6 ("C3~Ce-halocicloalquil") membros anéis
de carbono (como mencionado acima), em que alguns ou todos
os Atomos de hidrogénio s&o substituidos por &atomos de
halogénio, como mencionado acima, em particular, fluaor
cloro e bromo.

0 termo "C;-Cg-cicloalquil-C;-Cz—alquil" refere-se a um
grupo Ci3-Cg¢-cicloalguila, tal como definido acima, que esta

ligado ao resto da molécula através de um grupo C1-C3-

alquila, como definido acima. Exemplos sao
ciclopropilmetila, ciclopropiletila, ciclopropilpropila,
ciclobutilmetila, ciclobu-tiletila, ciclobutilpropila,
ciclopentilmetila, cicloppentiletila, ciclopentilpropila,

ciclo-hexil-metila, ciclo-hexiletila, ciclohexilpropila, e
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semelhantes.

0 termo "C;-Cy-alcoxi"™ é um grupo C;-Cy-alquila, como
definido acima, ligado através de um Atomo de oxigénio. O
termo "C;-Cs—alcoxi™ é um grupo C;-Cs—alquila, como definido
acima, ligado através de um Atomo de oxigénio. O termo "C;-
Ceg—alcoxi" é um grupo C;—-Cg—alquila, como definido acima,

ligado através de um &tomo de oxigénio. O grupo C;-Cz-

alcoxi é metdxi ou etdxi. 0 grupo C;-Cg—alcoxi é&,
adicionalmente, por exemplo, n-propoxi, l-metiletdxi
(isopropoxi), butdxi, l-metilpropoxi (sec-butdxi), 2-

metilpropoxi (isobutdxi) ou 1,1-dimetiletdéxi (terc-butdxi).
O grupo Ci;-Ce-alcoxi ¢, adicionalmente, por exemplo,
pentéxi, l-metilbutdxi, 2-metilbutdxi, 3-metilbutdxi, 1,1-
dimetilpropéxi, 1,2-dimetilpropéxi, 2,2-dimetilpropdxi, 1-
etilpropéxi, hexdéxi, 1-metilpentoxi, 2-metilpentéxi, 3-
metilpentdxi, 4-metilpentdxi, 1, 1-dimetilbutdxi, 1,2-
dimetilbutéxi, 1,3-dimetilbutdxi, 2,2-dimetilbutéxi, 2,3-
dimetilbutdxi, 3,3-dimetilbutdxi, l-etilbutdxi, 2-
etilbutodxi, 1,1,2-trimetilpropdxi, 1,2,2-trimetilpropdxi,
l-etil-l-metilpropéxi ou l-etil-2-metilpropdxi.

0 termo "C,-Cy-haloalcdxi" é um grupo C1-Ca—
haloalquila, como definido acima, ligado através de um
dtomo de oxigénio. O termo "C;—Cs-haloalcédxi” é um grupo Ci—

C,~haloalquila, como definido acima, ligado através de um
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dtomo de oxigénio. O termo "Ci;-Cg—haloalcoxi™ é um grupo Ci-
C¢~haloalquila, tal como definido acima, ligado através de
um &tomo de oxigénio. O grupo C;-Cy-haloalcoxi €&, por

exemplo, OCH:F, OCHEF?, OCF3, OCH.C1, OCHC1,, OCCls,

clorofluorometdxi, diclorofluorometdxi,
clorodifluorometdxi, 2~-fluoroetdxi, 2-cloroetdxi, 2-
bromoetdxi, 2-iodoetdxi, 2,2-difluoroetdxi, 2,2,2-
trifluoroetdxi, 2—-cloro-2-fluoroetdxi, 2-cloro-2,2-
difluoroetdxi, 2,2-dicloro-2-fluoroetdxi, 2,2,2-
tricloroetdxi ou 0OC,Fs. 0 grupo C1-Cs—haloalcoxi é,
adicionalmente, por exenplo, 2-fluoropropdxi, 3~

fluoropropéxi, 2,2-difluoropropdxi, 2,3-difluoropropdxi, 2-

cloropropdxi, 3-cloropropdxi, 2,3-dicloropropdxi, 2-
bromopropdxi, 3-bromopropdxi, 3,3,3-trifluoropropdxi,
3,3,3-tricloropropdxi, OCH,-C,Fs, CoF5—0CF,, 1- (CH,F) -2~
fluoroetdxi, 1- (CH»Cl)-2-cloroetdxi, 1~ (CHBr)-2-

bromoetdxi, 4-fluorobutdxi, 4-clorobutdxi, 4-bromobutdxi ou

nonafluorobutodxi. O grupo Ci1-Ce¢—haloalcoxi é,
adicionalmente, por exemplo, 5-fluoropentdxi, 5-
cloropentdxi, 5-brompentéxi, 5-iodopentdéxi,
undecafluoropentodxi, 6-fluorohexdxi, 6-clorohexoxi, 6—

bromohexdéxi, 6-iodohexdéxi ou dodecafluorohexdxi.
0 termo "C,-Cp—-alquiltio" é um grupo C;-Cp-alquil, como

definido acima, ligado através de um &tomo de enxofre. O
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termo "C;-Cy-alquiltio" é um grupo C;-Cy—alquil, como
definido acima, ligado através de um Atomo de enxofre. O
termo "C;-C¢-alguiltio"™ € um grupo C;-Cg-alquil, como
definido acima, ligado através de um &tomo de enxofre. O
grupo C;-Cy—alquiltio é metiltio ou etiltio. O grupo C1-C4-
alquiltio é, adicionalmente, por exemplo, n-propiltio, 1-
metilaetiltio (isopropiltio), butiltio, Il-metilpropiltio
(sec-butiltio), 2-metilpropiltio (1sobutiltio) ou 1,1-
dimetiletiltio (terc-butiltio). Cl-C6-alquiltio é
adicionalmente, por exemplo, pentiltio, l-metilbutiltio, 2-
metilbutiltio, 3-metilbutiltio, 1,l-dimetilpropiltio, 1,2-
dimetilpropiltio, 2,2-dimetilpropiltio, l-etilpropiltio,
hexiltio, l-metilpentiltio, 2-metilpentiltio, 3-
metilpentiltio, 4-metilpentiltio, 1,1-dimetilbutiltio, 1,2-
dimetilbutiltio, 1,3-dimetilbutiltio, 2,2-dimetilbutiltio,
2,3-dimetilbutiltio, 3,3-dimetilbutiltio , l-etilbutiltio,
2-etilbutiltio, 1,1,2-trimetilpropiltio, 1,2,2-
trimetilpropiltio, l-etil-l-metilpropiltio ou 1l-etil-2-
metilpropiltio.

0 termo "C3-Cy-haloalquiltio™ é um grupo Ci1-Cz~-
haloalquila, como definido acima, ligado através de um
dtomo de enxofre. O termo "C;-Chs-haloalquiltio" € um grupo
C1-Cs-haloalquil, como definido acima, ligado através de um

atomo de enxofre. O termo "C;-Cg—haloalquiltio" €& um grupo
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C1-C¢-~haloalquil, tal como definido acima, ligado através
de um atomo de enxofre. C;-Cy-haloalquiltio é, por exemplo,
SCHyF, SCHF», SCFs, SCH,C1, SCHC1,, SCCls3,
clorofluorometiltio, diclorofluorometiltio,
clorodifluorometiltio, 2-fluoroetiltio, 2-cloroetiltio, 2-
bromoetiltio, 2-iodoetiltio, 2,2-difluorocetiltio, 2,2,2-
trifluoroetiltio, 2-cloro-2-fluoroetiltio, 2-cloro-2,2-
difluoroetiltio, 2,2-dicloro-2-fluorcetiltio, 2,2,2-
tricloroetiltio ou SC2F5. O grupo C;-Cys-haloalquiltio &,
adicionalmente, por exemplo, 2-fluoropropiltio, 3-
fluoropropiltio, 2,2-difluoropropiltio, 2,3-
difluoropropiltio, 2-cloropropiltio, 3-cloropropiltio, 2,3-
dicloropropiltio, 2-bromopropiltio, 3-bromopropiltio,
3,3,3-trifluoropropiltio, 3,3,3-tricloropropiltio, SCH,~-
CyFs, SCFEF,-CyFg, 1- (CHoF)-2-fluorocetiltio, 1-(CH,Cl) -2~
cloroetiltio, 1- (CH,Br) -2-bromoetiltio, 4-fluorobutiltio,
d-clorobutiltio, 4-bromobutiltio ou nonafluorobutiltio. O
grupo C;-Ce-haloalquiltio ¢é, adicionalmente, por exemplo,
5-fluoropentiltio, 5-cloropentiltio, 5-brompentiltio, 5-
iodopentiltio, undecafluoropentiltio, 6-fluorohexiltio, 6-
clorohexiltio, 6-bromohexiltio, 6—-iodohexiltio ou
dodecafluorohexiltio.

0 termo "Ci-Cp—alquilsulfinila"” é um grupo C;-Co-

alquila, como definido acima, ligado através de um grupo
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sulfinila [S(0)]. O termo "C;-Csj-alquilsulfinila"” é um
grupo C;—-Cy4—alquila, como definido acima, ligado através de
um grupo sulfinila [S(0)]. O termo "Ci1-Ce¢—alquilsulfinila"”
& um grupo C;-Cg-alquila, como definido acima, ligado
através de um grupo sulfinila ([S(0)]. O grupo C1-Cz-
alquilsulfinila é metilsulfinila ou etilsulfinila. O grupo

C1-C4—alquilsulfinila ¢é, adicionalmente, por exemplo, n-

propilsulfinila, l-metilaetilsulfinila (isopropil-
sulfinila), butilsulfinila, l-metilpropilsulfinila (sec-
butilsulfinila), 2-metilpropilsulfinila (isobutil-
sulfinila) ou 1,l1-dimetilaetilsulfinila (terc-—
butilsulfinila). o] grupo Ci-Ce¢-alquilsulfinila é,
adicionalmente, por exemplo, pentilsulfinila, 1-
metilbutilsulfinila, 2-metilbutilsulfinila, 3-
metilbutilsulfinila, 1,1-dimetilpropilsulfinila, 1,2-
dimetilpropilsulfinila, 2,2-dimetilpropilsulfinila, 1-
etilpropilsulfinila, hexilsulfinila, 1-
metilapentilsulfinila, 2-metilapentilsulfinila, 3-
metilapentilsulfinila, 4-metilapentilsulfinila, 1,1-
dimetilbutilsulfinila, 1,2-dimetilbutilsulfinila, 1,3-
dimetilbutilsulfinila, 2,2-dimetilbutilsulfinila, 2,3-
dimetilbutilsulfinila, 3,3-dimetilbutilsulfinila, 1-
etilbutilsulfinila, 2-etilbutilsulfinila, 1,1,2-

trimetilpropilsulfinila, 1,2,2-trimetilpropilsulfinila, 1-
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etil-1l-metilpropilsulfinila ou l-etil-2-
metilpropilsulfinila.

O termo "C;-Cs-haloalguilsulfinila"™ é um grupo C;-Cz-
haloalquila, como definido acima, ligado através de um
grupo sulfinila [S(O)]. O termo "C;-Cs~halocalquilsulfinila"
¢ um grupo C;-Cgq-haloalquila, como definido acima, ligado
através de um grupo sulfinila [S(0)]. O termo "C;—Cs-
haloalquilsulfinila™ é um grupo C;-Cg-haloalquila, tal como
definido acima, ligado através de um grupo sulfinila
[S(0)]. O grupo C;-Cr-haloalquilsulfinila é, por exemplo,
S(0O)CH,F, S(O)CHF,, S(O)CF3, S(0)CH,Cl, S(O)CHCl,, S(0O)CCls,
cloro-fluorometilsulfinila, diclorofluorometilsulfinila,
clorodifluorometilsulfinila, 2-flucroetilsulfinila, 2-
cloroetilsulfinila, 2-bromoetilsulfinila, 2-
iodoetilsulfinila, 2,2-difluoroetilsulfinila, 2,2,2-

trifluorocetilsulfinila, 2-cloro-2-fluorcetilsulfinila, 2-

cloro-2,2-difluoroetilsulfinila, 2,2-dicloro-2-
fluoroetilsulfinila, 2,2,2-tricloroetilsulfinila ou
S(O)CaFy. 0 grupo C1-Cs-haloalquilsulfinila é,

adicionalmente, por exemplo, 2-fluoropropilsulfinila, 3-
fluoropropilsulfinila, 2,2-difluoropropilsulfinila, 2,3-
difluoropropilsulfinila, 2-cloropropilsulfinila, 3-
cloropropilsulfinila, 2,3-dicloropropilsulfinila, 2-

bromopropilsulfinila, 3-bromopropilsulfinila, 3,3,3-
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trifluoropropilsulfinila, 3,3,3-tricloropropilsulfinila,

S (0) CH,-C>Fs, S (0) CFy-CyF5, 1- (CHyF)-2-fluorocetilsulfinila,

1-(CH,Cl) -2-cloroetilsulfinila, 1-(CHsBr)—-2-
bromoetilsulfinila, 4-fluorobutilsulfinila, 4-
clorobutilsulfinila, 4-bromobutilsulfinila ou

nonafluorobutilsulfinila. O grupo C;-Ce¢-haloalquilsulfinila

é, adicionalmente, por exemplo, 5-fluoropentilsulfinila, 5-

cloropentilsulfinila, 5-brompentilsulfinila, 5-
iodopentilsulfinila, undecafluoropentilsulfinila, 6—
fluorohexilsulfinila, 6-clorohexilsulfinila, 6-
bromohexilsulfinila, 6-iodohexilsulfinila ou

dodecafluorohexilsulfinila.

O termo "Ci-Cy-alquilsulfonila” é um grupo C;-Cs-
alquila, como definido acima, ligado através de um grupo
sulfonila [S(0)2]. O termo "Ci-Cs~alguilsulfonila” ¢ um
grupo C;-Cs-alquila, como definido acima, ligado através de
um grupo sulfonila [S(0)2]. O termo "C;-Ce¢—alquilsulfonila"
¢ um grupo C;-Cg-alquila, como definido acima, ligado
através de um grupo sulfonila [S(O)z]. O grupo Ci1-Cy-
alquilsulfonila é metilsulfonila ou etilaulfonila. O grupo
C,-Cs—alquilsulfonila ¢é, adicionalmente, por exemplo, n-
propilsulfonila, l-metiletilsulfonila (isopropilsulfonil),
butilsulfonila, l-metilpropilsulfonila (sec—

putilsulfonila), 2-metilpropilsulfonila (isobutilsulfonila)
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ou 1,1-dimetiletilsulfonila (terc-butilsulfonila). O grupo
C1-Ce¢-alquilsulfonila é, adicionalmente, por exemplo,
pentilsulfonila, l-metilbutilsulfonila, 2-
metilbutilsulfonila, 3-metilbutilsulfonila, 1,1-

dimetilpropilsulfonila, 1,2-dimetilpropilsulfonila, 2,2-

dimetilpropilsulfonila, l-etilpropilsulfonila, hexila
sulfonila, l-metilapentilsulfonila, 2-
metilapentilsulfonila, 3-metilapentilsulfonila, 4-
metilapentilsulfonila, 1,1-dimetilbutilsulfonila, 1,2-
dimetilbutilsulfonila, 1,3-dimetilbutilsulfonila, 2,2-
dimetilbutilsulfonila, 2,3-dimetilbutilsulfonila, 3,3-
dimetilbutilsulfonila, l-etilbutilsulfonila, 2-

etilbutilsulfonila, 1,1,2-trimetilpropilsulfonila, 1,2,2-
trimetilpropilsulfonila, 1l-etil-l-metilpropilsulfonila ou
l-etil-2-metilpropilsulfonila.

O termo "C;-Cs-haloalquilsulfonila” é um grupo C;-Cz-
haloalquila, como definido acima, ligado através de um
grupo sulfonila [S(0)2]. O termo "C;-Cq~haloalquilsulfonila"
¢ um grupo C;-Cyq-haloalquila, como definido acima, ligado
através de um grupo sulfonila [S(0)2]. O termo "C1—-Ce—
haloalquilsulfonila"™ é um grupo C;-Cg-haloalquila, tal como
definido acima, ligado através de um grupo sulfonila
[S(0O),]. O grupo C;-Cp-haloalquilsulfonila &, por exemplo,

S (0) ,CHF, S (0) 2CHF>, S(0)CF3, S (0) 2CH»C1L, S5 (0) 2CHC1,,
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S (0).CC1l3, cloro-fluorometilsulfonila,
diclorofluorometilsulfonila, clorodifluorometilsulfonila,
2-fluoroetilsulfonila, 2-cloroetilsulfonila, 2—
bromoetilsulfonila, 2-iodoetilsulfonila, 2,2-
difluoroetilsulfonila, 2,2,2-trifluorocetilsulfonila, 2-
cloro-2-fluoroetilsulfonila, 2-cloro-2,2-
difluoroetilsulfonila, 2,2-dicloro-2-fluoroetilsulfonila,

2,2,2-tricloroetilsulfonila ou S(0),CF,;. O grupo Ci—-C4q-

haloalquilsulfonila ¢é, adicionalmente, por exemplo, 2-

fluoropropilsulfonila, 3-fluoropropilsulfonila,

2,2-

difluoropropilsulfonila, 2,3-difluocropropilsulfonila, 2-

cloropropilsulfonila, 3-cloropropilsulfonila, 2,3-
dicloropropilsulfonila, 2-bromopropilsulfonila, 3-
bromopropilsulfonila, 3,3,3-triflucropropilsulfonila,
3,3,3-tricloropropilsulfonila, S(0)2CH-C3Fs, S (0O) ,CF,-C,F’5,
1- (CHyF) -2-fluoroetilsulfonila, 1-(CH,C1l) -2~
cloroetilsulfonila, 1-(CHyBr) -2-bromoetilsulfonila, 4-
fluorobutilsulfonila, 4-clorobutilsulfonila, 4~
bromobutilsulfonila ou nona-fluorobutilsulfonila. O grupo
C1-Ce¢-haloalquilsulfonila é&, adicionalmente, por exemplo,
5-fluoropentilsulfonila, 5-cloropentilsulfonila, 5-
brompentilsulfonila, 5-iodopentilsulfonila,
undecafluoropentilsulfonila, 6-fluorohexilsulfonila, 6-
clorohexilsulfonila, 6-bromohexilsulfonila, 6-
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iodohexilsulfonila ou dodecafluorohexilsulfonila.

0 terme "anel heterociclico saturado, parcialmente
insaturado ou aromdtico de 3-, 4-, 5-, 6-, 7-, 8-, 9-, 10-,
11- ou 12-membros, contendo 1, 2 ou 3 heterodtomos ou
grupos de heterodtomo (se um ou dois ou, no maximo, trés
heterodtomos do anel heterociclico sdo oxidados)
selecionado a partir de N, O, 3, NO, S0 e S0, como membros
do anel", conforme aqui utilizado, refere-se a radicais
monociclicos, os radicais monociclicos sendo saturados,
parcialmente insaturados ou aromaticos. 0 radical
heterociclico pode ser ligado ao restante da molécula
através de um membro do anel de carbono ou através de um
membro do anel de nitrogénio.

O anel hetearomdtico pode ser um sistema mono- ou
biciclico- de anel heteroaromdtico. Exemplos de sistemas de
anéis heteroaromdticos monociclicos que podem ser dados
incluem, mas ndo estdo limitados a: piridina, pirimidina,
pirazina, piridazina, 1,3,5-triazina, 1,2,4-triazina,
pirrol, pirazol, imidazol, 1,2,4-triazol, 1,2,3-triazol,
tetrazol, furano, oxazol, isoxazol, 1,2, 4-oxadiazol, 1,3,4-
oxadiazol, 1,2,3-oxadiazol, tiofeno, tiazol, isotiazol,
1,3,4-tiadiazol, 1,2,4~-tiadiazol, 1,2,3-tiadiazole.
Exemplos de sistemas de anéis heteroaromaticos biciclicos

que podem ser dados incluem, mas ndo estéao limitados a
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quinolina, indol, Dbenzofurano, benzotiofeno, benzoimida-

zol, benzoxazol, benzoisoxazol, benzotiazol,

benzoisotiazol.

Exemplos de anel heterociclico saturado de 3-, 4-,

5_1

6-, 7-, 8-, 9-, 10-, 11- ou 12-membros incluem: oxiranila,

aziridinila, azetidinila, 2-tetra-hidrofuranila, 3-tetra-

hidrofuranila, 2-tetrahidrotienila, 3-tetrahidrotienila, 2-
pirrolidinila, 3-pirrolidinila, 3-pirazolidinila, 4 -
pirazolidinila, 5-pirazolidinila, 2-imidazolidinila, 4-
imidazolidinila, 2-oxazolidinila, 4-oxazolidinila, 5-
oxazolidinila, 3-isoxazolidinila, 4-isoxazolidinila, 5-
isoxazolidinila, 2-tiazolidinila, 4-tiazolidinila, 5-
tiazolidinila, 3-isotiazolidinila, 4-isotiazolidinila, 5-
isotiazolidinila, 1,2,4-oxadiazolidin-3-11a, 1,2,4-
oxadiazolidin-5-ila, 1,2,4-thiadiazolidin-3-1ila, 1,2,4-
thiadiazolidin-5-ila, 1,2,4-triazolidin-3-1ila, 1,3,4-
oxadiazolidin-2-ila, 1,3,4-thiadiazolidin-2-ila, 1,3,4-
triazolidin-2-ila, 2-tetra-hidropiranila, 4-tetra-
hidropiranila, 1,3-dioxano-5-ila, 1,4-dioxano-2-ila, 2—
piperidinila, 3-piperidinila, 4-piperidinila, 3-
hexahidropiridazinila, 4-hexahidropiridazinila, 2-
hexahidropirimidinila, 4-hexahidropirimidinila, 5-
hexahidropirimidinila, 2-piperazinila, 1,3,5-
hexahidrotriazin-2-ila e 1,2,4-hexahidrotriazin-3-ila, 2-
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morfolinila, 3-morfolinila, 2-tiomorfolinila, 3-
tiomorfolinila, l-oxotiomorfolin-2-ila, l-oxotiomorfolin-3-

il, 1,1-dioxotiomorfolin-2-ila, 1,l-dioxotiomorfolin-3-ila,

hexa-hidroazepin-1-, -2-, -3- ou-4-ila, hexahidrooxepinila,
hexahidro-1,3-diazepinila, hexahidro-1,4-diazepinila,
hexahidro-1, 3-oxazepinila, hexa-hidro-1, 4-oxazepinila,
hexahidro-1, 3-dioxepinila, hexa-hidro-1,4-dioxepinila e
semelhantes.

Exemplos de anel heterociclico insaturadeo de 3-, 4-,
5-, 6-, 7- membros parcialmente incluem: 2,3-dihidrofur-2-
ila, 2,3-dihidrofur-3-ila, 2,4-dihidrofur-2-ila, 2,4-
dihidrofur-3-ila, 2,3-dihidrotien-2-ila, 2,3-dihidrotien-3-
ila, 2,4-dihidrotien-2-1ila, 2,4-dihidrotien-3-ila, 2-
pirrolin-2-ila, 2-pirrolin-3-ila, 3-pirrolin-2-ila, 3-
pirrolin-3-ila, 2-isoxazolin-3-ila, 3-isoxazolin-3-il, 4-
isoxazolin-3-ila, 2-isoxazolin-4-ila, 3-isoxazolin-4-ila,

4-isoxazolin-4-ila, 2-isoxazolin-5-ila, 3-isoxazolin-5-ila,

4-isoxazolin-5-ila, 2-isotiazolin-3-ila, 3-isotiazolin-3-
ila, 4-isotiazolin-3-ila, 2-isotiazolin-4-ila, 3-
isotiazolin-4-ila, 4-isotiazolin-4-ila, 2-isotiazolin—-5-
ila, 3-isotiazolin-5-ila, 4-isotiazolina-5-ila, 2,3~
dihidropirazol-1-ila, 2,3-dihidropirazol-2-ila, 2,3-
dihidropirazol-3-ila, 2,3-dihidropirazol-4-ila, 2,3-

dihidropirazol-5-ila, 3,4-dihidropirazol-1-ila, 3,4~
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dihidropirazol-5-ila,
dihidropirazol-3-ila,
dihidropirazol-5-ila,
dihidrooxazol-3-ila,
dihidrooxazol-5-ila,
dihidrooxazol-3-ila,

dihidrooxazol-5-ila,

dihidrooxazol-3-ila, 3,4-

5- ou 6-di- ou tetrahidropiridinila,

36

3,4-dihidropirazol-4-ila,
4,5-dihidropirazol-1-ila,
4,5-dihidropirazol-4-ila,
2,3-dihidrooxazol-2-ila,

2,3-dihidrooxazol-4-ila,

3,4-dihidrooxazol-2-1ila,
3,4-dihidrooxazol-4-ila,
3,4-dihidrooxazol-2-ila,
dihidrocoxazol-4-ila, 2-, 3-,
3-di-

tetrahidropiridazinila, 4-di- ou -tetra-piridazinila,

ou tetrahidropirimidinila,

ou

2-di-

4-di- ou tetrahidropirimidinila,

5-di- ou tetra-pirimidinila, di- ou tetrahidropirazinila,

1,3,5-di-ou tetrahidrotriazin-2-ila, 1,2,4-di- ou

tetra-

hidro-triazin-3-ila,2,3,4,5-tetra-hidro[lH]azepin-1; -2-, -

3-, -4-, -5-, -6- ou -7-ila, 3,4,5,6-tetra-hidro[2H]azepin-

2-, -3-, -4-, -5-, -6—, ou -7-ila, 2,3,4,7-tetra-
hidro[lH]azepin-1-; -2-, -3-, -4-, -5-, =-6- ou -7-ila,
2,3,6,7—tetra—hidro[lH]azepin—l—, -2-, =-3-, -4-, =5-, -6-

ou -7-ila, tetrahidrooxepinila, tais como 2,3,4,5-tetra-

hidro[lH]oxepin-2-, -3-, -4-, -5-, -6- ou -7-ila, 2,3,4,7-
tetra-hidro[1H]oxepin-2-, -3-, -4-, -5-, =-6- ou -7-ila,
2,3,6,7—tetra—hidro[lH]oxepin—Z—, -3-, -4-, -5-, -6- ou -7-

ila, tetra-hidro-1,3-diazepinila,

tetra-1,4-diazepinila,
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tetra-1,3-oxazepinila, tetra-1,4-oxazepinila, tetra-1, 3-

dioxepinila e tetrahidro-1 ,4-dioxepinila.

Anel heterociclico aroméatice de 3-, 4-, 5-, 6-, 7T-
membros é heterociclico (hetarila) aromdtico de 5 - ou 6-
membros . Exemplos sdo: 2-furila, 3-furila, 2-tienila, 3-
tienila, 2-pirrolila, 3-pirrolila, 3-pirazolila, 4 -
pirazolila, 5-pirazolila, 2-oxazolila, 4-oxazolila, 5-
oxazolila , 2-tiazolila, 4-tiazolila, 5-tiazolila, 2-
imidazolila, 4-imidazolila, 1,3,4-triazol-2-1ila, 2-

piridinila, 3-piridinila, 4-piridinila, 3-piridazinila, 4-
piridazinila, 2-pirimidinila, 4-pirimidinila, 5-
pirimidinila e 2-pirazinila.

As observacdes feitas abaixo se aplicam a formas de
realizacdo preferidas das varidveis dos compostos de
férmula I, especialmente no que diz respeito aos seus
substituintes X, U, v, R', R?, R, RY, R®, R%® R’, R%, R’
R, R', R'?, RY, RY, R, m, n, o e p, e as caracteristicas
de utilizacdo e de método de acordo com a invengdo e da
composicdo da presente invengdo s&o validas tanto por si
mesmas e, em particular, em cada combinagdo possivel umas
com as outras.

Fm uma forma de realizacdo preferida X é S(=0), com m
sendo 0, 1 ou 2. De preferéncia m é 0 ou 1 e mais

preferivelmente m é 0.
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Numa modalidade preferida n é O, 1 ou 2. De
preferéncia, n é 1, 2 e mais preferivelmente, n é 2.

Numa modalidade preferida p é 1 ou 2. De preferéncia,

De preferéncia, U é um sistema de anel heteroaromdtico
monociclico ou biciclico de 5- a 12-membros que pode conter
de 1 a 4 heterodtomos selecionados a partir de O, S, N, em
gque o anel heterocaromdtico pode ser substituido por de um a
quatro substituintes V que tém, cada, preferéncia para V,
como mencionado a seguir.

De preferéncia, U é um sistema de anéis
heterocaromadtico monociclico ou biciclico de 5- a 10-
membros, que pode conter de 1 a 4 heterodtomos selecionados
a partir de 0, S, N, em que o anel heteroaromatico pode ser
substituido por um a quatro substituintes V que tém, cada,
preferéncia para V, como mencionado a seguir.

Mais preferivelmente, U é um sistema de anéis

heteroaromatico de 5- a 10-membros selecionado dentre o

grupo consistindo de: piridina, pirimidina, pirazina,
piridazina, 1,3,5-triazina, quinolina, 1H-indol, 1H-
benzoimidazol, benzotiazol, benzooxazol, benzofurano,

benzotiofeno, 1lH-pirrol, lH-pirazol, 1H-1,2,4-triazol, 1H-
imidazol, 1H-1,2,3-triazol, 1H-tetrazol, tiofeno, tiazol,

1,3,4-tiadiazol, furano, oxazol, isoxazol, 1,2,4-oxadiazol,
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1,3,4-oxadiazol, em gque o anel hetercaromdtico pode ser
substituido por 1-4 substituintes V que tém, cada,
preferéncia para V, como mencionado a seguir. Mais
preferivelmente, U é um anel hetercaromatico de 5 membros
selecionado dentre o grupo consistindo de 1H-pirrol, 1H-
pirazol, 1H-1,2,4-triazol, 1H-imidazol, 1H-1,2,3-triazol,
1H-tetrazol, tiofeno, tiazol, 1,3,4-tiadiazol, furano,
oxazol, isoxazol, 1,2,4-oxadiazol, 1,3,4-oxadiazol, em que
o anel heterocaromdtico pode ser substituido por um a quatro
substituintes V, que tém, cada, preferéncia para V, como
mencionado a seguir. Ainda mais preferivelmente, U & um
anel heteroaromdtico de 5 membros selecionado dentre o
grupo consistindo de 1H-pirrol, lH-pirazol, 1H-1,2,4-
triazol, 1H-imidazol , 1H-1,2,3-triazol, 1H-tetrazol,
tiofeno, tiazol, 1,3,4-tiadiazol, furano, oxazol, isoxazol,
1,2,4-oxadiazol, 1,3,4-oxadiazol, em que o anel
heteroaromatico ¢é preferivelmente pelo menos substituido
por halogénio, CN, C;-Ce¢—alguil, Ci-Ce—haloalquil, C3-Ce—
cicloalquil-C;-Cz-alquil, que podem ser substituidos com
dtomos de halogénio, C,-Cg—alquenil, C,-Cg—haloalquenil, Cyp-
C¢-alquinil, C,-Cg-haloalquinil, C3-Cg-cicloalquil, C3z—-Cg-—
halocicloalquil, C;-Cg-alcoxi ou C;—-C¢-haloalcoxi. Ainda
mais preferivelmente, U é um anel heteroaromé&tico de 5-

membros selecionado dentre o grupo consistindo de: 1H-



10

15

20

40

pirazol, 1H-1,2,4-triazol, 1H-imidazol, 1lH-tetrazol,
isoxazol, tiazol, 1,3,4-tiadiazol, em que o anel
heteroaromatico ¢é preferivelmente pelo menos substituido
por CN, terc-butila, CF3 ou halogénio sendo
preferencialmente Cl. Mais preferivelmente, U é um anel
heterocaromadtico de 5 membros selecionado dentre o grupo
consistindo de: lH-pirazol, 1H-1,2,4-triazol, 1,3,4-
tiadiazol, em que o anel heteroaromatico é substituido por
um dos grupos selecionado dentre Cl, CN, terc-butila e CFjs.

De preferéncia, V ¢é independentemente selecionado
dentre o grupo consistindo de halogénio, Ci-Ce-alquil, Ci-
Ce¢~haloalquil, C3—Ce-cicloalquil-C;-Cz-alquil gue pode ser
substituido com &tomos de halogénio, Cy;-Cg-alquenil, C2-Cg-
haloalguenil, Cy-Ce—alquinil, C,-Cg—~haloalquinil, C3-Cg—
cicloalquil, C3-Cg—halocicloalquil, Ci-Cg—alcoxi, C1-Cs-
haloalcoxi, C(=0)R%, C(=S)R*, S(O)OR', CN, NO,, um grupo
amino que pode ser substituido por C;-Csq-alquil ou por Ci-
Cys—acila.

De preferéncia, V ¢é independentemente selecionado
dentre o grupo consistindo de: halogénio, Ci-Ce-alquil, Ci-
Ce-haloalquil, C3-Cg-cicloalquil-C;-Ci-alquil que pode ser
substituido com &atomos de halogénio, C,-Ce-alquenil, Cp-Ce-
haloalguenil, C,-Cg—alquinil, C,-Cg—haloalguinil, C3—-Cg—

cicloalquil, C53-Cg—halocicloalquil, C,;-C¢—alcoxi, C1—Cs—
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haloalcoxi, Ci1-Ce¢—alquiltio, Ci1—-Cg~haloalquiltio, C1-Cg—
alquilsulfinila, C;—C¢—haloalquilsulfinila, C1—Cg-—
alquilsulfonila, C1-C¢—haloalquilsulfonila, C(=0)R*,
C(=S)R*, CN, NO,, um grupo amino gque pode ser substituido
por C;-Cy-alquil ou por C;-Cs~acila. Mais preferencialmente
v é independentemente selecionado dentre o grupo
consistindo de halogénio, C;-Ce¢-alquil, C;-Ce¢-haloalquil,
C3-C¢-clcloalquil- C;-Cz-alquil que pode ser substituido com
dtomos de halogénio, C;-Cg-—alquenil, C,-Cg-—haloalquenil, C,-
Cg—alguinil, C,-Cs—haloalquinil, C3-Cg—cicloalquil, C3—-Cg—
halocicloalquil, C;-Cg—alcoxi, Ci;-Cg~haloalcoxi, NC.

Mais preferivelmente, \ é independentemente
selecionado dentre o grupo consistindo de halogénio, C;—Ce-
alquil, C;-Ce¢-haloalquil e CN.

Ainda mais preferivelmente, V ¢é independentemente
selecionado dentre o grupo consistindo de terc-butila, CN,
CF; e halogénio, em especial Cl. Mais preferivelmente, V &
CFs.

De preferéncia, R' e R? s&do, independentemente um do
outro, selecionados dentre o grupo consistindo de
hidrogénio, halogénio, C1-Cg¢-alquil gue pode ser
substituido por halogénio, por C;-Cs-alcoxi, por Ci-C4-
alquiltio, por Ci-C4—alquilsulfinila, por C1~Cs—

alquilsulfonila, por CN, por C(=0)R!, por OC(=0)R‘, por N
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(C1-Cz—alquil), ou por OH, C,-C¢—alquenil, Cy—Cg—
haloalquenil, Cy-Ce—alquinil, Cy-C¢-haloalquinil, C3~Cg—
cicloalquil, C3-Ce-halocicloalquil, C3~Cs—cicloalquil-C;-Csz-
alquil gue pode ser substituido por Atomo de halogénio, CN,
c(=0)R7, Cc(=8)R7, C(RY)=NRY, C(R')=N-0RY, ou R' e R? podem
formar em conjunto com o Aatomo de carbono ao qual eles
estdo ligados C3-Ce-cicloalquil, C=C(R’)R® ou C=N-R°.

Mais preferivelmente, R' e R’ sdo independentemente
selecionados dentre o grupo consistindo de hidrogénio,
halogénio, C;-C4-alquil, CN, C(=0)-C;-Cs-alquil, C(=0)-C1-C4-
alcoxi, C(=0) —NRBRg, C(=8) -NR®R®. Ainda mais
preferencialmente, R! e R? sédo independentemente
selecionados dentre o grupo consistindo de: hidrogénio, Ci-
Cs-alquil, €1, CN, C(=0)-Me, C(=0)-Et, C(=0)-OMe , C(=0)-
OEt, C(=0)-NH,, C(=0)-NMeH, C(=0)-NEtH, C(=0)-NMe,, C(=0)-
NMeEt, C (=0)-NEt,, C(=S) ~NH;,, C (=S)-NMeH, C(=S)-NEtH,
C (=S)-NMe,, C(=S)-NMeEt, C(=S)-NEt;.

Ainda mais preferivelmente, R' e R? sdo, cada um, uma
combinacdo de R' selecionado dentre o grupo consistindo em
H, CN, C(=0)-Me, C(=0)-Et, C(=0)-NHz, C(=0)-NMeH, C(=0)-
NEtH, C(=0)-NMe,, C(=0)-NMeEt, C(=0)-NEt,, C(=S)-NHp, C(=S) -
NMeH, C(=S)-NEtH, C(=S)-NMe,, C(=S)-NMeEt e C(=S)-NEt, com
R? selecionado dentre o grupo constituido por hidrogénio,

Cl e C;-C4-alquil, em particular Me ou Et.
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De preferéncia, R0 é selecionado a partir do grupo
consistindo de C;-Cio—haloalquil, C;-Cg—haloalquenil, C3-Cs-
haloalguinil, C3-C¢—halocicloalquil e C3-Cg—
halocicloalquenila e em que pelo menos um halogénio ¢
fldor.

De preferéncia, R%U é C1—-Cy4—haloalquil, Cy~Cy—
haloalquenil e C3-C4-haloalquinil, em gque o halogénio ¢&
fllor ou, adicionalmente, cloro.

Mais preferencialmente, RU & C,-Cs-haloalquil por
exemplo C;—-Cp-fluoroalquil. grupos perfluorados R3U  sao
também preferidos. Por exemplo, R3U pode sexr CF3, CFH,
CH,F, CF,CF3; ou CF,CF,CF3;. Ainda mais preferivelmente, RU &
CF3 ou CFyH. Mais preferivelmente, R’U & CF;.

A seguinte notagdo para um grupo substituinte é
definida como segue, quando utilizada no texto:

Me = grupo metila,

Et = grupo etila,

Pr = grupo propila,

i-Pr = grupo isopropila,

Bu = grupo n-butila,

i-Bu = grupo isobutila,
s-Bu = grupo secbutil,
t-Bu = grupo terc-butila,
c-Pr = grupo ciclopropila,
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Pen = grupo pentila,

|

c-Pen = grupo ciclopentila,

c-Hex = grupo ciclohexila,

Ac = grupo acetila,

Ph = grupo fenila,

Além disso, a notacdo submencionada denota, por
exemplo, o referido significado de cada:

5-CF3; € um substituinte trifluorometil na posic¢do 5;

3-Cl-5-CF; é um 4&tomo de cloro na posigdo 3 e um
substituinte trifluorometil na posigao 5;

2,6-(Cl), é um substituinte de 4&tomo de clorc nas
posicgdes 2 e 6.

Os substituintes representados por E! a E’ denotam as

respectivas estruturas abaixo mencionadas:

0

#_ O # #

T ] 0 # o \[ iso2
E' 2 E® E*

0
:
#\[\ll_/[i? #QCI #—N=
= £° 7 O

Exemplos de compostos de férmula geral I, de acordo

com a presente invencao, sdo combinac¢bdes dos varios
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substituintes acima mencionados.

Em particular, uma modalidade preferida da invengdo se
constitul por cada exemplo como representado nas Tabelas de
1 a 9.

