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RESUMO

"HETEROCICLIL AMIDAS DO ACIDO NICOTINICO E DERIVADOS DE

PIRIMIDINA ANALOGOS UTEIS COMO PESTICIDAS"

A invencgdo relaciona-se com amidas de férmula (I)
e com 0s seus sals, em gque os simbolos e indices tém os
seguintes significados: X representa CH ou N; Y representa
OousS; né 0oul; Rl representa ((C1-C4)-halogencalquilo;
RZ e R3, independentes um do outro, representam hidrogénio,
(C1-C4)algquilo, (C1-Cg)-halogenocalquilo ou halogéneo; R4
representa hidrogénio, (C1-C10) alquilo, (C3-C10)
cicloalquilo, (C3-C10) alcenilo ou (C3-C1g) alcinilo, em
que até trés atomos de hidrogénio podem estar substituidos
por halogéneo nos referidos grupos alquilo, cicloalquilo,
alcenilo ou alcinilo e, no caso de fltor, também até &ao
numero maximo; RY é um heterociclo alifdtico contendo pelo
menos um Aatomo de oxigénio, enxofre, azoto e/ou silicic no
anel, que estd opcionalmente substituido por uma a seis
grupos monovalentes e que pode opcionalmente ser parte de
um sistema em anel espirociclico, condensado ou biciclico.
Estes compostos podem ser utilizados para a producao de

pesticidas.
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DESCRICAO

"HETEROCICLIL AMIDAS DO ACIDO NICOTINICO E DERIVADOS DE

PIRIMIDINA ANALOGOS UTEIS COMO PESTICIDAS"

A inven¢do relaciona-se com amidas hetero-
ciclicas, com ©processos para a sua preparagao, com
composigbes que as contém e com a sua utilizacdo para o
controlo de pragas de animails, em especial artrdpodes, tais

como insectos e Acarina, e helmintas.

Devido aos enormes estragos que o0s 1insectos
provocam por exemplo por comerem as colheitas agricolas,
produtos alimentares armazenados, madeira e téxteis, a
utilizacdo de insecticidas ou repelentes é ainda essencial.
Os insecticidas sao um importante constituinte do controlo
integrado de pragas e fazem uma contribuicdo decisiva para
0 rendimento das colheitas e continuidade das colheitas por

todo o mundo.

As trifluorometil piridinas sdo conhecidas como

pesticidas do EP-A 0 580 374.

O JP-A 10 195072 descreve piridino-3-carboxamidas
pesticidas, em gque a amida estd substituida com dois
heteroaromdticos. Contudo, so sao descritos dois

heterocaromdticos especificos. Nao estd descrita nem ¢é
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sugerida uma transposicdo para outros substituintes

heterociclicos aromdticos ou até alifdticos.

O WO 01 70692 descreve sulfimidas pesticidas.
Contudo, a wutilizagdo de piridino ou pirimidino amidas
substituidas heterociclicamente ndo estd descrita nem ¢é

sugerida.

O EP-A 0 799 825 descreve amidas do 4acido
piridino-2,2-dicarboxilico, em que a amida estd substituida
com um radical fenilo. NAo estd descrita nem ¢ sugerida uma

substituicdo da amida com um heterociclo aromdtico.

O WO 96 11690 descreve inibidores de PDEIV a base
de diazepino-indole, em que um exemplo apresenta semelhanca
estrutural com o composto de acordo com a invencgado. Nao ¢é
descrita nem sugerida uma utilizag¢ao dos compostos

descritos como agentes para protecgao de plantas.

Contudo, dado que as exigéncias ecoldgicas e
econdmicas sobre os insecticidas modernos estdo sempre a
aumentar, por exemplo no gque se refere a toxicidade,
selectividade, quantidade de aplicacgéo, formacdo de
residuos e facilidade de produgdo, e porque além disso
podem surgir e.g. problemas com resisténcia, ha uma
necessidade constante de desenvolver novos insecticidas que
pelo menos em parte tenham vantagens em comparagdo com oS

jé& conhecidos.
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Verificou-se que o0s compostos de férmula geral
(I), opcionalmente também como sais, tém um bom espectro de
actividade em relagdo a pragas animais e simultaneamente
uma boa toleréncia pelas plantas e propriedades
toxicoldgicas favordveis em relagdo a mamiferos e seres

aquaticos.

Um objecto da invengdo é portanto as amidas de

formula (I) e os seus sails,

0

em que os simbolos e indices tém o0s seguintes significados:

X €& CH ou N;

Y € 0 ou S;

né 0 ou l;

rl ¢ (C1-C4)-halogencalgquilo;

R4 ¢ nhidrogénio, (C1-C10)-alquilo, (C3-C1g)-cicloalquilo,
(C3-C1p)-alcenilo ou (C3-C1p)-alcinilo, em gue nos grupos

alquilo, cicloalquilo, alcenilo ou alcinilo designados até
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trés 4atomos de hidrogénio podem estar substituidos por
halogéneo, preferencialmente fluor ou cloro, no caso de

fltor também até ao numero maximo;

RS ¢ um heterociclo ndo aromdtico que tem preferencialmente
gquatro a oito membros, contendo pelo menos um atomo de
oxigénio, enxofre, azotoc e/ou silicio no anel e que pode
opcionalmente ser parte de um sistema em anel

espirociclico, condensado ou biciclico.

RS & preferencialmente um heterociclo ndo
aromatico com guatro a oito membros gque contém um dtomo de
oxigénio no anel, um atomo de enxofre no anel, um &dtomo de
azotoc no anel, um dtomo de silicio no anel, dois atomos de
oxigénio no anel ou dois atomos de enxofre no anel, em que

os &tomos de enxofre no anel estdo presentes na forma -

S(O)p- e p representa 0, 1 ou 2.

Muito especialmente preferencialmente, R3S é um
heterociclo ndo aromatico com gquatro a oito membros de

férmula (II)

"%

B

\yi_/ )

em que A e/ou B podem representar uma unidade contendo pelo

menos um atomo de oxigénio, enxofre, azoto ou silicio no
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anel, preferencialmente -0-, -5(0)0,1,2- -NR8- ou
-5ir9R10-, e 0o anel pode adicionalmente conter um ou dois
grupos carbonilo gue conjuntamente com as unidades hetero
opcionalmente formam uma unidade lactona, lactama ou imida;
e, se A representa oxigénic e B -NR8, estas unidades podem
estar directamente adjacentes e em todos os outros casos,
em que A e B representam unidades hetero, estas tém de
estar separadas por pelo menos uma unidade de carbono

saturado;

m representa 0 ou 1 a 6, preferencialmente 0, 1 ou 2;

R6 dependendo de m é igual ou diferente e em cada caso
representa um substituinte monovalente do anel
heterocicloalifatico, tal como (C1-C10)-alquilo, (C2-C10)-
alcenilo, (Cp-Ci1qg)-alcinilo, (C3-C10)-cicloalquilo, (Csa-
C10)-cicloalcenilo ou (Cg-C1(p)-cicloalcinilo que pode estar
substituido em cada caso com um ou mais radicais iguais ou

diferentes, ou um radical R/, em que

R7 representa halogéneo, c¢iano, nitro, hidroxilo, tio,
amino, (C1-C10)-alcanoilo, (C3-C10)-alcenoilo, (C3-C1Q)-
alcinoilo, (C3-C1(g)-cicloalcanoilo, (C1-C1p)-alcoxi, (C3-