Tabela 1: descreve exemplos com compostos com numero do

tipo 1l-xxxx como representado na seguinte férmula:

Compostos de nUmero 1 -01 a 1 -0145: m = 0

No. Posigéo V r R? R2 R3u n
1-01. 2 5-CF3 0 H H CFs |2
1-02. 2 5-CF3 0 H H| CF2H |2
1-03. 2 5-CF; 0 CN H CFs |2
1-04. 2 5-CF3 0 CN H| CF2H |2
1-05. 2 5-CF3 0 COOMe | H CFs |2
1-06. 2 5-CF3; 0| COOMe |H| CF2H |2
1-07. 2 5-CF3; 0 COOEt | H CFy |2
1-08. 2 5-CF; 0 COOEt |H | CFH |2
1-09. 2 5-CF3 0 | COC-i-Pr | H CFs |2

1-010. 2 5CF; 0| COO--Pr |H| CFH |2
1-011. 2 5-CF3 0 | COOtBu | H CFs |2
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No. Posigdo \Y r R? R2| R n
1-012. 2 5CF; | 0 | COOtBu |H| CFRH |2
1-013. 2 5CFs | 0 | CON(Me) |[H| CFs |2
1-014. 2 5CFs | O | CON(Me), | H | CFH |2
1-015. 2 5CFs | O @_Na H| CFs |2
1-016. 2 5CFs | 0 @_NO H| CFH |2
1-017. 2 5CFs | 0 | COOMe |F| CF:s |2
1-018. 2 5CFs | 0 | COOMe CFH |2
1-019. 2 5CF; | 0 | COOMe |CI| CFs |2
1-020. 2 5-CF; | 0 | COOMe |Cl| CFH |2
1-021. 2 5CF; | 0 | COOMe |Me| CFs |2
1-022. 2 5CF; | 0 | COOMe |Me| CFH |2
1-023. 2 5CFs | 0 Me |H| CF |2
1-024. 2 5CFs | 0 Me |H| CFH |2
1-025. 2 |3-Cl-5-CFs| 0 H H| CFs |2
1-026. 2 |3-C5-CFa| 0 H H| CFH |2
1-027. 2 |3-CH5-CFs| O CN H| CFs |2
1-028. 2 |3-Cl5-CFs| O CN |H| CFH |2
1-029. 2 |3-Cl5-CFs| 0 | COOMe |H| CFs |2
1-030. 2 |3-Cl5-CF3| 0 | COOMe |H | CFH |2
1-031. 2 |3-Cl5-CFs| 0 | COOEt |H| CFs |2
1-032. 2 [3-CH5-CFs| 0 | COOEt |H | CFH |2
1-033. 2 5CN | 0 H H| CFa |2
1-034. 2 5CN | 0 H H| CFH |2
1-035. 2 5CN | 0 CN H| CFR |2
1-036. 2 5CN | 0 CN H| CFH |2
1-037. 3 6Cl |0 H H| CFR |0
1-038. 3 6Cl |0 H H| CFH |0
1-039. 3 6Cl | 0 H H| CFs |1
1-040. 3 6Cl |0 H H| CRH |1
1-041. 3 6Cl | 0 H H| CF |2
1-042. 3 6Cl | 0 H H| CRH |2
1-043. 3 6Cl | 1 H H| CFs |2
1-044. 3 6C | 1 H H| CFH |2
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No. Posigdo \% r R? Rz| R¥ n
1-045. 3 6-Cl 0 Me H CF |2
1-046. 3 6-Cl 0 Me H| CFH |2
1-047. 3 6-Cl 0 Me Me| CFs |2
1-048. 3 6-Cl 0 Me Me| CFH |2
1-049. 3 6-Cl 0 H H CFk |0
1-050. 3 6-Cl 0 H H| CFH |0
1-051. 3 6-Cl 0 H H CFs 1
1-052. 3 6-Cl 0 H H| CFRH |1
1-053. 3 6-Cl 0 H H CFs |2
1-054. 3 6-Cl 0 H H |(CF2).CF3| 0
1-055. 3 6-Cl 0 H H |(CF2):CFs| 1
1-056. 3 6-Cl 0 H H [(CF2)CF| 2
1-057. 3 6-Cl 0 Me H |(CF2)CF3| 2
1-058. 3 6-Cl 0 H H| CFH |2
1-059. 3 6-Cl 0 F H CFs |2
1-060. 3 6-Cl 0 F H| CFH |2
1-061. 3 6-Cl 0 F F CFs |2
1-062. 3 6-Cl 0 F F| CFRH |2
1-063. 3 6-Cl 0 cl H CFs |2
1-064. 3 6-Cl 0 Cl H| CFRH |2
1-065. 3 6-Cl 0 Cl Cli CFs |2
1-066. 3 6-Cl 0 Cl Cl| CFH |2
1-067. 3 6-CFs 0 H H CFs |0
1-068. 3 6-CFs 0 H H{ CFRH [0
1-069. 3 6-CFs 0 H H| CFs |1
1-070. 3 6-CFs 0 H H| CFRH |1
1-071. 3 6-CFs 0 H H CFs |2
1-072. 3 6-CFs3 0 H H| CFH |2
1-073. 3 6-CFs 0 Me H CFs |2
1-074. 3 6-CF3 0 Me H| CRH |2
1-075. 3 6-CF3 0 Me Me| CFs |2
1-076. 3 6-CF3 0 Me Me| CFH |2
1-077. 3 6-CF3 0 Et H| CFs |2
1-078. 3 6-CF3 0 Et H| CFH |2
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No. Posigdo \Y; r = R2| R n
1-079. 3 6-CFs 0 i-Pr H| CFs |2
1-080. 3 6-CFs 0 i-Pr H| CFH |2
1-081. 3 6-CFs 0 Pr H| CFs |2
1-082. 3 6-CFs 0 Pr H| CFH |2
1-083. 3 6-CFs 0 s-Bu H| CFs |2
1-084. 3 6-CF3 0 s-Bu H| CFH |2
1-085. 3 6-CF3 0 i-Bu. H| CFs |2
1-086. 3 6-CF3 0 i-Bu. Hi CFH |2
1-087. 3 6-CF3 0 Bu H| CFs |2
1-088. 3 6-CFs 0 Bu H| CFRH |2
1-089. 3 6-CFs 0| CHxcPr |H| CFz |2
1-090. 3 6-CFs 0 | CHxcPr | H| CFH |2
1-091. 3 6-CFs 0 |CHCH=CHx{ H | CFs |2
1-092. 3 6-CF; 0 |CH2CH=CHz{ H | CFH |2
1-093. 3 6-CF3 0 |[CHC=CHIH CFs |2
1-094. 3 6-CF3 0 |[CHXC=CH|H| CFH |2
1-095. 3 6-CFs 0| COOMe |H| CFs |2
1-096. 3 6-CFs 0| COOMe {H| CFH |2
1-097. 3 6-CF3 0 F H CFy |2
1-098. 3 6-CF3 0 F H| CFH |2
1-099. 3 6-CFs 0 F F| CFs |2

1-0100. 3 6-CF3 0 F F| CFH |2
1-0101. 3 6-CFs 0 Cl Hi CFs |2
1-0102. 3 6-CF3 0 Cl H| CFH |2
1-0103. 3 6-CF3 0 Cl Cl| CFs |2
1-0104. 3 6-CFs 0 Ci Cl| CFH |2
1-0105. 3 6-CF3 0 H H | CFCF3 | 0
1-0108. 3 6-CF; 0 H H | CFCFs | 1
1-0107. 3 6-CF3 0 H H | CFCF3 | 2
1-0108. 3 |6-OCHCF3| 0 H H{ CFs |0
1-0109. 3 |6-OCHCF3| 0 H H| CFH |0
1-0110. 3 16-OCHCF3| 0 H H| CFs |1
1-0111. 3  |6-OCH:XCFs| 0 H H{| CFH |1
1-0112. 3  |6-OCH:CF3| 0 H H| CFs [2
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No. Posigdo \% r R1 R2 R3Y n
1-0113. 3 |6-OCH:CF3| 0 H H| CFH |2
1-0114. 3 6C=CH | 0 H H| CFs |0
1-0115. 3 6-C=CH | 0 H H| CFH | O
1-0116. 3 6-C=CH | 0 H H| CFs |1
1-0117. 3 6-C=CH | 0 H H| CFH |1
1-0118. 3 6-C=CH | 0 H H| CF |2
1-0119. 3 6-C=CH | 0 H H| CFRH |2
1-0120. 3 6-C=CH | 1 H H| CFs |2
1-0121. 3 6-C=CH | 1 H H| CFH |2
1-0122. 3 6-SCFs | 0 H H CFs |0
1-0123. 3 6-SCF; | O H H} CFH |1
1-0124. 3 6-SCFs | O H H| CF |2
1-0125. 3 6-SCFs | O H H| CFH |2
1-0126. 3 6-SMe 0 H H| CFs |2
1-0127. 3 6-SMe 0 H H{ CFH |2
1-0128. 3 6-SOMe | O H H| CFs |2
1-0129. 3 6-SOMe | O H H| CFH |2
1-0130. 3 6-SO:Me | O H H CFs |2
1-0131. 3 6-SO-Me | 0 H Hj CFH |2
1-0132. 4 26-(Cl)2 | O H H CFs |0
1-0133. 4 26-(Ch2 | O H H{ CFH |0
1-0134. 4 26-Ch2 | O H H| CFs |1
1-01386. 4 26-(Ch2 | O H H| CFH |1
1-0136. 4 26-Cl2 | O H H| CFs |2
1-0137. 4 26-(Cl)2 | O H H| CFH |2
1-0138. 4 26-Cl)2 | O Me H CFs |2
1-0139. 4 26-Clh2 | O Me H| CFRH |2
1-0140. 4 2,356-F)| 0 H H CFs |0
1-0141. 4 2,356-(F)| O H H| CFH |0
1-0142. 4 2,356-(Fla] 0 H H| CFs |1
1-0143. 4 2,356-(Flai O H H| CFH |1
1-0144. 4 2,35,6-(Fu| O H H| CFs |2
1-0145. 4 2,3,56~F)| O H H| CFH |2
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De modo andlogo aos compostos numerados de 1-01 a
0145 s&do os compostos numerados de 1-1 a 1-145, em que
varidveis tém o mesmo significado exceto quando m é 1,
vez de 0.
Tabela 2: Descreve exemplos com compostos com numero

tipo 2-xxxx como representado na seguinte férmula:

2-XXXX

Compostos de ntmero 2-01 a 2-01 13: m = 0

as

em

do
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No. Posigéo v R rR2| RV [p
2-01. 2 4,6-(Cl), H H| CFs |0
202. 2 4,6-(Cl), H H| CRH |0
2-03. 2 4,6-(Cl)2 H H| CFs |1
204, 2 4,6-(Cl)2 H H| CFH |1
2-05. 2 4,6-(Cl), H H| CFs |2
2-08. 2 4,6-(Cl)2 H H| CRH |2
2-07. 2 4-CF3 H H CFs |2
2-08. 2 4-CF3 H H| CFH | 2
2-09. 2 4-CF3 COOMe H CFs |2
2-010. 2 4-CF3 COOMe H| CF2H | 2
2-011. 2 4-CFs COOEt H CFs |2
2-012. 2 4-CF3 COOEt H| CFH |2
2-013. 2 4-CF3 CN H CFs [2
2-014. 2 4-CF3 CN H| CFH |2
2-015. 4 2,6-(Cl)2 H H{ CFs |O
2-016. 4 2,6-(Cl)2 H H| CFH [0
2-017. 4 2,6-(Cl)2 H H CFs |1
2-018. 4 2,6-(Cl)2 H H| CFH |1
2-019. 4 2,6-(Cl)2 H H CFs |2
2-020. 4 2,6-(Cl)2 H H| CFH |2
2-021. 4 2-CF3 H H CFs |2
2-022. 4 2-CF3 H H| CFH |2
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No. Posigdo v R’ rz| RT |n
2023, 4 2CF; | COOMe |H| CFs |2
2-024, 4 2CF; | COOMe |H | CFH |2
2-025. 4 2-CFs COOEt |H | CF |2
2-026. 4 2-CFs COOEt |H | CFH |2
2-027. 4 2-CFs CN |H]| cR |2
2-028. 4 2-CFs CN | H|CFH |2
2-029. 4 6-CFs H H| CFs |2
2-030. 4 6-CFs H H| CFH |2
2-031. 4 6CFs | COOMe |H| CFs |2
2-032. 4 6-CF; | COOMe |H | CFH |2
2-033. 4 6-CFa COOEt |H| CFs |2
2-034, 4 6-CFs COOEt |H | CFH |2
2035. 4 6-CFs CN |H| CF |2
2-036. 4 6-CFs CN |H|CRH |2
2-037. 5 2-CFs H H| CFs |0
2-038. 5 2-CFs H H| CFH |0
2-039. 5 2-CFs H H| cF |1
2-040. 5 2-CFs H H| CFH |1
2-041. 5 2-CFs H H| cR |2
2-042. 5 2-CFs H H| CrH |2
2-043. 5 2-CFs Me |H| CFs |2
2044, 5 2-CFs Me |H| CFH |2
2-045. 5 2-CFs Me [Me| CFs |2
2-046. 5 2-CFs Me [Me| CFH |2
2-047. 5 2-CFs Et H| CFs |2
2-048. 5 2-CFs Et H| CFH |2
2-049. 5 2-CFs iPr | H| CF |2
2-050. 5 2-CFs iPr | H|CFH |2
2-051. 5 2-CFs Pr H| CcR |2
2-052. 5 2-CFs Pr H | CFH |2
2-053. 5 2-CFs sBu | H| CFs |2
2-054. 5 2-CFs s-Bu | H | CFH |2
2-055. 5 2-CFs Bu |H| CRs |2
2-056. 5 2-CF4 “Bu | H | CFH |2
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No. Posigéo v R? rz| RV [j
2-057. 5 2-CF3 Bu H CFs |2
2-058. 5 2-CF3 Bu H| CFH | 2
2-059. 5 2-CF3 CHzc-Pr | H CF; |2
2-060. 5 2-CF3 CHxc-Pr | H| CFH | 2
2-061. 5 2-CF3 CH2CH=CHz| H CFs |2
2-062. 5 2-CF3 CH,CH=CHz| H | CF2H | 2
2-063. 5 2-CF3 CHC=CH | H CFs |2
2-064. 5 2-CF3 CHC=CH | H | CFa2H |2
2-065. 5 2-CFs; COOMe H CFs |2
2-066. 5 2-CF3 COOMe H| CFH | 2
2-067. 5 2-CF3 CONHEt | H CFs |2
2-068. 5 2-CF3 CONHEt [H | CFH | 2
2-069. 5 2-CF3 CSNHMe | H CFs |2
2-070. 5 2-CF3 CSNHMe |H | CFH | 2
2-071. 5 2-CF3 F H CFs |2
2-072. 5 2-CF3 F H| CFH | 2
2-073. 5 2-CF3 F F CFs |2
2-074. 5 2-CF3 F F | CFH | 2
2-075. 5 2-CF3 Cl H CFs 12
2-076. 5 2-CF3 Cl H| CFH | 2
2-077. 5 2-CF3 Cl Cl| CFs |2
2-078. 5 2-CF3 Cl Cl| CFH | 2
2-079. 5 2-CF3 H H [CF:CF3| O
2-080. 5 2-CF3 H H |CFCF3| 1
2-081. 5 2-CF3 H H |CFCF3| 2
2-082. 5 2-CFs-4-Me H H CFs |0
2-083. 5 2-CF3-4-Me H H| CFH | O
2-084. 5 2-CF3-4-Me H H CFs |1
2-085. 5 2-CFs-4-Me H H | CFH |1
2-086. 5 2-CF3-4-Me H H CFs |2
2-087. 5 2-CF3-4-Me H H| CFH |2
2-088. 5 2-CF3-4-Me Me H CFs {2
2-089. 5 2-CFs-4-Me Me H| CFH |2
2-090. 5 2-SCF3s-4-Me H H CFs |0
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Posigdo V R rz| R [p

2-091. 5 2-SCF3-4-Me H H| CFH {0
2-092. 5 2-SCFs-4-Me H H| CFs |1
2-093. 5 2-SCF3-4-Me H H | CF2H |1
2-094. 5 2-SCF3-4-Me H H| CFs |2
2-095. 5 2-SCF3-4-Me H H| CFH |2
2-096. 5 2-SCF3-4-Me Me H|l CFs |2
2-097. 5 2-SCF3-4-Me Me H| CFH |2
2-098. 5 2-c-Pr H H| CFs {0
2-099. 5 2-c-Pr H H| CFH [0
2-0100. 5 2-c-Pr H H| CFs |1
2-0101. 5 2-c-Pr H H| CFH |1
2-0102. 5 2-c-Pr H H| CFs |2
2-0103. 5 2-c-Pr H H| CFH [ 2
2-0104. 5 2-c-Pr Me H| CFs |2
2-0105. 5 2-c-Pr Me H| CFH |2
2-0106. 5 2-t-Bu H H| CFs [0
2-0107. 5 2-t-Bu H H| CFH | O
2-0108. 5 2-t-Bu H H| CFs |1
2-0109. 5 2-t-Bu H H | CF2H |1
2-0110. 5 2-t-Bu H H| CFs |2
2-0111. 5 2-t-Bu H H| CFaH |2
2-0112. 5 2-t-Bu Me H| CFs |2
2-0113. 5 2-t-Bu Me H | CFH |2

De modo andlogo aos compostos numerados de 2-01 a 2-

0113 sdo os compostos numerados de 2-1 a 2-113,

varidveils tém o mesmo significado exceto por m

vez de O.

Tabela 3:

Descreve exemplos com compostos

com

em gue as

ser 1, em

numero do
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tipo 3-xxxx como representado na seguinte férmula:

R'R? Q)
YI'L’I/Y\%S/\/S\RBU

YX N (©),

3-XXXX

Compostos de numero 3-01 a 3-062: m = 0
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No. Y1 Y2 Y3 Y4 R? R2 R3v n
3-01. C-H N C-H C-Cl H H CFs 2
3-02. C-H N C-H C-Cl H H CF2H 2
3-03. C-H N C-H C-Cl |COOMe| H CFs 2
3-04. C-H N C-H C-Cl |COOMe| H CF2H 2
3-06. C-H N C-H C-Cl |COOMe|l H CF3 2
3-06. C-H N C-H C-CI |COOMe} H CFzH 2
3-07. C-H N CH C-Ci CN H CF; 2
3-08. C-H N C-H C-Cl CN H CFH 2
3-09. C-Cl N C-CN C-CN H H CFs 2

3-010. C-Cl N C-CN C-CN H H CF2H 2
3-011. C-Cl N C-CN C-CN [COOMe| H CF; 2
3-012. C-Cl N C-CN C-CN |COOMe| H CF2H 2
3-013. c-Cl N C-CN C-CN |[COOEt| H CFs 2
3-014. C-Cl N C-CN C-CN (COOEt| H CFzH 2
3-015. C-Cl N C-CN C-CN CN H CF; 2
3-016. C-Ci N C-CN C-CN CN H CF2H 2
3-017. C-H N C-CN C-CN H H CFs 2
3-018. C-H N C-CN C-CN H H CF2H 2
3-019. C-H N C-CN C-CN [COOMe| H CFs 2
3-020. C-H N C-CN C-CN |COOMe| H CFzH 2
3-021. C-H N C-CN C-CN |COOEt| H CFs 2
3-022. CH N C-CN C-CN |COOEt| H CFH 2
3-023. C-H N C-CN C-CN CN H CFs 2
3-024. C-H N C-CN C-CN CN H CF2H 2
3-025. C-H | C-H Cc-Cl N H H CFs 2
3-026. CH}{ C-H C-Cl N H H CFH 2
3-027. CH| CH C-Cl N COOMe| H CFs; 2
3-028. CH | CH C-Cl N COOMe| H CF:H 2
3-029. C-H | C-H C-Cl N COOEt| H CFs 2
3-030. C-H | C-H C-Cl N COOEt| H CFaH 2
3-031. C-H | C-H Cc-Cl N CN H CFs 2
3-032. CH | CH C-Cl N CN H CF2H 2
3-033. CH | C-H C-CF3 N H H CFs 2
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No. Y1 Y2 Y3 Y4 R R2 R3v n
3-034. C-H | C-H C-CF3 N H H CF2H 2
3-035. C-H | C-H C-CF3 N COOMe| H CFs 2
3-036. C-H | C-H C-CF3 N COOMe| H CF2H 2
3-037. C-H | C-H C-CFs N COOEt| H CFs 2
3-038. C-H | C-H C-CF3 N COOEt| H CF2H 2
3-039. CH | CH C-CFs N CN H CFs; 2
3-040. CH | CH C-CF3 N CN H CF2H 2
3-041. N C-Cl N C-Ci H H CFa 2
3-042. N C-Cl N C-Cl H H CFzH 2
3-043. N C-Cl N C-Cl [COOMe| H CFs 2
3-044. N C-Cl N C-Ci |COOMe| H CF2H 2
3-045. N C-Cl N C-Cl COOEt| H CFa 2
3-046. N C-Cl N C-Ci COOEt| H CF2H 2
3-047. N C-Cl N C-Cl CN H CFs; 2
3-048. N C-Ci N C-Ci CN H CF2H 2
3-049. N |C-OMe N C-OMe H H CFs 2
3-050. N |C-OMe N C-OMe H H CF2H 2
3-051. N |C-OMe N C-OMe |COOMe| H CFs 2
3-052. N |C-OMe N C-OMe |[COOMe| H CF2H 2
3-053. N |C-OMe N C-OMe |[COOEt| H CFs 2
3-054. N |C-OMe N C-OMe [COOEt| H CFH 2
3-055. N |C-OMe N C-OMe CN H CF; 2
3-056. N |C-OMe N C-OMe CN H CF2H 2
3-057. C-H | C-H |C-CH=CH-CH=CH-C| H H CFs 0
3-058. C-H | C-H |C-CH=CH-CH=CH-C| H H CF2H 0
3-059. CH | C-H |[C-CH=CH-CH=CH-C| H H CF3 1
3-060. CH | C-H |C-CH=CH-CH=CH-C| H H CFzH 1
3-061. C-H | C-H |C-CH=CH-CH=CH-C| H H CFs 2
3-062. C-H | C-H |C-CH=CH-CH=CH-C| H H CF2H 2

De modo analogo aos compostos numerados de 3-01 3-
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062 sdo os compostos numerados de 3-1 a 3-62, em que as
variaveis tém o mesmo significado exceto por m ser 1, em

vez de O.
Tabela 4: Descreve exemplos com compostos de numero do tipo

4-xxxx como representado na seguinte férmula:

F{1 F{Z (E?)nq
3 E;/,\\\\‘d,frss\\

4 2 M
v— 7N O,

5—N
1

3U

R

4-xxXxXX

Compostos de numero de 4-01 a 4-0487: m = O
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No. Posigio v R R2 R n
4-01. 1 3-CF3 H H CF; 0
4-02. 1 3-CF3 H H CF2H 0
4-03. 1 3-CF3 H H CF3 1
4-04. 1 3-CF3 H H CF2H 1
4-05. 1 3-CF3 H H CF3 2
4-06. 1 3-CF3 H H CF2H 2
4-07. 1 3-CF3 Me H CF3 0
4-08. 1 3-CF3 Me H CF2H 0
4-09. 1 3-CFs Me H CF3 1

4-010. 1 3-CF3 Me H CF2H 1
4-011. 1 3-CF3 Me H CFs 2
4-012. 1 3-CF3 Me H CF2H 2
4-013. 1 3-CF3 Et H CFs3 0
4-014. 1 3-CF3 Et H CF2H 0
4-015. 1 3-CF3 Et H CFs 1
4-016. 1 3-CF3 Et H CF2H 1
4-017. 1 3-CF3 Et H CFs3 2
4-018. 1 3-CF3 Et H CF2H 2
4-019. 1 3-CF3 i-Pr H CFs 0
4-020. 1 3-CF3 i-Pr H CF2H 0
4-021. 1 3-CF3 i-Pr H CF; 1
4-022. 1 3-CF3 i-Pr H CF2H 1
4-023. 1 3-CF3 i-Pr H CFs 2
4-024. 1 3-CF3 i-Pr H CF2H 2
4-025. 1 3-CF3 c-Pr H CF3 0
4-026. 1 3-CF3 c-Pr H CF2H 0
4-027. 1 3-CF3 c-Pr H CF3 1
4-028. 1 3-CF; c-Pr H CFH 1
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No. Posigéo \Y; R? R2 R’ n
4-029. 1 3-CF3 c-Pr H CFs 2
4-030. 1 3-CFs c-Pr H CF2H 2
4-031. 1 3-CF3 Pr H CFs 0
4-032. 1 3-CF3 Pr H CF2H 0
4-033. 1 3-CF; Pr H CFa 1
4-034. 1 3-CF3; Pr H CF2H 1
4-035. 1 3-CF3 Pr H CFs 2
4-036. 1 3-CF3 Pr H CFzH 2
4-037. 1 3-CF3; s-Bu H CFs 0
4-038. 1 3-CF3 s-Bu H CF2H 0
4-039. 1 3-CFs s-Bu H CFs 1
4-040. 1 3-CF3 s-Bu H CF2H 1
4-041. 1 3-CF3 s-Bu H CFs 2
4-042. 1 3-CF; s-Bu H CF2H 2
4-043. 1 3-CFs i-Bu H CFs 0
4-044. 1 3-CFs i-Bu H CF2H 0
4-045. 1 3-CFs i-Bu H CFs 1
4-046. 1 3-CFs; i-Bu H CF2H 1
4-047. 1 3-CFs i-Bu H CFs 2
4-048. 1 3-CF3 i-Bu H CF2H 2
4-049. 1 3-CF3 Bu H CFs 0]
4-050. 1 3-CF3 Bu H CFaH 0
4-051. 1 3-CFs Bu H CF3 1
4-052. 1 3-CFs Bu H CF2H 1
4-053. 1 3-CF3; Bu H CFs 2
4-054. 1 3-CFs Bu H CFH 2
4-055. 1 3-CFs 2-Pen H CFs 0
4-056. 1 3-CFs; 2-Pen H CFoH 0
4-057. 1 3-CFs; 2-Pen H CF3 1
4-058. 1 3-CF3; 2-Pen H CFH 1
4-059. 1 3-CFs 2-Pen H CFs 2
4-060. 1 3-CF3 2-Pen H CFaH 2
4-061. 1 3-CFs 3-Pen H CFs; 0
4-062. 1 3-CFs 3-Pen H CF2H 0
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No. Posigéo \Y R? R2 R n
4-063. 1 3-CF3 3-Pen H CFs 1
4-064. 1 3-CF3 3-Pen H CF2H 1
4-065. 1 3-CFs 3-Pen H CFs 2
4-066. 1 3-CFs 3-Pen H CF2H 2
4-067. 1 3-CFs c-Pen H CFs 0
4-068. 1 3-CF3; c-Pen H CFaH 0
4-069. 1 3-CF3; c-Pen H CF3 1
4-070. 1 3-CF; c-Pen H CF2H 1
4-071. 1 3-CF3 c-Pen H CF3 2
4-072. 1 3-CF3; c-Pen H CF2H 2
4-073. 1 3-CFs c-Hex H CF3 0
4-074. 1 3-CFs c-Hex H CF2H 0
4-075. 1 3-CFs c-Hex H CFs 1
4-076. 1 3-CFs c-Hex H CF2H 1
4-077. 1 3-CF; c-Hex H CFs 2
4-078. 1 3-CFs c-Hex H CF2H 2
4-079. 1 3-CFs CN H CFa 0
4-080. 1 3-CF; CN H CF2H 0
4-081. 1 3-CFs CN H CFs 1
4-082. 1 3-CFs CN H CF2H 1
4-083. 1 3-CFs CN H CFs; 2
4-084. 1 3-CFs CN H CF2H 2
4-085. 1 3-CFs COOMe H CF3 0
4-086. 1 3-CFs COOMe H CFzH 0
4-087. 1 3-CFs COOMe H CFs 1
4-088. 1 3-CFs COOMe H CF2H 1
4-089. 1 3-CFs COOMe H CF3 2
4-090. 1 3-CFs COOMe H CFzH 2
4-091. 1 3-CFs COOEt H CF3 0
4-092. 1 3-CFs COOEt H CF2H 0
4-093. 1 3-CFs COOEt H CF3 1
4-094. 1 3-CFs COOEt H CF2H 1
4-095. 1 3-CF3 COOEt H CF3 2
4-096. 1 3-CFs COOEt H CF2H 2
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No.  [posigdo v R? rRR| RT  |n
4-097. 1 | 3-CFs5-Me H H| o o
4-098. 1 | 3CFs5Me H H| crH |o
4-099. 1 | 3CFs5-Me H H| cofs |1

4-0100. 1 | 3-CFs5-Me H H| crH |1
4-0101. 1 | 3-CFs5-Me H H| ©of |2
4-0102. 1 | 3-CFs5-Me H H| CRH |2
4-0103. 1| 3-CFsb-Me Me H] cr |o
4-0104. 1 | 3CFs5-Me Me H| crH o
4-0105. 1 | 3CFs5Me Me H| ©oF |1
4-0106. 1 | 3CFs5Me Me H| CRH |1
4-0107. 1 | 3CFs5-Me Me H| cofs |2
4-0108. 1 | 3CFs5Me Me H| crH |2
4-0109. 1 | 3-CFs5-Me CN H| cr o
4-0110. 1 | 3-CFs5-Me CN H| crH o
4-0111. 1 | 3-CFs5-Me CN H| cf |1
4-0112. 1 | 3-CFs5-Me CN H| CFRH |1
4-0113, 1 | 3-CFs5-Me CN H| cr |2
4-0114. 1 | 3-CFs5-Me CN H| CRH |2
4-0115. 1 | 3CFs5Me COOMe H| cfs |o
4-0116. 1 | 3-CFs5-Me COOMe H| CRH |0
4-0117. 1 | 3CFs5Me COOMe H| cr |1
4-0118. 1 | 3CFs5Me COOMe H| CRH |1
4-0119. 1| 3CFsbMe COOMe H| cof |2
4-0120. 1 | 3-CFs5-Me COOMe H| CRH |2
4-0121, 1 | 3CFs5Me COOEt H] o/ o
4-0122, 1 | 3CFs5Me COOF H| crH |o
4-0123, 1 | 3-CFs5Me COOE! H| cof: |1
4-0124, 1 | 3-CFs5-Me COOEt H| crH |1
4-0125. 1 | 3CFs5Me COOEt H| cr |2
4-0126. 1 | 3-CFs5-Me COOEt H| crH |2
4-0127. 1 | 3-CFs4-CN H H| cr o
4-0128, 1 | 3-CFs4-CN I H| crH |o
4-0129. 1 | 3-CFs4-CN H H] cr |1
4-0130. 1 | 3-CFs4CN H H| CRH |1
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No. Posigdo \Vj R1 R2 R n
4-0131. 1 3-CF34-CN H H CFs; 2
4-0132. 1 3-CF3-4-CN H H CFzH 2
4-0133. 1 3-CF34-CN H H CFs 2
4-0134. 1 3-CF34-CN H H CFzH 2
4-0135. 1 3-CF3-4-CN Me H CFs 0
4-0136. 1 3-CF34-CN Me H CFzH 0
4-0137. 1 3-CF3-4-CN Me H CFs 1
4-0138. 1 3-CF34-CN Me H CFzH 1
4-0139. 1 3-CFs4-CN Me H CFs 2
4-0140. 1 3-CF3-4-CN Me H CF2H 2
4-0141. 1 4-CF3 H H CFs 0
4-0142. 1 4-CF; H H CFzH 0
4-0143. 1 4-CF3 H H CFs 1
4-0144. 1 4CF3 H H CFH 1
4-0145. 1 4-CF, H H CFs 2
4-0146. 1 4-CF3 H H CF2H 2
4-0147. 1 4-CF; Me H CFs 0
4-0148. 1 4-CF3 Me H CFzH 0
4-0149. 1 4-CF; Me H CFs 1
4-0150. 1 4-CF; Me H CFH 1
4-01561. 1 4-CF, Me H CFs 2
4-0152. 1 4-CF3 Me H CFzH 2
4-0153. 1 4CF3 Et H CFs 0
4-0154. 1 4CF3 Et H CF2H 0
4-0155. 1 4-CF3 Et H CFs 1
4-0156. 1 4CF; Et H CF2H 1
4-0157. 1 4-CF; Et H CFs 2
4-0158. 1 4-CF; Et H CF2H 2
4-0159. 1 4-CF; i-Pr H CF3 0
4-0160. 1 4-CF3 i-Pr H CFH 0
4-0161. 1 4-CF; i-Pr H CFs 1
4-0162. 1 4-CF3 i-Pr H CF2H 1
4-0163. 1 4-CF3; i-Pr H CFs 2
4-0164. 1 4-CF3 i-Pr H CF2H 2
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No. [Posicao Vv R Re | RU [n
4-0165. 1 4-CFs c-Pr H CRs |0
4-0166. 1 4-CF; c-Pr H| CrH |0
4-0167. 1 4-CF; c-Pr H CFs |1
4-0168. 1 4-CFs c-Pr H| CRH |1
4-0169. 1 4-CFs c-Pr H CFs |2
4-0170. 1 4-CFs c-Pr H| crH |2
4-0171. 1 4-CF; Pr H CFs |0
4-0172. 1 4-CF; Pr H| CRH |o0
4-0173. 1 4-CFs Pr H CFs |1
4-0174. 1 4-CFs Pr H| crH |1
4-0175. 1 4-CFs Pr H CFs |2
4-0176. 1 4-CFs Pr H| CrH |2
4-0177. 1 4-CFs s-Bu H CFs |0
4-0178. 1 4-CF; s-Bu H| crH |o
4-0179. 1 4-CFs s-Bu H CFs | 1
4-0180. 1 4-CFs s-Bu H| CRH |1
4-0181. 1 4-CFs s-Bu H CFs |2
4-0182. 1 4-CFs s-Bu H| CRH |2
4-0183. 1 4-CF; i-Bu H CFs |0
4-0184. 1 4-CFs i-Bu H| CFRH |0
4-0185. 1 4-CF5 i-Bu H CFs |1
4-0186. 1 4-CFs i-Bu H| CrRH |1
4-0187. 1 4-CFs i-Bu H CFs |2
4-0188. 1 4-CFs i-Bu H| CRH |2
4-0189. 1 4-CFs Bu H CFs |0
4-0190. 1 4-CFs Bu H| crH |0
4-0191. 1 4-CFs Bu H CFs | 1
4-0192. 1 4-CF, Bu H| crH |1
4-0193. 1 4-CFs Bu H CFs |2
4-0194. 1 4-CFs Bu H| crH |2
4-0195. 1 4-CFs 2-Pen H CFs |0
4-0196. 1 4-CFs 2-Pen H| CrH |0
4-0197. 1 4-CFs 2-Pen H CFs |1
4-0198. 1 4-CF; 2-Pen H| CRH |1
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No. [posicéo v R! rRe | RY [q
4-0199. 1 4-CF3 2-Pen H CF3 2
4-0200. 1 4-CF; 2-Pen H CF2H 2
4-0201. 1 4-CF; 3-Pen H CF3 0
4-0202. 1 4-CF; 3-Pen H CF2H 0
4-0203. 1 4-CFs 3-Pen H CFs; 1
4-0204. 1 4-CF3; 3-Pen H CF2H 1
4-0205. 1 4-CF3 3-Pen H CFs 2
4-0206. 1 4-CF3 3-Pen H CF2H 2
4-0207. 1 4-CF3 c-Pen H CFs 0
4-0208. 1 4-CF3 c-Pen H CF2H 0
4-0209. 1 4-CF; c-Pen H CF3; 1
4-0210. 1 4-CF3 c-Pen H CF2H 1
4-0211. 1 4-CF3 c-Pen H CF3; 2
4-0212. 1 4-CF; c-Pen H CF2H 2
4-0213. 1 4-CF; c-Hex H CFa 0
4-0214. 1 4-CFs c-Hex H CF2H 0
4-0215. 1 4-CF3 c-Hex H CF3 1
4-0216. 1 4-CF3 c-Hex H CF2H 1
4-0217. 1 4-CF3 c-Hex H CF3 2
4-0218. 1 4-CF3 c-Hex H CFzH 2
4-0219. 1 4-CF3 CN H CF3 0
4-0220. 1 4-CF3 CN H CF2H 0
4-0221. 1 4-CF3 CN H CFs 1
4-0222. 1 4-CF3 CN H CF2H 1
4-0223. 1 4-CF3 CN H CF3 2
4-0224. 1 4-CF CN H CF2H 2
4-0225. 1 4-CF, COOMe H CF3 0
4-0226. 1 4-CF3 COOMe H CF2H 0
4-0227. 1 4-CF3 COOMe H CF3; 1
4-0228. 1 4-CF3 COOMe H CF2H 1
4-0229. 1 4-CF3 COOMe H CFs 2
4-0230. 1 4-CF3 COOMe H CF2H 2
4-0231. 1 4-CF3 COOEt H CF3 0
4-0232. 1 4-CF3 COOEt H CF2H 0
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No. Posigdo \% R? R2 R n
4-0233. 1 4-CF3 COOEt H CFs 1
4-0234. 1 4-CF3 COOEt H CF2H 1
4-0235. 1 4-CF3 COOEt H CF3 2
4-0236. 1 4-CF3 COOEt H CFzH 2
4-0237. 3 1-Me-5-OCHF H H CF3 0
4-0238. 3 1-Me-5-OCHF H H CF2H 0
4-0239. 3 1-Me-5-OCHF2 H H CF3 1
4-0240. 3 1-Me-5-OCHF2 H H CFzH 1
4-0241. 3 1-Me-5-OCHF H H CF3 2
4-0242. 3 1-Me-5-OCHF; H H CF2H 2
4-0243. 4 1-t-Bu H H CF3 0
4-0244. 4 1-t-Bu H H CFzH 0
4-0245. 4 1-t-Bu H H CFs 1
4-0246. 4 1-t-Bu H H CF2H 1
4-0247. 4 1+Bu H H CFs 2
4-0248. 4 1-t-Bu H H CFzH 2
4-0249. 4 1-CHF2 H H CFs 0
4-0250. 4 1-CHF2 H H CF:H 0
4-0251. 4 1-CHF2 H H CF3 1
4-0252. 4 1-CHF2 H H CFzH 1
4-0253. 4 1-CHF2 H H CFs 2
4-0254. 4 1-CHF; H H CFH 2
4-0255. 4 1-Me-3-CF3-5- H H CF3 0
OCHF;

4-0256. 4 1-Me-3-CF3-5- H H CF2H 0
OCHF;

4-0257. 4 1-Me-3-CF3-5- H H CF3 1
OCHF2

4-0258. 4 1-Me-3-CF3-5- H H CF2H 1
OCHF:

4-0259. 4 1-Me-3-CF3-5- H H CFs 2
OCHF>

4-0260. 4 1-Me-3-CF3-5- H H CF:H 2

OCHF;
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No. Posigdo vV R? R2 R n
4-0261. 5 1-Me-3-OCHF2 H H CF; 0
4-0262. 5 1-Me-3-OCHF2 H H CF2H 0
4-0263. 5 1-Me-3-OCHF> H H CF3 1
4-0264. 5 1-Me-3-OCHF: H H CF2H 1
4-0265. 5 1-Me-3-OCHF2 H H CFs; 2
4-0266. 5 1-Me-3-OCHF2 H H CF2H 2
4-0267. 1 3-CF3 CO:2Me Me CF3 0
4-0268. 1 3-CF3 CO:Me Me CF2H 0
4-0269. 1 3-CF; CO:Me Me CFs 1
4-0270. 1 3-CF3 CO:2Me Me CF2H 1
4-0271. 1 3-CF3 CO:2Me Me CF3 2
4-0272. 1 3-CF3 CO:Me Me CF2H 2
4-0273. 1 3-CF3 COEt Me CF3 0
4-0274. 1 3-CF3 COzEt Me CF2H 0
4-0275. 1 3-CFs CO:Et Me CFs; 1
4-0276. 1 3-CFs COqEt Me CFH 1
4-0277. 1 3-CF3; CO:Et Me CF; 2
4-0278. 1 3-CFs CO:Et Me CF2H 2
4-0279. 1 3-CF3 CO»-i-Pr Me CF3 0
4-0280. 1 3-CF; CO2-i-Pr Me CF2H 0
4-0281. 1 3-CFs CO2-i-Pr Me CFs 1
4-0282. 1 3-CF3 CO2-i-Pr Me CF2H 1
4-0283. 1 3-CFs CO2-i-Pr Me CFs 2
4-0284. 1 3-CF3 CO2-i-Pr Me CF2H 2
4-0285. 1 3-CFs CO2-i-Pr Me CFs 2
4-0286. 1 3-CF3 CO2-t-Bu H CF2H 0
4-0287. 1 3-CF3 CO2-t-Bu H CFs 0
4-0288. 1 3-CFs CO2-t-Bu H CF2H 1
4-0289. 1 3-CFs CO»-t-Bu H CFs 1
4-0290. 1 3-CFs CO2-t-Bu H CF2H 2
4-0291. 1 3-CFs CO2-t-Bu H CFs 2
4-0292. 1 3-CF; CO:2-t-Bu Me CF2H 0
4-0293. 1 3-CF; CO2-t-Bu Me CFs 0
4-0294. 1 3-CF; CO»-t-Bu Me CF2H 1
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No. |Posigao v R’ re | RV |nq
4-0295. 1 3-CFs COzt-Bu Me | CFs |1
4-0296. 1 3-CFs CO2t-Bu Me | CFH |2
4-0297. 1 3-CFs COt-Bu Me| CFs |2
4-0298. 1 3-CFs COz-c-Pen Me| CFH |0
4-0299. 1 3-CFs COz-c-Pen Me| CFs |0
4-0300. 1 3-CFs CO2-c-Pen Me | CFH |1
4-0301. 1 3-CFs COz-c-Pen Me| CF |1
4-0302. 1 3-CFs COx-c-Pen Me| CFH |2
4-0303. 1 3-CFs CO2-c-Pen Me| CFs |2
4-0304. 1 3-CFs CO.CH.CFs Me| CFRH |0
4-0305. 1 3-CFs CO2CH:CFs Me| CF |0
4-0306. 1 3-CFs CO2CH;CF3 Me | CFH |1
4-0307. 1 3-CFs CO.CH.CF3 Me| CF |1
4-0308. 1 3-CFs CO2CH.CFs Me | CFH |2
4-0309. 1 3-CFs CO.CH.CFs Me| CFs |2
4-0310. 1 3-CFs COxCHz):OMe  |Me| CFH |0
4-0311. 1 3-CFs COxCHz2):0Me |Me| CFs |0
4-0312. 1 3-CFs COx(CH2):OMe | Me | CFH |1
4-0313. 1 3-CFs CO.(CHz2).0Me |Me| CFs |1
4-0314. 1 3-CFs COxCH2):OMe  |Me| CFH |2
4-0315. 1 3-CFs COCH2):0Me |Me| CFs |2
4-0316. 1 3-CFs CO.CH(Me)CH:0OMe |Me| CFH |0
4-0317. 1 3-CFs CO.CH(Me)CH:OMe |Me| CFs |0
4-0318. 1 3-CFs CO.CH(Me)CH:OMe |Me | CFH |1
4-0319. 1 3-CFs CO.CH(Me)CH:OMe |Me | CFs | 1
4-0320. 1 3-CFs CO.CH(Me)CH:OMe |Me | CRH |2
4-0321. 1 3-CFs CO.CH(Me)CH:OMe |Me | CFs |2
4-0322. 1 3-CFs  |CO2(CH2)20(CH2):OMe|Me | CFH |0
4-0323. 1 3-CF;  |CO2(CH2):0(CH2).0Me|Me | CF; |0
4-0324. 1 3-CF;  |COa(CH2)20(CHz).OMe | Me | CFH | 1
4-0325. 1 3-CF;  |CO(CH2):0(CH2):OMe|Me | CFs |1
4-0326. 1 3-CFs CO.CH(Me)CH:OMe |Me | CFH |2
4-0327. 1 3-CFs CO.CH(Me)CH:OMe |Me| CFs |2
4-0328. 1 3-CF;  |CO2(CH2):0(CH2).OMe | Me | CFH |0




69

No. Posigao . R R2 R n
4-0329. 1 3-CF3 CO»(CH2)20(CH2).0Me | Me CF3 0
4-0330. 1 3-CF3 CO2(CH,)20(CH2),0Me | Me | CF.H 1
4-0331. 1 3-CF; CO,(CH;)20(CHz).0Me | Me CF3 1
4-0332. 1 3-CF;3 CO,(CH>),0(CH2).OMe | Me | CFH | 2
4-0333. 1 3-CFs3 CO2(CH2)20(CH2).0Me | Me CFs 2
4-0334. 1 3-CFs CO2(CH2)2SMe Me CFH 0
4-0335. 1 3-CFs3 CO2(CH2):SMe Me CFs 0
4-0336. 1 3-CF3 CO2(CHy)250:Me Me| CFH |2
4-0337. 1 3-CF3 CO2(CH2)2SO:Me Me CFs 2
4-0338. 1 3-CF3 CO2CH2CONH, Me | CFH 0
4-0339. 1 3-CF3 CO2CH2CONH; Me CF3 0
4-0340. 1 3-CF3 CO,CH,CONH; Me | CFH 1
4-0341. 1 3-CFs CO,CH,CONH; Me CF3 1
4-0342. 1 3-CFs3 CO2CH,CONH, Me | CFH 2
4-0343. 1 3-CFs CO2CH2CONH; Me CF; 2
4-0344. 1 3-CFs3 CO2CH(Me)CONHz |Me | CF.H |0
4-0345, 1 3-CF3 CO,CH(Me)CONH, | Me CF; 0
4-0346. 1 3-CF3 CO.CH(Me)CONH, | Me | CF.H 1
4-0347. 1 3-CF; CO,CH(Me)CONH, | Me CF3 1
4-0348. 1 3-CF3 CO.CH(Me)CONH, |Me | CFH |2
4-0349. 1 3-CFs CO.CH(CH3)CONH, | Me CFs 2
4-0350. 1 3-CF;3 CO2CH(Me)CN Me| CFH |0
4-0351. 1 3-CFs3 CO,CH(Me)CN Me CF; 0
4-0352. 1 3-CFs CO,CH(Me)CN Me | CF.H 1
4-0353. 1 3-CFs CO,CH(Me)CN Me CF3 1
4-0354. 1 3-CF3 CO,CH(Me)CN Me CF3 2
4-0355. 1 3-CF3 CO,CH(Me)CN Me| CFH |2
4-0356. 1 3-CF3 CO,CH,CH.CI Me CFs 0
4-0357. 1 3-CF3 CO2CHCH:CI Me| CFH |0
4-0358. 1 3-CF3 CO2CH,CHCI Me CFs 1
4-0359. 1 3-CF3 CO>CH.CH-CI Me | CF.H 1
4-0360. 1 3-CF3 CO2CHCH.CI Me CF3 2
4-0361. 1 3-CF3 CO,CH.CHCI Me| CFH |2
4-0362. 1 3-CF3 CO.C(Me),CO-Et H CF3 0
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4-0363. 1 3-CFs CO:C(Me).COEt | H | CFH |0
4-0364. 1 3-CFs CO.C(Me).COEt | H | CFs |1
4-0365. 1 3.CFs CO.C(Me).COEt | H | CFH | 1
4-0366. 1 3-CFs CO.C(Me).COEt | H | CFs |2
4-0367. 1 3-CF3 CO:C(Me).COEt | H | CFH |2
4-0368. 1 3-CFs CO.C(Me}.COEt |Me| CFs |0
4-0369. 1 3-CFs CO.C(Me),COEt |Me| CFRH |0
4-0370. 1 3-CFs CO:C(Me).COEt | Me| CFs |1
4-0371. 1 3-CFs CO.C(Me}.COEt | Me | CFH | 1
4-0372. 1 3-CFs CO.C(Me).COEt |Me| CFs |2
4-0373. 1 3-CFs CO.C(Me).CO:Et |Me| CFH |2
4-0374. 1 3-CFs COO-E? Me| cF |o
4-0375. 1 3-CFs COO-E? Me| CFH |oO
4-0376. 1 3-CFs COO-E? Me| cFr |1
4-0377. 1 3-CFs COO-E? Me | CFRH |1
4-0378. 1 3-CFs COO-E? Me| cFrs |2
4-0379. 1 3-CFs COO-E? Me | CFH |2
4-0380. 1 3-CFs COO-E3 Me| CFs |oO
4-0381. 1 3-CFs COO-E? Me| CFH |0
4-0382. 1 3-CFs COO-E? Me| CF |1
4-0383. 1 3-CFs COO-E? Me | CFH |1
4-0384. 1 3-CFs COO-E3 Me| cCFs |2
4-0385. 1 3-CFs COO-E? Me | CFH |2
4-0386. 1 3-CFs COO-E* Me| CF |O
4-0387. 1 3-CFs COO-E* Me| CRH |oO
4-0388. 1 3-CFs COO-E* Me| CF |1
4-0389. 1 3-CFs COO-E* Me | CFH |1
4-0390. 1 3-CFs COO-E* Me| cF |2
4-0391. 1 3-CFs COO-E* Me | CFH |2
4-0392. 1 3.-CFs COOCH,-E! Me| cFr |oO
4-0393. 1 3-CFs COOCH-E! Me| crH |oO
4-0394. 1 3-CFs COOCH-E! Me| cCF |1
4-0395. 1 3.-CF; COOCH;-E! Me | CFH |1
4-0396. 1 3-CFs COOCH-E! Me| CF |2
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4-0397. 1 3-CFs COOCHE Me | CFRH |2
4-0398. 1 3-CFs COOCH,E? Me| CFs |0
4-0399. 1 3-CFs COOCH,E? Me| CFH |0
4-0400. 1 3-CFs COOCH,E2 Me| CFs |1
4-0401. 1 3-CFs COOCH,E2 Me | CFH |1
4-0402. 1 3-CFs COOCH,E2 Me| CF |2
4-0403. 1 3-CFs COOCH,E2 Me| CFH |2
4-0404. 1 3-CFs CONH--Pr Me| CFs |0
4-0405. 1 3-CFs CONH--Pr Me| CFH |0
4-0406. 1 3-CFs CONH--Pr Me| CF |1
4-0407. 1 3-CFs CONH-i-Pr Me| CFH |1
4-0408. 1 3-CFs CONH-i-Pr Me| CF |2
4-0409. 1 3-CFs CONH-i-Pr Me| CFH |2
4-0410. 1 3-CFs Ac H CFs |0
4-0411. 1 3-CFs Ac H| crH |0
4-0412. 1 3-CFs Ac H CFs |1
4-0413. 1 3-CFs Ac H | CFRH |1
4-0414. 1 3-CFs Ac H CFs |2
4-0415. 1 3-CFs Ac H| CRH |2
4-0416. 1 3-CFs Ac Me| CFs |0
4-0417. 1 3-CFs Ac Me| CFH |0
4-0418. 1 3-CFs Ac Me| CFs |1
4-0419. 1 3-CFs Ac Me| CFH |1
4-0420. 1 3-CFs Ac Me CF3 2
4-0421. 1 3-CFs Ac Me| CRH |2
4-0422. 1 3-CF+4Cl COO-t-Bu H CFs |0
4-0423. 1 3-CF54-Cl COO-t-Bu H| CRH |0
4-0424. 1 3-CF54-Cl COO-t-Bu H CEs | 1
4-0425. 1 3-CF+4Cl COO-t-Bu H| CRH |1
4-0426. 1 3-CF>4Cl COO-t-Bu H CFs |2
4-0427. 1 3-CF+4-Cl COO-t-Bu H| CRH |2
4-0428. 1 3-CFs4-Cl COO-t-Bu Me| CF |0
4-0429. 1 3-CF>4-Cl COO-t-Bu Me| CFH |0
4-0430. 1 3-CF24-Cl COO-tBu Me| CFs |1
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4-0431, 1 3-CF54-Cl COO-tBu Me | CFH |1
4-0432. 1 3-CF54-Cl COO-t-Bu Me| CFs |2
4-0433. 1 3-CF54-Cl COO-tBu Me| CRH |2
4-0434. 1 3-CF24-NO; COO-t-Bu H CFs |0
4-0435. 1 3-CF54-NO; COO-t-Bu H| CFRH |0
4-0436. 1 3-CF24-NO; COO-tBu H CFs |1
4-0437. 1 3-CF24-NO; COO-tBu H | CFH |1
4-0438. 1 3-CF34-NO; COO-tBu H CFs |2
4-0439. 1 3-CF24-NO; COO-t-Bu H| CrH |2
4-0440. 1 3-CFs4-NO, COO-t-Bu Me| CFs |0
4-0441. 1 3-CFs4-NO, COO-t-Bu Me | CFH |0
4-0442. 1 3-CF+4-NO; COO-t-Bu Me| CFs |1
4-0443, 1 3-CF34-NO, COO-t-Bu Me | CRH |1
4-0444. 1 3-CF+4-NO, COO-tBu Me| CFs |2
4-0445. 1 3-CF+4-NO; COO-t-Bu Me | CFH |2
4-0446. 1 3-CFs5-Me COO-tBu H CFs |0
4-0447. 1 3-CFs5-Me COO-t-Bu H| CRH |0
4-0448. 1 3-CF+-5-Me COO-t-Bu H CFs |1
4-0449. 1 3-CF>5Me COO-t-Bu H| CFRH |1
4-0450. 1 3-CF>5-Me COO-t-Bu H CFs |2
4-0451. 1 3-CF>5-Me COO-t-Bu H| CRH |2
4-0452. 1 3-CFz5-Me COO-t-Bu Me| CFs |0
4-0453. 1 3-CFs5-Me COO-t-Bu Me| CFRH |0
4-0454. 1 3-CF>5-Me COO-t-Bu Me| CF |1
4-0455. 1 3-CFs5-Me COO-t-Bu Me| CFH |1
4-0456. 1 3-CFs5-Me COO-tBu Me| CF |2
4-0457. 1 3-CF>5-Me COO-tBu Me | CFH |2
4-0458. 1 5-CFs COOMe H CFs |0
4-0459. 1 5-CFs COOMe H| crH |0
4-0460. 1 5-CFs COOMe H CFs |1
4-0461. 1 5-CFs COOMe H| CRH |1
4-0462. 1 5-CFs COOMe H CFs |2
4-0463. 1 5-CFs COOMe H| CRH |2
4-0464. 1 3+Bu COO-t-Bu Me| CFs |0
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4-0465. 1 3tBu COO-t-Bu Me CFaH 0
4-0466. 1 3-t+-Bu COO--Bu Me CFs 1
4-0467. 1 3-t-Bu COO-t-Bu Me CFH 1
4-0468. 1 3-t+-Bu COO-t-Bu Me CFs 2
4-0469. 1 3t-Bu COO--Bu Me CFH 2
4-0470. 4 1-+t+-Bu-3-CF3-5-Cl H H CF3 0
4-0471. 4 1-+-Bu-3-CF3-5-Cl H H CF2H 0
4-0472. 4 1-+-Bu-3-CF3-5-Cl H H CFs 1
4-0473. 4 1-+-Bu-3-CF3-5-Cl H H CF2H 1
4-0474. 4 1+4-Bu-3-CF3-5-Cl H H CFa 2
4-0475. 4 1-+t+-Bu-3-CF3-5-Cl H H CFH 2
4-0476. 4 1-+4+Bu-3-CF3-5-Cl Me H CFs; 2
4-0477. 4 1-+-Bu-3-CF3-5-Cl Me H CF2H 2
4-0478. 4 1-+Bu-3-CF3 Me H CFs; 2
4-0479. 4 1-4+Bu-3-CF3 Me H CFH 2
4-0480. 1 3-CF; COO--Pr H CF3 0
4-0481. 1 3-CF; COO-i-Pr H CFH 0
4-0482. 1 3-CF; COO-i-Pr H CFs 1
4-0483. 1 3-CFs COO-i-Pr H CFH 1
4-0484. 1 3-CF; COO-i-Pr H CF3 2
4-0485. 1 3-CF; COO-i-Pr H CFH 2
4-0486. 1 3-CF3 COOH Me CFs 0
4-0487. 1 3-CF3 COOH Me CF2H 0

De modo andlogo aos compostos numerados de 4-01 a 4-
0487 sado os compostos numerados de 4-1 a 4-487, em que as
varidveis tém o mesmo significado exceto por m ser 1, em
vez de O.
Tabela 5: Descreve exemplos com compostos com numero do

tipo 5-xxxx,

como representado na seguinte férmula:
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Compostos de numero 5-01 a 5-0973: m = 0
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501, 1 3-CFs H H| CFR |0
5-02. 1 3-CFs H| cr |1
5-03. 1 3-CFs H| cR |2
5-04. 1 3-CFs Me H| Cr |0
5-05. 1 3-CFs Me H | CR |1
5-06. 1 3-CFs Me H| crs |2
5-07. 1 3-CF3 Me Me | CFs |2
5-08. 1 3-CFs Et H| cr |o
5-09. 1 3-CFs Et H| crs |1

5-010. 1 3-CFs Et H| CR |2
5.011. 1 3-CFs -Pr H| CrR |0
5-012. 1 3-CFs i-Pr H | CFs | 1
5-013. 1 3-CF3 -Pr H| CF |2
5-014. 1 3-CFs c-Pr H| Cr |0
5-015. 1 3-CFs cPr H| cr |1
5-016. 1 3-CFs c-Pr H| cr |2
5-017. 1 3-CFs Pr H | CR |0
5-018. 1 3-CFs Pr H | CFs | 1
5-019. 1 3-CFs Pr H| cr |2
5-020. 1 3-CFs s-Bu H | CR |0
5-021. 1 3-CFs s-Bu H | CR |1
5-022. 1 3-CFs s-Bu H| CR |2
5-023. 1 3-CFs i-Bu H| CFR |0
5-024. 1 3-CFs i-Bu H| crs |1
5-025. 1 3-CFs i-Bu H| cr |2
5-026. 1 3-CFs Bu H| cr |o
5-027. 1 3-CFs Bu H | cFs |1
5.028. 1 3-CFs Bu H| CR |2
5-029. 1 3-CFs 2-Pen H| cr |0
5-030. 1 3-CFs 2-Pen H| cr |1
5-031. 1 3-CFs 2-Pen H| cr |2
5-032. 1 3-CFs 3-Pen H| cr |0
5-033. 1 3-CFs 3-Pen H| CR |1
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5-034. 1 3-CFs 3-Pen H Ch | 2
5-035. 1 3-CFa c-Pen H CFs [ O
5-036. 1 3-CFs c-Pen H CFs | 1
5-037. 1 3-CF3 c-Pen H CFs | 2
5-038. 1 3-CF3 c-Hex H CF | O
5-039. 1 3-CFs c-Hex H CFs | 1
5-040. 1 3-CF3 c-Hex H CFs | 2
5-041. 1 3-CF3 CN H CF (O
5-042. 1 3-CFs CN H Ck | 1
5-043. 1 3-CFs CN H Ch | 2
5-044. 1 3-CFs COOMe H CFs | O
5-045. 1 3-CFs COOMe H Ch | 1
5-046. 1 3-CFs COOMe H Cr | 2
5-047. 1 3-CFs COOEt H Ck | O
5-048. 1 3-CFs COOEt H Chs | 1
5-049. 1 3-CF3 COOEt H Chs | 2
5-050. 1 3-SCFs H H CF | O
5-051. 1 3-SCFs H H CFs | 1
5-052. 1 3-SCF3 H H Ch | 2
5-053. 1 3-SCF3 Me H Ck [ 0
5-054. 1 3-SCFs Me H Cks | 1
5-055. 1 3-SCFs Me H Ch |2
5-056. 1 3-CF3-5-Me H H Ck |0
5-057. 1 3-CF3-5-Me H H Ch | 1
5-058. 1 3-CF3-5-Me H H Ch | 2
5-059. 1 3-CFs-5-Me Me H Ck | O
5-060. 1 3-CF3-5-Me Me H Ck | 1
5-061. 1 3-CF35-Me Me H Ch | 2
5-062. 1 3-CF3-5-Me CN H Cr | O
5-063. 1 3-CF3-5-Me CN H CFs | 1
5-064. 1 3-CF3-5-Me CN H CF | 2
5-065. 1 3-CF3-5-Me COOMe H CF | O
5-066. 1 3-CF3s-5-Me COOMe H Ch |1
5-067. 1 3-CF3-5-Me COOMe H CFs | 2
5-068. 1 3-CF3-5-Me COOEt H Ck | O
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5-069. 1 3-CF+5-Me COOEt H| cFs | 1
5-070. 1 3-CF+5-Me COOEt H| cr |2
5.071. 3 - H H| CR |0
5-072. 3 1-CHCFs H H| CR |0
5073, 3 1-CH,CFs H H | CFs | 1
5-074. 3 1-CH,CFs H H| cr |2
5-075. 3 1-CBrF2 H H| ¢k |o
5-076. 3 1-CBrF, H H | CF | 1
5-077. 3 1-CBrF, H H| cr |2
5078, 3 1-CHF, H H| cr |o
5079, 3 1-CHF. H H| cr |1
5-080. 3 1-CHF. H H| cr |2
5081, 3 1-CHz-c-Pr H H| CR |o
5-082. 3 1-CHyc-Pr H H| cr |1
5-083. 3 1-CHzc-Pr H H| cr |2
5084, 3 1-CF.CHF; H H|cr |0
5-085. 3 1-CF.CHF, H H| Cr |1
5-086. 3 1-CF,CHF, H H| Cr |2
5-087. 3 1-CF=CF, H H| cr |o
5-088. 3 1-CF=CF, H H| cFs | 1
5-089. 3 1-CF=CF; H H| ch |2
5-090. 5 1-CBrF, H H| CR |0
5091, 5 1-CBrF» H H| cr |1
5-092. 5 1-CBIF H H| CR |2
5-093. 1 3-CF; CH.OH H|cr |0
5-004. 1 3-CFs CH-OH H| crs | 1
5-095. 1 3CFs CH.OH H| cr |2
5-096. 1 3-CFs CH.OH Me | CFs | 0
5097, 1 3-CFs CH,OH Me | CFs | 1
5-008. 1 3-CF; CH.OH Me | CFy | 2
5-099. 1 3-CFs CH.OMe Me | CFs | 0

5-0100. 1 3-CFs CH:OMe Me | CFs | 1
50101, 1 3-CFs CH.OMe Me | CRs | 2
5-0102. 1 3-CFs CH,0AC Me | CFs | O
5-0103. 1 3-CFs CH.0AC Me | CFs | 1
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5-0104. 1 3-CF3 CH20Ac Me | CFs | 2
5-0105. 1 3-CF3 CH,OCO-t-Bu Me| CFs | O
5-0106. 1 3-CF; CH,OCO-t-Bu Me | CFs | 1
5-0107. 1 3-CF3 CH,0OCO-t-Bu Me| CFs | 2
5-0108. 1 3-CFs CH,OCONMe, Me| CFR | O
5-0109. 1 3-CF3 CH.OCONMe: Me | CFs | 1
5-0110. 1 3-CF3 CH20CONMe: Me | CFs | 2
5-0111. 1 3-CFs; CH(Me)OH Me| CFs | O
5-0112. 1 3-CFs CH(Me)OH Me | CFs | 2
5-0113. 1 3-CFs3 CH(Me)OMe Me| CFs | O
5-0114. 1 3-CF3 CH(Me)OMe Me | CFs | 2
5-0115. 1 3-CF3 CH(OH)+Bu Me| CFs | O
5-0116. 1 3-CF; COOH Me | CFs | O
5-0117. 1 3-CFs COOMe Me| CFs | O
5-0118. 1 3-CFs COOMe Me | CFs | 1
5-0119. 1 3-CFs COOMe Me | CFs | 2
5-0120. 1 3-CF; COOEt Me| CFR | O
5-0121. 1 3-CF3 COOEt Me| CFR | 1
5-0122. 1 3-CF3 COOEt Me | CFR: | 2
5-0123. 1 3-CFs COO-i-Pr H| CFR |0
5-0124. 1 3-CF; COO-i-Pr H | Cr |1
5-0125. 1 3-CF; COO-i-Pr H | CFR | 2
5-0126. 1 3-CF; COO--Pr Me| CFs | O
5-0127. 1 3-CFs; COO-i-Pr Me | CFs | 1
5-0128. 1 3-CF; COO-i-Pr Me | CFs | 2
5-0129. 1 3-CF3 COO-t-Bu H| CFR |0
5-0130. 1 3-CF3 COO-t-Bu H | CF | 1
5-0131. 1 3-CF;3 COO-+-Bu H | CFR |2
5-0132. 1 3-CFs COO-t-Bu Me| CFs | O
5-0133. 1 3-CF3 COO-t-Bu Me | CFs | 1
5-0134. 1 3-CF3 COO-t-Bu Me | CF | 2
5-0135. 1 3-CF; COO-i-Bu Me| CFs | O
5-0136. 1 3-CFs COO0-i-Bu Me | CFs | 1
5-0137. 1 3-CF; COO-i-Bu Me | CFs | 2
5-0138. 1 3-CF3 COO-s-Bu Me| CFs | O
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5-0139. 1 3-CFs COO-s-Bu Me| CFs | 1
5-0140. 1 3-CFs COO-s-Bu Me | CF | 2
5-0141. 1 3-CF3 COO-c-Pen Me | CFs | O
5-0142. 1 3-CF3 COO-c-Pen Me | CFs |1
5-0143. 1 3-CFs COO-c-Pen Me| CFR | 2
5-0144. 1 3-CFs COOCHzt-Bu Me| CFs | O
5-0145. 1 3-CFs COOCH>t-Bu Me | CFs | 1
5-0146. 1 3-CFs COOCHt-Bu Me| CF | 2
5-0147. 1 3-CFs COOCHzc-Pr Me| CFRs | O
5-0148. 1 3-CF3 COOCHz-c-Pr Me | CFs | 1
5-0149. 1 3-CFs COOCHz-c-Pr Me | CFs | 2
5-0150. 1 3-CF3 COOCHCF3 Me| CF; | O
5-0151. 1 3-CF3 COOCH:CF3 Me | CFs |1
5-0152. 1 3-CFs COOCH,CF3 Me| CFR | 2
5-0153. 1 3-CF3 COLCHC= CH Me| CF | O
5-0154. 1 3-CFs CO2CH2C= CH Me | CFs | 1
5-0155. 1 3-CF3 COCHLC= CH Me| CFR | 2
5-0156. 1 3-CF; CO:CHCH=CH, | Me | CF; | ©
5-0157. 1 3CFs COCHCH=CH: Me| CF |1
5-0158. 1 3-CFs CO;CHLCH=CH. Me| CFr | 2
5-0159. 1 3-CFs CO.CHLCHOMe Me| CFs | O
5-0160. 1 3-CFs COCHLCHLOMe Me| Ck | 1
5-0161. 1 3CFs COCHLCHOMe Me| CFs | 2
5-0162. 1 3-CFs CO2CH.CHSMe Me| CFs | O
5-0163. 1 3-CF3 COCH.LCHSO:Me | Me| CFz | O
5-0164. 1 3CF3 COCH.LCHSO:Me | Me | CFs | 1
5-0165. 1 3-CF3 COCHLHSOMe | Me | CFs | 2
5-0166. 1 3-CF3 CO,CH:CONH2 Me| CF; | O
5-0167. 1 3-CF3 CO,CH:.CONH: Me | CFs | 1
5-0168. 1 3-CFa CO2CHACONH; Me | CFs | 2
5-0169. 1 3-CFs CO.CHMe)C=CH | Me | CFs | O
5-0170. 1 3-CFs COCHMe)C=CH | Me | CFz | 1
5-0171. 1 3-CFs COCHMe)C=CH | Me | CFs | 2
5-0172. 1 3-CF3 CO.CH(Me)CN Me| CFs | O
5-0173. 1 3-CFs CO.CH(Me)CN Me| CF |1
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5-0174. 1 3.CFs CO.CHMeCN | Me | CFs | 2
5-0175. 1 3.CF5 CO.CHM&)CONH | Me | CFs | 0
5-0176. 1 3.CFs CO.CHMeJCONH, | Me | CFs | 1
5-0177. 1 3.CFs CO.CH(Me)CONH, | Me | CFs | 2
5-0178. 1 3CFs COC(Me)COOEt | H | CFs | O
5-0179. 1 3CFs CO.C(Me}COOEt | H | CFs | 1
5-0180. 1 3.CFs COC(Me}COOEt | H | CFs | 2
5-0181. 1 3CFs COC(Me)COOEt | Me | CFs | 0
5-0182. 1 3.CF CO.C(Me)}COOEt | Me | CFs | 1
5-0183. 1 3.CFs COC(Me)COOEt | Me | CFs | 2
5-0184. 1 3.CF COOCH,E! Me | CFs | O
5-0185. 1 3.CF; COOCH,E! Me | CFs | 1
5-0186. 1 3.CFs COOCH,E! Me | CFs | 2
5-0187. 1 3.CF COOE? Me | CFs | O
5-0188. 1 3.CFs COO-E2 Me | CFs | 1
5-0189. 1 3.CFs COOE? Me | CFs | 2
5-0190. 1 3.CF3 COO-E3 Me | CFs | O
5-0191. 1 3.CF3 COOE? Me | CFs | 1
5.0192. 1 3-CFa COO-E? Me | CFs | 2
5-0193. 1 3-CFs COO-E* Me | CFs | 0
5-0194. 1 3-CFs COO-E# Me | CFs | 1
5-0195. 1 3-CFs COO-E* Me | CFs | 2
5-0196. 1 3-CFs COOCH:Ph  |Me| CFs | O
5-0197. 1 3-CFs COOCH:Ph | Me | CFs | 1
5-0198. 1 3-CFs COOCH:Ph  |Me | CFs | 2
5-0199. 1 3-CFs COLCH(Me)-E® |Me | CFs | 0
5-0200. 1 3-CF, COCH(Me)-ES |Me | CFs | 1
5-0201. 1 3-CFs COCH(Me)-ES | Me | CFs | 2
5-0202. 1 3-CFs COO-E7 Me | CFs | 0
5-0203. 1 3-CF, COO-E7 Me | CFs | 1
5-0204. 1 3-CFs COO-E7 Me | CFs | 2
5-0205. 1 3-CFs COS-i-Pr Me| CF | 0
5-0206. 1 3-CFs COS-i-Pr Me | CFs | 1
5-0207. 1 3-CFs COS-i-Pr Me | CFs | 2
5-0208. 1 3-CFs COS-t-Bu Me| CF |0
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5-0209. 1 3-CFs COS-t-Bu Me | CFs | 1
5-0210. 1 3-CF3 COS-t-Bu Me | CFs | 2
5-0211. 1 3-CF3 COS-c-Hex Me| CFs | O
5-0212. 1 3-CF3 COS-c-Hex Me | CF3 | 1
5-0213. 1 3-CF3 COS-c-Hex Me| CF | 2
5-0214. 1 3-CF; CONHMe Me| CFs | 2
5-0215. 1 3-CF3 CONH-i-Pr Me | CFs | 2
5-0216. 1 3-CF3 CONHCONH; Me| CFs | O
5-0217. 1 3-CFs CONHCONH; Me | CFs | 1
5-0218. 1 3-CF3 CONHCONH: Me| CF | 2
5-0219. 1 3-CF3 CONHCONHMe | Me | CFz | O
5-0220. 1 3-CF3; CON(Me)CONH2 |Me | CF | O
5-0221. 1 3-CFs CON(Me)CONH, | Me | CF; | 2
5-0222. 1 3-CF3; CON(Me)CONHMe | Me | CFs | O
5-0223. 1 3-CFs CON(Me)CONHMe | Me | CFs | 2
5-0224. 1 3-CF3 CN H CF | O
5-0225. 1 3-CFs CN Me| CFs | O
5-0226. 1 3-CF3 CN Me | CFs |1
5-0227. 1 3-CF3 CN Me| CFR | 2
5-0228. 1 3-CFs; CHO Me| CF; | O
5-0229. 1 3-CF3 Ac H! CR |0
5-0230. 1 3-CF3 Ac Me| CFR | O
5-0231. 1 3-CF3 Ac Me| CFs |1
5-0232. 1 3-CF3 Ac Me| CFs | 2
5-0233. 1 3-CF3 CO-i-Pr Me| CFs | O
5-0234. 1 3-CFa CO-t-Bu Me| CF | O
5-0235. 1 3-CFs CO-t-Bu Me | CFs | 1
5-0236. 1 3-CF; CO-t-Bu Me | CFs | 2
5-0237. 1 3-CFs3 CH=N-OH Me| Crs | O
5-0238. 1 3-CF3 CH=N-OH Me | CFs |1
5-0239. 1 3-CFs CH=N-OH Me| CR | 2
5-0240. 1 3-CFs CH=N-OMe Me| CF:s | O
5-0241. 1 3-CFs CH=N-OMe Me| CFs | !
5-0242. 1 3-CF3 CH=N-OMe Me| CFRs | 2
5-0243. 1 3-CF; C(Me)=N-OH Me| CF | O
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5-0244. 1 3-CFs C(Me)=N-OH | Me | CF |1
50245, 1 3-CFs C(Me)=N-OH | Me | CFs |2
5-0246. 1 3-CFs C(Me)=N-OMe | H | CR | 0
5-0247. 1 3-CFs C(Me)=N-OMe | H | CFs | 1
5-0248. 1 3-CFs C(Me)=N-OMe | H | CF | 2
5-0249. 1 3-CFs C(Me)=N--Pr | Me | CFs | 0
5-0250. 1 3-CFs-5-Me COO--Bu H|Cr |0
5-0251. 1 3-CFs-5-Me COO-t-Bu H| CR |1
5-0252. 1 3-CFy5-Me COO-+Bu H| cr |2
5-0253. 1 3-CFs-5-Me COO-tBu Me | CFs | 0
5-0254. 1 3-CFs5-Me COO-tBu Me | CFs | 1
5-0255. 1 3-CFs-5-Me COO-t-Bu Me | CFs |2
5-0256. 1 3-CF3-5-CFs COO-t-Bu H| cr |0
5-0257. 1 3-CFa-5-CFs COO-tBu H| CR |1
5-0258. 1 3-CF4-5-CFs COO-tBu H| cR |2
5-0259. 1 3-CF:5-CFs COO-t+-Bu Me | CFs | 0
5-0260. 1 3-CF3-5-CFs COO-t-Bu Me | CFs | 1
5-0261. 1 3-CF3-5-CFs COO-t+-Bu Me | CFs | 2
5-0262. 1 3-CF3-5-NH, COO-t-Bu H| CR |0
5-0263. 1 3-CFe-5-NH; COO-+Bu H| cr |2
5-0264. 1 3-CFo-5-NH; COO-t+-Bu Me | CFs |0
5-0265. 1 3-CFe5-NH, COO-+Bu Me | CFs |2
5-0266. 1 3-CFs-5-NMe, COO-tBu Me | CFs | 0
5-0267. 1 3-CFs-5-NMe; COO-+Bu Me| CFs |2
5-0268. 1 3-CFs-5-NHAG COO-tBu Me | CFs | 0
5-0260. 1 3-CFs-5-NHAG COO-t-Bu Me | CFs | 2
5-0270. 1 3-CFs-5-SMe COOEt H| Cr |0
5-0271. 1 3-CFs5-SMe COOE H| ok |1
5-0272. 1 3-CFs5-5Me COOEt Me | CFs | 0
5-0273. 1 3-CFs-5-SMe COOEL Me | CFs | 1
5-0274. 1 3-CF5-5-50:Me COOEL Me | CFs | 2
5-0275. 1 3-CFy-5-SMe COO--Pr Me | CFs | 0
5-0276. 1 3-CF3-5-50;Me COO--Pr Me | CFs | 2
5-0277. 1 3-CFs-5-SMe COO-+-Bu H| ok |0
5-0278. 1 3-CFs-5-SO;Me COO0--Bu H| cR |2




83
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5-0279. 1 3-CFs-5-SMe COO-i-Bu Me| CFs | O
5-0280. 1 3-CF3-5-SO:Me COO-i-Bu Me| CF | 2
5-0281. 1 3-CF3-5-SMe COO-s-Bu Me| CFs | O
5-0282. 1 3-CF3-5-SO:Me COO-s-Bu Me! CFs | 2
5-0283. 1 3-CF3-5-SMe CO2CH,CHOMe H CF | O
5-0284. 1 3-CF3s-5-SMe CO.CH.CHOMe | Me | CFs | O
5-0285. 1 3-CF3-5-SO:Me CO.CHCHOMe |Me | CFs | 2
5-0286. 1 3-CF3-5-SMe CO2CH.CONH2 H CF |0
5-0287. 1 3-CFs-5-SMe CO2CH.CONH_ Me| CFs | O
5-0288. 1 3-CF3-5-S0.Me CO2CH.CONH> Me | CFs | 2
5-0289. 1 3-CF3-5-SO.Me Me H CF; | 2
5-0290. 1 3-CFa-5-SMe Ac H CFs | O
5-0291. 1 3-CF3-5-SMe Ac Me| CFs | O
5-0292. 1 3-CF3-5-SO:Me Ac Me| CFs | 2
5-0293. 1 3-CF3-5-SEt COO-t-Bu H| CFR |0
5-0294. 1 3-CFs-5-SEt COO-t-Bu Me | CFs | O
5-0295. 1 3-CF3-5-SO.Et COO-t-Bu Me | CFs | 2
5-0296. 1 3-CF3-5-S-Pr COOEt H CF | 0
5-0297. 1 3-CF3-5-S-Pr COOEt Me{ CF |0
5-0298. 1 3-CF3-5-SO--Pr COOEt Me| CF | 2
5-0299. 1 3-CF3-5-SO-Pr Me H | CF | 2
5-0300. 1 3-CF&-5-S-i-Pr COOEt H CF | 0
5-0301. 1 3-CF+5-S-i-Pr COOEt Mei| CFs | 0O
5-0302. 1 3-CF3-5-SOi-Pr COOEt Me| CFR | 2
5-0303. 1 3-CF35-SO2i-Pr Me H CF | 2
5-0304. 1 3-CF35-8-Bu COOMe H CF | 0
5-0305. 1 3-CF+5-S-Bu COOMe Me| CFR | O
5-0306. 1 3-CF3+5-SO>-Bu COOMe Me| CFs | 2
5-0307. 1 3-CF35-S-iBu COOMe H CF | 0
5-0308. 1 3-CF3-5-S-i-Bu COOMe Me| CFs | O
5-0309. 1 3-CF3-5-S0~i-Bu COOMe Me| CF | 2
5-0310. 1 3-CF55-S-s-Bu COOMe H Cr | 0
5-0311. 1 3-CF+5-S-s-Bu COOMe Me| CFs | O
5-0312. 1 3-CF3-5-S0O>s-Bu COOMe Me| CR | 2
5-0313. 1 3-CF3-5-S-c-Pen COOMe H Crs | 0
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5-0314. 1 3-CF&5-Sc-Pen COOMe Me| CF | O
5-0315. 1 3-CF35-SO2¢c-Pen COOMe Me| CFs | 2
5-0316. 1 3-CF35-SCH-c-Pr COOMe H Ck | O
5-0317. 1 3-CF3-5-SCHx-c-Pr COOMe Me| CFR | O
5-0318. 1 3-CF35-SOCHxc-Pr COOMe Me| CR | 2
5-0319. 1 3-CF3-5-SCH.CF3 COOEt H Ck | O
5-0320. 1 3-CF3-5-SCHCF3 COOEt Me| CF: | O
5-0321. 1 3-CF3-5-SCH.CF3 COOEt Me | CFs | 1
5-0322. 1 3-CF3+5-SOCH:CF3 COOEt Me | CFs | 2
5-0323. 1 3-CF+5-S(CH,)CF3 COOMe Me| CFR | O
5-0324. 1 3-CF3-5-SO,(CH2).CF3 COOMe Me | CF | 2
5-0325. 1 3-CF3-5-S(CH2).0Me COOEt H| CF |0
5-0326. 1 3-CFs5- COOEt H| CFR |2

SO,(CH2)20Me
5-0327. 1 3-CF35-S(CHz).0Me COOEt Me | CFs
5-0328. 1 3-CFz-5- COOEt Me| Cr | 2
SOz(CH2)20OMe
5-0329. 1 3-CF2-5-S(CH2)20Et COOMe H CF | 0
5-0330. 1 3-CF3-5-S(CH2)=0Et COOMe Me| CF | O
5-0331. 1 3-CF35-SO2(CH2)OFEt COOMe Me| CR | 2
5-0332. 1 3-CF3-5- COOEt H CF | O
S(CH2)20(CH2).OMe
5-0333. 1 3-CF3-5- COOEt Me| CF | O
S(CH2)20(CH3).0Me
5-0334. 1 3-CF35- COOEt Me | CF | 2
SO2(CH,)20(CH2)20Me
5-0335. 1 3-CF3-5-SCH2-E! COOEt H Cr | O
5-0336. 1 3-CF3-5-SCH»-E1 COOEt Me| CR | O
5-0337. 1 3-CF2-5-SO,CH,-E? COOEt Me | CFy | 2
5-0338. 1 3-CF3-5-SCHzPh COOEt H Ck |0
5-0339. 1 3-CF3-5-SO,CH.Ph COOEt H CF; | 2
5-0340. 1 3-CF2-5-SCH;Ph COOEt Me| CF;s | O
5-0341. 1 3-CF2-5-SO2CH2Ph COOEt Me| CFs | 2
5-0342. 1 3-CF3-5-F COOMe H CFs | O
5-0343. 1 3-CFs-5-F COOMe Ck | 2
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5-0344. 1 3-CF3-5-F COOMe Me | CF; 0
5-0345. 1 3-CF3-5-F COOMe Me| CF | 2
5-0346. 1 3-CF3-5-Cl COOMe H CF | O
5-0347. 1 3-CF3-5-Cl COOMe H Ck | 2
5-0348. 1 3-CF3-5-Cl COOMe Me| CFR | O
5-0349. 1 3-CF3-5-Cl COOMe Me| CFR | 2
5-0350. 1 3-CF3-5-Br COOMe H CF | O
5-0351. 1 3-CF3-5-Br COOMe H CFrs | 2
5-0352. 1 3-CF3s-5-Br COOMe Me| CFs | O
5-0353. 1 3-CF3-5-Br COOMe Me| CF | 2
5-0354. 1 3-CF3-5-COOEt COO-t-Bu H CFs |0
5-0355. 1 3-CF3-5-COOEt COO-t-Bu Me| CF | O
5-0356. 1 3-CF3-5-COOEt COO-t-Bu Me | CF | 2
5-0357. 1 3-CF3-5-CN COO-t-Bu H Cr | O
5-0358. 1 3-CF3-5-CN COO-t-Bu Me| CFs | O
5-0359. 1 3-CF3-5-CN COO-t-Bu Me| CF | 2
5-0360. 1 3-t-Bu Me H CF |0
5-0361. 1 3-t-Bu Me H CFs 1
5-0362. 1 3-t-Bu Me H CF | 2
5-0363. 1 3-t-Bu COOH Me| CF | O
5-0364. 1 3-t-Bu COOMe H CFR |0
5-0365. 1 3-t-Bu COOMe Me| CFs | O
5-0366. 1 3-t-Bu COOMe Me| CF; | 2
5-0367. 1 3-t-Bu COOEt Me| CF | O
5-0368. 1 3-t-Bu COOEt Me | CF | 2
5-0369. 1 3-t-Bu COO-i-Pr Me| CF | O
5-0370. 1 3-t-Bu COO-i-Pr Me | CF | 2
5-0371. 1 3-tBu COOCHCHOMe | Me | CF | O
5-0372. 1 3-t-Bu COOCHCH.OMe | Me | CF; | 2
5-0373. 1 3-t-Bu COOCH,CONH; Me | CFs 0
5-0374. 1 3-t-Bu COOCH2CONH: Me | CFs 2
5-0375. 1 3--Bu COO-+t-Bu CF3 0
5-0376. 1 3-t-Bu COO-+tBu H CF; 1
5-0377. 1 3--Bu COO--Bu CF3 2
5-0378. 1 3-+Bu COO+t-Bu Me| CF | O
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5-0379. 1 3-t-Bu COO+-Bu Me | CF3 1
5-0380. 1 3-t-Bu COO+-Bu Me | CF | 2
5-0381. 1 3-t-Bu-5-SMe COO--Bu Me | CF | O
5-0382. 1 3-+-Bu-5-SO.Me COO-t-Bu Me | CF | 2
5-0383. 1 3-+-Bu-5-F COOEt H Cr | O
5-0384. 1 3--Bu-5-F COOEt H CF | 2
5-0385. 1 3-+-Bu-5-F COOEt Me| CFs | O
5-0386. 1 3+Bu-5-F COOEt Me | CFs | 2
5-0387. 1 3-+Bu-5-Cl COOEt H CF: |0
5-0388. 1 3-+Bu-5-Cl COOEt H CF: | 2
5-0389. 1 3-+Bu-5-Cl COOEt Me| CFs | O
5-0390. 1 3-+-Bu-5-Cl COOEt Me | CF;3 | 2
5-0391. 1 3-t-Bu-5-Br COOEt H CF3 0
5-0392. 1 3--Bu-5-Br COOEt H CF; | 2
5-0393. 1 3+Bu-5-Br COOEt Me| CFs | O
5-0394. 1 3-t-Bu-5-Br COOEt Me | CF; 2
5-0395. 1 3-c-Pr COO--Bu H CFs | O
5-0396. 1 3-c-Pr COO+-Bu Ck | 1
5-0397. 1 3-c-Pr COO-+t-Bu H CFs | 2
5-0398. 1 3-c-Pr COO+Bu Me! CFs | O
5-0399. 1 3-c-Pr COO-+-Bu Me | CF3 1
5-0400. 1 3-c-Pr COO-+-Bu Me | CFs | 2
5-0401. 1 5c-Pr COO+Bu Me | CFs | 2
5-0402. 1 3-CHF> COOEt H CFs | O
5-0403. 1 3-CHF> COOEt H CFs | 1
5-0404. 1 3-CHF2 COOEt H CF | 2
5-0405. 1 3-CHF» COOEt Me| CFs | O
5-0406. 1 3-CHF> COOEt Me | CFs | 1
5-0407. 1 3-CHF> COOEt Me | CF; 2
5-0408. 1 3-CF.CF3 COO--Bu H CFk [0
5-0409. 1 3-CF.CF3 COO--Bu H CFs | 1
5-0410. 1 3-CF.CFa COO-+-Bu H CFs | 2
5-0411. 1 3-CF.CF3 COO--Bu Me | CF; | O
5-0412. 1 S-CF.CF3 COO-t-Bu Me | CFs 1
5-0413. 1 3-CF>CF3 COO-t-Bu Me | CF | 2
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5-0414. 1 3-CF2CF3 Me H CF | O
5-0415. 1 S-CF,CF3 Me H CF | 1
5-0416. 1 3-CF.CF3 Me H Cr | 2
5-0417. 1 3-CH(CF3)2 COO-t-Bu H CFs | 0
5-0418. 1 3-CH(CF3)2 COO-t-Bu H CFs | 1
5-0419. 1 3-CH(CF3)2 COO-t-Bu H CF | 2
5-0420. 1 3-CH(CFa), COO-t-Bu Me| CFR |0
5-0421. 1 3-CH(CF3)2 COO-t-Bu Me | CFs |1
5-0422. 1 3-CH(CFa)2 COO-t-Bu Me | CFs |2
5-0423. 1 3-CH(CF3)2 Me H CF [ O
5-0424. 1 3-CH(CFa)» Me H | CFr |1
5-0425. 1 3-CH(CF3)z Me H| Crh |2
5-0426. 1 - COO-t-Bu H CF | O
5-0427. 1 - COO-t-Bu H CF | 1
5-0428. 1 - COO-t-Bu H CF | 2
5-0429. 1 - COO-t-Bu Me| CFR | O
5-0430. 1 - COO-t-Bu Me | CF | 1
5-0431. 1 - COO-t-Bu Me | CF | 2
5-0432. 1 3-NO2 COO-t-Bu Me| CFs | O
5-0433. 1 3-NO2 COO-t-Bu Me | CF | 1
5-0434. 1 3-NO2 COO-t-Bu Me | CFR | 2
5-0435. 1 3-NHAc COO-t-Bu Me| CFR | O
5-0436. 1 3-NHAc COO-t-Bu Me | CFs | 1
5-0437. 1 3-NHAc COO-t-Bu Me| CFs | 2
5-0438. 1 3-SCF3 COO-t-Bu H CF | O
5-0439. 1 3-SCF3 COO-t-Bu Me| CFR: { O
5-0440. 1 3-SOCF3 COO-t-Bu Me | CF | 2
5-0441. 1 3-SMe COO-t-Bu H CF | O
5-0442. 1 3-SMe COO-t-Bu Me| CFR | O
5-0443. 1 3-SO:Me Me H CFR | 2
5-0444. 1 3,5-(SMe)2 COO-t-Bu Ck | O
5-0445. 1 3,5-(SO:Me), COO-t-Bu H CFs | 2
5-0446. 1 3,5-(SMe)2 COO-t-Bu Me| CF3 | O
5-0447. 1 3,5-(80:Me)2 COO-t-Bu Me| CFs | 2
5-0448. 1 3-SMe-5-CF. COOEt H CF | O
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5-0414. 1 3-CF.CF3 Me H CF | O
5-0415. 1 S-CF2CF3 Me H CFs | 1
5-0416. 1 3-CF2CF3 Me H CFs | 2
5-0417. 1 3-CH(CFa)2 COO-t-Bu H CF | 0
5-0418. 1 3-CH(CF3)2 COO-t-Bu H CF | 1
5-0419. 1 3-CH(CF3)2 COO-t-Bu H CF | 2
5-0420. 1 3-CH(CF3)2 COO-t-Bu Me| CFs | O
5-0421. 1 3-CH(CF3)2 COO-t-Bu Me| CFR | 1
5-0422. 1 3-CH(CF3)2 COO-t-Bu Me| CFs | 2
5-0423. 1 3-CH(CFs3)2 Me H CF | O
5-0424. 1 3-CH(CF3)2 Me H Ck | 1
5-0425. 1 3-CH(CF3)2 Me H Ch | 2
5-0426. 1 - COO-t-Bu H Ck |0
5-0427. 1 - COO-t-Bu H CF |1
5-0428. 1 - COO-t-Bu H Ch | 2
5-0429. 1 - COO-t-Bu Me| CFs | O
5-0430. 1 - COO-t-Bu Me | CFs | 1
5-0431. 1 - COO-t-Bu Me| CF | 2
5-0432. 1 3-NO> COO-t-Bu Me| CFRs | O
5-0433. 1 3-NO: COO-t-Bu Me| CF | 1
5-0434. 1 3-NO2 COO-t-Bu Me| CF | 2
5-0435. 1 3-NHAc COO-t-Bu Me| CFs | O
5-0436. 1 3-NHAc COO-t-Bu Me| CF | 1
5-0437. 1 3-NHAc COO-t-Bu Me| CF | 2
5-0438. 1 3-SCFs COO-t-Bu H CF |0
5-0439. 1 3-SCF3 COO-t-Bu Me| CF | O
5-0440. 1 3-SOCF3 COO-t-Bu Me | CFs | 2
5-0441. 1 3-SMe COO-t-Bu H Cr | 0
5-0442. 1 3-SMe COO-t-Bu Me| CF | O
5-0443. 1 3-SO:Me Me H Ck | 2
5-0444. 1 3,5-(SMe)2 COO-t-Bu H Ck | 0
5-0445. 1 3,5-(SO:zMe): COO-t-Bu H Ch | 2
5-0446. 1 3,5-(SMe)2 COO-t-Bu Me| CF | 0
5-0447. 1 3,5-(80:Me)2 COO-t-Bu Me| CFs | 2
5-0448. 1 3-SMe-5-CF> COOEt H CF | 0
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5-0449. 1 3-SMe-5-CFs COOEt Me | CFs | 0
5-0450. 1 3-S0,Me-5-CFs COOEt Me | CFs |2
5-0451. 1 3-S0,Me-5-CFs Me H| cr |2
5-0452. 1 3-SEt-5-CFs COO-t-Bu Me| CF | O
5-0453. 1 3SO£t5-CFs COO-+Bu Me | CFs |2
5-0454. 1 3SOE5CF; Me H| crR |2
5-0455. 1 3S-Pr5CFs COO-+Bu Me | CFs | O
5-0456. 1 350Pr5CFs COO-4tBu Me | CFs | 2
5-0457. 1 380, Pr5CFs Me H| CF |2
5-0458. 1 | 3S04CH)LCF+5CFs COOMe Me | CFs | 2
5-0459. 1 | 3SOACH)CF+5CFs Me H| cr |2
5-0460. 1 3.COOEt5-CFs COO-+8u H| CR |0
5-0461. 1 3.COOEt5-CF; COO-+Bu CF | 2
5-0462. 1 3.COOEt5-CF COO-+BuU Me| CFs | O
5-0463. 1 3-COOEt5-CFs COO-+BuU Me| CFs |2
5-0464. 3 1-Me5-CFs H H| cr |o
5-0465. 3 1-Me-5-CF H H| cr |1
5-0466. 3 1-Me5-CFs H H| Ch |2
5-0467. 3 1-Me5-CFs Me H|CR |0
5-0468. 3 1-Me5-CFs Me H| CR | 1
5-0469. 3 1-Me5-CFs Me H| CR |2
5-0470. 5 1-Me3-CFs H H|cr |o
5-0471. 5 1-Me3-CFs H H| Cr |1
5-0472. 5 1-Me-3-CFs H H| CRs |2
5-0473. 5 1-Me3-CFs Me H|lCR |o
5-0474. 5 1-Me3-CFs Me H | CFR | 1
5-0475. 5 1-Me-3-CFs Me H | CF |2
5-0476. 5 1-Me-3-CFs Me Me | CFs |2
5-0477. 1 3CF>5-COOEt COO-tBu CFs | 2
5-0478. 1 | 3:CFs5-SCHCH=CH; COOMe H| CR |0
5-0479. 1 | 3CFs5SCHCH=CH; COOMe Me| CFs | O
5-0480. 1 3CFs5- COOMe Me | CF | 2

SOLCHLCH=CH,
5-0481. 1 |3-CFs5SCHCH=CHCI COOMe H| CR |0
5-0482. 1 |3-CFs58CH,CH=CHCI COOMe Me | CFs




10

90

No. Posigdo \ R? R2 R n
5-0483. 1 3-CFs5- COOMe Me| CFs | 2
SOLHLCH=CHCI
5-0484. 1 3-CFs6-SCHLH= CH COOMe H CFs
5-0485. 1 3-CF+5-SCH:CH= CH COOMe Me | CFs
5-0486. 1 3-CFs5- COOMe Me | CFs
SOLHLCH= CH

Em analogia com a tabela acima, exemplos adicionais
sdo os compostos numerados de 5-0487 a 5-0973, em que R’U &
CF,H e todas as outras varidveils tém o mesmo significado
tal como representado em cada linha da tabela 5. De forma
anadloga aos compostos numerados de 5-01 a 5-0973, sao os
compostos numerados de 5-1 a 5-973, em que as varidveis tém
o mesmo significado exceto por m ser 1, em vez de 0.