C10)-alceniloxi, (C3-C1p)-alciniloxi, (C3-C10)-cicloalcoxi,

(C4-C10)-cicloalceniloxi, (C3-Cg)-cicloalquil-(C1-Ca)-
alcoxi, (Ca—-Cg)-cicloalcenil-(C1-Cyg)-alcoxi, (C3-Cg)-
cicloalquil-(C3-Cg)-alceniloxi, (Ca-Cg)-cicloalcenil-(C3-

Cq)-alceniloxi, (C1-C4)-alquil-(C3-Cg)-cicloalcoxi, (Co-

C4)-alcenil-(C3-Cg)-cicloalcoxi, (C2-C4)—-alcinil—-(C3-Cg) -
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cicloalcoxi, (C1-C4)-alquil-(Cg-Cg)-cicloalceniloxi, (Co—
C4q)-alcenil-(Cg-Cg)-cicloalceniloxi, (C1-Cg)-alcoxi-(C1-
Cq)-alcoxi, (C1-Cgq)-alcoxi-(C3-C4g)-alceniloxi, carbamoilo,
(C1-Cg)-mono- ou -dialquilcarbamoilo, (C3-Cg)-mono- ou -
dicicloalquilcarbamoilo, (C1-Cg)-alcoxicarbonilo, (C3-Cg)-
cicloalcoxicarbonilo, (C1-Cg)-alcanciloxi, (C3-Cg)-ciclo-
alcanoiloxi, (C1-Cg)-alcanoilamino, (C3-Cg)-alcenoilamino,
(C3-Cg)-cicloalcanoil-amino, (C3-Cg)-cicloalquil-(C1-Ca)-
alcanocilamino, os andlogos N-(C1-Cs)-alquilamino dos quatro
Gltimos radicais referidos, (C1-C10)-alguiltio, (C3-C10)-
alceniltio, (C3-C10)-alcinilltio, (C3-Cg)-cicloalguiltio,
(Cq4-Cg)-cicloalceniltio, (C3-Cg)-cicloalquil-(C1-Cg)-
alquiltio, (Cs-Cg)-cicloalcenil-(C1-C4)-alguiltio, (C3-Cg)-
cicloalquil-(C3-Cy4)-alceniltio, (C4-Cg)-cicloalcenil-(C3-
C4)-alceniltio, (C1-C4)-alquil-(C3-Cg)-cicloalquiltio, (Cp2-
C4)-alcenil-(C3-Cg)-cicloalgquiltio, (C2-C4)-alcinil-(C3-
Cg)-cicloalquiltio, (C1-Cg)-alquil-(Cy4-Cg)-cicloalceniltio,
(C2-Cg)—alcenil-(Cs-Cg)-cicloalceniltio, (C1-C10)-alquil-
sulfinilo, (C3-C4)—-alcenilsulfinilo, (C3-C4g)-alcinil-

sulfinilo, (C3-Cq10)-cicloalguilsulfinilo, (C4-Cq1p)-ciclo-

alcenilsulfinilo, (C3-Cg)-cicloalquil-(C1-C4)-alquil-
sulfinilo, (Cq4-Cg)—-cicloalcenil-(C1-Cg)-alquilsulfinilo,
(C3-Cg)—-cicloalquil-(C3-Cg)-alcenilsulfinilo, (Cq-Cg) -

cicloalcenil-(C3-C4)-alcenilsulfinilo, (C1-C4)-alquil-(Ca-
Cg)-cicloalquilsulfinilo, (Co-Cs)—-alcenil-(C3-Cg)-ciclo-
alquilsulfinilo, (C2-C4)—-alcinil-(C3-Cg)-cicloalquil-
sulfinilo, (C1-C4)—-alquil-(C4-Cg)-cicloalcenilsulfinilo,
(Cp-C3)-alcenil-(Cs-Cg)-cicloalcenilsulfinilo, (C1-C10) -

alquilsulfonilo, (C3-C10)—-alcenilsulfonilo, (C3-C10) -
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alcinilsulfonilo, (C3-Ciqg)-cicloalguilsulfonilo, (C4-C1Q)-
cicloalcenilsulfonilo, (C3-Cg8)-cicloalquil-(C1-C4q)-alquil-
sulfonilo, (Cq-Cg)—-cicloalcenil-(C1-Cyg)-alquilsulfonilo,
(C3-Cg)-cicloalquil-(C3-Cq)-alcenilsulfonilo, (Cq-Cg) -
cicloalcenil-(C3-Cg)—-alcenilsulfonilo, (C1-C4)-alquil-(C3-
Cg)-cicloalquilsulfonilo, (C2-Cg)—alcenil-(C3-Cg)—-ciclo-
alguilsulfonilo, (C3-Cg)—alcinil-(C3-Cg)-cicloalquil-
sulfeonilo, (C1-C4)—-alquil-(Cg4-Cg)-cicloalcenilsulfonilo,
(C3-Ca)-alcenil-(C4q4-Cg)-cicloalcenilsulfonilo, (C1-C10) -
alguilamino, (C3-C10)-alcenilamino, (C3-C1p)-alcinilamino,
(C3-Cg)-cicloalguilamino, (C4-Cg)-cicloalcenilamino, (C3-
Cg)-cicloalquil-(C1-C4q)-alguilamino, (Cg-Cg)-cicloalcenil-
(C1-C4)-algquilamino, (C3-Cg)—-cicloalquil-(C3-C4q)-alcenil-
amino, (Cg4-Cg)-cicloalcenil-(C3-C4)-alcenilamino, (C1-Cg)-
alquil-(C3-Cg)-cicloalquilamino, (Co—Cyg)—-alcenil-(C3-Cg)-
cicloalquilamino, (C2-Cg)-alcinil-(C3-Cg)-cicloalquilamino,
(C1-C4)—-alquil-(C4-Cg)-cicloalcenilamino, (Co-Cg)-alcenil-
(C4-Cg)-cicloalcenilamino, 0s andlogos N-(C1-Cg)-
alquilamino dos catorze ultimos radicais referidos, (C1-
Ci1p)-trialquilsililo, arilo, aroilo, heterociclilcarbonilo,
ariloxi, ariltio, arilamino, N-(C1-Cg)-alquil-arilamino, o0s
andlogos N-(C1-C4)-alguilamino dos dois wultimos radicais
referidos, aril-(C1-Cg)-alcoxi, aril-(C3-C4)-alceniloxi,
aril-(C1-C4)-alquiltio, aril-(C3-C4)-alceniltio, aril-(C1-
C4)-alquilamino, aril-(C3-C4)-alcenilamino, o anadlogo N-
(C1-C4)-alquilamino do ultimo radical referido, aril-(Ci-
Cg)-dialgquilsililo, diaril-(C1-Cg)-alquilsililo, triaril-
sililo, heterociclilo, heterocicliloxi, heterocicliltio ou