Tabela 6: Exemplos com compostos de numero do tipo 6-xxxx,

como representado na férmula seguinte:

1

R? (?I))m

’/\\\N,/”'Ei\ 30U

R
V—E 2 (0),

" B-XXXX

R

Compostos de numero 6-01 a 6-0267: m = 0
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6-01. 2 4-CF3 H H CFs 0
6-02. 2 4-CF, H H CFs 1
6-03. 2 4-CF; H H CFs 2
6-04. 2 4-CF3 Me H CF3 0
6-05. 2 4-CF; Me H CFs 1
6-06. 2 4-CF3 Me H CFs 2
6-07. 2 4-CF;3 Me F CFs 2
6-08. 2 4-CF;3 Me Cl CF3 2
6-09. 2 4-CF; Me CHCH:CI CFs; 2
6-010. 2 4-CF3 Me CHOMe CFs 2
6-011. 2 4-CF; Me CH:CH-OMe CF; 2
6-012. 2 4-CF3 Me CHOH CFs 2
6-013. 2 4-CF3 Me CH.F CFs 2
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No. Posigdo \Y R? R2 R3Y n
6-048. 5 2-CF3 Me H CFs 2
6-049. 5 2-CF3 Me Me CFs 2
6-050. 5 2-CF3 Et H CF3 2
6-051. 5 2-CF3 Et Et CFs 2
6-052. 5 2-CF3 i-Pr CF3 2
6-053. 5 2-CFa Pr H CF; 2
6-054 5 2-CF3 Pr Pr CF; 2
6-055. 5 2-CFs s-Bu H CFs 2
6-056. 5 2-CF; i-Bu H CF; 2
6-057. 5 2-CF3 Bu H CFs 2
6-058. 5 2-CFs CHxc-Pr H CFs 2
6-059. 5 2-CF3 CHzCH=CH, H CFs 2
6-060. 5 2-CF; CHCH=CH> CHCH=CH, CF; 2
6-061. 5 2-CF; CH:C= CH H CFs 2
6-062. 5 2-CFs CH:C= CH CHC= CH CF, 2
6-063. 5 2-CF3 | CH.C(Cl)=CHz H CFs |2
6-064. 5 2-CF3 F H CF; 2
6-065. 5 2-CF; F F CFs3 2
6-066. 5 2-CFs Cl H CFs 2
6-067. 5 2-CF3 Cl Cl CF, 2
6-068. 5 2-CF;3 COOMe H CF; 2
6-0609. 5 2-CF3 COOEt H CFs3 2
6-070. 5 2-CF3 CHCN H CFs 2
6-071. 5 2-CF3 CH:COOMe H CFs3 2
6-072. 5 2-CF3 CONH> H CFs 2
6-073. 5 2-CF3 CONHEt H CF;3 2
6-074. 5 2-CF3 CSNHMe H CF3 2
6-075. 5 2-CFs CON(Me), H CFs |2
6-076. 5 2-CFs3 CHO H CF3 2
6-077. 5 2-CF3 Ac H CFs; 2
6-078. 5 2-CF3 COEt H CFs 2
6-079. 5 2-CF; CO--Pr H CF; 2
6-080. 5 2-CF3 COCH.CI H CF3 2
6-081. 5 2-CF3 -CH2-CHz- CF3 2
6-082. 5 2-CF3 -CH2-CH>-CH2- CFs 2
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No. Posigédo \Y R? R2 R3u n
6-083. 5 2-CF3 -CHz-CHz-CHz-CH;- CF3 2
6-084. 5 2-CF3 =CH-N(Me), CF3 2
6-085. 5 2-CF3 =CH-NHMe CF3 2
6-086. 5 2-CF; =CH-NH; CF; 2
6-087. 5 2-CF3 =E'N<j CF3 2
6-088. 5 2-CF3 =CH-OMe CF3 2
6-089. 5 2-CFs =CH-OEt CFs 2
6-090. 5 2-CF3 =C(Me)-OEt CFs 2
6-091. 5 2-CF; =N-OH 2-CF3 0
6-092. 5 2CFs =N-OMe 2-CF, 0
6-093. 5 2-CF3 =N-OMe 2CFs 1
6-094. 5 2CF3 =N-OMe 2-CFs 2
6-095. 5 2-CF3 =N-OFEt 2CFs 0
6-096. 5 2CF; =N-OEt 2-CF3 1
6-097. 5 2CF; =N-OEt 2CF; 2
6-098. 5 2-CF3 H H CFLCFs |0
6-099. 5 2-CF; H H CFCFy | 1
6-0100. 5 2CF; H H CFLCFs |2
60101. 5 2CF; H H CFLCFLCF3 | 0
6-0102. 5 2-CF3 H H CFCFLCF3 | 1
6-0103. 5 2CF; H H CFLCFLCFs | 2
60104. 5 2-CFzx4-Me H H CF3 0
60105. 5 2-CFz4-Me H H CF3 1
60106. 5 2-CFz4-Me H H CFs 2
60107. 5 2-CFz4-Me Me H CFs3 2
6-0108. 5 2-Cl H H CFs 0
60109. 5 2Cl H CF3 1
60110. 5 2-Cl H CFs 2
6-0111. 5 2-Cl Me H CFs 2
60112, 5 2Cl H H CF3 0
60113. 5 2-Cl H H CFs 1
60114. 5 2Cl H H CF3 2
60115, 5 2Cl H H CFLCFLF3 | 0
60116. 5 2Cl H H CFCFLF3 | 1
60117. 5 2Cl H H CFLCFLFs | 2




10

94

No.  |Fosiedo \% R R? R n
6-0118. 5 2-Me H H CFs 0
6-0119. 5 2-Me H H CF3 1
6-0120. 5 2-Me H H CF3 2
6-0121. 5 2-Et H H CFs 0
6-0122. 5 2-Et H H CFs 1
6-0123. 5 2-Et H H CFs 2
60124, 5 24-Pr H H CF3 0
6-0125. 5 24-Pr H H CF3 1
6-0126. 5 24-Pr H H CF3 2
60127. 5 2-cPr H H CFs 0
60128. 5 2-cPr H H CFs 1
6-0129. 5 2-c-Pr H H CFs 2
6-0130. 5 24-Bu H H CFs 0
60131. 5 2+4-Bu H H CF3 1
6-0132. 5 2+4Bu H H CFs 2
6-0133. 4 2-CF; Me H CFs 2

Em analogia com a tabela acima, exemplos adicionais
sdo os compostos numerados de 6-0134 a 6-0267, em que RU &
CF,H e todas as outras variaveis tém o mesmo significado,
tal como representado em cada linha da tabela 6. De modo
andlogo aos compostos numerados de 6-01 a 6-0267 sao os
compostos numerados de 6-1 a 6-267, em que as variaveis tém
o mesmo significado, exceto por m ser 1 em vez de 0.

Tabela 7: Descreve exemplos com compostos de numero do tipo

7-xxxx como representado na seguinte férmula:
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1 52 O
R R (||)m
S/\/S\ 3U
[\l— 1 R
V 7-XXXX
Numero de compostos de 7-01 a 7-0207
No. V R? R2? R3u n
7-01. CF3 H H CF3 0
7-02. CFs H H CF3 1
7-03. CFs H H CFs | 2
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No. \% R? R2 R3Y n
7-04. CFs Me H CFs | O
7-05. CF3 Me H CF; | 1
7-06. CF3 Me H CFs | 2
7-07. CF3 Me Me CF; | 2
7-08. CF3 Me F CFs | 2
7-09. CFs Me Cl CFs |2

7-010. CFs Me CH.OMe CFs | 2
7-011. CF3 Me CH.OH CFs | 2
7-012. CFs Me CHaF CFs | 2
7-013. CF3 Me CHz2N(Me)2 | CF3 | 2
7-014. CF3 Me CH2CN CFs |2
7-015. CFs Et H CF; | O
7-016. CFs Et H CFs | 1
7-017. CF3 Et H CFs | 2
7-018. CFs i-Pr H CFs | O
7-019. CFs i-Pr H CFs | 1
7-020. CFs i-Pr H CFs | 2
7-021. CFs Pr H CFs | 2
7-022. CF3 s-Bu H CFs | 2
7-023. CFs i-Bu H CFs | 2
7-024. CFs Bu H CFs | 2
7-025. CF3 CHz-c-Pr H CFs | 2
7-026. CF3 CH2CH=CH2 H CFs | 2
7-027. CFs CH2CH=CH2 |CH.CH=CH:| CF; | 2
7-028. CF3 CH2C= CH H CFs | 2
7-029. CF3 CH2C= CH CH,C=CH | CF; | 2
7-030. CFs COOMe H CFs |2
7-031. CFs COOMe Me CFs | 2
7-032. CFs COOMe F CFs | 2
7-033. CF3 COOMe Cl CFs | 2
7-034. CF3 COOEt H CFs; | 2
7-035. CFs ~ ©CN H CFs | 2
7-036. CFs CHO H CFs | 2
7-037. CF3 Ac H CFs | 2
7-038. CF3 COEt H CFs | 2
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No. v R’ R? RY | n
7-039. CFs CO-i-Pr H CFs | 2
7-040. CFs COCH.Cl H CFs | 2
7-041, CFs CON(Me): H CFs | 2
7-042. CFs F H CFs | 2
7-043, CFs F F CFs | 2
7-044. CFs cl H CFs | 2
7-045. CFs cl cl CFs | 2
7-046. CF3 =CH-OMe CFs | 2
7-047. CFs =CH-OEt CFs | 2
7-048. CFs =C(Me)-OEt CFs | 2
7-049. CFs =CH-N(Me). CFs | 2
7-050. CFs =N-OH CFs | 0
7051, CFs =N-OMe CFs | 0
7-052. CF3 =N-OMe CFs | 1
7053, CFs =N-OMe CFs | 2
7-054. CFs =N-OE{ CFs | 0
7-056. CFs =N-OEt CFs | 1
7-056. CFs =N-OEt CFs | 2
7057 CFACFs Me H CFs | 0
7-058. CF,CFs Me H CFs | 1
7-059. CF.CFs Me H CFs | 2
7-060. CF(CFa) Me H CFs | 0
7-061. CF(CF)2 Me H CFs | 1
7.062. CF(CF3) Me H CFs | 2
7063, C(Me)(CF) Me H CFs | 0
7-064. C(Me)(CFa)2 Me H CFs | 1
7-065. C(Me)(CFa)2 Me H CFs | 2
7-066. NHz Me H CFs | 0
7.067. cl Me H CFs | 0
7-068. cl Me H CFs | 1
7-069. cl Me H CFs | 2
7070, Br Me H CFs | 0
7-071. Br Me H CFs | 1
7.072. Br Me H CFs | 2
7.073. | Me H CFs | 0
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No. \Y4 R? R2 R | n
7-074. | Me H CFs | 1
7-075. l Me H CFs | 2
7-076. Me Me H CFs | 0
7-077. Me Me H CFs | 1
7-078. Me Me H CFs | 2
7-079. Et Me H CFs | O
7-080. Et Me H CFs | 1
7-081. Et Me H CFs | 2
7-082. i-Pr Me H CFs | 0
7-083. i-Pr Me H CFs | 1
7-084. i-Pr Me H CFs | 2
7-085. c-Pr Me H CFs | 0
7-086. c-Pr Me H CF; | 1
7-087. c-Pr Me H CFs | 2
7-088. t-Bu Me H CFs | O
7-089. t-Bu Me H CFs | 1
7-090. t-Bu Me H CFs | 2
7-091. CFs Cl H CFs | O
7-092. CFs Cl H CFs | 1
7-093. CFs COO-t-Bu H CFs | 2
7-094. CFs CH2CI Cl CFs | 0
7-095. CFs Me CH:OH CF | O
7-096. CFs Me CH20H CFs | 1
7-097. CFs Et CH20H CF | O
7-098. CF; Et CH.0OH CFs | 1
7-099. CF; Et CH.OH CFs | 2

7-0100. CFs Et CH20OMe CF | 2
7-0101. CFs Et F CF; | 2
7-0102. CFs Et Cl CF; | 2
7-0103. CF3 Et CHzF CFs | 2
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Em analogia com a tabela acima, exemplos adicionais
sdo os compostos numerados de 7-0104 a 7-0207, em que R’U é
CF,H e todas as outras varidveis tém o mesmo significado,
tal como representado em cada linha da tabela 7.

De modo andlogo aos compostos numerados de 7-01 a 7-
0207 sdo os compostos numerados de 7-1 a 7-207, em gque as
variadveis tém o mesmo significado, exceto por m ser 1, em
vez de O.
Tabela 8: Descreve exemplos com compostos de numero do tipo

8-xxxXx, como representado na seguinte férmula:

5 ,,Y_N 4 0
Y.3.Y (0),

8-xxxx

Compostos de nUmero 8-01 a 8-0245: m = 0
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No. Yt | v2 Y3 | v R Re | R |n
8-01. CH |cNo,| cH |cH H H| CFs |0
8-02. CH [C-NO.| CH | CH H H| crs |1
8-03. C-H |C-NO,| CH | CH H H| crs |2
8-04. C-Me| C-Ac | C-Me | C-H H H| CFs |0
8-05. C-Me| C-Ac | C-Me | C-H H H| crs |1
8-06. C-Me| C-Ac | C-Me | C-H H H| CFs |2
8-07. CH| N | cCcFs | C-H H H| cr |0
8-08. CH| N | ccrs | CH H H| CFs |1
8-09. CH| N | ccrs | CH H H| crs |2
8-010. cH| N | ccrs | cH Me H| crs |0
8-011. CH| N | ccFs | CH Me H| crs |1
8-012. cH| N | ccrs | cH Me H| crs |2
8-013. CH| N | ccrs | CcH Et H| crs [0
8-014. CH| N | CCFs | C-H Et H| cFrs |1
8-015. CH| N | cCFs | CH Et H| CF |2
8-016. CH| N | CCFs | CH i-Pr H| cFrs |0
8-017. CH| N | cCFs | C-H i-Pr H| CFs |1
8-018. C-H| N | CCFs | C-H i-Pr H| CFs |2
8-019. cH| N |ccrs |cH| cePr [H|CR |0
8-020. CH| N |[ccrs [cH| oPr |H| CR |1
8-021. CH| N | CCFs |[CH| oPr |H|CFR |2
8-022. CH| N | ccCFs | CH Pr H| CcFs |0
8-023. CH| N | ccF | cH Pr H| cFs |1
8-024. CH| N | CCFs | CH Pr H| cr |2
8-025. CH| N [ccr |[cH| sBu |H|CR |0
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No. vi vz | vo | ye R! re | RY |n
8-026. C-H N C-CFs | C-H s-Bu H| CFs |1
8-027. C-H N C-CFs | C-H s-Bu H] CFs | 2
8-028. C-H N C-CFs | C-H i-Bu H| CFs |0
8-029. C-H N C-CFs | C-H i-Bu H| CFs |1
8-030. C-H N C-CFs | C-H i-Bu H| CFs | 2
8-031. C-H N C-CFz | C-H Bu H| CFs |0

8-032. C-H N CCFs | CH Bu H| CFs |1
8033. C-H N CCF; | CH Bu H| CFs | 2
8034. CH N CCF; | CH 2-Pen H{ CFs |0
8-035. CH N CCF3 CH 2-Pen H| CFs | 1
8036. C-H N CCF: | CH 2-Pen H| CFs |2
8037. C-H N CCFs | CH 3-Pen H| CFs |0
8-038. CH N CCF | CH 3Pen H| CFs |1
8-039. CH N CCF; | CH 3-Pen Hi! CFs |2
8-040. CH N CCFs | CH cPen H| CFs |0
8041. CH N CCF;s | CH cPen H| CFs [ 1
8042. CH N CCF; | CH cPen H|] CFs | 2
8043. CH N CCFs | CH c-Hex H| CFs |0
8-044. C-H N CCFs | CH c-Hex H| CFs |1
8-045. CH N CCF; | CH c-Hex H| CFs |2
8046. CH N CCF3 CH CN H| CFs |0
8047. CH N CCFs | CH CN H{ CFs | 1
8048. CH N CCF;s | CH CN H| CFs |2
8-049. CH N CCFs | CH COOMe H| CFs | 0
8-050. CH N CCFs | CH COOMe H| CFs |1
8051. CH N CCF | CH COOMe H| CFs | 2
8052. CH N CCFs | CH COOEt H| CFs |0
8053. CH N CCF3 CH COOEt H| CFs |1
8054. C-H N CCF: | CH COOEt H| CFs |2
8-055. N N C-CF; | C-H H| CFs |0
8-056. N N C-CFs | C-H H H| CFs |1
8-057. N N C-CFs3 | C-H H H| CFs |2
8-058. N N C-CF3 N H H| CFs |0
8-059. N N C-CF; N H H| CF; |1
8-060. N N C-CF3 N H H| CF3 | 2
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No. vi vz | v2 |y R’ re | R" |n
8-061. N N C-CF3 N Me H| CFs |0
8-062. N N C-CF3 N Me H| CFs |1
8-063. N N C-CFs N Me H| CF |2
8-064. N N C-CFs N Et H| CFs [0
8-065. N N C-CFs3 N Et H| CFs |1
8-066. N N C-CFs N Et H| CFs |2
8-067. N N C-CF3 N i-Pr H| CFs |0
8-068. N N C-CFs N i-Pr H| CFs |1
8-069. N N C-CF; N i-Pr H| CFs |2
8-070. N N C-CF3 N c-Pr H} CFs |0
8-071. N N C-CF3 N c-Pr H| CFs |1
8-072. N N C-CF3 N c-Pr H| CFs |2
8-073. N N C-CF3 N Pr H| CFs |0
8-074. N N C-CF3 N Pr H| CFs |1
8-075. N N C-CFs N Pr H| CF | 2
8-076. N N C-CF3 N s-Bu H| CF |0
8-077. N N C-CFs N s-Bu H| CFs |1
8-078. N N C-CFs N s-Bu H| CFs |2
8-079. N N C-CFs3 N i-Bu H| CFs [0
8-080. N N C-CF3 N i-Bu H| CFs |1
8-081. N N C-CF3 N i-Bu H| CFs | 2
8-082. N N C-CF; N Bu H| CFs | O
8-083. N N C-CFs N Bu H| CFs |1
8-084. N N C-CF3 N Bu H| CFs | 2
8-085. N N C-CFs N 2-Pen H| CFs |0
8-086. N N CCF3 N 2-Pen H| CFa | 1
8-087. N N C-CF; N 2-Pen H| CF |2
8-088. N N C-CF3; N 3-Pen H| CFs |0
8-089. N N CCF; N 3-Pen H| CFa | 1
8-090. N N CCFs N 3-Pen H| CFs | 2
8-091. N N CCF3 N c-Pen H| CFs |0
8-092. N N C-CFs N c-Pen H| CFs |1
8-003. N N CCF3 N c-Pen H|] CF; | 2
8-094. N N CCFs N c-Hex H| CF;s | O
8-095. N N CCFs N c-Hex H| CFs |1
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No. yi [v2 | yo |y R! Rz | R |p
8-096. N| N | ccrs | N cHex |H| CFs |2
8-097. N| N |[ccr | N CN H| crs |0
8-098. N| N |ccr | N CN H| crs | 1
8-099. N| N | ccr | N CN H| CcFs |2
8-0100. N| N |ccis| N| come |H|cCR |0
80101, N| N |ccr| N| come |H|CR |1
80102, N| N |cck| N | come |H|cCF |2
8-0103. N| N |ccr | N coEt |H| CRs |0
8-0104. N| N |ccr | N COEt |H| CFs |1
8-0105. N| N |ccr | N COEt |H| CFs |2
8-0106. N| N |[ccr |[cH| cotBu |H| Crs |0
8-0107. N | N | CCF |CH| coBu |H| CFs |1
8-0108. N| N |ccr |cH| costBu [H]| CcRs |2
8-0109. CCF{ N | CEt |cH| coMe |[H]|CR |2
8-0110. CH| N | cH |ccr| W™e H| cFs | 2
8-0111. cMe| N | cCcFs | CH H H| crs |0
8-0112. cMe| N | ccrs | CH H H| crs |1
8-0113. CMe| N | CCFs | CH H H{ CFs |2
8-0114. CCFj{ N |CtBu|CH| COxtBu |H| CFs | 0O
8-0115. CCFj N | CtBu|CH| COxtBu |H| CFs |1
8-0116. C-CF N | C-tBu | C-H | COxtBu |H| CFs |2
8-0117. CH| N [ ctBu|cH| cotBu |Me| cFs |0
8-0118. CH| N | ctBu|CH| cotBu |Me| cFs |1
8-0119. CH| N | ctBu|cH | costBu |Me| CFs |2
8-0120. CH|cNo.| cH |cH| costBu [H]| CRs |0
8-0121. CH|cNo,| cH | cH| cortBu |Me| CFs |0
8-0122. CH |c-No.| cH | cH| cortBu |Me| cFs |2
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Em analogia com a tabela acima, exemplos adicionais
sdo os compostos numerados de 8-0123 a 8-0245, em que R’U &
CFH e todas as outras varidveis tém o mesmo significado,
tal como representado em cada linha da tabela 8.

5 De modo andlogo aos compostos numerados de 8-01 a 8-
0245 sdao os compostos numerados de 8-1 a 8-245, em que as
variaveis tém o mesmo significado, exceto por m ser 1, em
vez de O.

Tabela 9: Exemplos com compostos de numero do tipo 9-xxxx,

10 como representado na seguinte foérmula:

R' R’ (ﬂ)m

R3U

9-x XXX

Compostos de numero 9-01 a 9-0205: m = O
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No. Y? Y2 Y3 Y4 R" |R? R3v n
9-01. O |C-CFs C-H C-H H H CF3 0
9-02. O |(C-CFs C-H C-H H H CF3 1
9-03. O |C-CFs C-H C-H H H CF3 2
9-04. o N C-CFs C-H H H CF3 0
9-05. O N C-CFs C-H H H CF; 1
9-06. O N C-CFs C-H H H CF3 2
9-07. O |C-CF; N N H H CFs 0
9-08. O |C-CFs N N H H CFs 1
9-09. O |C-CFs N N H H CFs3 2

9-010. O N C-CFs N H H CF3 0
9-011. O N C-CFs N H H CF; 1
9-012. O N C-CFs N H H CFs 2
9-013. O |CCF3 C-CN N H H CFs 0
9-014. O |C-CFs C-CN N H H CF; 1
9-015. O |C-CFs C-CN N H H CF3 2
9-016. S | CCl C-H C-H H H CFs; 0
9-017. S | CCl C-H C-H H H CFs 1
9-018. S | C-Cl C-H C-H H H CFs 2
9-019. S | CCl C-H C-H Me H CFs 0
9-020. S | CCl C-H C-H Me H CF; 1
9-021. S | CCl C-H C-H Me H CFs3 2
9-022. S C-H C-H C-H | COOMe | H CFs 0
9-023. S C-H C-H C-H | COOMe | H CFs 1
9-024. S C-H C-H C-H | COOMe | H CFs3 2
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No. Y! Y2 Y3 Y4 R" |R? R3vY n
9-025. S C-H C-H CH | COOH | H CFs 0
9-026. S C-H C-H C-H |CON(Me)2| H CF; 0
9-027. 0 C-CH=CH-CH=CH-C | C-H H H CFs 0
9-028. O C-CH=CH-CH=CH-C | C-H H H CF3 1
9-029. o C-CH=CH-CH=CH-C | C-H H H CF; 2
9-030. 0 C-CH=CH-CH=CH-C | C-H Me H CF3 0

9-031. O | C-CH=CH-CH=CH-C | C-H Me H CF; 1
9-032. O | C-CH=CH-CH=CH-C | C-H Me H CFs 2
9-033. 8 | C-CH=CH-CH=CH-C | C-H H H CF; 0
9-034. S | C-CH=CH-CH=CH-C | C-H H H CF3 1
9-035. § | C-CH=CH-CH=CH-C | C-H H H CFs 2
9-036. S | C-CH=CH-CH=CH-C | C-H Me H CF; 0
9-037. S | C-CH=CH-CH=CH-C | C-H Me H CF3 1
9-038. S | C-CH=CH-CH=CH-C | C-H Me H CF3 2
9-039. N-H [ C-CH=CH-CH=CH-C | C-H H H CFs 0
9-040. N-H | C-CH=CH-CH=CH-C | C-H H H CFs 1
9-041. N-H | C-CH=CH-CH=CH-C | C-H H H CF3 2
9-042. N-Me| C-CH=CH-CH=CH-C | C-H H H CF; 0
9-043. N-Me| C-CH=CH-CH=CH-C | C-H H H CF3 1
9-044. N-Me| C-CH=CH-CH=CH-C | C-H H H CF; 2
9-045. O | C-CH=CH-CH=CH-C N H H CF; 0
9-046. O | C-CH=CH-CH=CH-C | N H H CFs 1
9-047. O | C-CH=CH-CH=CH-C N H H CF; 2
9-048. S | C-CH=CH-CH=CH-C N H H CFs 0
9-049. S | C-CH=CH-CH=CH-C N H H CFs3 1
9-050. S | C-CH=CH-CH=CH-C N H H CF; 2
9-051. S | C-CH=CH-CH=CH-C N Me H CF; 0
9-052. § | C-CH=CH-CH=CH-C N Me H CFs 1
9-0563. S | C-CH=CH-CH=CH-C N Me H CF; 2
9-054. N-H | C-CH=CH-CH=CH-C N H H CFs 0
9-055. N-H | C-CH=CH-CH=CH-C N H H CF; 1
9-056. N-H | C-CH=CH-CH=CH-C N H H CF; 2
9-057. N-Me| C-CH=CH-CH=CH-C N H H CF; 0
9-058. N-Me| C-CH=CH-CH=CH-C N H H CFs 1
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No. Y1 Y? Y3 Y4 R" |R? R3V n
9-059. N-Me| C-CH=CH-CH=CH-C N H H CFs 2
9-060. S C-Cl N C-CF3 H H CFs 0
9-061. S C-Ci N C-CF3 H H CF3 1
9-062. S C-Cl N C-CF3 H H CFa 2
9-063. O C-CH=CH-CH=CH-C N Me H CF3 0
9-064. O C-CH=CH-CH=CH-C N Me H CFs 1
9-065. 0o C-CH=CH-CH=CH-C N Me H CF3 2
9-066. o N C-CF; C-H Me H CF3 0
9-067. O N C-CFs C-H Me H CFs 1
9-068. (0] N C-CF; C-H Me H CF; 2
9-069. O N C-t-Bu C-H Me H CF3 0]
9-070. (@] N C-t-Bu C-H Me H CF; 1
9-071. 0] N C-t-Bu C-H Me H CF3 2
9-072. o C-CH=CF-CH=CH-C N Me H CF3 0
9-073. 0] C-CH=CF-CH=CH-C N Me H CFs3 1
9-074. O C-CH=CF-CH=CH-C N Me H CFs 2
9-075. O C-CH=CH-CF=CH-C N Me H CF3 0
9-076. O C-CH=CH-CF=CH-C N Me H CFs; 1
9-077. (0] C-CH=CH-CF=CH-C N Me H CFs 2
9-078. O |C-CH=CH-C(CF3)=CH-C| N Me H CFa 0
9-079. O |C-CH=CH-C(CF3)=CH-C| N Me H CF3 1
9-080. O |C-CH=CH-C(CF3)=CH-C| N Me H CFs 2
9-081. O C-CF=CF-CF=CF-C N Me H CF3 0
9-082. o C-CF=CF-CF=CF-C N Me H CF3 1
9-083. o C-CF=CF-CF=CF-C N Me H CFs 2
9-084. N ¢ C-CF; C-H H H CF3 0
9-085. N o C-CF3 C-H H CFs 1
9-086. N o C-CFs C-H H H CF; 2
9-087. N o C-CFs CH Me H CF3 2
9-088. C-H 0] C-Cl N H CF3 0
9-089. C-H 0] C-Cl N H CF3 1
9-090. C-H O C-Cl N H CF3 2
9-091. C-H O C-Cl N Me H CF3 2
9-092. Cc-Cl S C-Cl C-H Me H CFs 0
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No. Y! Y2 Y3 Y4 R' |R2? R3v n
9-093. C-Cl S c-cl C-H Me H CF3 1
9-094. C-Cl S C-Cl C-H Me H CFs 2
9-095. C-H | N--Bu N N H H CF3 0
9-096. C-H | N-tBu N N H H CF3 1
9-097. C-H | N-tBu N N H H CF; 2
9-098. N |N-CH=CH: N N H H CF3 0
9-099. N [N-CH=CH: N N H H CFs 1

9-0100. N [N-CH=CH: N N H H CF3 2
9-0101. N O C-CF; C-H Me H CF; 0
9-0102. N O C-CF; C-H Me H CF3 1

Em analogia com a tabela acima, exemplos adicionais
sao os compostos numerados 9-0103 a 9-205, em que R’U &
CF;H e todas as outras varidveis tém o mesmo significado,
tal como representado em cada linha da tabela 9.

De modo analogo aos compostos numerados de 9-01 a 9-
205 sdo os compostos numerados de 9-1 a 9-205, em que as
varidveis tém o mesmo significado, exceto por m ser 1 em
vez de O.

Em analogia com os compostos acima referidos,
numerados de 1-01 a 9-205, exemplos adicionais de compostos
de acordo <com a presente invencdo séo, gquando néo
explicitamente listados nas tabelas, compostos em que n é 0
ou 1, em vez de 2.

Os compostos de férmula (I) podem ser preparados por

processos adaptados dos descritos nos documentos WO
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2009/075080, WO 2009/025397 ou WO 2009/028727, que sdo aqui
incorporados por referéncia na sua totalidade. Os compostos
de acordo com a presente invengdo, representados pela
férmula geral [I] podem ser obtidos de acordo com processos
de producdo a seguir determinados, mas a presente invengdo
ndo serd limitada por estes processos. As variaveis
utilizadas nas diferentes estruturas para os diferentes
exemplos de sintese, se ndo explicitamente definidas, sé&o
as mesmos que na férmula (I). Serd entendido pelos técnicos
no assunto que certos grupos funcionais nos compostos e
intermedidrios podem ser desprotegidos ou protegidos por
grupos de protegdo adequados, como ensinado por Greene e
cols., Protective Groups in Organic Synthesis, John Wiley
and Sons, Inc., 3a edicdo, 1999. Além disso, serd evidente
para o©s técnicos no assunto que os compostos e
intermedidrios podem ser isolados por condigdes padréo
aquosas de trabalho e, opcionalmente, purificados. Por
exemplo, os compostos ou intermedidrios podem ser
purificados por métodos cromatograficos ou cristalizados
para dar o produto desejado na pureza adequada.

Os compostos da presente invengdo podem ser também

representados pela seguinte férmula (II)
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3
AXS/\RB com R™ = #‘{\/]?X\RSU

n eA=U

em que # é o local de ligagdo na férmula (II) e as
outras varidveis na férmula (IT1) e R® tém o mesmo
significado que acima mencionado.

5 Os compostos do tipo R3 ligados a um grupo de saida Z?!
podem ser preparados, por exemplo, como Sse segue e
encontram-se descritos, por exemplo, nos documentos WO
2007/071609 e WO 2007/147888 para posterior utilizacdo na
sintese de compostos de fdérmula (I).

10 Em geral, os compostos (IVRW), se ndo comercialmente
disponiveis, podem ser sintetizados a partir de &lcoois
(IIIR“) via conversdo para os respectivos tosilatos,
mesilatos ou halogenetos em analogia com os métodos
mencionados em J. March, Advanced Organic Chemistry, 4a

15 edicdo, Wiley.

Ho’[/\]p\x’R3U = 21/{/\]p\x’R3U

HNRY IVR*

Os compostos (ITIRY) podem ser obtidos através de

alquilacdo de compostos (VR®) onde 22 é& um grupo de saida
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adequado tal como um &tomo de halogénio, metanossulfonato,
trifluorometanossulfonato ou tolueno-sulfonato, com
compostos (VI Ry, que sdo adequadamente substituidos por
tidis ou alcoois ou sais dos mesmos, em analogia com os
procedimentos descritos em Can. J. Chem. 1979, 57, p. 1958-

1966 e J. Am.Chem. Soc. 1924, 46, p. 1503.

+ 3u- X — _RY
HO/[/\]p\ZZ R™"""H HO/Hp\X

vR¥ VIRY VR

Especificamente, os compostos (IVR*) em que p = 2, R
& CF3, X ¢é enxofre e 2z' é halogénio podem também ser
obtidos por reacdo de CF3-SH com vinil halogenetos CH,CH-Z?,
tal como descrito em J. Am. Chem. Soc. 1962, 84, p. 3148-
3153.

Os compostos (ITIR*) em que R ¢ CF3 e X é& enxofre
podem ser preparados por exemplo por alquilag¢do de mercapto
dlcoois HO-(CH;),-SH, em condig¢des de irradiacdo como
descrito no documento WO 2001/36410; p.19.

Os compostos (IVR®) em que R é CF; e X é oxigénio
podem ser obtidos como descrito em J. Fluorine Chemistry
1982, 21, p. 133-143 ou J. Org. Chem. 2001, 66, p. 1061 -
1063.

Processo de Fabricagédo 1
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Um composto representado pela férmula geral [la] pode

ser fabricado de acordo com o processo abaixo:

Esquema 1:
S
GZJLNH ZT/\RS
1.2 2 1 o2 NH I 1 .2
"\ - N e —=2 Y
—_— —_—_—
A Z2  mtapa(i-1) AT ST G Etapa(l-2) AT SR
Vi v [la]
5 Na férmula, A, Rl, Ig, R3, zt e 22 representam os

mesmos significados gque o©os acima mencionados, e G?
representa um grupo metila ou um grupo amino.

Etapa (1 -1)

Um composto [VII] pode ser produzido por reacdo de um

10 composto (V] e um composto [VI] num solvente. As
guantidades utilizadas de um composto [VI] podem ser
adequadamente selecionadas a partir, normalmente, da faixa

de 1 a 3 equivalentes, de preferéncia de 1 a 2
equivalentes, por 1 equivalente de um composto [V].

15 Exemplos de solventes que podem ser utilizados nesta reacdo
sdo: hidrocarbonetos halogenados tais como diclorometano e
cloroférmio e &lcoois tais como metanol, etanol e propanol,

ou misturas dos mesmos. As quantidades dos solventes acima
mencionados s&do normalmente de 0,1 a 10 litros, de

20 preferéncia de 0,2 a 3,0 litros por 1 mole de um composto
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[V]. A temperatura de reacdo é qualquer temperatura entre 0
°C até a temperatura de refluxo no sistema reacional,
preferivelmente na temperatura compreendida entre 10 °C e
120 °C. O tempo de reacdo ira variar de acordo com, por
exemplo, a temperatura da reacgdo, substrato de reagao e as
quantidades na reagdo, mas & normalmente na faixa de 0,5 a
72 horas. Apds a reacdo ter sido completada, o composto
[VII] pode ser isolado através da realizacdo de operagdes
tais como concentragdo. O composto isolado [VII] pode ser
adicionalmente purificado por meio de recristalizacéao,
conforme necesséario.

Etapa (1 -2)

Um composto representado pela férmula [Ia] pode ser
produzido por reagdo de um composto [VII] e um composto
[IT] num solvente, na presenga de uma base. As quantidades
utilizadas de um composto [II], aqui utilizado, podem ser
adequadamente selecionadas a partir, normalmente, da faixa
de 0,8 a 5 equivalentes, de preferéncia 0,8 a 2
equivalentes, por 1 equivalente de um composto [VII].
Exemplos dos solventes que podem ser utilizados nesta
reagdo sdo: éteres tais como éter dietilico, 1,2-
dimetoxietano e tetra-hidrofurano, amidas, tais como N,N-
dimetilacetamida, N,N-dimetilformamida, 1,3-dimetil-2-

imidazolidinona e N-metil-2-pirrolidinona, compostos de
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enxofre tais como dimetilsulfdéxido e sulfolano, nitrilas
tals como acetonitrila e propionitrila, &lcoois tails como
metanol, etanol e propanol, hidrocarbonetos alifédticos tais
como hexano e heptano, hidrocarbonetos aromdticos tais como
benzeno, tolueno e xileno, hidrocarbonetos halogenados tais
como 1,2-dicloroetanc e clorobenzeno; e Aagua; ou misturas
dos mesmos. As quantidades dos solventes acima mencionados
sdo normalmente de 0,1 a 50 litros, de preferéncia de 0,2 a
10 litros por 1 mole de um composto [VII]. Exemplos de
bases que podem ser utilizadas nesta reagao sdo bases
inorganicas, tais como: hidréxidos de metais alcalinos, por
exemplo, hidréxido de sédio e hidrdéxido de potassio,
hidréxidos de metais alcalino-terrosos, por exemplo,
hidréxido de célcio e hidréxido de magnésio, ou sais de
metal de A&lcoois, por exemplo, etdéxido de sdébdio, metdxido
de sédio e terc-butdxido de potdssio. As quantidades de uma
base utilizadas podem, normalmente, ser adequadamente
selecionadas a partir de uma faixa de 1 a 20 equivalentes,
de preferéncia de 1 a 10 equivalentes, por 1 equivalente de
um composto [VII].

A reagdo pode ser realizada utilizando-se um
catalisador de transferéncia de fase tal como brometo de
tetra-n-butilambénio. As quantidades de um catalisador de

transferéncia de fase utilizadas podem ser adequadamente



10

15

20

115

selecionadas a partir de uma faixa de 0 a 1,0 equivalente,

por 1 equivalente de um composto [VII]. A temperatura de
reacdo ¢é qualquer temperatura desde =50 °C  até a
temperatura de refluxo no sistema reacional,

preferivelmente na faixa de temperatura entre -10 °C e 100
°C.

O tempo de reagdo irad variar de acordo com, por
exemplo, a temperatura da reacdo, substrato de reacdo e as
quantidades de reagdo, mas é normalmente na faixa de 1 a 48
horas. Apds a reacdo ter sido completada, o composto [Ia]
pode ser isolado através da realizacdo de operacgdes tais
como adigdo da mistura de reagdo a adgqua e extracdo com um
solvente organico, seguida de concentragdo. O composto
isolado [Ia] pode ser adicionalmente purificado por meio de
cromatografia de coluna e recristalizacgéo, conforme
necessario.

Processo de Fabricacgido 2

Um composto representado pela férmula geral [la] pode

ser fabricado de acordo com o processo abaixo ilustrado.

Esquema 2:
HS/A\Rs
R1 Rz (VIII] R1 Rz
—_—
N AT sTOR?

V] [la]
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Na férmulas, A, Rl, R?, R} e z? representam o0s mesmos
significados que oS acima referidos. Um composto
representado pela férmula [Ia] pode ser produzido pela
reagdo de um composto [V] e um composto [VIII] num
solvente, na presenga de uma base. As quantidades
utilizadas de um composto [VIII], aqui utilizado, podem ser
adequadamente selecionadas a partir, normalmente, da faixa
de 0,8 a 5 equivalentes, de preferéncia de 0,8 a 2
equivalentes, por 1 equivalente de um composto [V]. Os
solventes que podem ser utilizados nesta reacdo s3o os
mesmos que aqueles na etapa (1-2) do processo de fabricacdo
1. As quantidades dos solventes acima mencionados séao
normalmente de 0,1 a 50 litros, de preferéncia de 0,2 a 10
litros por 1 mole de um composto [V]. Exemplos de bases que
podem ser utilizadas nesta reagdo sdo: bases orgdnicas tais
como trietilamina e 1,8-diazabiciclo[5.4.0]-7-undeceno,
bases inorgénicas, tais como: hidréxidos de metais
alcalinos, por exemplo, hidréxido de sédio e hidréxido de
potassio, hidréxidos de metais alcalino-terrosos, por
exemplo, hidréxido de cdlcio e hidréxido de magnésio,
carbonatos de metais alcalinos, por exemplo, carbonato de
sédio e carbonato de potassio e hidrogénio, carbonatos de
metais alcalinos, por exemplo, carbonato de hidrogénio,

sédio e hidrogenocarbonato de potassic, sais de metal de
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dlcoois, por exemplo, metdéxido de sdbédio, etdxido de sdbdio e
terc-butdéxido de potéssio, ou hidretos de metais alcalinos,
por exemplo, hidreto de sédio. As quantidades de uma base
podem, normalmente, ser adequadamente selecionadas a partir
de uma faixa de 1 a 10 equivalentes, de preferéncia de 1 a
5 equivalentes, por 1 equivalente de um composto [V]. A
temperatura de reagdo é qualquer temperatura desde -50 °C
até a temperatura de refluxo no sistema reacional,
preferivelmente na faixa de temperatura de -10 °C a 100 °C.
O tempo de reagdo ird variar de acordo com, por exemplo, a
temperatura da reacgdo, substrato de reagdo e as quantidades
de reacao, mas se encontra normalmente no intervalo de 1 a
24 horas. Apds a reagdo ter sido completada, o composto
[la] pode ser isolado através da realizacdo de operacdes
tals como adigdo da mistura de reacdo & adgua e extracdo com
um solvente orgdnico, seguida de concentrag¢do. O composto
isolado [Ia] pode ser adicionalmente purificado por meio de
cromatografia em coluna e recristalizacdao, conforme
necessario.

Processo de Fabricacdo 3

Un composto representado pela férmula [Ia] pode ser

fabricado de acordo com o processo abaixo ilustrado.

Esquema 3:
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1/\R3

A~ SH AT sTTR®

[IX] [la]

Na férmula, A, Rl, RZ, R} e 7! representam o0s mesmos
significados que os acima referidos.

Um composto representado pela férmula [Ia] pode ser
produzido pela reagdo de um composto [IX] e um composto
[II] num solvente, na presenca de uma base. As quantidades
utilizadas de um composto [II], aqui utilizado, podem ser
adequadamente selecionadas a partir, normalmente, da faixa
de 0,8 a 5 equivalentes, de preferéncia de 0,8 a 2
equivalentes, por 1 equivalente de um composto [IX]. Os
solventes que podem ser utilizados nesta reagcdo sdo os
mesmos que aqgqueles na etapa (1 =2) do processo de
fabricacéo 1. As quantidades dos solventes acima
mencionados s&o normalmente de 0,1 a 50 1litros, de
preferéncia de 0,2 a 10 litros por 1 mole de um composto
[IX]. Exemplos de bases que podem ser utilizadas nesta
reacgdo sdo os mesmos que aqueles do processo de fabricacdo
2. As quantidades de uma base utilizada podem normalmente
ser adequadamente selecionadas a partir de uma faixa de 1 a
10 equivalentes, preferivelmente de 1 a 5 equivalentes, por

1 equivalente de um composto [IX]. A temperatura de reacgdo
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é qualquer temperatura desde -50 °C até a temperatura de
refluxo no sistema reacional, preferivelmente na faixa de
temperatura de -10 °C a 100 °C. O tempo de reagdo iré
variar de acordo com, por exemplo, a temperatura da reagdo,
substrato de reagdo e as quantidades de reacdo, mas se
encontra normalmente na faixa de 1 a 48 horas. Apds a
reacdo ter sido completada, o composto [Ia] pode ser
isolado através da realizacdo de operacdes tails como adigédo
da mistura de reacdo a &agua e extracdo com um solvente
orgdnico, seguida de concentragao. O composto isolado [Ia]
pode ser adicionalmente purificado por meio de
cromatografia em coluna e recristalizacéao, conforme
necessario.

O composto acima mencionado [VIII] e o composto [IX]
também podem ser fabricados de acordo com 0Ss processos
descritos em Journal of Organic Chemistry, péginas 93 a 95
(1962) e em Heterocicles, paginas 1331 a 1346 (1986).

Processo de Fabricacdo 4

Os compostos representados pela férmula geral [I] e os
compostos representados pela férmula geral [1lb], em que n é
1 ou 2, podem ser fabricados de acordo com © processo

ilustrado abaixo:

Esquema 4:
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1 2

R

1 52
agente oxidante R:>£?
S
AT STTR?

R
WUSTR )
[Ib]

[la]

Na férmula, A, R, R*> e R® representam ©S mesmos
significados que os acima mencionados, e n representa 1 ou
2.

Um composto representado pela férmula [Ib] pode ser
produzido pela reagdo de um composto representado pela
férmula geral [Ia] e um agente oxidante, em um solvente.
Exemplos dos agentes oxidantes que podem ser utilizados na
reacdo sdo: perdxidos orgénicos tais como &cido meta-
cloroperoxibenzéico, &cido perférmico ou acido peracético,
oxona (nome comercial Dupont, 2 KHSOs*KHSO4"K,;S04); imidas
contendo halogénio, tais como N-clorossuccinimida; e
perdéxidos inorgdnicos tais como perdéxido de hidrogénio,
permanganato de potassio ou periodato de sdédio. As
quantidades de agente oxidante para uso no presente
documento podem ser adequadamente selecionadas a partir,
normalmente, da faixa de 0,8 a 10 equivalentes, de
preferéncia de 0,8 a 5 equivalentes, por 1 equivalente de
um composto [Ia].

Exemplos dos solventes que podem ser utilizados nesta

reagdo sdo: hidrocarbonetos halogenados tais como



10

15

20

121

diclorometano, cloroférmio, 1,2-dicloroetano e
clorobenzeno, &alcoois tais como metanol, etanol e propanol,
hidrocarbonetos aromaticos tais como benzeno, tolueno e
xileno, cetonas tals como acetona e 2-butanona, nitrilas
tais como acetonitrila, ésteres tais como acetato de etila,
4dcidos carboxilicos alifaticos tais como &cido acético e

dcido trifluorcacético; agua; ou misturas dos mesmos. As

~e

gquantidades dos solventes acima mencionados sdo,

normalmente, de 0,1 a 50 litros, preferivelmente de 0,2 a

10 litros por 1 mole de um composto [Ia]. A temperatura de
reacdo é qualquer temperatura desde -50 °C até a
temperatura de refluxo no sistema reacional,

preferivelmente na faixa de temperatura de -10 °C a 60 °C

O tempo de reacdo 1ird variar de acordo com, por
exemplo, a temperatura da reagdo, substrato de reacdo e as
quantidades de reagdo, mas se encontra normalmente no
intervalo de 1 a 24 horas. Apds a reacdo ter sido
concluida, um composto [lb] pode ser isolado através da
realizacdo de operagdes tais como adigdo da mistura de
reagdo a agua e extragdo com um solvente orgénico, seguida
de concentracdo. (0] composto isolado [Ib] pode ser
adicionalmente purificado por meio de cromatografia de
coluna e recristalizacgéo, conforme necesséario.

Os métodos preferidos para a conversdo seletiva de
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sulfetos (Ia) para sulféxidos (Ib), para o qual n é& 1, sao
o uso de perdéxido de hidrogénio como agente oxidante na
presenga de hexafluoroisopropanol, tal como descrito em
Tetrahedron Lett. 1998, 39, 3141 -3144, ou o uso de acido
meta—-cloroperbenzdico, como agente oxidante na presenca ou
auséncia de uma base num solvente aprdético tal como
cloroférmio ou diclorometano, em temperaturas inferiores a
temperatura ambiente.

Outros métodos para a oxidacdo de compostos sulfetos a
sulféxidos e aos produtos sulfona s&o bem conhecidos na
arte, e qualquer procedimento adequado conhecido na arte
pode ser wutilizado (por exemplo, para a sintese de
sulféxidos ver Varma e cols., Org. Lett., 1999, 1, 189-191;
Kim e «cols, Synthesis, 2002, 2484-2486; Qian e cols,
Synlett, 2006, 709-712;. Matteucci e cols, Org. Lett, 2003,
5, 235 -237; Mba e cols, Org. Lett, 2007, 9, 21 -24; Karimi
e cols, Org. Lett, 2005, 7, 625-628; para a preparacdo de
sulfonas, ver Varma e cols. Org. Lett, 1999, 1, 189-191;
Jana e cols, Org. Lett, 2003, 5, 3787-3790; Karimi e cols,
Org. Lett, 2005, 7, 625-628; Shaabania e cols, Tetrahedron,
2004, 60, 1 1415-1 1420).

Processo de Fabricacdo 5

Un composto representado pela féormula [Ic] pode ser

fabricado de acordo com o processo abaixo ilustrado:
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Esquema 5:
R7A RBA—Z3 7A R8A
[X1]
A)\S/\R\? s ——————— A S/\RS
k 8)
X] " [ic] "

Na férmula, ([X] e [Ic], A, R® e n representam os
mesmos significados que o acima mencionado e:

R™ nas férmulas [X] e [Ic] denota halogénio, Ci;-Cg—
alquil que pode ser substituido por halogénio, por Ci;-Cs—
alcoxi, por C;-Cy-alquiltio, por C;-Cs—alquilsulfinila, por
C1-Cg-alquilsulfonila, por CN, por C(=O)R9A, ou por di(C;-Cs3-
alquil)amino, Co-Cg—alquenil, Cy~Cs-haloalguenil, Cy—Cg—
alquinil, Cy-C¢-haloalquinil, C3-Cg-cicloalquil, C3—Cg—
haleocicloalquil, C3-Cg-cicloalgquil-C;-Cs-alquil que pode ser
substituido com &tomos de halogénio, CN, C(=0)R!?;

R% nas férmulas [X] e [Ic] denota C;-C¢-alquil que
pocde ser substituido por halogénio, por Ci;-Cgq-alcoxi, por
Ci1-Cs-alquiltio, por CN, por C(=0)R®®, ou por hidroxila, C,—
C¢—alquenil, Cy;-Cg—haloalquenil, Cy-Ce~alguinil, Cpr—Cg—
halocalquinil, C3-C¢-cicloalquil, C3~C¢-halocicloalquil, Cs3-
Ce-cicloalquil-C;-Cz-alquil que podem ser substituidos por
4tomos de halogénio, ou C(=0)R*A;

R*® nas férmulas [X] e [lc] denota Ci-Ce¢-alquil, C;-Cg-

haloalquil, ¢C;-Cs—alcoxi, amino, mono-(C;-Ce¢-alquil)amino,
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di-(C;-C4—alquil)amino, Cy;-Cs—amino ciclico;

R'°* na férmula [X] e [1lc] denota Ci;-Cg—alcoxi, di-(Ci—
Cy—algquil)amino, Cy-Cs—amino ciclico;

R nas férmulas [X] e [lc] denota Ci-Cg¢—alquil, Ci—Cg—
haloalquil, C;-Cg—alcoxi, di-(C;-C4—alquil)amino, Cy;-Cs—amino
ciclico;

7° representa um grupo de saida tal como um &tomo de
cloro, atomo de bromo, um atomo de iodo, grupo
metanosulfonilédéxi ou grupo trifluorometanossulfonildxi.

Um composto representado pela férmula [Ic] pode ser
produzido por reacgdo de um composto [X] e um composto [XI]
em um solvente, na presenga de uma base. As quantidades
utilizadas de um composto [XI] aqui utilizadas podem ser
adequadamente selecionadas a partir, normalmente, da faixa
de 1 a 10 -equivalentes, de preferéncia de 1 a 5
equivalentes, por 1 -equivalente de um composto [X].
Exemplos dos solventes que podem ser utilizados nesta
reacdo séo: éteres tais como éter dietilico, 1,2-
dimetdxietano e tetra-hidrofurano, amidas, tais como N,N-
dimetilacetamida, N, N-dimetil formamida, 1,3-dimetil-2-
imidazolidinona e N-metil-2-pirrolidinona; compostos de
enxofre tais como dimetil-sulfdéxido e sulfolano; nitrilas

tals como acetonitrila e propionitrila e hidrocarbonetos

aromaticos tais como benzeno, tolueno e xileno, ou misturas
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dos mesmos. As quantidades dos solventes acima mencionados
sdo normalmente de 0,1 a 50 litros, de preferéncia de 0,2 a
10 litros por 1 mole de um composto [X]. Exemplos de bases
que podem utilizadas nesta reacdo s&o: bases orgdnicas tais
como trietilamina e 1,8-diazabiciclo[5.4.0]-7-undeceno,
bases inorgénicas, tais como: hidréxidos de metais
alcalinos, por exemplo hidréxido de sédio, e hidréxido de
potassio, hidrdéxidos de metais alcalino-terrosos, por
exemplo, hidréxido de célcio e hidréxido de magnésio,
carbonatos de metais alcalinos, por exemplo, carbonato de
s6dio, e carbonato de potadssio e hidrogénio, carbonatos de
metais alcalinos, por exemplo, hidrogenocarbonato de sdédio
e hidrogenocarbonato de ©potéssio, sals metdlicos de
dlcoois, por exemplo, metdxido de sdéddio, etdxido de sdédio e
terc-butdéxido de potédssio, hidretos de metais alcalinos,
por exemplo hidreto de sédio ou compostos de organolitio
tais como n-butil-litio e diisopropilamida de 1litio. As
quantidades de uma base utilizadas podem normalmente ser
adequadamente selecionadas a partir de uma faixa de 1 a 10
equivalentes, preferivelmente de 1 a 5 equivalentes, por 1
equivalente de um composto [X]. A temperatura da reagdo é
qualquer temperatura desde -100 °C até a temperatura de
refluxo no sistema reacional, preferivelmente na faixa de

temperatura de -78 °C a 100 °C. O tempo de reacgdo iréa
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variar de acordo com, por exemplo, a temperatura da reacao,
substrato de reacdo e as quantidades de reagdo, mas se
encontra normalmente no intervalo de 1 a 24 horas. Apds a
reacdo ter sido completada, o composto [Ic] pode ser
5 isolado através da realizacdo de operacgdes tais como adigéo
da mistura de reacdo a 4agua e extracdo com um solvente
orgdnico, seguida de concentracdo. O composto isolado {Ic]
pode ser adicionalmente purificado por meio de
cromatografia em coluna e recristalizacéo, conforme
10 necessario.

Processo de fabricacdo 6

Um composto representado pela fdérmula [le] pode ser
fabricado de acordo com o processo abaixo ilustrado, a

partir de um composto [X].

15 Esquema 6:

7A
R agente de 7A 13A
)\ halogenagéo R )(R
A §/\Ra — ro. A ISl/\R3
(), (o).

[le]

nas foérmulas [X] e [Ie], A, R}, R™ e n representam os

R13A

mesmos significados que anteriormente citados; na
férmula [Ie] representa um &tomo de halogénio.
20 Um composto representado pela fdérmula [Ie] pode ser

produzido por reacdo de um composto [X] e um agente de
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halogenacdo [XIII], num solvente, na presenca de uma base.
Exemplos dos agentes de halogenag¢do [XIII] que podem ser
utilizados na reacdo sdo: hidrocarbonetos halogenados tais
como tetracloreto de carbono e hexacloroetano, imidas
contendo halogénio, tais como N-fluorobenzenossulfonimida,
N-clorossuccinimida e N-bromossuccinimida; compostos de
enxofre halogenados tais como cloreto de sulfurila e
cloreto de tionila, compostos de fésforo halogenados tais
como pentacloreto de fésforo e oxicloreto de fésforo, sais
de N-fluoropiridinio, tais como 1-fluoro-2,4, 6-
trimetilapiridinio trifluorometanossulfonato, 1-
(clorometil)-4-fluoro-1,4-diazoniabiciclo[2.2.2]octano bis
(tetrafluoroborato); halogénios tais como flGor, cloro,
bromo e i1odo; ou halogenetos de cobre, como cloreto de
cobre (II) e brometo de cobre (II). As quantidades para a
utilizagcdo de um agente de halogenacdao [XITII] aqui
utilizado podem ser adequadamente selecionadas a partir,
normalmente, da faixa de 1 a 10 eguivalentes, de
preferéncia de 1 a 5 equivalentes, por 1 equivalente de um
composto [X]. Exemplos dos solventes que podem ser
utilizados nesta reacdo sé&o: éteres tais como éter
dietilico, 1,2-dimetdxietano e tetra-hidrofurano, amidas,
tais como N, N-dimetilacetamida, N, N-dimetilformamida,

1,3-dimetil-2-imidazolidinona e N-metil-2-pirrolidinona,
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compostos de enxofre tais como dimetilsulfdxido e
sulfolano, nitrilas tais como acetonitrila e propionitrila,
hidrocarbonetos aromaticos tais como benzeno, tolueno e
xileno, hidrocarbonetos halogenados tais Ccomo
diclorometano, 1,2-dicloroetano e clorobenzeno; &gua ou
misturas dos mesmos. As quantidades dos solventes acima
mencionados sdo normalmente de 0,1 a 50 1litros, de
preferéncia de 0,2 a 20 litros por 1 mole de um composto
[X]. Exemplos de bases que podem ser utilizados para esta
reagdo sao os mesmos que os do exemplo de fabricacdo 5. As
quantidades de uma base utilizada podem, normalmente, ser
adequadamente selecionadas a partir de uma faixa de 1 a 10
equivalentes, de preferéncia de 1 a 5 equivalentes, por 1
equivalente de um composto [X]. A temperatura de reacido é
qualquer temperatura desde -100 °C até a temperatura de
refluxo no sistema reacional, preferivelmente na faixa de
temperatura de -78 °C a 100 °C. O tempo de reacdo ira
variar de acordo com, por exemplo, a temperatura da reacio,
o substrato de reagdo e as quantidades de reacdo, mas se
encontra normalmente no intervalo de 1 a 24 horas. Apds a
reagao ter sido completada, o composto [Ie] pode ser
isolado através da realizagdo de operacdes tais como adicéao
da mistura de reagdo a 4gua e extracdo com um solvente

organico e, em seguida, concentracdo. O composto isolado
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[Ie] pode ser adicionalmente purificado por meio de
cromatografia em coluna e recristalizacgéao, conforme
necessario.

Processo de fabricacdo 7

Um composto representado pela fdérmula [Ig] pode ser

obtido de acordo com o processo abaixo ilustrado.

Esquema 7:
R A=2° )R\MA
[XVII]
k /\ . A ﬁ/\Ra
b ) (),
[XVII] [lg]
nas foérmulas [XVII] e [Ig]l, A e R? representam os

14a
R

mesmos significados acima mencionados, nas férmulas

[XVII] e [Ig] denota um grupo ciano ou um grupo C(=O)RNA,

102 representa o mesmo significado ja

em gue © grupo R
mencionado nas férmulas [X] e [Ic]

7° representa um grupo de saida tal como um &tomo de
cloro, A&tomo de bromo, um Aatomo de i1odo, ou um grupo
trifluorometanossulfoniléxi.

Umn composto representado pela férmula [Ig] pode ser
produzido pela reagdo de um composto [XVII] e um composto
[XVITI], em um solvente, na presenga de uma base e um

catalisador de metal de transicdo. Esta reacdo pode ser

efetuada com a adicdo de um ligante fosfina tal como
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trifenilfosfina ou tri-terc-butilfosfina, como requerido.
As quantidades para a utilizacdo do composto [XVIII]
aqui wutilizado podem ser adequadamente selecionadas a
partir, normalmente, da faixa de 1 a 5 equivalentes, de
preferéncia de 1 a 3 equivalentes, por 1 equivalente de um
composto [XVII]. Exemplos dos solventes que podem ser
utilizados nesta reacdo sdo: éteres tais como tetra-
hidrofurano, 1,4-dioxano e 1,2-dimetdéxietano; nitrilas tais
como acetonitrila e propionitrila; amidas, tais como N,N-
dimetilformamida e N,N-dimetilacetamida; e hidrocarbonetos
aromaticos tais como benzeno, tolueno e xileno ou misturas
dos mesmos. As quantidades de um solvente, acima
mencionado, sdo normalmente de 0,1 a 50 1litros, de
preferéncia de 0,2 a 20 litros, por 1 mole de um composto
(XVII). Exemplos de bases que podem utilizadas nesta reacao
sé&o: bases orgédnicas tais como trietilamina,
diisopropiletilamina e 1,8-diazabiciclo([5.4.0]~7-undeceno;
bases inorgénicas tais como: hidréxidos de metais
alcalinos, por exemplo hidrdéxido de sbédio e hidrdxido de
potassio; carbonatos de metais alcalinos, por exemplo
carbonato de sdédio e carbonatc de potassio; e hidrogeno
carbonatos de metais alcalinos, por exemplo,
hidrogenocarbonato de sédio e hidrogenocarbonato de

potédssio; sais metdlicos de alcooils, tais como metdxido de
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sé6dio; e fosfatos, tais como fosfato de potédssio, terc-
butdéxido de sdédio e terc-butdxido de potédssio; ou hidretos
de metais alcalinos tais como hidreto de sédio. As
quantidades de uma base utilizadas podem, normalmente, ser
adeguadamente selecionadas a partir de uma faixa de 1 a 10
equivalentes, de preferéncia de 1 a 5 equivalentes, por 1
equivalente de um composto [XVII]. Exemplos dos compostos
de metais de transicd@o que podem ser utilizados de acordo
com a presente invengdo sdo compostos de palddio, tais como
acetato de paléddio, diclorobis(trifenilfosfina) palédio,
tetraquis (trifenilfosfina)paléadio e tris
(dibenzilidenoacetona)dipalddio-clorofdérmio. As quantidades
de um composto de metal de transicdo utilizadas podem ser
normalmente, adequadamente selecionadas a partir faixa de
0,01 a 0,5 equivalentes, de preferéncia de 0,02 a 0,2
equivalentes, por 1 equivalente de um composto [XVII]. As
quantidades de um ligante fosfina utilizados podem ser
adequadamente selecionadas a partir do intervalo de 0 a 1,5
equivalentes por 1 equivalente de um composto [XVII]. A
temperatura de reacdo é qualquer temperatura de 0 °C até a
temperatura de refluxo no sistema reacional,
preferivelmente na faixa de temperatura de 20 °C a 120 °C.
O tempo de reagdo ird variar de acordo com, por exemplo, a

temperatura da reagdo, substrato de reagdo e as quantidades
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de reacdo, mas se encontra normalmente na faixa de 1 a 48
horas. Apds a reacgdo ter sido concluida, um composto [Ig]
pode ser isolado através da realizagdo de operagdes tais
como adicdo da mistura de reacdo a agua e extragdo com um
solvente orgdnico, seguida de concentracdo. O composto
isolado [Ig] pode ser adicionalmente purificado por meio de
cromatografia de coluna, como requerido. Um composto [XVII]
também pode ser fabricado de acordo com 0s processos
descritos nos processo de fabricacgdo 3 e 4.

Processo de fabricacdo de 8

Os compostos representados pela férmula geral [I], e
um composto [Ij], podem ser fabricados de acordo com o

processo abaixo ilustrado.

Esquema 8:
o)
RmA)J\N'NH"’

§” 'R
o poV] Etapa (14-2a) \

o R\ R? agente de R\ R
)j\ H sulfidizacgdo N A3
R N'N s R - NS 8 R

(o] \S
o )L H 8 Etapa(14-3) RMYS
[XXXI] 1
_N A~ R [XXX]
i j’>< /
Etapa(14-2b)

o
(XXIX]

nas férmulas no Esquema 8, R', R?> e R® representam os

mesmos significados acima mencionados,
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R representa C;-Cg—alquil, C;-Ce—haloalquil, Cy—Cs—

alquenil, C;—-C¢-haloalquenil, C,-C¢—alguinil, Cy—Cg—
haloalquinil, C3-Cg—cicloalquil, Cs-Cs-halocicloalquil, Csz-
Ce-cicloalquil-C;-Cs-alquil;

7z’ representa um atomo de halogénio tal como um &tomo
de cloro ou um &tomo de bromo. 2z°® representa um grupo de
saida tal como um &tomo de cloro, A&tomo de bromo, ou
OC (=0) R'?2.

Etapa (8-2a)

Um composto [XXXI} pode ser produzido pela reagdo de
um composto [XXVI] e um composto [XXVII] num solvente, na
presenga de uma base. As gquantidades utilizadas de um
composto [XXVII] aqui wutilizado podem ser adequadamente
selecionadas a partir, normalmente, da faixa de 1 a 5
equivalentes, de preferéncia de 1 a 2 equivalentes, por 1
equivalente de um composto [XXVI]. Exemplos dos solventes
que podem ser utilizados nesta reacgdo sdo: éteres tais como
éter dietilico, 1,2-dimetdéxietano e tetra-hidrofurano;
nitrilas tais como acetonitrila e propionitrila;
hidrocarbonetos aromaticos tais como benzeno, tolueno e
xileno; hidrocarbonetos halogenados tais como
diclorometano, 1,2-dicloroetano e clorobenzeno; alcoois
tais como metanol, etanol, propanol; ou &gua; ou mnmisturas

dos mesmos. As quantidades de solventes acima mencionados
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se encontram normalmente entre 0,1 a 50 1litros, de
preferéncia de 0,2 a 20 litros por 1 mole de um composto
[XXVI]. Exemplos de bases que podem ser utilizados nesta
reagdo sdo: bases orgénicas tais como trietilamina e 1,8-
diazabiciclo[5.4.0]-7-undeceno; bases inorganicas, tais
como: hidréxidos de metais alcalinos, por exemplo hidrdéxido
de sédio e hidrdxido de potéssio; hidréxidos de metais
alcalino-terrosos, por exemplo hidrdéxido de cdlcio e
hidréxido de magnésio; carbonatos de metais alcalinos, por
exemplo carbonato de sdédio e carbonato de potassio e
hidrogenc carbonatos de metais alcalinos, por exemplo
hidrogenocarbonato de sédio e hidrogenocarbonato de
potéssio. As quantidades de uma base utilizada podem
normalmente ser adequadamente selecionadas a partir de uma
faixa de 1 a 10 equivalentes, de preferéncia de 1 a 5
equivalentes, por 1 equivalente de um composto [XXVI]. A
temperatura de reagdc é qualquer temperatura desde -50 °C
até a temperatura de refluxo no sistema reacional,
preferivelmente na faixa de temperatura de -20 °C a 100 °cC.
O tempo de reagdo iréd variar de acordo com, por exemplo, a
temperatura da reagdo, substrato de reacdo e as quantidades
de reac¢do, mas normalmente se encontra no intervalo de 1 a
24 horas. Apds a reagdo ter sido concluida, um composto

[XXXI] pode ser isolado através da realizagdo de operacdes
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tais como adicdo da mistura de reagdo a agua e extragao com
um solvente orgdnico, seguida de concentracao. O composto
isolado [XXXI] pode ser adicionalmente purificado por meio
de cromatografia em coluna e recristalizagdo, conforme
necessario.

Etapa (8-2b)

Um composto [XXXI] pode ser produzido por reagdo de um
composto [XXIX] e um composto [XXX] num solvente, na
presenca de uma base. As quantidades wutilizadas de um
composto [XXX] aqui utilizada podem ser adeguadamente
selecionadas a partir, normalmente na faixa de 1 a 5
equivalentes, preferivelmente 1 a 2 equivalentes, por 1
equivalente de um composto [XXIX]. Exemplos dos solventes e
bases que podem ser utilizados nesta reacdo sdo os mesmos
gque para a Etapa (8-2a). As quantidades de solventes acima
mencionadas sdo normalmente de 0,1 a 50 1litros, de
preferéncia de 0,2 a 20 litros por 1 mole de um composto
[XXIX]. As quantidades de uma base para utilizac¢do podem
normalmente ser adequadamente selecionadas a partir de uma
faixa de 1 a 10 equivalentes, de preferéncia 1 a 5
equivalentes, por 1 equivalente de um composto [XXIX]. A
temperatura de reacdo é qualquer temperatura desde -50 °C

até a temperatura de refluxo no sistema reacional,

preferivelmente na faixa de temperatura de -20°C a 100 °C.



10

15

20

136

O tempo de reagdo ird variar de acordo com, por exemplo, a
temperatura da reacdo, substrato de reagdo e as quantidades
de reacdo, mas € normalmente no intervalo de 1 a 24 horas.
Apbés a reagdo ter sido concluida, um composto [XXXI] pode
ser 1isolado através da realizagdo de operacgdes tais como
adicdo da mistura de reagdo a 4&gua e extracdo com um
solvente orgénico, seguida de concentracdo. O composto
isolado [XXXI] pode ser adicionalmente purificado por meio

de cromatografia em coluna e recristalizacdo, conforme

necessario.
Etapa (8-3)

Um composto representado pela férmula [Ij] pode ser
produzido por reagdo de um composto [XXXI] e um agente de
sulfidizacdo em um solvente. Exemplos dos solventes que
podem ser utilizados nesta reagdo sdo: éteres tais como
tetra-hidrofurano e 1,4-dioxano; hidrocarbonetos aromaticos
tais como benzeno, o tolueno e o xileno; hidrocarbonetos
halogenados tais como cloroférmio, 1l,2-dicloroetano e
clorobenzeno; nitrilas tais como acetonitrila e
propionitrila; ou misturas dos mesmos. As quantidades de
solventes na acima mencionada s&do normalmente de 0,1 a 50
litros, de preferéncia de 0,2 a 20 litros por 1 mole de um
composto [XXXI]. Exemplos dos agentes de sulfidizacldo que

podem ser utilizados na reagdo sdo reagente 2,4-bis(4-
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metdxifenil)-1,3-ditia-2,4-difosfetano-2,4-dissulfureto, ou
pentassulfeto de fésforo. As quantidades utilizadas de um
agente de sulfidizacgéo aqui utilizados podem ser
adequadamente selecionadas a partir normalmente da faixa de
0,5 a 10 equivalentes, de preferéncia de 1 a 5
equivalentes, por 1 equivalente de um composto [XXXI]. A
temperatura reacional é normalmente de qualquer temperatura
de 0 °C até a temperatura de refluxo no sistema reacional,
preferivelmente na faixa de temperatura de 20 °C a 180 °cC.
O tempo de reagdo ird variar de acordo com, por exemplo, a
temperatura da reac¢do, substrato de reagdo e as quantidades
de reacdo, mas é normalmente no intervalo de 1 a 72 horas.
Apbés a reacdo ter sido concluida, um composto [Ij] pode ser
isolado por filtragdo da mistura de reacg¢do, em seguida, a
realizagdo de uma operagcdo tal como a concentracdo. O
composto isolado [Ij] pode ser adicionalmente purificado
por meio de cromatografia de coluna, como requerido.

O composto [XXVII] pode ser fabricado, por exemplo, de
acordo com o processo descrito no Journal of Organic
Chemistry, pgs 102 a 105 (1960).

Se os compostos individuais n&o puderem ser preparados
pelas vias acima descritas, estes podem ser preparados por
derivatizagdo de outros compostos I ou por modificacdes

habituais das vias de sintese descritas.
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As misturas reacionais s&o manipuladas de modo
habitual, por exemplo, por mistura com &agua, separacdo das
fases, e, se apropriado, pela purificacdc dos produtos
brutos por cromatografia, por exemplo, sobre alumina ou
silica-gel. Alguns dos intermedidrios e produtos finais
podem ser obtidos sob a forma de 6leos viscosos incolores
ou castanho palido , que sdo libertados ou purificados a
partir de componentes volateis sob press&do reduzida e a
temperatura moderadamente elevada. Se os intermedidrios e
produtos finais s&o obtidos como sélidos, eles podem ser
purificados por recristalizacdo ou digestéo.

A presente invencdo também fornece um método para
controlar pragas invertebradas em que o método compreende
tratar as pragas, a sua oferta de alimentos, o seu habitat
ou a sua Dbase de procriacdo ou uma planta cultivada,
material de propagacdo de plantas (tal como sementes), o
solo, &rea, material ou ambiente no qual as pragas estdo a
crescer ou podem crescer, ou ©0s materiais, plantas
cultivadas, materiais de propagagdo de plantas (tal como
semente), solos, superficies ou espagos a proteger do
ataque ou infestagdo de pragas com uma quantidade
pesticidamente efetiva de um composto de férmula I ou um
sal ou N-6xido dos mesmos ou de uma composicdo tal como

definida acima.
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De preferéncia, o método da invengdo serve para
proteger o material de propagag¢do de plantas (tais como
sementes) e a planta que cresce a partir dela do ataque de
pragas invertebradas ou infestacéo e compreende o
tratamento do material de propagagdo de plantas (tais como
sementes) com uma quantidade pesticidamente efetiva de um
composto de férmula I ou um sal agricolamente aceitdavel ou
um N-6xido do mesmo tal como definido acima ou com uma
quantidade pesticidamente efetiva de uma composigédo
agricola, tal como definido acima e abaixo. O método da
presente invengdo ndo estd limitado para a protegdo do
"substrato" (planta, os materiais de propagacdo de plantas,
material de solo, etc), que foi tratado de acordo com a
inveng¢do, mas também tem um efeito preventivo, assim, por
exemplo, de acordo com a presente inveng¢do hd a protecdo de
uma planta que cresce a partir de um material de propagacgéo
de planta tratado (tal como semente), apesar da prodpria
planta ndo ter sido tratada.

No sentido da presente invencéao, "pragas
invertebradas" sdo de preferéncia selecionados a partir de
artropodes e nematdides, mais preferivelmente de insetos
nocivos, aracnideos e nematdides, e ainda mais
preferivelmente de insetos, &acaros e nematdides. No sentido

da presente invengdo, '"pragas invertebradas" s&c mais
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preferencialmente insetos.

A invencdo proporciona ainda uma composigdo agricola
para combater tails pragas invertebradas, que compreende uma
quantidade de pelo menos um composto de férmula geral I ou
pelo menos um sal ou N-6xido agricolamente util do mesmo e,
relo menos, um liquido inerte e/ou veliculo sélido
agronomicamente aceitdvel que tem uma agdo pesticida e, se
desejado, pelo menos um agente tensoativo.

Tal composicgédo pode conter um Unico composto ativo da
férmula I ou um sal ou N-6xido do mesmo ou uma mistura de
varios compostos ativos I ou dos seus sais de acordo com a
presente invengdo. A composigdo de acordo com a presente
invengdo pode compreender um isémero individual ou de
misturas de isdmeros, bem como tautémeros individuais ou
misturas de tautdmeros.

Os compostos da férmula I e as composigdes
pestidicidas que os compreendem sdo agentes eficazes para o
controle de pragas de artrépodes e nematdides. Pragas
invertebradas controladas pelos compostos de férmula I
incluem, por exemplo:

Insetos da ordem dos lepidépteros (Lepidoptera), por
exemplo Agrotis ypsilon, Agrotis segetum, Alabama
argillacea, Anticarsia gemmatalis, Argyresthia conjugella,

Autographa gamma, Bupalus piniarius, Cacoecia murinana,
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Capua reticulana, Cheimatobia brumata, Choristoneura
fumiferana, Choristoneura occidentalis , Cirphis unipuncta,
Cydia pomonella, Dendrolimus pini, Diaphania nitidalis,
Diatraea grandiosella, Earias insulana, Elasmopalpus
lignosellus, Eupoecilia ambiguella, Evetria bouliana,
Feltia subterranea, Galleria mellonella, Grapholitha
funebrana, Grapholitha molesta, Heliothis armigera,
Heliothis virescens, Heliothis zea, Hellula undalis,
Hibernia defoliaria, Hyphantria cunea, Hyponomeuta
malinellus, Keiferia lycopersicella, Lambdina fiscellaria,
Laphygma exigua, Leucoptera coffeella, Leucoptera scitella,
Litocolletis blancardella, Lobesia botrana, Loxostege
sticticalis, Lymantria dispar, Lymantria monacha, Lyonetia
clerkella, Malacosoma Neustria, Mamestra brassicae, Orgyia
pseudotsugata, Ostrinia nubilalis, Panolis flammea,
Pectinophora gossypiella, Peridroma saucia, Phalera
Bucephala, Phtorimaea operculella, Phillocnistis citrella,
Pieris brassicae, Plathypena scabra, Plutella xylostella,
Pseudoplusia includens, Rhyacionia frustrana, Scrobipalpula
absoluta, Sitotroga cerealella, Sparganothis pilleriana,
Spodoptera frugiperda, Spodoptera littoralis, Spodoptera
litura, Thaumatopoea pityocampa, Tortrix viridana,
Trichoplusiani e Zeiraphera canadensis.

Besouros (Coleoptera), por exemplo Agrilus sinuatus,
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Agriotes lineatus, Agriotes obscurus, Amphimallus
solstitialis, Anisandrus dispar, Antonomus grandis,
Antonomus pomorum, Atomaria linearis, Blastophagus

piniperda, Blitophaga undata, Bruchus rufimanus, Bruchus
pisorum, Bruchus lentis, Byctiscus betulae, Cassida
nebulosa, Cerotoma trifurcata, Ceutorrhynchus assimilis,
Ceutorrhynchus napi, Chaetocnema tibialis, Conoderus
vespertinus, Crioceris asparagi, Diabrotica Ilongicornis,
Diabrotica 12 punctata, Diabrotica virgifera, Epilachna
varivestis, Epitrix hirtipennis, Eutinobothrus
brasiliensis, Hilobius abietis, Hypera brunneipennis,
Hypera postica, Ips typographus, Lema bilineata, Lema
melanopus, Leptinotarsa decemlineata, Limonius
californicus, Lissorhoptrus oryzophilus, Melanotus
communis, Meligethes aeneus, Melolontha hippocastani,
Melolontha Melolontha, Oulema oryzae, Ortiorrhynchus
sulcatus, Otiorrhynchus ovatus, Phaedon cochleariae,
Phillotreta chrysocephala, Phyllophaga sp, Phyllopertha
horticola, Phyllotreta nemorum, Phyllotreta striolata,
Popillia japonica, Sitona lineatus e Sitophilus Granaria.
Dipteros (Diptera), por exemplo, Aedes aegypti, Aedes
vexans, Anastrepha ludens, Anopheles maculipennis,
Ceratitis capitata, Chrysomya bezziana, Chrysomya homi-

nivorax, Chrysomya macellaria, Contarinia sorghicola,
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Cordylobia anthropophaga, Culex pipiens, Dacus cucurbitae,
Dacus oleae, Dasineura brassicae, Fannia canicularis,
Gasterophilus intestinalis, Glossina morsitans, Haematobia
irritans, Haplodiplosis equestris, Hilemyia platura,
Hypoderma lineata, Liriomyza sativae, Liriomyza trifolii,
Lucilia caprina, Lucilia cuprina, Lucilia sericata, Lycoria
pectoralis, Mayetiola destructor, Musca domestica, Muscina
stabulans, Oestrus ovis, Oscinella frit, Pegomya hyso-
cyami, Phorbia antiqua, Phorbia brassicae, Phorbia
coarctata, Rhagoletis cerasi, Rhagoletis pomonella, Tabanus
bovinus, Tipula oleracea e Tipula paludosa.

Tripos (Thysanoptera), por exemplo, Dichromotrips
corbetti, Frankliniella fusca, Frankliniella occidentalis,
Frankliniella tritici, Scirtotrips citri, Thrips oryzae,
Thrips palmi e Thrips tabaci.

Himendpteros (Hymenoptera), por exemplo, Athalia
rosae, Atta cephalotes, Atta sexdens, Atta texana,
Hoplocampa minuta, Hoplocampa testudinea, Monomorium
pharaonis, Solenopsis geminata e Solenopsis invicta.

Heterdépteros (Heteroptera), por exemplo, Acrosternum
hilare, Blissus leucopterus, Cyrtopeltis notatus, Dysdercus
cingulatus, Dysdercus intermedius, FEurygaster integriceps,
Euschistus impictiventris, Leptoglossus phyllopus, Lygus

lineolaris, Lygus pratensis, Nezara viridula, Piesma
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quadrata, Solubea insularis e Thyanta perditor.

Cigarrinhas (Homoptera), por exemplo, Acyrtosiphon
onobrychis, Adelges laricis, Aphidula nasturtii, Aphis
fabae, Aphis forbesi, Aphis pomi, Aphis gossypii, Aphis
grossulariae, Aphis schneideri, Aphis spiraecola, Aphis
sambuci, Acyrtosiphon pisum, Aulacorthum solani, Bemisia
argentifolii, Bemisia tabaci, Brachycaudus cardui,
Brachycaudus helichrysi, Brachycaudus persicae,
Brachycaudus prunicola, Brevicoryne brassicae, Capitophorus
horni, Cerosipha gossypii, Chaetosiphon fragaefolii,
Cryptomyzus  ribis, Dreyfusia nordmannianae, Dreyfusia
piceae, Dysaphis radicola, Dysaulacorthum pseudosolani,
Dysaphis plantaginea, Dysaphis pyri, Empoasca  fabae,
Hyalopterus pruni, Hyperomyzus lactucae , Macrosiphum
avenae, Macrosiphum euphorbiae, Macrosiphon rosae, Megoura
viciae, Melanaphis  pirarius, Metopolophium dirhodunm,
Myzodes persicae, Myzus ascalonicus, Myzus cerasi, Myzus
persicae, Myzus varians, Nasonovia ribisnigri, Nilaparvata
lugens, Pemphigus bursarius, Perkinsiella saccharicida,
Phorodon humuli , Psylla mali, Psylla piri, Rhopalomyzus
ascalonicus, Rhopalosiphum maidis, Rhopalosiphum padi,
Rhopalosiphum insertum, Sappaphis mala, Sappaphis mali,
Schizaphis  graminum, Schizoneura lanuginosa, Sitobion

avenae, Sogatella furcifera, Trialeurodes vaporariorum,
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Toxoptera aurantiiand e Viteus vitifolii.

Cupins (Isoptera), por exemplo, Calotermes
flavicollis, Leucotermes flavipes, Reticulitermes flavipes,
Reticulitermes lucifugus e Termes natalensis.

Ortépteros (Ortoptera), por exemplo, Acheta domestica,
Blatta orientalis, Blattella germanica, Forficula
auricularia, Gryllotalpa gryllotalpa, Locusta migratoria,
Melanoplus bivittatus, Melanoplus femurrubrum, Melanoplus
mexicanus, Melanoplus sanguinipes, Melanoplus spretus,
Nomadacris septemfasciata, Periplaneta americana,
Schistocerca americana, Schistocerca peregrina, Stauronotus
maroccanus e Tachycines asynamorus.

Aracnideos, como aracnideos (Acarina), por exemplo,
das familias Argasidae, Ixodidae e Sarcoptidae, tais como
Amblyomma americanum, Amblyomma variegatum, Argas persicus,
Boophilus annulatus, Boophilus decoloratus, Boophilus
microplus, Dermacentor silvarum, Hyalomma truncatum, Ixodes
ricinus, Ixodes rubicundus, Ornitodorus moubata, Otobius
megnini, Dermanyssus gallinae, Psoroptes ovis,
Rhipicephalus appendiculatus, Rhipicephalus evertsi,
Sarcoptes scabiei, e Eriophyidae spp. talis como Aculus
schlechtendali, Phyllocoptrata oleivora e Eriophyes
sheldoni; Tarsonemidae spp. tais como Phytonemus pallidus e

Polyphagotarsonemus latus; Tenuipalpidae spp. tais como
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Brevipalpus  phoenicis; Tetranychidae spp. tais como
Tetranychus cinnabarinus, Tetranychus kanzawai, Tetranychus
pacificus, Tetranychus telarius e Tetranychus urticae,
Panonychus ulmi, Panonychus citri, e Oligonychus pratensis;

Sifonéatera, por exemplo, Xenopsylla cheopsis,
Ceratophyllus spp.