heterociclilamino, em que a parte ciclica dos referidos
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radicais arilo ou heterocarilo esta opcionalmente
substituida por um ou mais radicais do grupo halogéneo,
ciano, nitro, amino, hidroxilo, tio, (C1-Cg)-alquilo, (C1-
C4)-halogenoalquilo, (C3-Cg)-cicloalquilo, (C1-C4)-alcoxi,
(C1-C4)-halogenoalcoxi, (C1-C4)-algquiltio, (C1-Ca)-
halogenocalquiltio, (C1-C4)-alguilamino, (C1-Ca)-

dialguilamino, trimetilsililo ou (C1-C4)-alcanoilo;

em que opcionalmente dois radicais alquilo R6, se estiverem
ligados ao mesmo Atomo de carbono, podem  formar
conjuntamente com este atomo de carbono um sistema em anel
espiro, ou opcionalmente dois radicais alquilo R®, que
estdaoc ligados a diferentes Atomos de carbono, formam
conjuntamente com © heterociclo alifdtico de fdérmula (II)
um sistema de anéis condensados ou biciclico ou ainda o
sistema em anel hetercalifdtico de férmula (II) e um
sistema arilo ou hetercarilo adicional cojuntamente formam

um sistema de anéis condensados;

e se RO representa (C1-C10)-alquilo, (C2-C10) -
alcenilo, (C2-C10)-alcinilo, (C3-C10)-cicloalquilo, (Ca-
C10)-cicloalcenilo ou (C8-C10)-cicloalcinilo, os radicais
mencionados podem estar opcionalmente substituidos uma ou

mais vezes, preferencialmente por radicais r1L, e

R11  tem os significados indicados acima para R7;

R8 representa hidrogénio, (C1-C10)-alquilo, (C3-C10) -

alcenilo, (C3-C1(0)-alcinilo, (C3-C10)-cicloalquilo, (Ca-
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C10)-cicloalcenilo, arilo, heterociclilo, (C1-C10) -
alcanoilo, (C3-Ci1g)-alcencilo, (C3-C10)-alcinoilo, (C4-Cg)-
cicloalcanoilo, aroilo, heterociclilcarbonilo, carbamoilo,
(C1-Cg)—mono- ou -dialguilcarbamoilo, (C3-C1g)-mono— ou
-dicicloalquilcarbamoilc, (C1-C10)-alcoxicarbonilo, (C3-
C10)-cicloalcoxicarbonilo, (C1-Ci1g)-alqguilsulfonilo, (C3-
Ci10)-alcenilsulfonilo, (C3-Cg)-alcinilsulfonilo, (C3-C1Q)-
cicloalquilsulfonilo, (Ca-C1q)-cicloalcenilsulfonilo, (C3-
C10)-cicloalquil-(C1-C10)-alquilsulfonilo, (Ca-Cg)-ciclo-
alcenil-(C1-Cs4)-alquil-sulfonilo, (C3-Cg)-cicloalquil-(C3-
Cg)—-alcenilsulfonilo, (Ca-Cg)-cicloalcenil-(C3-C4)-alcenil-
sulfonilo, (C1-Cg)-alguil-(C3-Cg)-cicloalquilsulfonilo,
(C2-Cyq)—-alcenil-(C3-Cg)-cicloalquilsulfonilo, (Co-Cyg)-
alcinil-(C3-Cg)-ciclo-alquilsulfonilo, (C1-C4)-alquil-(Cs-
Cg)-cicloalcenil-sulfonilo, (C2-Cg)-alcenil-(C4-Cg)-ciclo-
alcenilsulfonilo, hidroxilo, (C1-C10)—alcoxi, (C3-C10) -
alceniloxi, (C3-Cj1g)-alciniloxi, (C3-C1q)-cicloalcoxi, (Cs-
C1p)-ciclo-alceniloxi, (C3-Cg)-cicloalquil-(C1-C4)-alcoxi,
(C4-Cg)—-cicloalcenil-(C1-Cyg)-alcoxi, (C3-Cg)-cicloalquil-
(C3-Cyg)-alceniloxi, (C4-Cg)—-cicloalcenil-(C3-Cyq)-alcenil-

oxi, (C1-C4)-alquil-(C3-Cg)-cicloalcoxi, (C2-C4g)-alcenil-

(C3-Cg)-cicloalcoxi, (Co-Cyq)—-alcinil-(C3-Cg)-cicloalcoxi,
(C1-C4)-algquil-(C4-Cg)-cicloalceniloxi, (Co-Cyg)-alcenil-
(C4-Cg)-cicloalceniloxi, (C1-C4)-alcoxi-(C1-C4)-alcoxi,

(C1-C4)-alcoxi-(C3-C4)-alceniloxi, ariloxi, aril-(C1-C10)-
alcoxi, aril-(C3-C1(Q)-alceniloxi ou aril-(C3-Ci1p)-alcinil-

oxi,

e os radicais designados acima para R8 podem estar
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opcionalmente substituidos por um ou mais radicais
seleccionados do grupo gue consiste em ciano, nitro, amino,
hidroxilo, tio, (C1-C4)-alquilo, (C3-C10)-cicloalquilo,
(C1-C4)-alcoxi, (C1-Cg)-alquiltio, (C1-C4)-alquilamino ou

(C1-C4)-alcanoilo;

RY9 e R10 representam (C1-C1Q)-alquilo, (C2-C10)-alcenilo,
(Co-C1p)-alcinilo, (C3-C1p)—-cicloalquilo, (Ca-C10) -
cicloalcenilo, (Cg-C1qg)-cicloalcinilo, arilo, aril-(C1-C4g)-

alguilo ou heterociclilo, preferencialmente metilo,

e opcionalmente em todos os grupos mencionados para RY, RO,
R7, R8, RY9, R10 e RI! hidrogénio ligado a carbono pode ser
substituido por um a trés atomos de halogéneo, no caso SO

flhor também até ao numeroc maximo.

Os simbolos e indices na férmula (I) tém

preferencialmente os seguintes significados:

X é preferencialmente -CH-.
Y é preferencialmente -O-.
n é preferencialmente 0.

Rl é preferencialmente (C1-C4)-alquilo substituido uma ou

mais vezes por F e/ou Cl, especialmente preferencialmente

CF3, CHF2 ou CF2Cl, muito especialmente preferencialmente

CF3.
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R4 é preferencialmente hidrogénio e metilo, especialmente

preferencialmente hidrogénio.

S3o ainda preferidos os compostos de férmula (1)

em que

R6 representa (C1-C10)-alguilo, (Co2-C1qg)-alcenilo, (Co-
C10)-alcinilo, (C3-C1p)-cicloalquilo, (Ca-C10) -
ciclecalcenilo ou (Cg-C10)-cicloalcinilo e os radicais
mencionados estdao opcionalmente substituidos uma ou mais
vezes por radicais Rll, em que R11l tem um dos significados

atribuidos acima; RO especialmente preferencialmente

representa hidrogénio ou (C1-C4)-alquilo.