As composigdes e os compostos de férmula I sdo uteis
para o controle de nematdides, especialmente nemdtoides
parasitas de plantas tais como os nematdides de raiz do néd,
Meloidogyne  hapla, Meloidogyne incognita, Meloidogyne
Jjavanica, e outras espécies de Meloidogyne; nematdides
formadores de <cisto, Globodera rostochiensis e outras
espécies Globodera; Heterodera avenae, Heterodera glicines,
Heterodera schachtii, Heterodera trifolii e outras espécies
de Heterodera; nematéides das galhas de sementes, espécies
Anguina, nematdides foliares e de caule, espécies
Aphelenchoides; nematdides “Sting”, Belonolaimus
longicaudatus e outras espécies Belonolaimus; nematéides de
pinho, Bursaphelenchus xylophilus e outras espécies de
Bursaphelenchus; nematdéides de anel, espécies Criconema,
espécies Criconemella, espécies Criconemoides, espécies
Mesocriconema; nematoides de tronco e bulbo, Ditylenchus
destructor, Ditylenchus dipsaci e outras espécies de

Ditylenchus, espécies de nematéides furadores, espécies de
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Dolichodorus; nematdides espiral, Heliocotylenchus
multicinctus e outras espécies de Helicotylenchus,
nematdides de bainha e “sheatoid”, espécies Hemicycliophora
e espécies Hemicriconemoides, espécies Hirshmanniella;
nematdéides “lanca”, espécies Hoploaimus; falsos nematdides
“rootknot”, espécies Nacobbus; nematdides agulhas,
Longidorus elongatus e outras espécies Longidorus;
nematdéides pinos, espécies Paratilenchus; nematdides das
lesdes, Pratylenchus neglectus, Pratylenchus penetrans,
Pratylenchus curvitatus, Pratylenchus goodeyi e outras
espécies Pratylenchus; nematdéides cavadores, Radopholus
similis e outras espécies Radopholus; nematoides
reniformes, Rotylenchus robustus e outras espécies
Rotylenchus, espécies Scutellonema; nematdéides “Stubby
root”, Trichodorus primitivus e outras espécies
Trichodorus, espécies Paratrichodorus; nematdides dublés,
Tylenchorhynchus claytoni, Tylenchorhynchus dubius e outras
espécies Tylenchorhynchus; nematdéides citricos, espécies
Tylenchulus; nematdides “Dagger”, espéclies Xiphinema, e
outras espécies de nematdides parasitas de plantas.

Em uma forma de realizacdo preferida da invencdo, os
compostos de fdérmula I s&do wutilizados para controlar
insetos ou aracnideos, em particular insetos das ordens

Lepidoptera, Coleoptera, Homoptera, Thysanoptera e
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aracnideos da ordem Acarina. Os compostos da férmula I de
acordo com a presente invengdo sdo particularmente uteis
para controlar insetos da ordem Thysanoptera e Homoptera.

Os compostos de férmula férmula I ou suas composigdes
pesticidas podem ser utilizados para proteger as plantas em
crescimento e as culturas de ataque ou infestagdo por
pragas invertebradas, especialmente  os de insetos,
aracnideos ou acarideos por contato da planta/cultura com
uma quantidade pesticidamente efetiva de compostos de
férmula I. O termo "cultura" se refere tanto ao crescimento
gquanto as colheitas.

Os compostos de fdérmula I podem ser convertidos nas
formulagdes habituais, por exemplo solucgdes, emulsdes,
suspensdes, pds, poeiras, pastas e grénulos. A forma de
utilizacdo depende do fim particular pretendido, em cada
caso, deve-se garantir uma distribuicdo fina e uniforme do
composto de acordo com a invencao.

As formulagdes sdo preparadas de uma maneira conhecida
(ver por exemplo, os documentos US 3.060.084, EP-A 707445
(para concentrados 1liquidos), Browning, "Agglomeration",
Chemical Engineering, 04 de dezembro de 1967, 147-48,
“Perry’s Chemical Engineer’s Handbook”, 4a ed., McGraw-
Hill, New York, 1963, péginas 8-57 e documentos WO

91/13546, US 4.172.714, US 4.144.050, US 3.920.442, US
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5.180.587, US 5.232.701, US 5.208.030, GB 2.095.558, US
3.299.566, Klingman, “Weed Control as a Science”, John
Wiley and Sons, Inc., New York, 1961, Hance e cols., “Weed
Control Handbook”, 8a Ed., Blackwell Scientific
Publications, Oxford, 1989 e Mollet, H., Grubemann, A.,
“Formulation technologie”, Wiley VCH Verlag GmbH, Weinheim
(Alemanha), 2001, 2. Knowles AD, “Chemistry and Technology
of Agrochemical formulations”, Kluwer Academic Publishers,
Dordrecht, 1998 (ISBN 0-7514-0443-8), por exemplo,
estendendo o composto ativo com auxiliares adequados para a
formulagdo de agroquimicos, tais como solventes e/ou
veiculos, se desejado emulsificadores, agentes tensoativos
e dispersantes, conservantes, agentes anti-espuma, agentes
anti-congelamento, para a formulacdo de tratamento de
sementes também opcionalmente corantes e/ou ligantes e/ou
agentes de gelificagéo.

Exemplos de solventes adequados sdo a &gua, solventes
aromaticos (por exemplo, produtos “Solvesso”, xileno),
parafinas (por exemplo, fracdes de dlec mineral), &lcoois
(por exemplo metanol, butanol, pentanol, &lcool benzilico),
cetonas (por exemplo, ciclohexanona , gama-butirclactona),
pirrolidonas (N-metil-pirrolidona [NMP], N-octilpirrolidona
[NOP]), acetatos (glicol diacetato), Glicdis, dimetilamidas

de acidos graxos, acidos graxos e ésteres de &cidos graxos.



10

15

20

150

Em principio, as misturas de solventes podem também ser
utilizados.

Os emulsificantes adequados sdo emulsificantes ndo-
idnicos e anidénicos (por exemplo, éteres de polioxietileno
de &lcool graxo, alquilsulfonatos e arilsulfonatos).

Exemplos de dispersantes sdo licores residuais de
lignina-sulfito e metilcelulose.

Os tensoativos adequados utilizados sdo de metal
alcalino, metal alcalino-terroso e sais de amdnio dos acido
lignosulfénico, acido naftalenossulfdénico, acido
fenolsulfdénico, dibutilnaftaleno-sulfdénico,
alquilarilsulfonatos, sulfatos de alquil, algquilsulfonatos,
sulfatos de 4&lcoois graxos, 4acidos graxos e éteres de
glicol de &alcool sulfatado graxo, além disso, condensados
de naftaleno sulfonado e derivados de naftaleno com
formaldeido, condensados de naftaleno ou de adcido
naftalenossulfénico com fenol e formaldeido, éter de
polioxietileno octilfenol, isooctilfenol etdxilado, octil-
fenol, nonilfenol, éteres de poliglicol de alguilfenol,
éter poliglicédlico de tributilfenila, tristearilfenil
poliglicol éter, &alcoois de poliéter alquilarila, &lcool e
6xido de etileno de &lcool graxo condensado, 6leo de ricino
etdéxilado, éteres alquilicos de polioxietileno, etdxilado

polioxipropileno, lauril &lcool poliglicol de éter acetal,
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ésteres de sorbitol, licores residuais de lignosulfito e
metilcelulose.

Substéncias que sdo adequados para a preparacgdo de
solucdes diretamente pulverizdveis, emulsdes, pastas ou
dispersdes em 6leo sdo fracdes de o6leos minerais de ponto
de ebulic¢do de médio a elevado, tais como gquerosene ou 6leo
diesel, além disso, &éleos de alcatrdo de carvdo de origem
vegetal ou animal, hidrocarbonetos alifédticos, ciclicos e
aromaticos, por exemplo, tolueno, parafina, xileno,
tetrahidronaftaleno, naftalenos alquilados ou os seus
derivados, metanol, etanol, propanol, butanol,
ciclohexanol, ciclo-hexanona, isoforona, solventes
altamente polares, por exemplo sulféxido de dimetila, N-
metilpirrolidona ou &gua.

Também  agentes de anti-congelamento, tais como
glicerina, etileno glicol, propileno glicol e bactericidas,
podem ser adicionado a formulacao.

Agentes anti-espuma adeqguados sédo, por exemplo,
agentes anti-espuma com base em agentes de silicio ou
estearato de magnésio.

Um conservante adequado é, por exemplo, diclorofena.

As formulacSes de tratamento de sementes podem
compreender adicionalmente 1ligantes e, opcionalmente,

corantes.



10

15

20

152

Ligantes podem ser adicionados para melhorar a
aderéncia dos materiais ativos sobre as sementes apds o
tratamento. Os ligantes adequados sédo copolimeros de bloco
de EO/PO tensoativos, mas também polivinildlcoois e
polivinilpirrolidonas, poliacrilatos, polimetacrilatos,
polibuteno, poliisobutilenocs, poliestireno,
polietilaeneaminas, polietilaeneamidas, polietilaeneiminas
(Lupasol®, Polimin®), poliéteres, poliuretanos,
polivinilacetato, tidis e copolimeros derivados destes
polimeros.

Opcicnalmente, também corantes podem ser incluidos na
formulacéo. Corantes ou tinturas adequados ©para as
formulagdes de tratamento de sementes sdo rodamina b, C.I.
pigmento vermelho 112, C.I. solvente vermelho 1, pigmento
azul 15:4, pigmento azul 15:3, pigmento azul 15:2, pigmento
azul 15:1, pigmento azul 80, pigmento amarelo 1, pigmento
amarelo 13, pigmento vermelho 112, pigmento vermelho 48:2,
pigmento vermelho 48:1, pigmento vermelho 57:1, pigmento
vermelho 53:1, pigmento laranja 43, pigmento laranja 34,
pigmento laranja 5, pigmento verde 36, pigmento verde 7,
pigmento branco 6, pigmento marrom 25, violeta basico 10
violeta basico 49, vermelho &acido 51, vermelho &acido 52,
vermelho acido 14, azul &cido 9, amarelo acido 23, vermelho

basico 10, vermelho basico 108.
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Um exemplo de um agente de gelificagao é carragenina
(Satiagel®).

Os pds, os materiais para a propagacdoc e os produtos
polvilhaveis podem ser preparados por mistura ou
concomitantemente moagem das substdncias ativas com uma
substéancia veicular sélida.

Granulos, por exemplo, grédnulos revestidos, grénulos
impregnados e grédnulos homogéneos, podem ser preparados
através da ligacdo dos compostos ativos aos veiculos
sbélidos.

Exemplos de veiculos sélidos sdo terras minerais tais
como géis de silica, silicatos, talco, caulino, “attaclay”,
calcario, cal, giz, fuste, loess, argila, dolomite, terra
de diatomadceas, sulfato de célcio, sulfato de magnésio,
6xido de magnésio, materiais sintéticos de terra,
fertilizantes, tais como, por exemplo, sulfato de aménio,
fosfato de ambnio, nitrato de aménio, ureias, e produtos de
origem vegetal, tais como farinha de cereais, farinha de
casca de A&rvore, farinha de madeira e farinha de casca de
noz, pd de celulose e outras substadncias veiculares
sélidas.

Em geral, as formulagdes compreendem de 0,01-95% em
peso, preferivelmente de 0,1 a 90%, em peso, do composto

ativo (s). Neste caso, o composto ativo (s) é utilizado
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numa pureza de 90% a 100 em peso, de preferéncia de 95% a
100%% em peso (de acordo com o espectro RMN).

Para fins de tratamento de sementes, as formulacdes
respectivas podem ser diluidas de 2 a 10 vezes, originando
preparacdes de concentragdo pronta para uso de 0,01 a 60%
em peso de composto ativo, por peso, de preferéncia de 0,1
a 40% em peso.

Os compostos de férmula I podem ser utilizados como
tais, na forma das suas formulagdes ou o uso da mesma forma
preparado, por exemplo, sob a forma de solug¢des diretamente
pulverizaveis, pds, suspensdes ou dispersdes, emulsdes,
dispersdes em 6leo, pastas, produtos polvilhaveis,
materialis para disseminagdo, ou granulos, por meio de
pulverizacéo, atomizacéo, polvilhacéo, espalhamento ou
vazamento. As formas de utilizacdo dependem inteiramente
dos fins pretendidos; que se destinam a garantir, em cada
caso, a distribuicdo mails fina possivel do composto ativo
(s) de acordo com a invencgéo.

Formas de utilizacdo aquosas podem ser preparados a
partir de concentrados de emulsdo, pastas ou pds molhdveis
(pés pulverizaveis, dispersdes de Oleo) por adigdo de agua.
Para preparar emulsdes, pastas ou dispersdes em bleo, as
substéncias, como tal ou dissolvidaso em &éleo ou solvente,

podem ser homogeneizado em 4&gua, por meio de um agente
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molhante, agente de pegajosidade, dispersante ou
emulsionante. No entanto, ¢é também possivel preparar
concentrados compostos de substancia ativa, agente
molhante, agente de pegajosidade, dispersante ou

emulsionante e, se apropriado, solvente ou 6&éleo, e tais
concentrados sdo adequados para a diluic¢do com &gua.

As concentrag¢des de composto ativo na preparacgéo
pronta-a-usar pode ser variada dentro de intervalos amplos.
Em geral, eles sdo de 0,0001 a 10%, de preferéncia de 0,01
a 1% em peso.

O(s) composto (s) ativo(s) pode (m) também ser
utilizado(s) com sucesso no processo de ultra-baixo volume
(ULV), sendo possivel aplicar formulagdes compreendendo
mais de 95% em peso de composto ativo, ou até mesmo para
aplicar o composto ativo sem aditivos.

A seguir estdo exemplos de formulacdes:

1. Produtos para diluig¢do com 4gua para aplicacdes
foliares. Para o propdsito de tratamento de sementes, tais
produtos podem ser aplicados as sementes diluida ou nao
diluida.

A) concentrado solGvel em &agua, (SL, LS)

10 partes em peso do(s) composto(s) ativo(s) sao
dissolvidos em 90 partes em peso de &gua ou um solvente

soluvel em &gua. Como alternativa, agentes molhantes ou
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outros auxiliares Sao adicionados. O(s) composto (s)
ativo(s) dissolve-se por diluig¢do com Aagua, segundo o qual
uma férmulacdao com 10% (p/p) de composto(s) ativo(s) ¢é
obtido.

B) concentrado dispersivel (DC)

20 partes em peso do(s) composto (s) ativo (s) sdao
dissolvidos em 70 partes em peso de ciclohexanona, com a
adicdo de 10 partes em peso de um dispersante, por exemplo,
polivinilpirrolidona. A diluigdo com &gua d& uma dispersao,
em que uma formulagdo com 20% (p/p) de composto(s) ativo(s)
é obtida.

C) concentrados emulsionaveis (EC)

15 partes em peso do do(s) composto(s) ativo(s) sé&o
dissolvidos em 7 partes em peso de xileno com adicdo de
dodecilbenzenossulfonato de cédlcio e etdéxilato de bleo de
ricino (em cada caso 5 partes por peso). A diluicdo com
agua da uma emulsdo, segundo o qual uma formulacdo com 15%
(p/p) de composto(s) ativo(s) & obtido.

D) emulsdes (EW, EO, ES)

25 partes em peso do(s) composto(s) ativo(s) sao
dissolvidos em 35 partes em peso de xileno, com adicdo de
dodecilbenzenossulfonato de calcio e etdxilato de dleo de

ricino (em cada caso, 5 partes por peso). Esta mistura é

introduzida em 30 partes em peso de &gua, por meio de uma
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maquina de emulsionante (por exemplo, Ultraturrax) e
transformado em uma emulsdo homogénea. A diluigdo com &gua
déd uma emulsdo, segundo o qual uma formulacdo com 25% (p/p)
de composto(s) ativo(s) é obtido.

E) Suspensdes (SC, 0D, FS)

Em um moinho de bolas agitado, 20 partes em peso do(s)
composto(s) ativo(s) s&o pulverizados com adigdo de 10
partes em peso de agentes dispersantes, agentes molhantes e
70 partes em peso de agua ou de um solvente orgé&nico para
dar uma suspensdo composto(s) ativo(s) fina. A diluig¢&o com
dgua d& uma suspensdo estavel do composto(s) ativo(s),
segundo o qual uma formulagdo com 20% (p/p) de composto(s)
ativo(s) é obtida.

F) Grénulos dispersivels em &gua e gréanulos soluveis
em agua (WG, SG)

50 partes em peso do(s) composto(s) ativo(s) séao
moidos finamente com adigdo de 50 partes em peso de agentes
dispersantes e agentes molhantes e feito como granulos
dispersivis em &gua ou sollveis em &gua por meio de
aparelhos técnicos (por exemplo, extrusdo, pulverizador de
torre, leito fluidizado). A diluig¢do com &gua d& uma
dispersdo estavel ou solugdo do composto ativo, através do
qual uma formulagdo com 50% (p/p) de composto ativo &

obtida.
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G) po6s dispersiveis em 4dgua e pds soluveis em agua
(Wp, SP, SS, WS)

75 partes em peso do(s) composto(s) ativo(s) sé&o
moidos num moinho de rotor-estator, com adigdo de 25 partes
em peso de agentes dispersantes, agentes molhantes e gel de
silica. A diluicdo com &agua d& uma dispersdo estavel ou
sclucdo do composto ativo segundo o qual uma formulacédo
com 75% (p/p) de composto ativo é obtida.

H) Formulacdo-Gel (GF)

Em um moinho de bolas agitado, 20 partes em peso do(s)

composto(s) ativo(s) sdo pulverizados com a adigdo de 10
partes em peso de agentes dispersantes, 1 parte em peso de
um agente gelificante, agente molhante e 70 partes em peso
de 4agua ou de um solvente organico para dar uma suspensao
de composto ativo fino. A diluicdo com 4&gua d& uma
suspensdo estavel do composto ativo, segundo o qual uma
formulacdo com 20% (p/p) de composto ativo (s) é obtida.
2. Produtos a serem aplicados sem diluigdo para aplicacgdes
foliares. Para fins de tratamento de sementes, esses
produtos podem ser aplicados as sementes diluida ou né&o
diluida.

I) pds polvilhaveis (DP, DS)

5 partes em peso do(s) composto(s) ativo(s) s&oc moidos

finamente e misturado intimamente com 95 partes em peso de
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caulino finamente dividido. Isto d& um produto polvilhavel
tendo 5% (p/p) de substéncias ativas.

J) grénulos (GR, FG, GG, MG)

0,5 partes em peso do composto ativo é moido finamente
e associado com 95,5 partes em peso de veiculos, segundo o
qual uma formulagdo com 0,5% (p/p) de substancias ativas é
obtida. Os métodos atuais sdo extrusdo, secagem por
pulverizacdo ou o leito fluidizado. Isto d& granulos a
serem aplicados diretamente para uso foliar.

K) solucdes ULV (UL)

10 partes em peso do(s) composto(s) ativo(s) sao
dissolvidos em 90 partes em peso de um solvente orgdnico,
por exemplo xileno. Isto d& um produto tendo 10% (p/p) de
composto ativo, o gqual é aplicado n&o diluido para uso
foliar.

Os compostos de férmula I sdo também adequados para o
tratamento de materiais de propagacdo de plantas (tais como
sementes). As formulagdes convencionais de tratamento de
sementes incluem, por exemplo, concentrados FS fluido,
solucdes LS, pds para tratamento seco DS, pds dispersiveis
em agua para lama de tratamento WS, pd SS soluvel em agua e
emulsdao ES e CE e formulagdo em gel GF. Estas formulacdes
podem ser aplicadas a semente diluida ou ndo diluida.

Aplicacdo as sementes é efetuado antes da sementeira, ou



10

15

20

160

diretamente sobre as sementes ou apds a sua pré-germinacgdo.

Em uma forma de realizacdo preferida, uma formulacédo
FS é utilizada para o tratamento de sementes. Tipicamente,
uma formulagdo FS pode compreender de 1 a 800 g/1 de
ingrediente ativo, de 1 a 200 g/l de tensocativo, 0 a 200
g/l de agente anticongelante, de 0 a 400 g/l de agente
ligante, de 0 a 200 g/l de um pigmento, e até 1 litro de um
solvente, de preferéncia &agua.

Outras formulagdes FS preferidas de compostos de
férmula I para o tratamento de sementes incluem de 0,5 a 80
em peso do ingrediente ativo, de 0,05 a 5 em peso de um
agente molhante, de 0,5 a 15 em peso de um agente de
dispersdo, de 0,1 a 5 em peso de um espessante, de 5 a 20
em peso de um agente anticongelante, de 0,1 a 2 em peso de
um agente anti-espuma, de 1 a 20 em peso de um pigmento
e/ou um corante, de 0 a 15 em peso de um adesivo/agente de
adeséo, de 0 a 75 em peso de um agente de
enchimento/veiculo e de 0,01 a 1 em peso de um conservante.

Varios tipos de 6leos, agentes molhantes, adjuvantes,
herbicidas, fungicidas, outros pesticidas ou bactericidas
podem ser adicionados aos ingredientes ativos, se
apropriado, apenas imediatamente antes da utilizacdo
(mistura em tanque) . Estes agentes sdo geralmente

misturados com os agentes de acordo com a invencdo numa



10

15

20

161

proporgdo em peso de 1:10 a 10:1.

Os compostos de férmula I sdo eficazes tanto através
de contato (via solo, wvidro, parede, mosquiteiro, tapete,
partes de plantas ou partes de animais), e ingestdo (isca,
ou parte de planta).

Para uso contra formigas, cupins, vespas, moscas,
mosquitos, grilos, ou baratas, compostos de férmula I sé&o
utilizadas preferencialmente em uma composicdo de isca.

A isca pode ser uma preparagdo liquida, um sélido ou
um semissdlido (por exemplo, um gel). Iscas sdlidas podem
ser formadas em diversos tamanhos e formas adequadas para a
respectiva aplicacdo, por exemplo, granulos, blocos,
bastdes, discos. Iscas ligquidas podem ser preenchidas em
varios dispositivos para assegurar uma aplicagdo adequada,
por exemplo, recipientes abertos, dispositivos de
pulverizagdo, fontes de goticulas, ou fontes de evaporagdo.
Os géis podem ser baseados em matrizes aquosas ou oleosas e
podem ser formuladas para necessidades particulares em
termos de viscosidade, retencdo de umidade, ou as
caracteristicas de envelhecimento.

A isca utilizada na composicdo é um produto, que é
suficientemente atraente para estimular insetos, como
formigas, cupins, vespas, moscas, mosquitos, grilos, etc.

ou baratas a comé-lo. A capacidade de atracdo pode ser



10

15

20

162

manipulada usando estimulantes alimentares ou feromdnios
sexualis. Estimulantes alimentares s&o escolhidos, por
exemplo, mas ndo exclusivamente, a partir de proteinas
animais e/ou proteinas vegetais (carne, farinha de peixe ou
de sangue, partes de insetos, gema de ovo), a partir de
gorduras e &6leos de origem animal e/ou de origem vegetal,
especialmente mono-—, oligo- ou poliorganosacarideos,
especialmente sacarose, lactose, frutose, dextrose,
glicose, amido, pectina, ou mesmo melago ou mel. Partes
frescas ou em decomposicdo de frutas, culturas, plantas,
animais, insetos ou partes especificas dos mesmos também
podem servir como um estimulante de alimentagédo. Feromdnios
sexuals s&o conhecidos por serem mais inseto-especifico.
Feromdénios especificos sdoc descritos na literatura e sé&o
conhecidos dos técnicos no assunto.

As formulagdes de compostos de férmula I como
aerossdis (por exemplo, latas de spray), sprays de petrdleo
ou sprays de bomba sdo altamente adequados para o
utilizador ndo profissional para controlar pragas tais como
moscas, pulgas, carrapatos, mosquitos ou baratas. Receitas
de aerossol s&o preferencialmente constituidos por composto
ativo, solventes tais como &lcoois inferiores (por exemplo,
butanol, metanol, etanol, propanol), cetonas (por exemplo

acetona, metil etil cetona), hidrocarbonetos de parafina
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(por exemplo, querosenes) com intervalos de ebuligdo de
cerca de 50 a 250 °c, dimetil-formamida, N-
metilpirrolidona, dimetilsulfdxido, hidrocarbonetos
aromadticos tais como tolueno, xileno, A&gua, além disso,
esses dispositivos auxiliares como emulsificantes, tais
como monooleato de sorbitol, oleil etdxilato com 3 a 7 mol
de 6xido de etileno, etdxilato de 4&lcool graxo, dbleos de
perfume, tais como &leos etéreos, ésteres de &cidos graxos
de cadeia média com 4&lcoois inferiores, compostos de
carbonila arométicos, se os estabilizadores adequados, tais
como bezoato de sdédio, tensoativos anfotéricos, epdxidos
inferiores, ortoformato de trietila e, se necesséario,
propulsores tals como propano, butano, nitrogénio, ar
comprimido, éter dimetilico, didéxido de carbono, 6éxido
nitroso, ou misturas destes gases.

As formulacgdes de pulverizacdo de 6leo diferem das
receitas de aerossdéis em que nenhum propulsor é utilizado.

Os compostos de férmula I e os suas respectivas
composicdes também podem ser utilizados em mata-mosquitos e
fumigador, cartuchos de fumacga, vaporizador de placa ou
vaporizadores de longo prazo e também em papéis de
naftalina, em tapetes de naftalina ou outros sistemas de
vaporizador independentes de calor.

Métodeos para o controle de doencas infecciosas
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transmitidas por insetos (por exemplo, maldria, dengue e
febre amarela, filariose linfatica, e leishmaniose) com
compostos de férmula I e suas respectivas composigdes
também compreendem o tratamento de superficies de cabanas e
casas, pulverizagdo aérea e 1mpregnacdo de cortinas,
tendas, pegas de vestudrio, mosquiteiros, armadilhas para
mosca tsé-tsé ou similares. Composigdes inseticidas para
aplicacdo a fibras, tecido, malhas, n&o tecidos, materiais
de rede ou de folhas e lonas de preferéncia compreendem uma
mistura, incluindo o inseticida, opcionalmente, um
repelente e pelo menos um aglutinante. Repelentes adequados

sdo, por exemplo, N,N-dietil-meta-toluamida (DEET), N,N-

dietilafenilaacetamide (DEPA), 1-(3-ciclohexan-1-il-
carbonil)-2-metilapiperina, (2-hidroximetilaciclohexil)
4cido acético lactona, 2-etil-1,3-hexandiol, indalona,

metil neodecanamida (MNDA), um piretréide n&o utilizado
para controle de insetos, tais como {(+/-)-3-alil-2-metil-

4-oxociclopent-2-(+)-enil-(+)-trans-crisantemato

(Esbiotrin), um repelente derivado de ou idéntico com
extratos de plantas como o limoneno, eugenol, (+) -
Eucamalol (1), (-)-l-epi-eucamalol ou extratos vegetais

brutos de plantas, como o Eucalyptus maculata, Vitex
rotundifolia, Cymbopogan martinii, Cymbopogan citratus

(capim-limdo), Cymbopogan nartdus (citronela). Os ligantes
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adequados sdo selecionados, por exemplo, a partir de

polimeros e copolimeros de ésteres de vinila de &cidos

alifaticos (por exemplo, tal como vinila acetato e
versatato de vinila), ésteres acrilico e metacrilicos de
alcoois, tais como acrilato de butila, 2-
etilahexilacrilato, e de acrilato de metila,

hidrocarbonetos mono- e dietilénicos insaturados, tais como
estireno, e dienos alifdticos, tais como o butadieno.

A impregnacdo de cortinas e mosquiteiros é feito de um
modo geral, por imersdo do material téxtil em emulsdes ou
dispersdes dos compostos ativos de férmula I ou
pulverizacdo dos mesmos nas redes.

Métodos que podem ser empregados para o tratamento de
sementes séo, em principio, todos os tratamentos de
sementes adequados e, especialmente, técnicas conhecidas na
arte para revestir sementes, talis como revestimento de
sementes (a peletizagdo de sementes, por exemplo), a
embebicdo das sementes e de sementes de pé (por exemplo, de
embebicdo das sementes). Aqui, o termo "tratamento de
sementes" refere-se a todos os métodos que trazem sementes
e os compostos de fédrmula I em contato uns com os outros, e
"revestimento de sementes" se refere a métodos de
tratamento de sementes que fornecem as sementes uma

quantidade de compostos de férmula I, isto é que gera uma
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semente compreendendo o composto de férmula I. Em
principio, o tratamento pode ser aplicado a semente, a
gqualquer momento a partir da colheita da semente para a
sementeira das sementes. A semente pode ser tratada
imediatamente antes, ou durante o plantio da semente, por
exemplo, usando o método "plantador de caixa". No entanto,
o tratamento pode também ser realizado de varias semanas ou
meses, por exemplo, até 12 meses, antes de plantar as
sementes, por exemplo, sob a forma de um tratamento de
sementes, sem uma eficdcia substancialmente reduzida sendo
observada.

Vantajosamente, o tratamento é aplicado a uma semente
ndo semeada. Tal como agqui utilizado, o termo "semente néao
semeada" pretende incluir sementes em qualquer periodo a
partir da colheita da semente para a sementeira das
sementes no solo com a finalidade de germinacdo e
crescimento da planta.

Especificamente, um procedimento é seguido no
tratamento no qual a semente é misturada em um dispositivo
adequado, por exemplo, um dispositivo de mistura para
parceiros de mistura sélidos ou sdélido/liquido, com a
quantidade desejada de formulacdes de tratamento de
sementes, quer como tal ou apds a diluigdo prévia com &gua,

até que a composicdo seja distribuida uniformemente sobre a
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semente. Se apropriado, 1isto é seguido por um passo de
secagem.

Os compostos de férmula I, ou os enantidmeros,
diasteroisdémeros ou sals veterinariamente aceitdveis dos
mesmos, sdo em particular também adequados para serem
utilizado para combater parasitas dentro e em animais.

Um objeto da presente invengdo é, portanto, também o
de proporcionar novos métodos para controlar os parasitas
dentro e em animais. Qutro objeto da invencdo é
proporcionar pesticidas mais seguros para os animais. Outro
objeto da invencdo ¢é, ainda mais, o de fornecer os
pesticidas para animais que podem ser utilizados em doses
mais baixas do que os pesticidas existentes. E outro objeto
da invengdo é o de proporcionar os pesticidas para animais,
que fornecem um longo controle residual dos parasitas.

A invenc¢do também se relaciona com composicgdes que
contém uma quantidade parasiticidamente eficaz de compostos
de férmula I ou os enantidmeros ou sais veterinariamente
aceitavels dos mesmos e um transportador aceitéavel, para o
compbate de parasitas em e em animais.

A presente invencdo também fornece um método para o
tratamento, controle, prevengdo e protecdo dos animais
contra a infestagdo e infecgdo por ©parasitas, que

compreende administrar oralmente, topicamente ou
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parentericamente ou aplicar aos animais uma quantidade
eficaz de um composto parasiticida de férmula I ou
enantidémeros ou sails veterinariamente aceit&veis dos mesmos
ou uma composicdo que o compreenda.

A presente invencgdo também proporciona um método né&o
terapéutico para o tratamento, controle, prevengao e
protec&o dos animais contra a infestacdo e infecgdo por
parasitas, que compreende a aplicagdo a um local de uma
quantidade parasiticidamente eficaz de um composto de
férmula I ou enantidmeros ou sais veterinariamente
aceitdveis dos mesmos ou uma composigdo que o compreenda.

A invenc¢do também proporciona um processo para a
preparagdo de uma composigdo para o tratamento, controle,
para prevenir ou proteger os animais contra a infestacdo ou
infeccdo por ©parasitas que compreende uma quantidade
parasiticidamente eficaz de um composto de férmula I ou os
enantidémeros ou sals veterinariamente aceitdveis dos mesmos
em uma composicgdo que compreenda-os.

A invencdo refere-se ainda a utilizagdo de compostos
de férmula I para o tratamento, controle, para prevenir ou
proteger os animais contra a infestag¢do ou infecg¢do por
parasitas.

A invenc&do também se relaciona com a utilizacdo de um

composto de fdérmula I, ou uma composigdo compreendendo ©



10

15

20

169

mesmo, para a produgdoc de um medicamento para o tratamento
terapéutico de animais contra a infecgdo ou infestacdo por
parasitas.

A atividade dos compostos contra pragas agricolas né&o
sugere a sua adequagdo para o controle de endo e
ectoparasitas em e nos animais que requer, por exemplo,
dosagens baixas, ndo eméticas, no caso de aplicacdo oral,
compatibilidade, metabdlica com o animal, baixa toxicidade,
e um manuseamento seguro.

Surpreendentemente, foi agora descoberto que o0s
compostos de férmula I sdo adequados para o combate de endo
e ectoparasitas em animais. Os compostos de férmula I ou os
enantidmeros, ou o0s sals veterinariamente aceitaveis dos
mesmos e composic¢cdes que os compreendem sdo adequados para
o0 controle sistémico e/ou ndo sistémico de ecto e/ou
endoparasitas. Eles sdo ativos contra alguns ou todos os
estdgios de desenvolvimento.

Os compostos de férmula I ou os enantiémeros, ou oS
sals veterinariamente aceitdveis dos mesmos e composicdes
que os compreendem sdo de preferéncia utilizados para
controle e prevengdo de infestacdes e infeccdes por
animais, incluindo animais de sangue quente (incluindo
humanos) e peixes. Eles s&o, por exemplo, adequados para

controle e prevencdo de infesta¢des e infeccdes em
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mamiferos, como bkovinos, ovinos, suinos, camelos, veados,
cavalos, porcos, aves, coelhos, cabras, cdes e gatos,
bufalos, burros, corgcas e renas, e também na pele de
animais cobertos por pelos, como a marta, chinchila e
guaxinim, aves como galinhas, gansos, perus e patos e
peixes como o peixe fresco e de agua salgada, como trutas,
carpas e enguias.

Os compostos de férmula I ou os enantidmeros, ou sais
veterinariamente aceitdveis dos mesmos e composig¢gdes que os
compreendem sdo de preferéncia utilizados para controle e
prevencdo de infestacdes e infec¢des em animais domésticos,
tais como caes ou gatos.

Infestagdes em animais de sangue quente e peixe
incluem, mas nédo estdo limitados a piolhos, piolhos
mordedores, carrapatos, “nasal bots”, “keds”, moscas,
moscas mordedoras, dipoteros muscdides, larvas de mosca
miasitica, larvas de 4&caros, Dborrachudos, mosguitos e
pulgas.

Os compostos de férmula I sdo especialmente Uteis para
combater ectoparasitas.

Os compostos de férmula I sdo especialmente Uteis para
combater endoparasitas.

Os compostos de férmula I sdo especialmente Uteis para

o0 combate de parasitas das ordens e espécies seguintes,
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respectivamente:

Pulgas (Siphonaptera), por exemplo, Ctenocephalides
felis, Ctenocephalides canis, Xenopsylla cheopis, Pulex
irritans, Tunga penetrans e Nosopsillus fasciatus,

Baratas (Blattaria-Blattodea), por exemplo, Blattella
germanica, Blattella asahinae, Periplaneta americana,
Periplaneta japonica, Periplaneta brunnea, Periplaneta
fuligginosa, Periplaneta australasiae e Blatta orientalis,

Moscas, mosquitos (Diptera), por exemplo, Aedes
aegypti, Aedes albopictus, Aedes vexans, Anastrepha ludens,
Anopheles maculipennis, Anopheles crucians, Anopheles
albimanus, Anopheles gambiae, Anopheles freeborni,
Anopheles leucosphyrus, Anopheles minimus, Anopheles
quadrimaculatus, Calliphora vicina, Chrysomya bezziana,
Chrysomya  hominivorax, Chrysomya macellaria, Chrysops
discalis, Chrysops silacea, Chrysops atlanticus,
Cochliomyia hominivorax, Cordylobia anthropophaga,

Culicoides furens, Culex pipiens, Culex nigripalpus, Culex

quinquefasciatus, Culex tarsalis, Culiseta inornata,
Culiseta melanura, Dermatobia hominis, Fannia
canicusolaris, Gasterophilus intestinalis, Glossina

morsitans, Glossina palpalis, Glossina fuscipes, Glossina
tachinoides, Haematobia irritans, Haplodiplosis equestris,

Hippelates spp., Hypoderma lineata, Leptoconops torrens,
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Lucilia caprina, Lucilia cuprina, Lucilia sericata, Lycoria
pectoralis, Mansonia spp. , Musca domestica, Muscina
stabulans, Oestrus ovis, Phlebotomus argentipes, Psorophora
columbiae, Psorophora discolor, Prosimulium mixtum,
Sarcophaga haemorrhoidalis, Sarcophaga Sp. ., Simulium
vittatum, Stomoxis calcitrans, Tabanus bovinus, Tabanus
atratus, Tabanus lineola, e Tabanus similis.

Piolho (Phthiraptera), por exemplo, Pediculus humanus
capitis, Pediculus  humanus  corporis, Pthirus pubis,
Haematopinus eurysternus, Haematopinus suis, Linognathus
vituli, Bovicola bovis, Menopon gallinae, Menacanthus

straminaus e Solenopotes capillatus.

Carrapatos e é&caros ©parasitérios (Parasitiformes):
carrapatos (Ixodida), por exemplo, Ixodes scapularis,
Ixodes holocyclus, Ixodes pacificus, Rhiphicephalus

sanguineus, Dermacentor andersoni, Dermacentor variabilis,
Amblyomma americanum, Ambryomma maculatum, Ornitodorus
hermsi, Ornitodorus turicata e dcaros parasitas
(Mesostigmata), por exemplo, Ornitonyssus bacoti e
Dermanyssus gallinae; Actinedida (Prostigmata) e Acaridida
(Astigmata), por exemplo Acarapis spp., Cheyletiella spp.,
Ornitocheyletia spp., Myobia spp., Psorergates  spp.,
Demodex spp., Trombicula spp., Listrophorus spp., Acarus

spp., Tyrophagus spp., Caloglyphus spp., Hypodectes spp.,
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Pterolichus spp. , Psoroptes spp- , Chorioptes spp. ,
Otodectes spp. , Sarcoptes SppP . , Notoedres spp. ,
Knemidocoptes spp., Cytodites spp., e Laminosioptes spp.

Insetos “Bugs” (Heteropterida): Cimex lectularius,
Cimex hemipterus, Reduvius senil, Triatoma spp., Rhodnius
spp., Panstrongylus ssp. e Arilus critatus; Anoplurida, por
exemplo, Haematopinus spp., Linognathus spp., Pediculus
spp-. , Phtirus spp. e Solenopotes spp., Mallophagida
(subordens Arnblycerina e Ischnocerina), por exemplo
Trimenopon spp., Menopon spp., Trinoton spp., Bovicola
spp., Werneckiella spp., Lepikentron spp., Trichodectes
spp. e Felicola spp.

As lombrigas Nematoda:

Wipeworms e triquinose (Trichosyringida), por exemplo,
Trichinellidae (Trichinella spp.), (Trichuridae) Trichuris
spp., Capillaria spp, Rhabditida, por exemplo, Rhabditis
spp, Strongiloides spp., Helicephalobus spp, Strongylida,
por ex Strongylus spp. ., Ancylostoma spp. ., Necator
americanus, Bunostomum spp. (Anciléstomo), Trichostrongylus
spp., Haemonchus contortus, Ostertagia spp., Cooperia spp.,
Nematodirus spp., Dictyocaulus spp., Cyatostoma spp.,
Oesophagostomum spp., Stephanurus dentatus, Ollulanus spp.,
Chabertia spp., Stephanurus dentatus, Syngamus trachea,

Ancylostoma spp., Uncinaria spp., Globocephalus spp.,
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Necator spp., Metastrongylus spp., Muellerius capillaris,
Protostrongylus spp-. , Angiostrongylus Spp. ,
Parelaphostrongylus spp. Aleurostrongylus abstrusus, e
Dioctophyma renale.

Lombrigas intestinais (Ascaridida), por exemplo
Ascaris lumbricoides, Ascaris suum, Ascaridia galli,
Parascaris equorum, Enterobius vermicularis (oxitro),
Toxocara canis, Toxascaris leonina, Skrjabinema spp., e
Oxiuris equi.

Camallanida, por exemplo, Dracunculus medinensis
(verme da Guiné)

Spirurida, por exemplo, Thelazia spp., Wuchereria
spp., Brugia spp., Onchocerca spp., Dirofilari spp. a,
Dipetalonema spp- , Setaria spp. , Elaeophora spp. ,
Spirocerca lupi, e Habronema spp..

Vermes de cabega espinhosas (Acantocephala), por
exemplo, Acantocephalus sSpp- , Macracantorhynchus
hirudinaceus e Oncicola spp.

As planédrias (Plathelminthes):

Vermes (Trematoda), por exemplo, Faciola SppR-. ,
Fascioloides magna, Paragonimus spp., Dicrocoelium spp.,
Fasciolopsis buski, Clonorchis sinensis, Schistosoma spp.,
Trichobilharzia spp., Alaria alata, Paragonimus spp., E

Nanocietes spp.
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Cercomeromorpha, em particular, Cestoda (ténias), por
exemplo, Diphyllobotrium spp., Tenia spp., Echinococcus
spp., Dipylidium caninum, Multiceps spp., Hymenolepis spp.,
Mesocestoides spp., Vampirolepis spp., Moniezia spp.,
Anoplocephala spp., Sirometra spp., Anoplocephala spp., e
Hymenolepis spp.

Aplicacgdes:

A presente invencdo relaciona-se com o uso terapéutico
e ndo terapéutico dos compostos de férmula I para controlar
e/ou combater parasitas e/ou nos animais.

Os compostos de férmula I podem ser utilizados para
proteger os animais do ataque ou infestacdo por parasitas,
contactando-os com uma quantidade eficaz parasiticamente de
compostos de férmula I. Como tal, o termo "em contato"
inclui tanto e} contato direto (aplicando os
compostos/composicdes diretamente sobre o parasita,
incluindo a aplicacdo diretamente sobre o animal ou
excluindo a aplicacdo diretamente no animal, por exemplo,
ao loécus desse Ultimo) e contato indireto (aplicando os
compostos/composi¢des no ldécus do parasita). O contato do
parasita através da aplicagdo ao seu locus é um exemplo de
uma utilizacdo ndc terapéutica dos compostos de férmula I.

O termo "loécus", como definido acima, significa o

habitat, suprimento alimentar, terreno de criacdo, A&rea,
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material ou ambiente em que um parasita estd crescendo ou
pode crescer fora do animal. Os compostos da invencdo
também podem ser aplicados, preventivamente, em locais em
que a ocorréncia de pragas ou parasitas é esperada.

Os compostos de férmula I podem ser eficazes, tanto
através de contato (via solo, vidro, parede, mosquiteiro,
tapete, cobertores ou partes de animais) e ingestdo (por
exemplo, iscas).

A administragdo pode ser realizada profilaticamente,
terapeuticamente ou ndo terapeuticamente.

A administragdo dos compostos atives é efetuada
diretamente ou sob a forma de preparacdes adequadas, por
via oral, tdépicamente/dermicamente ou parentericamente.

Em geral, wuma "quantidade parasiticamente eficaz"
significa a quantidade de ingrediente ativo necessaria para
alcancar um efeito observavel sobre o crescimento,
incluindo os efeitos de necrose, morte, retardo, prevencédo
e remocgdo, destruicgcdo, ou diminuicdo de ocorréncia e
atividade do organismo alvo. A quantidade parasiticamente
eficaz pode variar para os varios compostos/composicdes
utilizadas na invencdo. A quantidade parasiticamente eficaz
das composicgdes irdo variar conforme as condicdes
prevalecentes tais como efeito parasiticida desejado e sua

duracgdo, espécies alvo, modo de aplicacdo e semelhantes.
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Geralmente é favoravel aplicar os compostos da férmula
I na quantidade total de 0,5 mg/kg a 100 mg/kg por dia,
preferencialmente entre 1 mg/kg a 50 mg/kg por dia.

Formulagdes

Para administracdo oral da férmula I a animais de
sangue quente, os compostos podem ser formulados como
alimentos para animais, pré-misturas de alimentos para
animais, alimentos para animais concentrados, comprimidos,
solucgdes, pastas, suspensdes, pogdes, géis, pilulas,
cépsulas e bolus. Além disso, os compostos de férmula I
podem ser administrados aos animais na sua &agua de beber.
Para administragdo oral, a forma de dosagem escolhida deve
fornecer o animal com 0,01 mg/kg a 100 mg/kg de peso
corporal do animal por dia do composto de férmula I, de
preferéncia com de 0,5 mg/kg a 100 mg/kg de peso corporal
do animal por dia.

Alternativamente, os compostos de férmula I podem ser
administrados a animais por via parentérica, por exemplo,
por vias intraruminal, intramuscular, intravenosa ou
injecdo subcutanea. Os compostos de férmula I podem ser
dispersos ou dissolvidos num veiculo fisiologicamente
aceitdvel para a injecdo subcutédnea. Alternativamente, os
compostos de férmula I podem ser formulados em um implante

para administrag&o subcuténea. Além disso, o composto de
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férmula I pode  ser administrado a animais por via
transdérmica. Para administracdo parentérica, a forma de
dosagem escolhida deve fornecer o animal com 0,01 mg/kg a
100 mg/kg de peso corporal do animal por dia do composto de
férmula TI.

Os compostos de férmula I podem também ser aplicados
topicamente em animais sob a forma de mergulhos, poeiras,
pds, colares, medalhdes, sprays, shampoos, formulacgdes
spot-on e pour-on e formulagdes em pomadas ou emulsdes
6leo-em-&dgua ou Agua-em-dleo. Para aplicagdo toépica,
mergulhos e sprays geralmente contém de 0,5 ppm a 5000 ppm
e, de preferéncia, de 1 ppm a 3.000 ppm do composto de
férmula I. Além disso, os compostos de férmula I podem ser
formulados como etiquetas auriculares para animais,
particularmente quadrupedes, tais como gado bovino e ovino.

Preparac¢des adequadas sé&o:

- Solugbes, tais como solugdes orais, concentrados
para administragdo oral apdés diluicgdo, solugbdes para
utilizacdo sobre a pele ou nas cavidades corporais, com
formulag¢des pour-on ou géis;

- Emulsdes e suspensdes para administracdo oral ou por
via dérmica; preparacgdes semi-sdélidas;

- Pormulagdes em que o composto ativo € processado em

uma base de unguento ou em uma base de emulsdo 6leo-em-agua
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ou agua-em-4leo;

- Preparagdes sdélidas tais como pds, pré-misturas ou
concentrados, gradnulos, precipitados, comprimidos, bolus,
cépsulas, aerossdis e inalantes e artigos moldados contendo
o composto ativo.

As composigdes adequadas para 1injegdo sdo preparadas
dissolvendo-se o ingrediente ativo num solvente adequado e,
opcionalmente, com a adigdo de outros ingredientes, tais
como aAcidos, bases, sais tampéo, conservantes, e
solubilizantes. As solucgdes sdo filtradas e enchimento em
condides estéreis.

Os solventes adequados sé&o fisiologicamente toleraveis
solventes tais como &gua, alcandis, tais como etanol,
butanol, &lcool benzilico, glicerina, propileno glicol,
polietileno glicdis, N-metil-pirrolidona, 2-pirrolidona, e
misturas dos mesmos.

Os compostos ativos podem, opcionalmente, ser
dissolvidos em o6leo vegetal fisiologicamente toleravel ou
6leos sintéticos, que s&o adequados para injecgédo.

Solubilizantes adequados sdo solventes que promovem a
dissolugdo do composto ativo no solvente principal ou
previnem a sua precipitacéo. Exemplos sdo
polivinilpirrolidona, &lcool polivinilico, &éleo de ricino

polioxietilado, e éster de sorbitano polioxietilado.
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Os conservantes adequados sdo o &lcool benzilico,
triclorobutanol, ésteres de A&cido p-hidroxibenzdico, e n-
butanol.

As solucdes orais sdo administradas diretamente. Os
concentrados sdo administrados por via oral apds diluicgéo
prévia para a concentragdo de utilizacdo. As solugdes e
concentrados orais s&o preparados de acordo com o estado da
arte e como descritos acima para solug¢des injetaveis, néo
sendo necessdrio procedimentos de esterilizacédo.

Solugdes para uso na pele sdo gotejadas em, espalhadas
em, esfregadas em, aspergidas sobre ou pulverizadas sobre a
mesma.

Solugdes para utilizagdo sobre a pele s&o preparadas
de acordo com o estado da arte e de acordo com o que esté
descrito acima para solucdes injetéaveis, nao sendo
necessarios procedimentos de esterilizacédo.

Outros solventes adequados s&o polipropileno glicol,
fenil etanol, fenoxi etanol, ésteres tal como acetato de
etila ou butila, benzoato de benzila, éteres tais como
alquileneglicol alquiléter, por exemplo dipropilenoglicol
monometilico, cetonas tais como acetona, metiletilcetona,
hidrocarbonetos aromaticos, &leos vegetais e sintéticos,
dimetilformamida, dimetilacetamida, transcutol, solcetal e

propilencarbonato, e misturas dos mesmos.
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Pode ser vantajoso adicionar-se espessantes durante a
preparacgéo. Espessantes adequados sdao espessantes
inorganicos tais como bentonitas, acido silicilico
coloidal, monoestearato de aluminio, espessantes orgénicos
tals como derivados de celulose, alcoois polivinilicos e os
seus copolimeros, acrilatos e metacrilatos.

Os géis sédo aplicados a ou espalhados sobre a pele ou
introduzidos em cavidades do corpo. Os géis sdo preparados
por tratamento de solugdes gque foram preparadas como
descrito no caso das solugdes para injecdo com espessante
suficiente para gue resulte em um material transparente com
uma consisténcia semelhante a pomada. Os espessantes
utilizados sdo os agentes espessantes dados acima.

Formulag¢des pour-on sdo vertidas ou pulverizadas sobre
areas limitadas da pele, o composto ativo penetrando na
pele e no animal sistemicamente.

Formulag¢des pour-on sdo preparadas por dissolucéo,
suspensdo ou emulsdo do composto ativo em solventes
adequados compativel com a pele ou misturas de solventes.
Se necessario, outros auxiliares, como corantes,
substancias promotoras de biocabsorcéo, antioxidantes,
estabilizadores de luz e adesivos sdo adicionados.

Os solventes adequados que sdo: &gua, alcandis,

glicdis, glicdis de polietileno, polipropileno glicbdis,
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glicerol, &lcoois aromdticos, tais como &lcool benzilico,
feniletanol, fenoxietanocl, os ésteres tais como acetato de
etila, acetato de butila, benzoato de benzila, éteres tais
como éteres de algquileno glicol algquil tal como éter
dipropileno glicol, dietileno glicol mono-butil éter,
cetonas tais como acetona, metil etil cetona, carbonatos
ciclicos tais como carbonato de propileno, carbonato de
etileno, aromaticos e/ou hidrocarbonetos aliféticos,
vegetal ou &leos sintéticos, DMF, dimetilacetamida, N-
alquilpirrolidonas tais como metilpirrolidona, N-
butilpirrolidona ou n-octilpirrolidona, N-metilpirrolidona,
2-pirrolidona, 2,2-dimetil-4-oxi-metileno-1 , 3-didéxido-
olano e formalglicerol.

Corantes adequados s&o todos os corantes autorizados
para utilizag¢do em animais e que podem ser dissolvidos ou
suspensos.

Promotores da absorcdo adequados sdo substéncias, por
exemplo, DMSO, 6leos de espalhamento, tais como iso-
propila, miristato de dipropilenoglicol pelargonato, &leos
de silicone e os seus copolimeros com poli-éteres, ésteres
de acidos graxos, triglicéridos e &lcoois graxos.

Antioxidantes adequados sdo sulfitos ou
metabissulfitos, como metabissulfito de potassio, &cido

ascérbico, butilhidroxitolueno, butilhidroxianisol,
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tocoferol.

Estabilizadores de luz adequados sé&o, por exemplo,
4dcido novantisélico.

Os adesivos adequados sdo, por exemplo, derivados de
celulose, derivados de amido, poliacrilatos, polimeros
naturais, tais como alginatos e gelatina dura.

Emulsdes podem ser administrados oralmente,
dermicamente ou como injecdes.

As emulsbes sdo, quer do tipo agua-em-6leo ou do tipo
b6leo-em-agua.

Elas sdo preparadas por dissolucdo do composto ativo
quer na fase hidrofdébica ou na fase de hidrofilica e
homogeneizagdo deste com o solvente da outra fase com a
ajuda de emulsificantes adequados e, se necessario, outros
auxiliares, como corantes, promotor da absorcéo de
substéncias , conservantes, antioxidantes, estabilizadores
de luz, substéncias aumentam a viscosidade.

Fases hidrofébicas adequadas (6leos) sé&o:

Parafinas liquidas, &leos de silicone, &leos vegetais
naturais, tais como déleo de sésamo, déleo de améndoa, déleo
de ricino, triglicéridos sintéticos, tais como biglicerideo
caprilico/cédprico, mistura de trigliceridios com Aacidos
graxos vegetais de comprimento de cadeia Cg—C;» ou de outros

dcidos graxos naturais especialmente selecionados, misturas
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parciais de glicerideos saturados ou insaturados de acidos
graxos, possivelmente também contendo grupos hidroxila,
mono e diglicéridos dos &cidos graxos Cg—Cyo, ésteres de
dcidos graxos tais como estearato de etila, di-n-butirila
adipato, hexila laurato, dipropileno perlargonate glicol,
ésteres de um A&cido graxo ramificado de comprimento de
cadeia médio com alcodis graxos saturados de comprimento de
cadeia Ci14-Cis, miristato de isopropila, palmitato de
isopropila, ésteres de &cidos caprilico/céprico de &lcoois
graxos saturados de comprimento de cadeia C;»2-Cis, estearato
de isopropila, oleato de oleilo, oleato de decila, oleato
de etila, lactato de etila, ésteres cerosos de acidos
graxos sintéticos, tais como gordura de glandula coccigea
de pato, ftalato de dibutila, diisopropil adipato, e
misturas de ésteres relacionadas com estes ultimos, os
dlcoois graxos tais como &lcool isotridecilico, 2~
octildodecanol, 4&lcool, &lcool oleilico cetilstearil e
acidos graxos tais como acido oleico e misturas dos mesmos.

Fases hidréfilas adequadas s&o: agua, 4&lcoois, tais
como propileno glicol, sorbitol, glicerol e misturas dos
mesmos.

Os emulsificantes adequados s&o:

Tensoativos néo-idnicos, por exemplo dleo de ricino

polietdxilado, monooleato de sorbitano polietéxilado,
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monoestearato de sorbitano, monoestearato de glicerol,
estearato de polioxietila, éter poliglicdlico de
alquilfenol, tensoativos anfoliticos, tais como di-sdédio de
N-lauril-p-iminodipropionate ou lecitina.

Agentes tensocativos anidnicos, tais como lauril
sulfato de sdédio, sulfatos de éter de &lcool graxo,
mono/dialquil poliglicol éter de Acido ortofosfdérico sal
éster monoetanolamina, tensoativos cation-ativos, tals como
cloreto de cetiltrimetilamdbnio.

Auxiliares adicionails adequados s&o: as substéancias
que aumentam a viscosidade e estabilizar a emulsdo, tais
como metilcelulose, carboximetilcelulose e outros derivados
de amido e celulose, poliacrilatos, alginatos, gelatina,
goma arébica, polivinilpirrolidona, 4&lcool polivinilico,
copolimeros de éter metilvinilico e maleicoanidrido,
polietileno glicdis, ceras, acido silicico coloidal ou
misturas das substdncias mencionadas.

Suspensdes podem ser administradas oralmente ou
topicamente/dermicamente. Elas sdo preparadas por suspensao
do composto ativo em um agente de suspensdo, se for caso,
com a adicdo de outras substéncias auxiliares tais como
agentes molhantes, corantes, substéncias promotoras de
bioabsorgdo, conservantes, antioxidantes, estabilizadores

de luz.
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Agentes de suspensao liquidos sdo todos os solventes e
misturas de solventes homogéneos.

Agentes molhantes adequados (dispersantes) s&o os
emulsificantes dados acima.

Outros auxiliares que podem ser mencionados s&o os
indicados acima.

As preparacgdes semi-sbdlidas podem ser administradas
oralmente ou topicamente/dermicamente. Elas diferem das
suspensdes e emulsdes descritas acima apenas pela sua
viscosidade mais elevada.

Para a produgdo de preparagdes sdbdlidas, o composto
ativo é misturado com excipientes adequados, se apropriado,
com a adigdo de auxiliares, e levados para a forma
desejada.

Os excipilentes adequados sdo todas as substancias
sbélidas inertes tolerdvels fisiologicamente. Os utilizados
sdo substéncias inorgé&nicas e orgénicas. Substéncias
inorgénicas s&o, por exemplo, cloreto de sédio, carbonatos
tailis como carbonato de cédlcio, hidrogenocarbonatos, 6éxidos
de aluminio, oéxido de titdnio, &cidos silicicos, terras
argilosos, silica precipitada ou coloidal, ou fosfatos.
Substéncias orgénicas sdo, por exemplo, acucar, celulose,
produtos alimentares e alimentos tais como leite em pod,

farinha de origem animal, farinha de grdos e amidos.
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Auxiliares adequados s&o conservantes, antioxidantes
e/ou corantes que foram mencionados acima.

Qutros auxiliares adequados s&o lubrificantes e
deslizantes tais como estearato de magnésio, acido
estedrico, talco, Dbentonitas, substédncias promotoras de
desintegragdo tais como amido ou polivinilpirrolidona
reticulada, ligantes tais como amido, polivinilpirrolidona
gelatinosa ou lineares, e ligantes secos tais como celulose
microcristalina.

As composi¢des que podem ser utilizadas na invencao
podem compreender geralmente de cerca de 0,001 a 95% do
composto de férmula I.

Prepara¢des prontas-para-usar contém os compostos que
atuam contra os parasitas, de preferéncia ectoparasitas, em
concentragdbes de 10 ppm a 80 por cento, em peso,
preferivelmente de 0,1 a 65 por cento, em peso, mais
preferivelmente de 1 a 50 por cento em peso, de preferéncia
de 5 a 40 por cento em peso.

Preparagdes que sdo diluidas antes da utilizacéao
contém os compostos que atuam contra ectoparasitas em
concentragdées de 0,5 a 90 por cento, em peso, de
preferéncia de 1 a 50 por cento em peso.

Além disso, as preparagdes compreendem os compostos de

férmula I contra endoparasitas em concentracdes de 10 ppm
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até 2 por cento, em peso, de preferéncia de 0,05 a 0,9 por
cento, em peso, muito especialmente de preferéncia de 0,005
a 0,25 por cento em peso.

As composigdes que compreendem 0s compostos de férmula
I podem ser aplicadas por via oral, parentérica ou tépica,
respectivamente dermicamente. Por exemplo, opcionalmente a
aplicacdo toépica ¢é conduzida sob a forma de composto
contendo artigos moldados tais como os coleiras, medalhdes,
etiquetas auriculares, bandas de fixagdo em partes do
corpo, e tiras e folhas adesivas.

Geralmente é favordvel se aplicar formulacdes sdlidas
que liberam compostos de férmula I em quantidades totails de
10 mg/kg a 300 mg/kg, de preferéncia de 20 mg/kg a 200
mg/kg, mais preferivelmente de 25 mg/kg a 160 mg/kg de peso
do corpo do animal tratado, no decurso de trés semanas.

Para a preparagdo dos artigos moldados, pléasticos
termoplasticos e flexiveis, bem como elastémeros elastanos
e termoplasticos s&o utilizados. Plasticos e elastémeros
adequados sdo as resinas de polivinila, poliuretano,
poliacrilato, resinas epoxi, celulose, derivados de
celulose, poliamidas e poliéster que sdo suficientemente
compativeis com os compostos de férmula I. Uma lista
detalhada de pléasticos e elastémeros, bem como os

procedimentos de preparagdo para os artigos moldados é
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dada, por exemplo, no documento WO 03/086075.

Os compostos ativos podem ser aplicados isoladamente
ou em mistura com agentes sinérgicos ou com outros
compostos ativos que atuam contra seres patogénicos endo e
ectoparasitas.

Por exemplo, os compostos ativos de fdérmula I podem
ser aplicados em misturas com compostos sintéticos
coccideos adicionais, como polieterantibidéticos Amprolium,
Robenidin, Toltrazuril, Monensin, Salinomycin, Maduramicin,
Lasalocid, Narasin ou Semduramicin ou com outros
pesticidas, que s&o descritos na lista “M” abaixo.

As composicdes a serem usadas de acordo com a presente
invengdo para fins agricolas ou veterinario também podem
conter outros ingredientes ativos, por exemplo, outros
pesticidas, inseticidas, herbicidas, fungicidas,
bactericidas, fertilizantes, tais como nitrato de amdnio,
ureia, cloreto de potéassio e fosfato, fitoentoxicantes e
reguladores de crescimento de plantas seguros e agentes
nematicidas. Estes ingredientes adicionais podem ser
utilizados sequencialmente ou em combinagdo com @ as
composigdes acima descritas, se apropriado, ou também
adicionados apenas imediatamente antes da utilizacéo
(mistura em tanque). Por exemplo, a planta pode ser

pulverizada com uma composigdo da presente invencdo, antes
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ou depois de ser tratada com outros ingredientes ativos.

Estes agentes podem ser misturados com o0s agentes
utilizados de acordo com a invengdo numa Proporgado em peso
de 1:10 a 10:1. Uma mistura dos compostos de férmula I ou
das composicgdes que os compreendem, sob a forma de
utilizagdo como pesticidas com outros pesticidas, resulta
frequentemente em um pesticida com mais amplo espectro de
acao.

A seguir ee apresentada uma lista M de pesticidas em
conjunto com os quais os compostos de acordo com a invencdo
podem ser wusados e com O qual os potenciais efeitos
sinérgicos podem ser produzidos, e esta é destinada a
ilustrar as combina¢des possiveis, mas ndo impor qualquer
limitacgéo:

M.1. Compostos organo (tio)fosfatados: acefato,
azametifos, azinfos-etila, azinfos-metila, cloretoxifos,

clorfenvinfos, clormefos, clorpirifos, clorpirifos-metila,

Coumafos, cianofos, demeton-S-metil, diazinon,
diclorvos/DDVP, dicrotofos, dimetoato, dimetilavinfos,
disulfoton, EPN, etion, etoprofos, famfur, fenamifos,

fenitrotion, fention, flupirazofos, fostiazato, heptenofos,
isoxation, malation, mecarbam, metamidofos, metidation,
mevinfos, monocrotofos, naled, ometoato, oxidemeton-metila,

paration, paration-metil, fentoate, forato, fosalona,
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fosmete, fosfamidion, foxima, pirimifos-metila, profenofos,

propetanfos, protiofos, piraclofos, piridafention,
quinalfos, sulfotep, tebupirimfos, temefos, terbufos,
tetraclorvinfos, tiometon, triazofos, triclorfom,
vamidotion.

M.2. Compostos de carbamato: aldicarbe, alanicarb,
bendiocarbe, benfuracarbe, butocarboxim, butoxicarboxim,
carbaril, carbofuran, carbosulfan, etiofencarb, fenobucarb,
formetanato, furatiocarb, isoprocarb, metiocarbe, metomil,
metolcarb, oxamil, pirimicarbe, propoxur, tiodicarbe,
tiofanox, trimethacarb, XMC, xililcarb, triazamato.

M.3. Compostos piretrdides: acrinatrina, aletrina, d-
cis-trans aletrina, d-trans aletrina, bifentrina,
bioaletrina, biocaletrina S-cilclopentenila, bioresmetrina,
cicloprotrin, ciflutrina, beta-ciflutrina, cialotrina,
lambda-cialotrina, faixa-cialotrina, cipermetrina, alfa-

cipermetrina, beta-cipermetrina, theta-cipermetrina, zeta-

cipermetrina, cifenotrin, deltametrin, empentrin,
esfenvalerate, etofenprox, fenpropatrina, fenvalerato,
flucitrinato, gripemetrin, taufluvalinato, halfenprox,

imiprotrin, metoflutrin, permetrina, fenotrina, praletrina,
proflutrin, piretrina (piretro), resmetrina, silafluofen,
teflutrina, tetrametrina, tralometrin, transflutrina.

M.4. Imitadores hormonais: hidropreno e quinopreno e
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metopreno, fenoxicarbe, piriproxifem.

M.5. compostos agonistas/antagonistas dos receptores

nicotinicos: acetamipride, bensultap, hidrocloreto de
cartap, clotianidina, dinotefuran, imidaclopride,
tiametoxam, nitenpiram, nicotina, spinosad (agonista
alostérico), espinetorame (agonista alostérico),

tiaclopride, tiociclam, tiosultap de sédio e AKD1022.

M.6. Compostos antagonistas de canais de cloreto GABA
fechados: clordano, endosulfan, gamma-HCH (lindano) ;
etiprol, fipronil, pirafluprole e piriprol.

M.7. Ativadores de canais de <cloreto: abamectina,
benzoato de emamectina, milbemectina, lepimectin.

M.8. Compostos METI I: fenazaquin, fenpiroximato,
pirimidifen, piridabem, tebufenpirad, tolfenpirad,
flufenerim, rotenona.

M.9. Compostos METI II e III: acequinocil, fluaciprim,
hidrametilanon.

M.10. Desacopladores da fosforilagéo oxidativa:
clorfenapir, DNOC.

M.11. Inibidores da fosforilagdo oxidativa:
azociclotin, cihexatin, diafentiurom, &éxido de fenbutatin,
propargite, tetradifon.

M.12. Disruptores de ecdise: ciromazina,

cromafenozida, halofenozide, metéxifenozida, tebufenozide.
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M.13. Sinergistas: butdéxido de piperonila, tribufos.
M.14. Compostos bloqueadores dos canais de sdédio:
indoxacarbe, metaflumizona.

M.15. Fumigantes: Dbrometo de metila, cloropicrina

fluoreto de sulfurila.

M.16. Blogqueadores de alimentacdo seletivos: crilotie,
pimetrozina, flonicamid.

M.17. Inibidores de crescimento de acaros:
clofentezina, hexitiazox, etoxazol.

M.18. Inibidores da sintese de quitina: buprofezina,
bistrifluron, clorfluazuron, diflubenzuron, flucicloxuron,
flufenoxuron, hexaflumuron, lufenuron, novaluron,
noviflumuron, teflubenzurdo, triflumuron.

M.19. Inibidores da biocssintese de lipidios:
espirodiclofena, espiromesifena, espirotetramato.

M.20. Agonistas Octapaminérgicos: amitraz.

M.21. Moduladores de receptores de rianodina:
flubendiamida, (R) -, (S)~3-cloro-N1-{2-metil-4-[1,2,2,2-
tetrafluor~-1l-(trifluorometil)etil]fenil}-N2-(l-metil-2-
metilsulfoniletil) ftaldmico(M21.1).

M.22. Compostos isoxazolina: (4-[5-(3,5-diclorofenil)-
5-trifluorometil-4,5~dihidroisoxazol-3-il1]-2~,etil~N-
piridina-2-ilmetil-benzamida (M22.1), 4, [5-(3,5~-

diclorofenil)-5-trifluorometil-4, 5-dihidroisoxazol-3-il1]-2-
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metil-N-(2,2,2-trifluoroetil)-benzamida (M22.2), 4-[5-(3,5-
diclorofenil)-5-trifluorometil-4,5-di-hidroisoxazol-3-11]-
2-metil-N-[(2,2,2-trifluorocetilcarbamoil)-metil]-benzamida
(M22.3), é&cido 4-[5-(3,5-diclorofenil)-5-trifluormetil-4,5-
dihidroisoxazol-3-il]lnaftaleno-1 carboxilico ((2,2,2-
trifluoroetilcarbamoil)-metil]amida (M22.4) e 4-[5-(3,5-
diclorofenil)-5-trifluorometil-4,5-dihidroisoxazol-3-11]-N-
[ (metoximino)metil]-2-metilbenzamina (M22.5), 4-[5-(3-
cloro-5-trifluorometilfenil)5~trifluorometil—
4,5dihidroisoxazol-3-11]-2-metil-N-[(2,2,2-
trifluorocetilcarbamoil)-metil]-benzamida (M22.6); &cido 4-
[5-(3-cloro-5-trifluormetil-fenil)-5-trifluormeyil-4, 5~
dihidroisoxazol-3-il]-naftaleno-l-carboxilico [(2,2,2-
trifluoro-etilcarbamoil)-metil]-amida (M22.7) e 5-[(3,5-
dicloro—4—fluoro—fenil)—5—trifluorometil—4,5—
dihidroisoxazol-3-11]-2-[1,2,4]triazol-1-il-benzonitrila
(M22.8) .

M.23. Compostos antranilamida: clorantraniliprole e

ciantraniliprole, é&cido 5-Bromo-2-(3-cloro-piridin-2-il)-—
2H-pirazol-3-carboxilico [4-ciano-2-(l-ciclopropil-
etilcarbamoil)-6-metil-fenil]-amida (M23.1), &cido 5-bromo-

2= (3-cloro-piridin-2-il)-2H-pirazol-3-carboxilico [2-cloro-
4-ciano-6-(l-ciclopropil-etilcarbamoil)-fenil]-amida

(M23.2), acido 5—Bromo—2—(3—cloro—piridin—2—il)—2H—pirazol—
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3-carboxilico [2-bromo-4-cianc-6-(l-ciclopropil-
etilcarbamoil)-fenil]-amida (M23.3), &cido 5-Bromo-2-(3-
cloro-piridin-2-il)-2H-pirazol-3-carboxilico [2-bromo-4-
cloro-6-(l-ciclopropil-etilcarbamoil)-fenil]-amida (M23.4),
acido 5-Bromo-2- (3-cloro-piridin-2-il) -2H-pirazol-3-
carboxilico [2,4-dicloro-6-(1l-ciclopropil-etilcarbamoil) -
fenill-amida (M23. 5), &cido 5-Bromo-2-(3-cloro-piridin-2-
i1l)-2H-pirazol-3-carboxilico [4-cloro-2-(l-ciclopropil~
etilcarbamoil)-6-metil-fenil]-amida (M23.6), éster metilico
do acido N’ - (2-{[5~bromo-2-(3-cloro-priridin-2-il) -2H~-
pirazol-3-carbonil]-amino}-5-cloro-3-metil-benzoil) -
hidrazinecarboxilico (M23.7), éster metilico do &cido N’-
(2-{[5-bromo-2 (3-cloro-piridin-2il)-2H-pirazol-3-carbonil]-
amino}-5-cloro-3-metil-benzoil)-N’-metil-
hidrazinecarboxilico (M23.8), éster metilico do &cido N’-
(2-{[5-bromo-2 (3-cloro-piridin-2-il)-2H-pirazol-3-
carbonil]-amino}-5-cloro-3-metil-benzoil)~N,N’-dimetil-
hidrazinecarboxilico (M23.9), éster metilico do &acido N’-
(3,5-dibromo-2~{ [5-bromo-2 (3-cloro-piridin-2-il) -2H-
pirazol-3-carbonil)-amino}-benzoil)hidrazinecarboxilico
(M23.10), éster metilico do &cido N’~(3,5-dibromo-2-(3-
cloro-piridin-2-il)-2H-pirazol-3-carbonil]-amino}benzoil-
hidrazinecarboxilico (M23.11) e éster metilico do &cido N’ -

(3,5-dibromo-2-{ [5-bromo-2 (3~-cloro-piridin-2-1i1)-2H-
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pirazol-3-carbonil]-amino}benzoil)-N,N’ -dimetil-
hidrazinecarboxilico (M23.12).

M.24. Compostos malononitrila: 2-(2,2,3,3,4,4,5,5-
octaflucropentil)-2-(3,3,3-trifluoro-propil)malononitrila
(CF2H-CF,—-CF,-CF,—-CH;-C (CN) ,—CH,-CH;,-CF'3) (M24.1) e 2-
(2,2,3,3,4,4,5,5-octafluoropentil)-2-(3,3,4,4,4-
pentafluorobutil)-malonodinitrila (CFoH-CFy—-CF,—~CF,~CHy~-
C (CN) ,-CH,-CH,-CF,~-CF3) (M24.2).

M.25. Disruptores microbianos: Bacillus thuringiensis
subsp. Israelensi, Bacillus sphaericus, Bacillus
thuringiensis subsp. Aizawai, Bacillus thuringiensis
subsp.Kurstaki, Bacillus thuringiensis subsp. Tenebrionis.

M.26. Compostos Aminofuranona:

4-{ [ (6-bromopirid-3-il)-metil] (2-fluorocetil) -
amino}furano-2 (5H)-ona (M26.1),

4-{[ (6~Fluoropirid-3-il)-metil] (2,2-difluoroetila) -
amino}furano-2 (5H)-ona (M26.2),

4-{[(2-Clorol,3-tiazolo-5-1il1l) -metil] (2-fluoroetil) -
amino} furano-2 (5H)-ona (M26.3),

4-{[(6-cloropirid-3-il)-metil] (2-fluoroetil) -
amino} furano-2 (5H) -ona (M26.4),

4-{[(6-cloropirid-3-il)-metil] (2,2-difluoroetila) -~
amino}furano-2 (5H)-ona (M26.5),

4-{[(6-cloro-5~fluoropirid-3-il)-metil]-
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(metil)amino}furano-2 (5H)-ona (M26.6),
4-{[(5,6-dicloropirid-3~il)-metil] (2-fluoroetil) -
amino} furano-2 (5H) -ona (M26.7),

4—{[ (6~cloro-5-fluoropirid-3-1i1l) -
metil] (ciclopropil)amino}furano-2 (5H)-ona (M26.8),

4-{[(6-cloropirid-3-1il) -
metil] (ciclopropil)amino}furano-2 (5H)-ona (M26.9) e

4-{[(6-cloropirid-3-il)-metil]-(metil)amino}furano-
2 (5H)-ona (M26.10).

M.27. Compostos variados: fosfeto de aluminio,
amidoflumet, benclothiaz, benzoximato, bifenazato, bdrax,
bromopropilato, cianeto, cienopirafen, ciflumetofen,
chinometionate, dicofol, fluorocacetato, fosfina, piridalil,
pirifluquinazon, enxofre, compostos orgénicos de enxofre,
tartaro emético, sulfoxaflor, N-R'-2,2-di-halo-1-R"ciclo-
propanocarboxamida-2-(2, 6-dicloro-o, o, a~trifluoro-p-
tolil)hidrazona ou N-R'-2,2-di (R"'")propionamida-2-(2, 6-
dicloro-a,a,a-trifluoro-p-tolil)-hidrazona, em que R' &
metil ou etil, halo é cloro ou bromo, R" ¢ hidrogénio ou
metil e R'" é metil ou etil, 4-but-2-iniloxi-6-(3,5-
dimetil-piperidin-1-il)-2-fluoro-pirimidina-(M27.1), 4&cido
ciclopropanoacético e éster 1,1"-
[(3S,4R, 4aR, 63, 6aS,12R.12a8,12bS)-4-[[ (2~

ciclopropilacetil)oxi]metil]~1,3,4,4a,5,6,6a,12,12a,12b-
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decahidro-12-hidroxi-4, 6a, 12b-trimetil-11-0x0-9- (3~
piridinil)-2H,11H-naftalo[2,1-b]lpirano([3,4-e]lpiran-3, 6-
diil] (M27.2) e 8- (2-ciclopropilmetoxi-4-trifluorometil-
fenoxi)-3-(6-trifluorometil-piridazin-3-il)-3-aza-
biciclo[3.2.1]octano (M27.3).

Os compostos comercialmente disponiveis do grupo M
podem ser encontrados em “The Pesticide Manual”, 1l4a
Edicdo, British Crop Protection Council (2006).

Paraoxon e a sua preparacgdo foram descritos em “Farm
Chemicals Handbook”, Volume 88, Meister Publishing Company,
2001. Flupirazofos foram descritos em “Pesticide Science”
54, 1988, p.237-243 e no documento US 4.822.779. AKD 1022 e
a sua preparacdo foram descritos no documento US 6.300.348.
Os compostos (M22.6) e (M22.7) s&o conhecidos a partir do
documento WO 2009/126668 e o composto (M22.8) é conhecido
do documento WO 2009/051956. As antranilamidas M23.1 a
M23.6 foram descritas nos documentos WO 2008/72743 e WO
2008/72783, M23.7 a M23.12 no documento WO 2007/043677. A
ftalamida (M21,1) ¢é conhecida a partir do documento WO
2007/101540. O composto alquiniléter (M27.1) é descrito por
exemplo no documento JP 2006/131529. Compostos orgdnicos de
enxofre foram descritos no documento WO 2007/060839. Os
compostos de isoxazolina (M22,1) a (M22,5) foram descritos

nos, por exemplo documentos WO 2005/085216, WO 2007/079162
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e WO 2007/026965. Os compostos aminofuranona (M26,1) a
(M26,10) tém sido descritas por exemplo. em WO 2007/115644.
O derivado de piripiropene (M27,2) foram descritos nos, por
exemplo documentos WO 2008/66153 e WO 2008/108491. O
composto piridazina (M27,3) foi descrito no documento JP
2008/115155. Compostos malononitrila como aqueles (M24.1) e
(M24.2) foram descritos nos documentos WO 2002/089579, WO
2002/090320, WO 2002/090321, WO 2004/006677, WO
20057068423, WO 2005/068432 e WO 2005/063694.

A seguinte lista de substancias ativas, em conjungdo
com as quais os compostos de acordo com a invencgdo podem
ser usados, destina-se a ilustrar as combinac¢des possiveis,
mas ndo limitar as mesmas:

F.I) Inibidores de respiracgéo:

FI-1) Inibidores do complexo III no sitio de QO (por

exemplo, estrobilurinas):

Estrobilurinas: azoxistrobin, coumetoxistrobin,
coumoxistrobin, dimoxistrobina, enestroburin,
fluoxastrobina, cresoxime-metila, metominostrobin,
orysastrobin, picoxistrobina, piraclostrobina,
pirametostrobin, piraoxistrobin, piribencarb,
triclopiricarb/clorodincarb, trifloxistrobina, éster

metilico do acido 2-[2-(2,5-dimetil-fenoximetil)-fenil]-3-

metoxi-acrilico éster metil]-3-metéxi-Acido acrilico e 2 (2-
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(3-(2,6-diclorofenil) -l-metil-alilideneaminooximetila) -
fenil)-2-metdéxiimino-N-metil-acetamida.

Oxazolidinedionas e imidazolinonas: famoxadona,
fenamidona.

FI-2) Inibidores do complexo II (carboxamidas, por
exemplo) :

Carboxanilidas: benodanil, bixafen, boscalide,
carboxina, fenfuram, fenehexamida, fluopiram, flutolanil,

furametpir, isopirazam, isotianil, mepronil, oxicarboxin,

penflufen, pentiopirad, sedaxane, tecloftalam,
thifluzamide, tiadinil, 2-amino-4-metil-tiazol-5-
carboxanilida, N-(3',4',5"trifluorobifenil-21i1)-3-
difluorometil-l-metil-1H-pirazole-4--carboxamida, N-(4'-

trifluorometiltiobifenila-2-il)-3difluorometil-l-metil-1H-
pirazol-4-carboxamida e N-(2-(1,3,3-trimetil-butil)-fenil)-
1,3-dimetil-5-fluoro~1H~pirazole-4 carboxamida.

FI-3) Inibidores do complexo III no sitio de Qi:
ciazofamida, amisulbrom.

FI-4) Outros inibidores da respiragdo (complexo I,

desacopladores) :

Diflumetorim; tecnazen; ferimzone; ametoctradin;
siltiofame.

Derivados nitrofenila: binapacril, dinobuton,

dinocape, fluazinam, nitrthal-isopropil.
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Compostos organometdlicos: sais de fentina, tais como
fentina-acetato, cloreto de fentina ou  hidréxido de

fentina.

F.II) Inibidores da biossintese de esterdis

(fungicidas SBI):

F.II-1) Inibidores demetilase Cl4 (DMI fungicidas, por
exemplo, triazdis, imidazdis):

Triazdis: azaconazol, bitertanol, bromuconazol,
ciproconazol, difenoconazol, diniconazol, diniconazol-M,

epoxiconazol, fenbuconazol, fluquinconazol, flusilazol,

flutriafol, hexaconazol, imibenconazol, ipconazol,
metconazol, miclobutanil, paclobutrazol, penconazol,
propiconazol, protioconazol, simeconazol, tebuconazol,
tetraconazol, triadimefon, triadimenol, triticonazol,
uniconazol.

Imidazdis: imazalil, pefurazoate, oxpoconazol,

procloraz, triflumizol.

Pirimidinas, piridinas e piperazinas: fenarimol,
nuarimol, pirifenox, triforina.

F.I1-2) Inibidores da Delta 14-redutase (Aminas,
morfolinas, por exemplo, piperidinas):

Morfolinas: aldimorf, dodemorf, dodemorf-acetato,
fenpropimorf, tridemorf.

Piperidinas: fenpropidin, piperalin.
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Espirocetalaminas: espiroxamina.
F.II-3) Os inibidores de 3-ceto redutase:
hidroxianilidas: fenehexamida.

F.III) Inibidores da sintese de acidos nucleicos:

5 F.ITI-1) RNA, sintese de DNA:

Fenilamidas ou acil fungicidas de aminoacidos:
benalaxil, Dbenalaxil-M, kiralaxil, metalaxil, metalaxil-M
(mefenoxame), ofurace, oxadixila.

Isoxazbdis e iosotiazolonas: himexazol, octhilinone.

10 F.III-2) Inibidores de DNA topisomerase: acido
oxolinico.

F.ITT-3) Metabolismo de nucleotideos (por exemplo,
adenosina-desaminase) .

Hidroxi (2-amino)-pirimidinas: bupirimato.

15 F.IV) Inibidores da divisdo celular e ou
citoesqueleto:
F.IV-1) Inibidores de tubulina: benzimidazdis e

tiofanatos: benomil, carbendazim, fuberidazol, tiabendazol,
tiofanato-metila.

20 Triazolopirimidinas: 5-cloro-7 (4-metilpiperidin-1-
il1)-6-(2,4,6-trifluorfenil) -
[1,2,4]triazolo[1l,5alpirimidina.

F.IV-2) Outros inibidores de divisdo celular:

Benzamidas e fenil acetamidas: dietofencarb,
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etaboxame, pencicuron, fluopicolida, zoxamida.
F.IV-3) Inibidores de actina: benzofenonas:
metrafenona.

F.V) Inibidores da sintese de aminodcidos e proteinas:

F.V-1) Inibidores da sintese de metionina (anilino-
pirimidinas):

Anilino-pirimidinas: ciprodinil, mepanipirime,
nitrapirina, pirimetanil.

F.V-2) Inibidores da sintese de proteinas (anilino-
pirimidinas):

Antibidticos: blasticidina-S, casugamicina,
casugamicina hidrocloreto de-hidratado, oxitetraciclina
mildiomicin, estreptomicina, polioxine, validamicin A.

F.VI) Inibidores de transducdo de sinal:

F.VI-1) Inibidores de MAP quinases e histidina
quinases (por exemplo anilino-pirimidinas):

Dicarboximidas: fluoroimid, iprodione, procimidona,
vinclozolina.

Fenilapirrdéis: fenpiclonil, fludioxonil.

F.VI-2) Inibidores da proteina G: quinolinas:
quinoxifena.

F.VII) Inibidores de sintese de lipidicos e membrana:

F.VII-1) Inibidores de biossintese de fosfolipidicos:

Compostos organofosforados: edifenfos e iprobenfos,
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pirazofos.
Ditiolanes: isoprotiolano.
F.VII-2) Peroxidagdo lipidica:
Hidrocarbonetos aromaticos: diclorana, guintozeno,
tecnazeno, tolclofos-metil, bifenil, cloroneb, etridiazole.
F.VII-3) Amidas de &cido carboxila (fungicidas CAA):
Amidas de éacidos mandélico ou cindmico: dimetomorfe,

flumorf, mandiproamid, pirimorf.

Carbamatos de valinamida: bentiavalicarbe,
iprovalicarbe, piribencarb, valifenalate e N-(1-(1-(4-
ciano-fenil)etanossulfonil)-but-2-11) éster de Aacido-(4-

fluorofenil)carbémico.

F.VII-4) Compostos que afetam a permeabilidade da
membrana celular e Acidos graxos:

Carbamatos: propamocarb, propamocarb-cloridrico.

F.VIII) Inibidores com agdoc em miltiplos pontos (Multi

site):

F.VIII-1) Substédncias ativas inorgénicas: mistura
Bordeaux, acetato de cobre, hidrdéxido de cobre, oxicloreto
de cobre, sulfato bédsico de cobre, enxofre.

F.VIII-2) Tio- e ditio-carbamatos: ferbame, mancozebe,
manebe, metame, methasulfocarb, metirame, propinebe,
thiram, zinebe, zirame.

F.VIII-3) Compostos organoclorados (por exemplo,
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ftalimidas, sulfamidas e cloronitrilas):

Anilazina, clorotalonil, captafol, <captan, folpet,
diclofluanida, diclorofeno, flusulfamida, hexaclorobenzeno,
pentaclorfenol e seus sais, ftalida, tolilfluanida, N-(4-
cloro-2-nitro-fenil)-N-etil-4-metil-benzeno-sulfonamida.

F.VIII-4) Guanidinas: guanidina, dodina, dodina em
base 1livre, guazatina, guazatina-acetato, iminoctadina,
triacetato de iminoctadina, iminoctadina-tris (albesilato).

F.VIITI-5) Antraguinonas: ditianona.

F.IX) Inibidores da sintese da parede celular:

F.IX-1) Os inibidores da sintese de glicanas:
validamicin, polioxina B.

F.IX-2) Inibidores da sintese de melanina: piroquilon,
triciclazol, carpropamide, diciclomet, fenox-anil.

F.X) Indutores de defesa da planta:

FX-1) Via do &cido salicilico: acibenzolar-S-metila.

FX-2) Outros: probenazol, isotianil, tiadinil.

Fosfonatos: Fosetil, fosetil-aluminio, &cido fosforoso
€ 0s seus sais.