Sdo ainda preferidos os compostos de férmula (1)

em que

RO é preferencialmente um heterociclo alifdtico com cinco
a sete membros com uma ou duas unidades de hetero dtomos A
e/ou B, muito especialmente preferencialmente um
heterociclo alifdtico com cinco a sete membros com uma ou
duas unidades de hetero &tomos e opcicnalmente também um
grupc carbonilo no anel, que forma conjuntamente com uma

unidade hetero uma unidade de lactona ou lactama.

Sdo ainda preferidos os compostos de fdérmula (I)

em que

R7 representa arilo, aroilo, heterociclilcarbonilo,
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ariloxi, ariltio, arilamino, N-(C1-C4)-alquil-arilamino, 0s
andlogos N-(C1-Cg)-alguilaminoc dos dois ultimos radicais
referidos, aril-(C1-Cg)-alcoxi, aril-(C3-C4q)-alceniloxi,
aril-(C1-Cq)-alquiltio, aril-(C3-Cg)-alceniltio, aril-(C1-
C4)-alquilamino, aril-(C3-C4)-alcenilaminoc, © andlogo N-
(C1-C4)-alquilamino do ultimo radical referido, aril-(Cq-
Cg)-dialguilsililo, diaril-(C1-Cg)-alquilsililo, triaril-
sililo, heterociclilo, heterocicliloxi, heterocicliltio ou
heterociclilamino, em que a parte ciclica dos radicais
arilo ou heterociclilo referidos estd opcionalmente
substituida por um ou mais radicais do grupo de halogéneo,
ciano, nitro, amino, hidroxilo, tio, (C1-Cg)-alqguilo, (C1-
C4)-halogenoalquilo, (C3-Cg)-cicloalquilo, (C1-C4)-alcoxi,
(C1-C4)-alquiltio, (C1-C4)-alquilamino ou (C1-Cg)-

alcanoilo.

Sdo ainda preferidos os compostos de férmula (1)

em que

R8 representa (C1-Cg)-alquilo, (C1-Cg)-alcanoilo, (C1-
Cg)—-alcoxicarbonilo, (C1-Cg)-alquilsulfonilo ou (C1-Cy)-

dialguilcarbamoilo.

Sdo ainda preferidos os compostos de fdérmula (I)

em que

A ou B representa oxigénio, enxofre, SO, S02 ou NR8, em

especial oxigénio, enxofre, SO ou SOJ.
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Sao ainda especialmente preferidos os compostos

de fdérmula (I) em que

RO ¢ a heterociclo alifdtico com cinco ou sete membros
com uma unidade heterc dtomo A e/ou B e esta unidade hetero
atomo preferencialmente representa oxigénio, enxofre, S(0)
ou S(0)2 e, se A ou B representa oxigénio, opcionalmente
com um grupo carbonilo adicional no anel, que forma

conjuntamente com o Aatomo de oxigénio um grupo lactona.

0 termo "halogéneo" inclui fluor, cloro, bromo e

iodo.

Pelo termo "(C1-Cg)-alguilo" significa-se um
radical hidrocarboneto alifdtico e saturado linear ou
ramificado com 1, 2, 3 ou 4 &tomos de carbono, tal como
e.g., O radical metilo, etilo, propilo, isopropilo, 1-

butilo, 2-butilo, iscbutiloc ou terc-butilo.

Em conformidade, por radicais alquilo com uma
ampla gama de &tomos de carbono significa-se um radical
hidrocarboneto alifdtico e saturado linear ou ramificado
que contém um nuimero de Aatomos de carbono gue corresponde a
esta gama especificada. Em conformidade, o termo "(C1-C1Q)-
alquilo"™ inclui os radicais alguilo designados acima, bem
como e.qg. o] radical pentilo, 2-metilbutilo, 1,1-
dimetilpropilo, hexilo, heptilo, octilo, terc-octilo,

nonilo ou decilo.
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Por "(C1-Cg)-halogenocalquilo™ significa-se um
grupo alquilo designado pelo termo " (C1-Ca)-alquilo" em que
um ou mais atomos de hidrogénio estdo substituidos pelo
mesmo numero de Atomos de halogéneo iguais ou diferentes,
preferencialmente c¢loro ou flucr, tal como o© grupo
trifluorometilo, 1- ou 2-fluoroetilo, 2,2,2-trifluoroetilo,
clorometilo, fluorometilo, difluorometilo ou 1,1,2,2-

tetrafluoroetilo.

Os termos "alcenilo" e "alcinilo" antecedidos por
uma gama de A4tomos de carbono especificada representa um
radical hidrocarboneto de cadeia linear ou ramificada com
um numero de 4dtomos de carbono correspondente a esta gama
especificada, que contém pelo menos uma ligacdo multipla,
em que esta Ultima pode estar localizada em qualquer
posicao do radical insaturado relevante. Em conformidade,
"(C3-C1p)-alcenilo™ representa e.g. o grupo alilo, 2-
metilpropenilo, 1- ou 2-butenilo, pentenilo, Z-metil-
pentenilo, hexenilo, heptenilo, octenilo, nonenilo ou

decenilo. "(Co-C1p)-alcenilo" representa e.g. 0S5 Jgrupos

referidos acima bem como ainda o grupo vinilo.

"(C3-C1p)-alcinilo™ representa e.q. 0  grupo
propargilo, 2-metilpropinilo, 2-butinilo, pentinilo, 2-
metilpentinilo, hexinilo, heptinilo, octinilo, noninilo ou

decinilo. Por "(C2-C10)-alcinilo" significa-se os radicais

acima referidos e também o grupo etinilo.

"(C3-C1p)-cicloalquilo" representa radicais
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alguilo monociclicos e saturados, tal como o radical
ciclopropilo, ciclobutilo, ciclopentilo, ciclohexilo,
cicloheptilo, ciclooctilo ou ciclodecilo; radicais alguilo
biciclicos e saturados, tal como o radical norbornilo ou

biciclo[2.2.2]octilo, ou também sistemas condensados e

saturados, tal como, por exemplo, 0 radical
decahidronaftilo.
"(C3-C1p)-cicloalcenilo” representa radicais

alguilo monociclicos que contém pelo menos uma ligacgdo
multipla, tal como o radical ciclobutenilo, ciclopentenilo,
ciclochexenilo, ciclcoheptenilo, ciclooctenilo ou
ciclodecenilo; radicais alguilo biciclicos que contém pelo
menos uma ligagdao multipla, tal como o radical norbornenilo
ou biciclo[2.2.2]octenilo ou também sistemas condensados
gque contém pelo menos uma ligacdo maltipla, tal como, por

exemplo, os radicails tetra-, hexa- ou octahidronaftilo.

"(Cg-C1p)-cicloalcinilo™ representa o radical

ciclooctinilo, ciclononinilo ou ciclodecinilo.

"(C1-C1p)-alcancilo" representa e.g. © grupo
formilo, acetilo, propionilo, butirilo, 2-metilbutirilo,

pivaloilo, octanoilc ou decanoilo.

"(C3-C1p)—-alcencilo" representa e.g. © grupo

acrilo, metacrilo, crotcnoilo, dimetilacrilo ou octenoilo.

"(C3-C1p)—-alcinoilo" representa e.g. © grupo
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propinoilo, butincoilo, hexinoilo ou octinoilo.

"(C3-C1p)-cicloalcanoilo"” representa e.g. O grupo

ciclopropilcarbonilo, ciclobutilcarbonilo, ciclopentil-

carbonilo, ciclohexilcarbenilo ou ciclooctilcarbonilo.

Por "(C1-C4)-alcoxi" e "(C1-C10)-alcoxi™

significa-se grupos alcoxi cujos radicais hidrocarboneto

tém os significados indicados para os termos "(C1-C4)-

alquilo"™ e "(C1-C10)-alguilo".

Por "(C3-C1p)-alceniloxi"™, "(C3-Ci(p)-alciniloxi",
"(C3-C1p)-cicloalcoxi" e "(Cs-C1Q0)-cicloalceniloxi™

significa-se grupos alcoxi cujos radicais hidrocarboneto

tém os significados indicados para os termos "(C3-C10)-
alcenilo", "(C3-C1p)-alcinilo", " (C3-Cip)-cicloalquilo” e

"(Ca-C1p)-cicloalcenilo”.

"(C3-Cg)-cicloalquil-(C1-Cg)-alcoxi” representa
e.g. o] grupo ciclopropilmetoxi, ciclopropiletoxi,
ciclobutilmetoxi, ciclopentilmetoxi, ciclohexilmetoxi ou

ciclohexiletoxi.

"(Cyqg-Cg)-cicloalcenil-(C1-C4)-alcoxi" representa
e.g. O grupo ciclobutenilmetoxi, ciclopentenilmetoxi,

ciclohexenilmetoxi ou ciclohexeniletoxi.

"(C3-Cg)-cicloalquil-(C3-Cg)-alceniloxi" repre-

senta e.g. o grupc ciclopropilaliloxi, ciclobutilaliloxi ou



PE1434485 - 17 -

ciclopentilaliloxi.

"(Cyg-Cg)-cicloalcenil-(C3-Cy4)-alceniloxi™ repre-

senta e.g. o] grupo ciclobutenilaliloxi ou ciclo-
pentenilaliloxi.

"(C1-C4)-alguil-(C3-Cg)-cicloalcoxi" representa
e.g. o0 grupo metilciclopentiloxi, etilciclopentiloxi,

metilciclohexiloxi ou etilciclohexiloxi.

"(Cp-C4q4)—-alcenil-(C3-Cg)-cicloalcoxi™ representa
e.qg. o grupo vinilciclopentiloxi, alilciclopentiloxi,

vinilciclohexiloxi ou alilciclohexiloxi.

"(Cp-C4)—-alcinil-(C3-Cg)-cicloalcoxi™ representa
e.g. O grupo etinilciclopentiloxi, propinilciclopentiloxi,

etinilciclohexiloxi ou propinilciclohexiloxi,

"(C1-C4)-algquil-(Cg-Cg)-cicloalceniloxi™ repre-
senta e.g. © grupo metilciclopenteniloxi, etilciclo-

penteniloxi, metilciclohexeniloxi ou etilciclohexeniloxi.

"(Co2-C4)-alcenil-(C3-Cg)-cicloalcoxi" representa
e.g. o0 grupo vinilciclopentiloxi, alilciclopentiloxi,

vinilciclohexiloxi ou alilciclohexiloxi.

"(Co2-Cg)-alcenil-(C3-Cg)-cicloalceniloxi" repre-
senta e.g. © grupo vinilciclopenteniloxi, alilciclo-

penteniloxi, vinilciclohexeniloxi ou alilciclohexeniloxi.



PE1434485 - 18 -

"(C1-C4)-Alcoxi-(C1-Cg)—-alcoxi" representa um
grupc alcoxi tal como definido acima que esta substituido
por mais um grupo alcoxi tal como e.g. 0 grupo etoximetoxi,

l-metoxietoxi, l-etoxietoxi ou l-metoxipropoxi.

"(C1-Cq)-alcoxi-(C3-Cgq)-alceniloxi™ representa

e.g. 0 grupo metoxialiloxi ou etoxialiloxi.

"(C1-C8)-mono—- ou -dialquilcarbamoilo" significa
e.g. o0 grupo metil-, etil-, propil-, isopropil-, butil- ou
terc-butilcarbamoilo ou o) grupo dimetil-, dietil-,
metiletil- ou diisopropilcarbamcilo, mas também derivados
ciclicos tais como e.qg. 0 grupo pirrolidino- ou

piperidinocarbamoilo.

"(C3-Cg)-mono- ou -dicicloalguilcarbamoilo"
significa e.qg. 0 grupo ciclopropil-, ciclobutil-,
ciclopentil- ou ciclohexilcarbamoilo, ou o) grupo
diciclopropil-, diciclobutil-, diciclopentil- ou

diciclohexilcarbamoilo.

"(C1-Cg)-alcoxicarbonilo” significa e.g. 0 grupo
metoxicarbonilo, etoxicarbonilo, propoxicarbonilo,
isopropoxicarbonilo, butoxicarbonilo, isobutoxicarbonilo,

sec-butoxicarbonilo ou terc-butoxicarbonilo.

"(C3-Cg)-cicloalcoxicarbonilo" significa e.g. o

grupo ciclopropoxicarbonilo, ciclobutoxicarbonilo,

ciclopentiloxicarbonilo ou ciclohexiloxicarbonilo.
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"(C1-Cg)-alcanoiloxi"™ significa e.g. © grupo

acetoxi, propioniloxi, butanoiloxi ou pivaloiloxi.

"(C3-Cg)-cicloalcanoilexi" significa e.g. o grupo
ciclopropilcarboniloxi, ciclobutilcarboniloxi, ciclopentil-

carboniloxi ou ciclohexilcarboniloxi.

"(C1-Cg8)-alcanoilamino” significa e.g. o grupo

formilamino, acetilamino, propionilamino, isopropionil-

amino, butanoilamino ou pivaloilamino.

"(C3-Cg)-alcenoilamino” significa e.g. o grupo

acrilamino, metacrilamino, dimetilacrilamino ou
crotonilamino.

"(C3-Cg)-cicloalcanoilamino" significa e.g. o
grupo ciclopropanoilamino, ciclobutanoilamino, ciclo-

pentanoilamino ou ciclohexanoilamino.

"(C3-Cg)-cicloalquil-(C1-C4)-alcanoilamino"
significa e.g. o} grupo ciclopropilacetilamino ou

ciclopentilacetilamino.

"(C1-C10)-alquiltio" representa um grupo

algquiltio cujo radical hidrocarboneto tem o significado

atribuido ao termo "(C1-Ci1g)-algquilo™.

"(C3-C1p)-alceniltio” representa um grupo

alcileniltio cujo radical hidrocarboneto tem o significado
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atribuido ao termo "(C3-Cjig)-alcenilo”.