F.XI) Compostos com modo de agdo desconhecido:

Bronopol, quinometinato, ciflufenamida, cimoxanil,
dazomete, debacarb, diclomezina, difenzoguat, difenzoquat-
metilsulfato, difenilaamin, flumetover, flusulfamida,

flutianil, metasulfo-carb, oxincobre, proquinazida,



10

15

20

206

tebufloquin, tecloftalam, triazoxida, 2-butéxi-6-iodo-3-
propilcromo-4-ona, N-(ciclopropilmetoxiimino- (6-difluoro-
metdéxi-2,3-difluoro~fenil)-metil)-2-fenil-acetamida, N'-(4-
(4-cloro-3-trifluorometil-fenoxi)-2,5-dimetil-fenil)-N-
etil-N-metil formamidina, N' (4-(4-fluoro-3-trifluorometil-
fencxi)-2,5-dimetil-fenil)-N-etil-N-metil formamidina, N'-
(2-metil-5-trifluorometil-4-(3-trimetilsilanil-propoxi) -
fenil)-N-etil-N-metil formamidina, N'-(5-difluorometil-2-
metil-4-(3-trimetilsilanil-propoxi)~fenil)-N-etil-N-metil
formamidina, acido 2-{1-[2-(5-metil-3-trifluorometil-
pirazol-1-il)-acetil]-piperidin-4-il}-tiazol-4-carboxilico
metil—(l,2,3,4—tetrahidro—naftalen—l—il)—amida, dcido 2-{1-
[2—(5—metil—3—trifluorometil—pirazol—l—il)—acetil]—
piperidin-4-il}-tiazol-4-carboxilico metil-(R)-1,2,3,4-
tetra-hidro-naftalen-1-il-amida, &cido acético metdxi-6-
terc-butil-8-fluoro-2,3-dimetil-quinolin-4-il-éster e N-
metil—Z—{l—[(5—metil—3—trifluorometil—lH—pirazol—l—il)—
acetil]-piperidin-4-il}-N-[ (1 R) -1,2,3,4-tetrahidro-1-11]-
4-tiazolecarboxamide, 3-[5-(4-cloro-fenil)-2,3-dimetil~
isoxazolidin-3il]-piridina (pirisoxa~zole), 3~[5-(4-metil-
fenil)—2,3—dimetil—isoxazolidin—3—il]—piridina, 5-amino-2-
isopropil—3—oxo—4—orto—tolil—2,3—di—hidro—pirazol—l adcido
carbotioic S-alil éster, N-(6-metdéxi-piridin-3-il) amida do

acido ciclopropanocarboxilico, S5-cloro-1(4,6~dimetdxi-
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pirimidin-2-il)-2-metil-1H-benzoimidazol, 2-(4-cloro-
fenil)-N-[4- (3, 4-dimetdéxi-fenil)-isoxazol-5-il]-2-prop-2-
iniloxi-acetamida.

F.XI) Reguladores de crescimento:

Acido abscisico, amidoclor, ancimidol, 6-
benzilaminopurina, brassinolide, butralina, clormequat
(cloreto de clormequat), cloreto de colina, ciclanilida,

daminozide, dikegulac, dimetipina, 2,6-dimetilapuridina,
ethephon, flumetralin, flurprimidol, flutiacet,
forclorfenuron, dcido giberélico, inabenfide, indol-3-

acético, 4&cido hidrazida maleica, mefluidida, de mepiquat

(cloreto de mepiquat), acido naftalenocacético, N 6
benziladenina, paclobutrazol, hexadiona (hexadiona de
cédlcio-), prohidrojasmon, thidiazuron, triapentenol,

tributil fosforotritioato, 2,3,5 tridcido iodo-benzdico,
trinexapac-etila e uniconazol.

F.XII) Agentes de controle biolégico:

Agentes de controle bioldégico antifingicos: cepa de
Bacillus substilis com NRRL No. B-21661 (por exemplo,
RHAPSODY”, SERENADE® MAX e SERENADE® ASO, AgraQuest, Inc.,
EUA.), a cepa de Bacillus pumilus com NRRL No. B-30087 (por
exemplo, SONATA® e BALADA® Plus, AgraQuest, Inc., EUA),
Ulocladium oudemansii (por exemplo, o produto BOTRY-ZEN de

BotriZen Ltd., ©Nova Zelandia), Chitosan (por exemplo,
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ARMOUR-ZEN de BotriZen Ltd., Nova Zelandia).

As pragas 1nvertebradas, isto &, artrépodes e
nematdéides, a planta, o solo ou a &agua em que a planta
cresce podem ser contactados com o composto de féormula I ou
com a composigdo que o contenha, por qualquer método de
aplicacgéo conhecido na arte. Como tal, o termo

"contactando" inclui tanto contato direto (aplicando os

compostos/composigdes diretamente sobre as pragas
invertebradas ou planta - tipicamente na folhagem, caule ou
raizes da planta) e contato indireto (aplicando os

compostos/composi¢des no locus da praga invertebrada ou
planta) .

Além disso, as pragas 1invertebradas podem @ ser
controladas por contato da praga alvo, sua fonte de
alimento, habitat, seu viveiro ou seu locus com uma
quantidade pesticidamente efetiva de compostos de férmula
I. Como tal, a aplicacdo pode ser efetuada antes ou depois
da infecgdo do locus, cultivo ou colheitas pela praga.

O termo "locus", em geral, significa um habitat, local
de reprodugdo, plantas cultivadas, material de propagagéo
vegetal (sementes), solo, A&rea, material, ou ambiente em
que uma praga ou parasita estd a crescer ou pode crescer.

Em geral, o termo "quantidade pesticidamente eficaz"

significa a quantidade de ingrediente ativo necessaria para
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alcancar um efeito observavel sobre o) crescimento,
incluindo os efeitos de necrose, morte, retardo, prevengdo
e remocdo, destruicdo, ou, de outro modo, diminuir a
ocorréncia e atividade do organismo alvo. A gquantidade
pesticidamente efetiva pode variar para os varios
compostos/composigdes utilizadas na invencgdo. Uma
gquantidade pesticidamente efetiva das composigdes também
ird variar de acordo com as condicdes prevalecentes, tais
como desejado efeito pesticida e duracdo do dito efeito,
tempo, espécies alvo, locus, modo de aplicacéo, e
semelhantes.

Os compostos de férmula I e as composigdes que
compreendem os referidos compostos podem ser usados para
proteger matérias de madeira, tais como arvores, cercas,
dormentes, etc, e construgdes tais como casas, depdsitos,
fabricas, mas também materiais de construcdo, mobiliario,
couro, fibras, artigos de vinil, fios elétricos e cabos etc
de formigas e/ou cupins, e para controlar formigas e cupins
de causar danos as culturas ou ao ser humano (por exemplo,
quando as pragas invadem as casas e equipamentos publicos).
Os compostos de férmula I sédo aplicados nédo somente na
superficie do solo circundante, ou no solo embaixo do ché&o,
a fim de proteger os materiais de madeira mas também pode

ser aplicado a artigos pesados como superficies de concreto
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sob o piso, postos alcove, vigas, madeira compensada,
méveis, etc., artigos de madeira, tais como painéis de
particulas, placas de meio, etc, e artigos de vinila tais
como fios elétricos revestidos, folhas de vinila, material
de isolamento de calor, tais como espumas de estireno, etc.
Em caso de aplicacdo contra formigas fazendo danos as
culturas ou seres humanos, o controlador de formiga da
presente 1invengdo ¢é aplicado as culturas ou ao solo
circundante, ou ¢é aplicada diretamente ao ninho das
formigas ou semelhantes.

Os compostos de férmula I também podem ser aplicados,
preventivamente, em locals em que a ocorréncia de pragas é
esperada.

Os compostos de férmula I podem também ser utilizados
para proteger as plantas que crescem de ataque ou
infestagdo por pragas por contato da planta com uma
quantidade pesticidamente efetiva de compostos de férmula
I. Como tal, o termo "contactando a planta” inclui tanto o
contato direto (aplicando os compostos/composicdes
diretamente sobre as pragas e/ou vegetal - tipicamente o
contato da haste, folhagem ou raizes da planta) e indireta
(aplicando os compostos/composi¢des para o locus da praga
e/ou planta).

No caso do tratamento do solo ou de aplicag¢do no lugar
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de habitagdo das pragas ou ninho, a quantidade de
ingrediente ativo varia de 0,0001 a 500 g por 100 m?, de
preferéncia de 0,001 a 20 g por 100 m®.

As taxas de aplicacdo habituais na protecao de
materiais s&o, por exemplo, a partir de 0,01 g até 1000 g

2

de composto ativo por m® material tratado, desejavelmente a

partir de 0,1 g para 50 g por m?.

Composig¢des inseticidas para utilizacdo na impregnacao
de materiais contém tipicamente de 0,001 a 95% em peso,
preferivelmente de 0,1 a 45% em peso, e mais
preferivelmente de 1 a 25% em peso de, pelo menos, um
repelente e/ou inseticida.

Para utilizagdo em composicdes de isca, o conteudo
tipico de ingrediente ativo é de 0,001% em peso a 15% em
peso, desejavelmente a partir de 0,001% em peso a 5% em
peso de composto ativo.

Para utilizagdo em composigdes de pulverizacdo, o teor
de ingrediente ative ¢é de 0,001 a 80%, em peso, de
preferéncia de 0,01 a 50% em peso e mais preferencialmente
de 0,01 a 15% em peso.

Para utilizacdo em tratamento de colheita de plantas,
a taxa de aplicagdo dos ingredientes ativos deste invento

podem estar na faixa de 0,1 g a 4000 g por hectare,

desejavelmente a partir de 5 g a 600 g por hectare, mais
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desejavelmente a partir de 10 g até 300 g por hectare.

No tratamento de sementes, as taxas de aplicagdo dos
ingredientes ativos s&o em geral a partir de 0,1 g a 10 kg
por 100 kg de semente, de preferéncia de 1 g a 1 kg por 100
kg de sementes, em especial a partir de 1 g a 250 g por 100
kg de sementes, em especial a partir de 50 g até 150 g por
100 kg de semente.

A presente 1invencdo serd agora 1lustrada em maior
detalhe através dos seguintes exemplos que néo se destinam
a limitar a invencdo aos mesmos.

I. Exemplo de Preparacdo:

Os produtos foram caracterizados por HPLC-MS
(cromatografia Liquida de Alta Eficiéncia acoplada a
Espectrometria de Massa). O HPLC foi efetuado utilizando
uma coluna RP-18e analitica (Chromolith Speed ROD da Merck
KGaA, Alemanha), que foi operada a 40 °C. Acetonitrila com

0,1

o

em volume de uma mistura de acido

o\©

trifluoroacético/agua e 0,1 em volume de acido
trifluorocacético serviu como fase mdbvel; velocidade do
fluxo: 1,8 ml/min e volume de injecdo: 2 ul.

As seguintes notag¢des, quando utilizadas no texto, séo
definidas como segue:

n-Buli: n-butil-litio;

m-CPBA: acido m-cloroperoxibenzéico;
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DCM: Diclorometano;

DIPEA: N,N-diisopropiletilamina;
DME: 1,2-dimetdéxi etano;

DMP: Dess-Martin periodinano

DMSO: Dimetilsulféxido;

EtOAc: acetato de etila;

EtOH: Etanol;

M: molar;

NCS: N-clorossuccinimida;

TFAA: anidrido trifluoroacético;
THF: tetrahidrofurano;

TLC: cromatografia em camada fina;
p-TsOH: acido p-tolueno sulfénico;

Esquema para a preparagdo dos exemplos representativos

e 9:
SCF
IO\ 3 SCF.
SH p-TsOH SH 3 §~SCF5  NH, H,0 s
)\ —_— —_— )\ —_— NHNH,
COOH EtOH COOEt  K,CO,, DME COOEt EtOH
(0]
1 2 4 5
TFAA
DIPEA
THF
3 SCF, m-CPBA
F30~<\ | ﬁ/\/ } —
N-N o) a DCM reagente de ~_-SCF,
s\'/LS/\/SCFJ Lawesson n\
FJCN(\N Ll xileno NH
- - o)
SCF., m-CPBA
T B il 7 oo
3 \-N OO DCM 6

9

Preparacéao de 2-(trifluorometil)-5-{1-[2-
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(trifluorometiltio)etiltioletil}-1,3,4-tiadiazole (7,
correspondente ao exemplo 11-1):

A uma solucdo agitada de hidrazida 6 (0,55 g, 1,59
mmol) em xileno (20 ml) foi adicionado reagente de Lawesson
(0,64 g, 1,59 mmol) a temperatura ambiente. A mistura foi
entdo agitada e aquecida a 120 °C durante 2 horas e em
refluxo durante 18 h. O solvente foi removido por vacuo, o
residuo bruto foi purificado por cromatografia em coluna
(silica gel, eluente: hexano/EtOAc, gradiente 9:1 a 8:2)
para dar o composto do titulo (0,28 g, 51%) como um &leo
amarelo.

Preparacédo de 2-(trifluorometil)-5-{1-[2-
(trifluorometiltio)etilsulfinil]etil}-1,3,4-tiadiazole (8,
correspondente ao exemplo 11-3):

A uma solugdo agitada e resfriada (0 °C) de tiadiazole
7 (0,50 g, 1,46 mmol) em CHyCl, anidro (10 ml) foi
adicionado m-CPBA (77%, 0,39 g, 1,75 mmol), e a mistura foi
agitada a 0 °C durante 30 minutos sob atmosfera de
nitrogénio. Mistura de reacdo foi quelada com NaHCO; (Sat.
ag., 50 ml) e extraida com EtOAc (2x 100 ml). Camadas
organicas combinadas foram lavadas com NaHCOs; (Sat. aq.,
3x50 ml), &gua (2x 100 ml), salmoura (2x50 ml), seca sobre
sulfato de sédio e concentrada no vacuo. O residuc foi

purificado por cromatografia em coluna (silica gel,
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eluente: hexano/EtOAc, gradiente 1:1 a 3:7) para dar o
composto do titulo (0,32 g, 61%) como &6leo incolor.
Preparacao de 2-(trifluorometil)-5-{1-[2-
(trifluorometiltio)etilsulfonil]-etil}-1,3,4-tiadiazole (9,
5 corresponte ao exemplo 11-2):
A uma solucdo agitada e resfriada (0 °C) de tiadiazol
7 (0,50 g, 1,46 mmol) em CHyCl, anidro (15 ml) foi
adicionado m-CPBA (77%, 0,98 g, 4,38 mmol), e a mistura foi
agitada a temperatura ambiente durante 30 minutos sob
10 atmosfera de nitrogénio. A mistura de reacdo foi quelada
com NaHCO3 saturado (100 ml) e extraida com EtOAc (2x 100
ml). Camadas orgénicas combinadas foram lavadas com Na-HCO;
(sat. aqg., 2x 150 ml), &gua (2x 100 ml), salmoura (2x50
ml), seca sobre sulfato de sédio e concentrada no vacuo. O
15 residuo foi purificado por cromatografia em coluna (silica
gel, eluente: hexano/EtOAc, gradiente 4:1 a 1:1) para dar o

composto do titulo (0,36 g, 66%) como um sélido branco.

OH
sScF. M-Buli, HCHO SCF.
3 “« 3 _ﬁ N
N N—-

N THF
7 10

Preparacdo de 2-[5-(trifluorometil)-1,3,4-tiadiazol-2-
20 il]-2-[2-(trifluorometiltio)etiltio]lpropan-1-ol (10,

correspondente ao exemplo 11-4):
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A uma solucdo agitada e resfriada (=78 °C) de
tiadiazole 7 (2,0 g, 5,8 mmol) em THF (20 ml) foi
adicionado n-BulLi (1,6 M em hexano, 4,0 ml, 6,4 mmol) gota
a gota. A mistura reacional foi agitada a esta temperatura
durante 30 min sob atmosfera de nitrogénio. Paraformaldeido
(0,52 g, 17,523 mmol) em THF (20 ml) foi adicionado gota a
gota e a mistura de reagdo foi lentamente aquecida até a
temperatura ambiente. A agitac¢do continuou durante mais 2
h. A mistura foi quelada com NH,Cl (sat. aqg., 150 ml), e
extraida com EtOAc (2x 150 ml). Camadas orgénicas
combinadas foram lavadas com &gua (2 x 100 ml), salmoura (2
x 50 ml), seca sobre sulfato de sbédio e concentrada no
vacuo. O residuo foi purificado por cromatografia em coluna
(silica gel, eluente: hexano/EtOAc, gradiente 7:3 a 3:2)
para dar o composto do titulo (1,3 g, 60%) como um bleo

amarelo.

|
~N

Cl
SO,CI
S A-SCF, -2 s ~_-SCF,
F,C \H\ﬁ Fe— I §
’ ~<\N 0 ’ ‘<}\‘—N o)

8 1"

Preparacao de 2-{1l-cloro-1-[2-
(trifluorometiltio)etilsulfinilaletil}-5-(trifluorometil) -

1,3,4-tiadiazol (11, correspondente ao exemplo I-8):
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A uma solucdo agitada e resfriada (0 °C) de tiadiazol
8 (0,50 g, 1,4 mmol) em CHCl, anidro (5 ml) foi adicionado
cloreto de sulfurila (0,11 ml, 1,4 mmol) sob nitrogénio.
Mistura de reacgdo foil quelada com NaHCO; (sat. ag., 30 ml)
e extralida com EtOAc (2 x 50 mL). Camadas organicas
combinadas foram lavadas com salmoura (2 x 50 ml), seca
sobre sulfato de sdédio e concentrada. O residuo foi
purificado por TLC preparativa (silica gel, maltiplas
corridas; fase mével: hexano/EtOAc 9:1) para dar o composto

do titulo (0,130 g, 23%) como um 6leo amarelo claro.

o i, .
s scr, 2 NH; SWX SCF
Fie—~ W><;/\/ ’ Fo—q I 8
N 3. NCS, PPh, \-N
10 12

Preparacao de 2-(5-(trifluorometil)-1,3,4~-tiadiazol-2-
il)—2—(2—(trifluorometiltio)—etiltio)propanonitrila; (12,
correspondente ao exemplo 11-9):

A uma solugdo agitada e resfriada (0 °C) de
tiadiazol 10 (0,79 g, 2,1 mmol) em CH»Cl, anidro (10 ml)
foi adicionado periodinano de Dess-Martin (1,08 g, 2,5
mmol) sob nitrogénio. A agitacdo continuou a temperatura
ambiente durante 2 h, a mistura de reacdo foi quelada com
agua (50 ml) e extraida com CH,Cl, (3x50 ml). Camadas

organicas combinadas foram lavadas com NaHCO; (sat. ag., 3
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x 50 ml), salmoura (2 x 50 ml), seca sobre sulfato de sdédio
e concentrada no vacuo para dar o correspondente aldeido
(0,65 g, 82%) como xarope amarelo.

A uma solucdo agitada sob nitrogénio do aldeido bruto
(0,65 g, 1,8 mmol) em EtOH (7 ml) foi adicionado
hidrocloreto de amina hidroxila (0,366 g, 5,3 mmol),
seguido pela adicdo de acetato de sédio (0,435 g, 5,3 mmol)
a temperatura ambiente. Apds 12 h de agitacgdo e remocdo do
solvente, &agua (50 ml) foi adicionado ao residuo, e a
mistura de reacdo foi extraida com EtOAc (3 x 50 ml).
Camadas organicas combinadas foram lavadas com salmoura
(2x50 ml), seca sobre sulfato de sédio e concentrada para
produzir a oxima correspondente (0,54 g, 80%) como um
sé6lido bege.

A solugdo agitada de trifenilfosfina (0,633 g, 2,4
mmol) e N-clorossuccinimida (0,322 g, 2,4 mmol) em CH,Cl,
(15 ml) foi adicionado a oxima bruta (0,71 g, 2,0 mmol) em
CH,C1, (5 ml) temperatura ambiente sob atmosfera de
nitrogénio. Apds 30 minutos de agitagdo, a camada organica
foi removida sob pressdo reduzida, e o residuo foi
purificado por <cromatografia em coluna (silica gel,
eluente: hexano/EtOAc 4:1) para dar o composto do titulo
(0,240 g, 35%) como 6leoc amarelo claro.

Os procedimentos descritos nos exemplos de sintese
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acima foram utilizados para preparar ainda outros compostos
por modificagdo apropriada dos compostos de partida. Os
compostos assim obtidos estdo listados na tabela abaixo,
juntamente com os dados fisico-quimicos.

Exemplos e Biologia:

exemplos e bioclogia

Ry R?
S N R3
v \l><. R® (1)
—ﬁk'k [gln

Dados fisicos:
Exemplo | Y R? R2? R3 n .

[min]rt. / m/z
11-1 CF3 H Me CH2SCF3 | O 4.011 342.4
11-2 CFs H Me CH2SCF3 | 2 3.481 374.4
11-3 CF3 H Me CH2SCF3 | 1 3.161 358.4
11-4 CF3 CH:OH | Me CH2SCF3 | 0 3.602 372.4
11-5 CF3 CH.OH | Me CH2SCF3 | 1 3.039 388.4
11-6 CF3 Cl Me CH.SCFs | 2 3.811 408.8
11-7 CFs CH:OH | Me CH2SCFs | 2 3.307 404 .4
11-8 CFs Cl Me CH2SCFs | 1 3.643 392.8
11-9 CF3 CN Me CH2SCF3 | 0 3.864 367.4
11-10 CaoFs H Me CH2SCF3 | 0 4.273 392.4
11-11 CoFs H Me CH:SCF3 | 1 3.523 408.4
11-12 CoFs H Me CH:SCF3 | 2 3.781 424 .4
11-13 CF3 H Me CH20CF3 | 0 3.807 327.0
11-14 CF3 H Me CH20CF3 | 1 2.959 342.9
11-15 CF3 H Me CH20CF3 | 2 3.249 358.9

em que:
r.t.: &€ o tempo de retencdo do HPLC em minutos;

m/z da [M+] dos picos.
IT. Avaliacgdo da atividade pesticida:

11,1 Atividade contra pulgdo verde (Myzus persicae)
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A avaliacgcdo do controle de pulgdo verde (Myzus
persicae), por meilos sistémicos da unidade de teste
consistiu em placas de microtitulacédo de 96 pocos contendo
dieta artificial no estado liquido sob uma membrana
artificial.

Os compostos foram formulados usando wuma solucgéo
contendo 75% v/v de &gua, 25% v/v de DMSO. Diferentes
concentracdes de compostos formulados foram pipetados para
a dieta de pulgdes, utilizando uma pipeta automidtica, em
duas replicatas. Apds a aplicacgdo, de 5 a 8 pulgdes adultos
foram colocados sobre a membrana artificial no interior dos
po¢os da placa de microtitulacdo. Os pulgdes foram entdo
permitidos se alimentar da dieta de pulgdo tratada e
incubados a cerca de 23 + 1 °C e cerca de 50 + 5% de
umidade relativa durante 3 dias. Mortalidade e fecundidade
do pulgdo foram, entdo, avaliadas visualmente.

Neste teste, ©os compostos 11-7, 11-11 e 11-14,
respectivamente, a 2500 ppm mostrou 100% de mortalidade em
comparagdo com controles nado tratados.

IT.2 Atividade contra pulgdo-caupi (Aphis craccivora):

Os compostos ativos foram formulados em 50:50
acetona:agua (v/v). A solugdo de ensaio foi preparada no
dia da utilizacédo.

Vasos de plantas de feijdo-caupi colonizados com 100-
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150 pulgdes em varios estdgios de desenvolvimento foram
pulverizadas apds a populacdo da praga tinha sido contada.
Redugdo da populacdo foi monitorada apds 24, 72 e 120
horas.

Neste teste, os compostos 11-2, 11-3, 11-6, 11-10, 11-
1 1 e 11-12, respectivamente, a 500 ppm mostraram uma
mortalidade de, pelo menos, 75% em comparacdo com controles
ndo tratados.

11.3 Atividade contra pulgdo de ervilhaca (Megoura
viciae) :

Os compostos ativos foram formuladeos em 1:3 (v/v) de
DMSO:agua com diferentes concentracgdes de compostos
formulados.

Discos foliares de feijdo foram colocados em placas de
microtitulagdo preenchidas com 0,8% de &gar-agar e 2,5 ppm
de OPUS™. Os discos foliares foram pulverizados com 2,5 nL
da solugdo de teste e de 5 a 8 pulgdes adultos foram
colocados nas placas de microtitulacdo os quais foram entdo
fechadas e mantidas a 23 +* 1 °C e 50 * 5% de umidade
relativa sob luz fluorescente durante 6 dias. A mortalidade
foi avaliada com base na vitais, pulgdes reproduzidas. A
mortalidade e a fecundidade do pulgido foram, entéo,
avaliadas visualmente.

Neste teste, os compostos 11-1, 11-2, 11-3, 11-6, 11-
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7, 11-11 e 11-12, respectivamente, a uma concentracdo da
solucdo teste de 2500 mg/l mostraram 100% mortalidade em
comparacdo com controles ndo tratados.

11.4 Atividade contra mosca-branca (Bemisia
argentifolii, adulto):

Os compostos ativos foram formulados em ciclo-hexanona
como uma solucdo 10.0000 ppm fornecida em tubos ABgene® Com
1,3 ml. Estes tubos foram inseridos em um pulverizador
electrostatico automatizado equipado com atomizacdo do
bocal e serviram como solugdes estoque para o qual
diluig¢des mais baixas foram feitas em acetona 50%: agua 50%
(v/v). Um agente tensoativo ndo idénico (Kinetic®) foi
incluido na solucdo a um volume de 0,01% (v/v).

Plantas de algoddo no estédgio cotiledonar (uma planta
por vaso) foram pulverizadas por um pulverizador
electrostético de planta automatizado equipado com um bico
de pulverizacdo de atomizagdo. As plantas foram secas por
pulverizacao na capela, em seguida, removidas do
pulverizador. Cada vaso foi colocado num copo de pléastico e
de 10 a 12 adultos de mosca branca (aproximadamente 3-5
dias de idade) foram introduzidos. Os 1insetos foram
coletados usando um aspirador e 0,6 cm de tubos de Tygon®
ndo toéxicos (R-3603) conectado a uma barreira de ponteira

de pipeta. A ponteira, contendo os insetos coletados, foi
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entdo suavemente inserida no solo contendo a planta
tratada, permitindo que os insetos possam arrastar-se para
fora da ponteira para alcancgar a folhagem para a
alimentagdo. Copos foram cobertos com uma tampa filtravel
reutilizdvel (malha da tela de poliéster PeCap de Tetko,
Inc., de 150-micron).Plantas de teste foram mantidas numa
sala de crescimento a 25 °C e umidade relativa 20-40%,
durante 3 dias, evitando a exposicdo direta a luz
fluorescente (fotoperiodo de 24 horas) para evitar a
captura de calor no interior do copo. A mortalidade foi
avaliada 3 dias apdés o tratamento, em comparacdc com
plantas de controle ndo tratadas.

Neste teste, o composto 11-2 a 500 ppm e o composto
11-11 a 300 ppm mostraram uma mortalidade de, pelo menos,
75% em comparagdo com controles ndo tratados.

11.5 Atividade contra bicudo do algodoeiro (Antonomus
grandis) :

Os compostos foram formulados em 75:25 de &gua:DMSO
(v/v) .

Para avaliar o controle de bicudo do algodoeiro
(Antonomus grandis) a unidade de teste consistiu de
microplacas de titulacgdo de 24 pocos contendo uma dieta de
insetos e 20-30 ovVos de A. grandis. Diferentes

concentragdes de compostos da formulagdo foram pulverizados
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sobre a dieta de insetos em 20 uL, usando um micro
atomizador construido sob encomenda, em duas replicatas.
Apdés a aplicagdo, as placas de microtitulacgdo foram
incubadas a 23 = 1 °C e 50 * 5% de umidade relativa durante
5 dias. Os ovos e a mortalidade 1larval foram, entéo,
avaliados visualmente.

Neste teste, os compostos 11-1, 11-2, 11-3, 1l1-6, 11-
7, 11-8, 11-10 e 11-11 e 11-12, respectivamente, a uma
concentracgdo da solucido de ensaio de 2500 mg/l mostraram
uma mortalidade de 100% de mortalidade em comparacdo com
controles nao tratados.

11.6 Atividade contra tripes Vanda/Orquidea
(Dichromotrips corbetti):

Os compostos ativos foram formulados como uma solucdo
de &gua:acetona 50:50 (v/v). Tensoativo (Alkamuls® EL 620
da Rhodia) foi adicionado a uma razido de 0,1% (vol/vol).
Pétalas de orquideas Vanda foram limpas, lavadas e secas ao
ar antes da imersdo. Pétalas foram mergulhadas na solucédo
de teste durante 3 segundos, seco ao ar, colocado dentro de
um plastico hermeticamente fechado e inoculados com 20
adultos. As pétalas tratadas foram mantidas no interior da
sala de retengdo a 28-29 °C e umidade relativa de 50-60%. A
porcentagem de mortalidade foi registada apdés 72 horas.

Neste teste, os compostos 11-2 e 11-3,
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respectivamente, em 500 ppm e o composto 11-11 a 300 ppm
mostraram uma mortalidade de, pelo menos, 75% em comparacao
com controles ndo tratados.

11.7 Atividade contra Brown plantopper (Nilaparvata
lugens) :

Os compostos ativos foram formulados como uma solucdo
de &gua:acetona 50:50 (v/v). Tensoativo (Alkamuls® EL 620
da Rhodia) foi adicionado a uma razdo de 0,1% (vol/vol).

Plédntulas de arroz foram limpas e lavadas 24 h antes
da pulverizacdo. Plédntulas de arroz envasadas foram
pulverizadas com solucdo teste de 5 ml, seco ao ar,
colocados em gaiolas e inoculados com 10 adultos. As
plantas de arroz tratadas foram mantidas a 28-29 °C e
umidade relativa de 50-60%. Mortalidade percentual foi
avaliada depois de 72 horas.

Neste teste, os compostos 11-3, 11-8, 11-11 e 11-12,
respectivamente, a 500 ppm mostraram uma mortalidade de,
pelo menos, 75% em comparacdo com controles ndo tratados.

11.8 Atividade contra mosca da fruta do mediterraneo
(Ceratitis capitata):

Os compostos ativos foram formulados em 1:3 (v/v) de
DMSO: &gua.

Para avaliar o controle da mosca da fruta mediterranea

a unidade de teste consistiu em placas de microtitulacéo
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contendo uma dieta de insetos e de 50 a 80 ovos de C.
capitata.

Diferentes concentragdes de compostos formulados foram
pulverizados sobre a dieta de insetos em 5 pl, usando um
micro atomizador perscnalizado, em duas replicatas. Apds a
aplicagdo, placas de microtitulagd&o foram incubadas a 28 =+
1 °C e 80 £ 5% de umidade relativa durante 5 dias. Os ovos
e a mortalidade larval foram ent&o avaliados visualmente.

Neste ensaio, os ovos gque tenham sido tratados com
2500 ppm de composto 11-2, 11-9 e 11-11, respectivamente
mostraram uma mortalidade de, pelo menos, 50%.

11.9 Atividade contra traca (Plutella xilostella):

Os compostos ativos foram formulados em acetona:éagua
50:50 e 0,1% (vol/vol) de tensoativo Alkamuls® EL 620. Um
disco de folha de 6 centimetros de folha de couve foi
mergulhado na solugdo de teste durante 3 segundos e deixou-
Se secar ao ar sobre uma placa de Petri revestida com papel
de filtro umedecido. O disco de folha foi inoculado com 10
larvas de terceira estdgio e mantida a 25-27 °C e uma
umidade de 50-60% durante 3 dias. A mortalidade foi
avaliada apds 72 h de tratamento.

Neste teste, o composto 11-3 a uma concentracdo da
solugdo de teste de 500 ppm mostrou uma mortalidade de,

pelo menos, 75% em comparacdo com controles ndo tratados.



1/8

REIVINDICACOES
1. Composto caracterizado pelo fato de ser da férmula

I, seus sais e N-6xidos dos mesmos

1 52

R'R
u>4 I/\MFX\RBU (1)

i
©),

né o0, 1 ou 2;

p é& 1 ou 2

RV é Ci—-Cy~haloalquil, C.,—Cy~haloalquenil, C5—Cy-
haloalgquinil, em que o halogénio & fluor;

U é& um sistema de anel de 5- a 10- membros
heterocaromédtico selecionado do grupo dque consiste em
piridina, pirimidina, pirazina, piridazina, 1,3,5-triazina,
quinolina, 1H-indol, lH-benzoimidazol, benzotiazol,
benzooxazol, benzofurano, benzotiofeno, 1H-pirrol, 1H-
pirazol, 1H-1,2,4-triazol, 1H-imidazol, 1H-1,2,3-triazol,
lH-tetrazol, tiofeno, tiazol, 1,3,4-tiadiazol, furano,
oxazol, isoxazol, 1,2,4-oxadiazol, 1,3,4-oxadiazol, em gue
0 anel hetercaromdtico pode ser substituido por um a quatro

substituintes V,
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V é, independentemente, halogénio, C,-Cgs~alquil, C;-C4-
haloalgquil, C;—Cg—cicloalquil-C,;-Cs—algquil gque ©pode ser
substituido com &tomos de halogénio, C,-Cg-alquenil, C,—Cg-
haloalgquenil, C,—-Cg~alquinil, C,-Cs~haloalquinil, Cy—Cg—
cicloalquil, Cs—Cg~halocicloalquil, C,-Cs~alcoxi, Ci—Cs—
haloalcoxi, C(=0)R%, C(=S)R*, S(0)oR', CN, NO,, um grupo
amino que pode ser substituido ou dissubstituido por C;-C4-
alquil ou por C,-C,~acila;

o é& 0, 1 ou 2;

R', R’ sdo, independentemente, um do outro selecionado
dentre o grupo consistindo de hidrogénio, halogénio, C;-Cg—
alquil qgque pode ser substituido por halogénio, por C,-C,;-
alcoxi, por C;-Cy—alquiltio, por C;-Cs~algquilsulfinila , por
Ci—-Cs—alquilsulfonila, por CN, por C(=0)R%, por OC(=0)R*,
por N-(C,-Cs-algquil),, ou por OH, C,-Cs~alquenil, C,-C4—
haloalgquenil, C,—-Cg—alquinil, C,—-Cs~haloalquinil, C3—Cs—
cicloalquil, C3;-Cg~halocicloalquil, C;-Cs—cicloalquil- C;-Cs-
alquil que pode ser substituido por &tomo de halogénio(s),
CN, C(=0)R’, C(=S)R’, C(R'")=NR'?, C(R')=N-OR'?,

ou R! e R® podem formar em conjunto com o &tomo de
carbono para o qual eles estdo ligados C3;-Cg-cicloalquil,
C=C (R®)R® ou C=N-0OR°;

R4 ¢ hidrogénio, hidroxila, C,-Cs—alquil, C1—Cg—

halogenoalquil, C;-Cs—alcoxi, NR°RY;
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R®> é hidrogénio ou C;-C,—alquil;

R® & C;-Cg-alcoxi, NRPR?;

R’ é hidrogénio, C;-Cs—alquil, C,-Cs—haloalquil, OH, C;-
Ce—alcoxi que pode ser substituido por halogénio, por C;-Cy4-
alcoxi, por C,-C,~alcoxi-C,-C,~alcoxi, por C;-Cs~alquiltio,
por C;-Cy~alquilsulfinila, por C;-Cg-alquilsulfonila, por
C3—-Cgs—cicloalquil, por tetra-hidrofurila, por fenila,
piridila por [em que os dois ultimos radicals mencionados
podem ser substituidos por halogénio], por CN, por
C (=0) OR!? ou por C (=0) NR!IR!Z, C.,—Cs—alquenil, Co—Cg-
haloalgquenil, C,—-Cg~alquinil, C,-Cs~haloalquinil, Cy—Cg—
cicloalquilxi gque pode ser substituido por halogénio, Cs-
Ce—cicloalgquiltio gque pode ser substituido por halogénio,
NR°R?, C;-Cg—alquiltio, N(R!Y?)C(=0)N(R')R!"® ou os seguintes

grupos W' a W°:

0O 0 O
0 o
# 0 0 # 80 # A N=—
& \[ :o | 2 NJJ\S #—0—N
|
W' w2 w® w* w®

R® e R’ formam, juntamente com o &tomo de nitrogénio ao
qual eles estdo ligados, um grupo amino, ou mono- (C;—-Cg—
alquil)amino ou di-(C;-Cy-alquil)amino ou grupos amino C;-

Cs—ciclicos
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R'', R'?, R!3, R!' e R sdo, independentemente de cada
um outro hidrogénio, C,-Cs—alquil; e

R & (C;-Csg—algquil que pode ser substituido por
halogénio, por C;-Cs~alcoxi, por C;-Cs~alcoxi-C;-C,-alcoxi,
por S(0),-C;—-Cs—algquil, fenila ou por tetra-hidrofurila, C,-
Ce—alguenil, C,-Cs~haloalgquenil, C,—-Cg~alquinil, Co—=Cs—
haloalgquinil, C3;-Cs—cicloalquil, Cz-Cg~halocicloalquil, Cs-
Ce—cicloalgquil-C;-Cs-alquil gque pode ser substituido com
dtomos de halogénio.

2. Composto, de acordo com a reivindicacdo 1,
caracterizado pelo fato de que:

U & um sistema de anel de 5- a 10- membros monociclico

ou biciclico heterocaromédtico selecionado dentre o grupo

consistindo de: piridina, pirimidina, pirazina, piri-
dazina, 1,3,5-triazina, quinolina, 1H-indol, 1H-
benzoimidazol, benzotiazol, benzooxazol, benzofurano,

benzotiofeno, 1H-pirrol, 1H-pirazol, 1H-1,2,4-triazol, 1H-
imidazol, 1H-1 ,2,3-triazol, 1lH-tetrazol, tiofeno, tiazol,
1,3,4-tiadiazol, furano, oxazol, isoxazol, 1,2,4-oxadiazol,
1,3,4-oxadiazol, em gue o anel heterocaromédtico pode ser
substituido por V;

péel

X é& S(=0), com m sendo 0, 1 ou 2

R*Y é C,-Cs-fluoroalquil.
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3. Composto, de acordo com as reivindicacdes 1 ou 2,
caracterizado pelo fato de que:

U é um anel heterocaromatico de 5 membros selecionado
dentre o grupo consistindo de 1H-pirrol, 1H-pirazol, 1H-
1,2,4-triazol, 1H-imidazol, 1H-1,2,3-triazol, l1lH-tetrazole,
tiofeno, tiazol, 1,3,4-tiadiazol, furano, oxazol, isoxazol,
1,2,4-oxadiazol, 1,3,4-oxadiazol, em que o) anel
hetercaromédtico é substituido por V;

péel

X é& 5(=0), com m sendo 0 ou 1

RV & C,-Cs-fluoroalquil.

4. Composto, de acordo com as reivindicacdes 1 a 3,
caracterizado pelo fato de que:

U é um anel heterocaromatico de 5 membros selecionado
dentre o grupo consistindo de 1H-pirrol, 1H-pirazol, 1H-
1,2,4-triazol, 1H-imidazol, 1H-1,2,3-triazol, 1H-tetrazol,
tiofeno, tiazol, 1,3,4-tiadiazol, furano, oxazol, isoxazol,
1,2,4-oxadiazol, 1,3,4-oxadiazol, em que o) anel
heterocaromatico ¢é substituido por V e RY, R? séo,
independentemente, a partir de cada, selecionados a partir
do grupo consistindo em H, C;-Cs~alquil, Cl, CN, C(0O)-C;-Cy4-
alquil, C(0)-C,-C,~alcoxi, C (O)NH,, C (O) NHMe, C(O)NHETL,
C(0O)NMe,, C(O)NMeEt, C(O)NEt,, C(S)NH,, C(S)NHMe, C(S)NHEt,

C(S)NMe,, C(S)NMeEt e C(S)NEt,.
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5. Composto, de acordo com as reivindicacdes 1 a 4,
caracterizado pelo fato de que:

U é& um anel hetercaromatico de 5 membros selecionado
dentre o grupo consistindo de 1H-pirrol, 1H-pirazol, 1H-
1,2,4-triazol, 1H-imidazol, 1H-1,2,3-triazol, 1H-tetrazol,
tiofeno, tiazol, 1,3,4-tiadiazol, furano, oxazol, isoxazol,
1,2,4-oxadiazol, 1,3,4-oxadiazol e em que o} anel
heterocaromético ¢é substituido, pelo menos, por um dos
grupos selecionados de halogénio, CN, terc-butila e CFs;.

6. Composto, de acordo com as reivindicacdes 1 a b,
caracterizado pelo fato de que:

U é& um anel hetercaromatico de 5 membros selecionado
dentre o grupo consistindo de 1H-pirazol, 1H-1,2,4-triazol,
1,3,4-tiadiazol e em dque o anel heteroaroméatico é
substituido por um dos grupos selecionados de Cl, CN, terc-
butila e CFs;

R' é selecionado a partir do grupo consistindo de H,
CN, C(=0)-Me, C(=0)-Et, C(=0)-NH,, C(=0)-NMeH, C(=0)-NEtH,
C(=0)-NMe,, C(=0)-NMeEt, C(=0)-NEt,, C(=S)-NH,, C(=S)-NMeH,
C(=3)-NEtH, C(=S)-NMe,, C(=3)-NMeEt e C(=S)-NEt,;

R’ é selecionado a partir do grupo consistindo de H,
Cl, Me e Et;

pé 1;

X é& S(=0), com m sendo 0 ou 1;
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RV & CF, ou CHF.,.

7. Composicdo agricola caracterizada pelo fato de que
compreende, um ou mais de um composto da férmula I,
conforme definido pelas reivindicacdes 1 a 6, e, um ou mais
de um veliculo agricolamente aceitéavel.

8. Composicdo veterindria caracterizada pelo fato de
que compreende, um ou mais de um composto da férmula I,
conforme definido pelas reivindicacdes 1 a 6, e, um ou mais
de um veiculo veterinariamente aceitéavel.

9. Uso de um composto conforme definido pelas
reivindicacbes 1 a 6 caracterizado pelo fato de ser para
combater pragas invertebradas.

10. Método para controlar pragas invertebradas
caracterizado pelo fato de que o método compreende tratar
as pragas, a sua oferta de alimentos, o seu habitat ou a
sua base de procriacdo ou uma planta, de material de
propagacdo de plantas, solo, da é&rea, material ou meio
ambiente no qual as pragas crescem ou podem crescer, ou O
material, plantas, materiais de propagacdo de plantas,
solos, superficies ou espacos a proteger do ataque de
pragas invertebradas ou infestacdo com um ou mais de um
composto da féormula I conforme definido pelas

reivindicacdes de 1 a 6.
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11. Método, de acordo com a reivindicacdo 10,
caracterizado pelo fato de ser para proteger as plantas do
ataque ou infestacdo por pragas invertebradas, em gue o
método compreende tratar as plantas com um ou mais de um
composto da féormula I conforme definido pelas
reivindicacdes de 1 a 6.

12. Método, de acordo com a reivindicacdo 10,
caracterizado pelo fato de ser para proteger o material de
propagacdo vegetal e/ou as plantas que dele crescem do
ataque ou infestacdo por pragas invertebradas, o método
compreendendo o tratamento do material de propagacdo de
plantas com um ou mais de um composto da férmula I tal como
definido pelas reivindicacdes de 1 a 6.

13. Uso de um composto da formula I conforme definido
pelas reivindicacdes de 1 a 6 caracterizado pelo fato de
ser para a preparacdo de um medicamento para aplicacgédo

terapéutica contra a infeccdo por parasitas.

Petigdio 870180040929, de 16/05/2018, pag. 17/19