"(C3-C1p)—-alciniltio” representa um grupo

alciniltio cujo radical hidrocarboneto tem o significado

atribuido ao termo "(C3-Cig)-alcinilo”.

"(C3-C1p)-cicloalquiltio™ representa um grupo

cicloalquiltio cujo radical hidrocarboneto tem 0

significado atribuido ao termo " (C3-C10)-cicloalguilo".

"(Cq4-C10)-cicloalceniltio™ representa um Jgrupo

cicloalceniltio cujo radical hidrocarboneto tem o)

significado atribuido ao termo " (C4-Cig)-cicloalcenilo”.

"(C3-Cg)-cicloalquil-(C1-C4)-alquiltio" repre-
senta e.g. o grupo ciclopropilmetiltio, ciclopropiletiltio,

ciclopentilmetiltio ou ciclohexilmetiltio.

"(Cyq-Cg)—-cicloalcenil-(C1-C4)-alquiltio” repre-
senta e.g. o grupo ciclopentenilmetiltio ocu ciclohexenil-

metiltio.

"(C3-Cg)—-cicloalquil-(C3-C4)-alceniltio” repre-
senta e.g. o grupo ciclopropilaliltio, ciclopentilaliltio

ou ciclohexilaliltio.

"(C4-Cg)-cicloalcenil-(C3-C4)-alceniltio"
representa e.g. o grupo ciclopentenilaliltio ou ciclo-

hexenilaliltio.
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"(C1-C4)-algquil-(C3-Cg)-cicloalquiltio™” repre-
senta e.g. o grupo metilciclopentiltico ou metilciclo-

hexiltio.

"(C1-Cq)-alguil-(Cgqg-Cg)-cicloalceniltio repre-
senta e.g. 0 grupo metilciclopenteniltio ou metilciclo-

hexeniltio.

"(Cp-C4)—-alcenil-(C3-Cg)-cicloalquiltio repre-
senta e.g. o0 grupo vinilciclopentiltio, alilciclopentiltio,

vinilciclohexiltio ou alilciclohexiltio.

"(Cz-Cg)—alcinil-(C3-Cg)-cicloalquiltio repre-
senta e.g. 0 grupo etinilciclopentiltio, propargilciclo-

pentiltio, etinilciclchexiltio ou propargilciclohexiltio.

"(Cp-C4)—-Alcenil-(Cyg-Cg)-cicloalceniltio repre-
senta e.g. 0O grupo alilciclopenteniltio ou alilciclo-

hexeniltio.

"(C1-Cg)-alquilsulfinilo™ representa e€.g. O grupo
metil-, etil-, propil-, isopropil-, butil-, isocbutil-, sec-

butil-, terc-butil- ou octilsulfinilo.

"(C3-Cg)-Alcenilsulfinilo” representa e.qg. o}

grupo alil-, metilalil-, butenil- ou octenilsulfinilo.

"(C3-Cg)-alcinilsulfinilo" representa e.g. 0

grupo propargil-, butinil- ou octinilsulfinilo.
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"(C3-C1p)-cicloalquilsulfinilo” representa um

grupc cicloalquilsulfinilo cujo radical hidrocarboneto tem

0 significado atribuido ac termo "(C3-C1Q)-cicloalquilo”.

"(Cq-C1p)-cicloalcenilsulfinilo"™ representa um

grupo cicloalcenilsulfinilo cujo radical hidrocarboneto tem

0 significado atribuido ao termo "(Cy4-C10)-cicloalcenilo™.

"(C3-Cg)-cicloalquil-(C1-C4)-alquilsulfinilo"
representa e.g. o) grupo ciclopropilmetilsulfinilo,
ciclopropiletilsulfinilo, ciclopentilmetilsulfinilo ou

ciclohexilmetilsulfinilo.

"(C4-Cg)-cicloalcenil-(C1-C4)-alquilsulfinilo”
representa e.g. o0 grupo ciclopentenilmetilsulfinilo ou

ciclohexenilmetilsulfinilo.

"(C3-Cg)-cicloalquil-(C3-C4)-alcenilsulfinilo”
representa e.g. o] grupo ciclopropilalilsulfinilo,

ciclopentilalilsulfinilc ou ciclohexilalilsulfinilo.

"(Cg-Cg)—-cicloalcenil-(C3-C4)-alcenilsulfinilo"
representa e.g. © grupo ciclopentenilalilsulfinilo ou

ciclohexenilalilsulfinilo.

"(C1-C4)-alguil-(C3-Cg)-cicloalquilsulfinilo re-
presenta e.g. o grupo metilciclopentilsulfinilo ou

metilciclohexilsulfinilo.
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"(C1-Cg)-alquil-(Cq-Cg)-cicloalcenilsulfinilo re-
presenta e.g. 0 grupc metilcicleopentenilsulfinilo ou

metilciclohexenilsulfinilo.

"(Cp-Cq)—-alcenil-(C3-Cg)-cicloalquilsulfinilo re-
presenta e.g. 0 grupo vinilciclopentilsulfinilo,
alilciclopentilsulfinilo, vinilciclohexilsulfinilo ou

alilciclohexilsulfinilo.

"(Cp-C4)-alcinil-(C3-Cg)-cicloalquilsulfinilo re-
presenta e.qg. 0 grupo etinilciclopentilsulfinilo,
propargilciclopentilsulfinilo, etinilciclohexilsulfinilo ou

propargilciclohexilsulfinilo.

"(Cp-C4q4)—-alcenil-(C4-Cg)-cicloalcenilsulfinilo
representa e.g. 0 grupo vinilciclopentenilsulfinilo,
alilciclopentenilsulfinilo, wvinilciclohexenilsulfinilo ou

alilciclohexenilsulfinilo.

"(C1-C1p)-alquilsulfonilo™ representa eg. 0 grupo
metil-, etil-, propil-, isopropil-, butil-, isocbutil-, sec-

butil-, terc-butil- ou octilsulfonilo.

"(C3-C1p)-alcenilsulfonilo"™ representa e.qg. 0

grupc alil-, metilalil-, butenil- ou octenilsulfonilo.

"(C3-C1p)—-alcinilsulfonilo"” representa e.g. o}

grupo propargil-, butinil- ou octinilsulfonilo.
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"(C3-C1p)-cicloalquilsulfonilo” representa um

grupce cicloalquilsulfonilo cujo radical hidrocarboneto tem

0 significado atribuido ac termo "(C3-C1Q)-cicloalquilo”.

"(Cq-C1p)-cicloalcenilsulfonilo"™ representa um

grupo cicloalcenilsulfonilo cujo radical hidrocarboneto tem

0 significado atribuido ao termo "(Cy4-C10)-cicloalcenilo™.

"(C3-Cg)-cicloalquil-(C1-C4)-alquilsulfonilo"
representa e.g. o) grupo ciclopropilmetilsulfonilo,
ciclopropiletilsulfonilo, ciclopentilmetilsulfonilo ou

ciclohexilmetilsulfonilo.

"(C4q-Cg)—-cicloalcenil-(C1-C4)-alquilsulfonilo”
representa e.g. © grupo ciclopentenilmetilsulfonilo ou

ciclohexenilmetilsulfonilo.

"(C3-Cg)-cicloalquil-(C3-C4)-alcenilsulfonilo”
representa e.g. o] grupo ciclopropilalilsulfonilo,

ciclopentilalilsulfonilc ou ciclohexilalilsulfonilo.

"(Cg-Cg)—-cicloalcenil-(C3-C4)-alcenilsulfonilo"
representa e.g. © grupo ciclopentenilalilsulfonilo ou

ciclohexenilalilsulfonilo.

"(C1-C4)-alguil-(C3-Cg8)-cicloalquilsulfonilo"
representa e.g. o grupo metilciclopentilsulfonilo ou

metilciclohexilsulfonilo.
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"(C1-C4)-alquil-(Cqg-Cg)-cicloalcenilsulfonilo”
representa e.g. o0 grupo metilciclopentenilsulfonilo ou

metilciclohexenilsulfonilo.

"(Cp-Cq)—-alcenil-(C3-Cg)-cicloalquilsulfonilo”
representa e.g. o) grupo vinilciclopentilsulfonilo,
alilciclopentilsulfonilo, vinilciclohexilsulfonilo ou

alilciclohexilsulfonilo.

"(Cp-C4)-alcinil-(C3-Cg)-cicloalquilsulfonilo”
representa e.g. o) grupo etinilciclopentilsulfonilo,
propargilciclopentilsulfonilo, etinilciclohexilsulfonilo ou

propargilciclohexilsulfonilo.

"(Cp-C4)—-alcenil-(Cy4-Cg)-cicloalcenilsulfonilo"
representa e.g. o) grupo  vinilciclopentenilsulfonilo,
alilciclopentenilsulfonilo, wvinilciclohexenilsulfonilo ou

alilciclohexenilsulfonilo.

"(C1-C10)-alquilamino" representa um A&tomo de

azoto que estd substituido por um ou dois radicais alquilo

iguais ou diferentes tal como definidos acima.

"(C3-C10)-alcenilamino™ representa um &tomc de

azoto que estd substituido por um ou dois radicais alcenilo

iguais ou diferentes tal como definidos acima.

"(C3-C1p)-alcinilamino™ representa um &tomc de

azoto que estd substituido por um ou dois radicais alcinilo
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iguais ou diferentes tal como definidos acima.

"(C3-Cg)—-cicloalquilamino™ representa um atomo de

azoto que estd substituido por um ou dois radicais

ciclecalquilo iguais ou diferentes tal como definidos acima.

"(C3-Cg)-cicloalquil-(C1-C4)-alquilamino™ repre-
senta e.g. o grupo ciclopropilmetilamino, ciclopropil-

etilamino, ciclopentilmetilamino ou ciclohexilmetilamino.

"(Cyq-Cg)—-cicloalcenil-(C1-C4)-alquilamino™ repre-
senta e.g. o grupo ciclopentenilmetilamino ou <ciclo-

hexenilmetilamino.

"(C3-Cg)-cicloalquil-(C3-C4)-alcenilamino"” repre-
senta e.g. o grupo ciclopropilalilamino, <ciclopentil-

alilamino ou ciclohexilalilamino.

"(Cyqg-Cg)-cicloalcenil-(C3-C4)-alcenilamino™ re-
presenta e.g. o grupo ciclopentenilalilamino ou c¢iclo-

hexenilalilamino.

"(C1-C4)-alquil-(C3-Cg)-cicloalgquilamino” repre-
senta e.g. o0 grupo metilciclopentilamino ou metilciclo-

hexilamino.

"(C1-Cg)-algquil-(Cg-Cg)-cicloalcenilamino” repre-
senta e.g. o grupo metilciclopentenilamino ou metilciclo-

hexenilamino.
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"(C2-C4)-alcenil-(C3-Cg)-cicloalguilamino” repre-
senta e.g. © grupo vinilciclopentilamino, alilciclo-

pentilamino, vinilciclohexilamino ou alilciclohexilamino.

"(Cp-Cq)-alcinil-(C3-Cg)-cicloalquilamino™ repre-
senta e.g. O grupo etinilciclopentilamino, propargilciclo-
pentilamino, etinilciclohexilamino ou propargilciclo-

hexilamino.

"(C2-C4)-alcenil-(C4-Cg)-cicloalcenilamino™
representa e.g. o grupo vinilciclopentenilamino, alilciclo-
pentenilamino, vinilciclohexenilamino ou alilciclo-

hexenilamino.

Além dos grupos amino N-monossubstituidos, também
estao incluidos 0S correspondentes derivados N, N-

dissubstituidos, em especial derivados em que um hidrogénio

estd substituido por um grupo (C1-C4)-alquilo.

O termo "(C1-C1p)-trialquilsililo" significa um
dtomec de silicio que tem trés radicais alguilo iguais ou
diferentes tal como definidos acima. Analocgamente, "aril-
(C1-Cg)—-dialquilsililo™ representa um Atomo de silicio que
tem um radical arilo e dois radicais alquilo iguais ou
diferentes tal como definidos acima, "diaril-(C1-Cq) -
alquilsililo" representa um &tomo de silicio gque tem um
radical alguilo e dois radicais arilo iguais ou diferentes
tal como definidos acima e "triarilsililo" representa um

atomo de silicio que tem trés radicais arilo iguais ou
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diferentes tal como definidos acima.

Pelo termo "arilo" significa-se um carbociclo,
i.e. um radical aromdtico formado a partir de &tomos de
carbono com preferencialmente 6 a 14, em especial 6 a 12
atomos de carbono, tais como por exemplo, fenilo, naftilo

ou bifenililo, preferencialmente fenilo.

Em conformidade, "aroilo" significa wum radical
arilo tal como definido acima que estd ligado através de um

grupo carbonilo, tal como e.g. o grupo benzoilo.

O termo "heterociclo ndo aromdtico com quatro a
olito membros contendo pelo mencs um 4&tomo de oxigénio,
enxofre, azoto e/ou silicio no anel" representa um radical
ciclico que pode estar completamente saturado ou
parcialmente insaturado, mas nac aromdatico, e que esta
interrompido por um ou mais, preferencialmente um ou dois
datomos, 1iguais ou diferentes, do grupo que consiste em
azoto, enxofre, oxigénio e silicio, em que contudo néo
podem  estar dois adtomos de oxigénio  directamente
adjacentes. O heterociclo tem quatro a oito Adtomos no anel
que sdo atomos de carbono para além dos hetero adtomos acima

referidos.

0 termo "heterociclilo" preferencialmente
representa um radical ciclico que pode estar completamente
saturado, parcialmente insaturado ou completamente

insaturado e que pode estar interrompido por pelc menos um
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ou mais, preferencialmente um a trés A4tomos, iguais ou
diferentes, seleccionados do grupo que consiste em azoto,
enxofre e oxigénio, em que, contudo ndo podem estar dois
dtomos de oxigénio directamente adjacentes e tem de estar
presente pelo menos um Adtomo de carbono no anel, tal como
e.g. um radical de tiofeno, furano, pirrole, tiazole,

oxazole, imidazole, isotiazole, isoxazole, pirazole, 1,3,4-

oxadiazole, 1,3,4-tiadiazole, 1,3,4-triazole, 1,2,4-
oxadiazole, 1,2,4-tiadiazole, 1,2,4-triazole, 1,2,3-
triazole, 1,2,3,4-tetrazole, benzo[bltiofeno,

benzo[b] furano, indole, Dbenzo[cltiofeno, benzolc]furano,

iscindole, benzoxazole, benzotiazole, benzimidazole,
benzisoxazole, benzisotiazole, benzopirazole,
benzotiadiazole, benzotriazole, dibenzofurano,

dibenzotiofeno, carbazole, piridina, pirazina, pirimiding,
piridazina, 1,3,5-triazina, 1,2,4-triazina, 1,2,4,5-
tetrazina, quinolina, isoquinolina, quinoxaling,
guinazolina, <c¢inolina, 1,8-naftiridina, 1,5-naftiriding,
1,6-naftiridina, 1, 7-naftiridina, ftalazine, pirido-
pirimidina, purina, pteridina, 4H-quinolizina, piperidina,
pirrolidina, oxazolina, tetrahidrofurano, tetrahidropirano,
isoxazolidina ou tiazolidina. Dos significados indicados
acima para "heterociclilo", o termo "heterocaromdtico"
inclui em conformidade em <cada caso 0s compostos

heterociclicos aromdticos completamente insaturados.

Heterociclilo em especial representa preferencial-
mente um sistema em anel saturado, parcialmente saturado ou

aromatico com 3 a 6 membros e 1 a 4 hetero adtomos do grupo
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O, S e N, em que no anel tem de estar presente pelo menos

um adtomo de carbono.

Heterociclilo muito especialmente preferencial-
mente significa um radical de piridina, pirimidina, 1,2,4-
oxadiazole, 1,3,4-oxadiazole, pirrole, furano, tiofeno,
oxazole, tiazole, imidazole, pirazole, isoxazole, 1,2,4-
triazole, tetrazole, pirazina, piridazina, oxazolina,
tiazolina, tetrahidrofurano, tetrahidropirano, morfoling,
piperidina, piperazina, pirrolina, pirrolidina,

oxazolidina, tiazolidina, oxirano e oxetano.

Em conformidade "ariloxi" significa um radical
arilo tal como definido acima que estd ligado através de um
atomc de oxigénio, tal como e.g. o grupo fenoxi ou

naftiloxi.

"Ariltio" significa um radical arilo que esta
ligado através de um Aatomo de enxofre, e.g. o radical

feniltio ou 1- ou 2-naftiltio.

"Arilamino" significa um radical arilo que esté
ligado através de um Atomo de azoto, e.g. o radical anilino

ou 1- ou 2-naftamino.

"N-(C1-C4)-alquil-arilaminc" significa e.g. o

radical N-metil- ou N-etilanilino.

"Aril-(C1-Cg)-alcoxi" representa um radical arilo



PE1434485 - 31 -

gque estd liado através de um grupo (C1-Cg4)-alcoxi, e.g. o

radical benziloxi, feniletoxi, fenilbutoxi ou naftilmetoxi.

"Aril1-(C3-Cq)-alceniloxi™ representa um radical

arilc que estd ligado através de um grupo (C3-Cg)-

alceniloxi, e.g. o radical 1-, 2- ou 3-fenilaliloxi.

"Aril-(C1-Cgq)-alquiltio™ representa um radical
arilo que estd ligado através de um radical alquiltio, e.g.
¢] radical benziltio, naftilmetiltio ou 1- ou 2-

feniletiltio.

"Aril-(C3-Cg)-alceniltio"™ representa um radical

arilo que estd ligado através de um grupo (C3-Cg)-

alceniltio, e.g. o radical 1-, 2- ou 3-fenilaliltio.

"Aril- (C3-C4)-alcenilamino" representa um radical
arilo que estd ligado através de um grupo (C3-Cg)-
alcenilamino, ©por exemplo o radical 1-, 2- ou 3-

fenilalilamino.

"Aril-(C1-Cg)-dialquilsililo" representa e.g. um

grupc fenil- ou naftildimetilsililo.

"Diaril-(C3-C4)-alquilsililo" representa e.g. um

grupc difenil-, fenilnaftil- ou dinaftilmetilsililo.

"Triarilsililo" representa e.g. um grupo

trifenil-, difenilnaftil- ou trinaftilsililo.
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Além disso, a expressdo "em todos 0s grupos
designados para R2, R®, rR7, R8, RY, R10 e R11, o nidrogénio
ligado a carbono pode estar substituido por até trés dtomos
de halogéneo, no caso do floor também até ao numero maximo"

inclui e.g. 0s seguintes radicais:

Halogencalquilo, tal como e.g. © grupoc 1- ou 2-
fluoroetilo, triflucrometilo, 2,2,2-trifluorcetil-,
clorcometilo, fluorometilo, difluorometilo ou 1,1,2,2-

tetrafluoroetilo;

Halogencalcenilo, tal como e.g. o grupo 1-, 2- ou 3-

fluorocalilo ou o grupo 1,l-diflucropropen-3-1ilo;

Halogenoalcoxi, tal como e.g. trifluorometoxi ou

2,2,2-trifluoroetoxi;

Halogenoalquiltio, tal como e.g. trifluorometiltio;

Halogenoalquilsulfinilo, tal como e.g. trifluoro-

metilsulfinilo;

Halogenoalquilsulfonilo, tal como e.g. trifluoro-

metilsulfonilo;

Halociclopropile, tal como e.g. 1,l1-difluorocicloeo-

prop-2-ilo.

Dependendo do tipo dos substituintes definidos
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acima, os compostos de férmula geral (I) tém propriedades
dcidas ou bédsicas e podem formar sais. Se por exemplo os
compostos de fdérmula geral (I) tiverem grupos tais como
hidroxilo, carboxilo ou outros grupos gque induzem
propriedades dcidas, estes compostos podem reagir com bases
para formar sais. As bases adequadas sdo por exemplo
hidrdéxidos, carbonateos, hidrogeno carbonatos de metais
alcalinos e alcalino terrosos, em especial os de sédio,

potédssio, magnésio e cdalcio, além de amoniaco, aminas

primarias, secundadrias e tercidrias com radicais (C1-Cg)-
alquilo e mono-, di- e trialcanolaminas de (C1-C4g)-
alcandis. Se por exemplo os compostos de férmula geral (I)
tiverem grupos tals como amino, alquilamino ou outros
grupos que 1induzem propriedades basicas, estes compostos
podem reagir com 4&cidos para formar sais. Os acidos
adequados sdo por exemplo Aacidos minerais tais como acido
cloridrico, Adcido sulfurico e 4acido fosfdérico, acidos
organicos tais como acido acético ou acido oxadlico, e sais
dcidos tais como NaHSO4 e KHSO4. Os sais assim obtidos
analogamente tém propriedades insecticidas, acaricidas e

miticidas.

Os compostos de férmula geral (I) podem ter um ou
mais Aatomos de carbono assimétricos ou estereoisdémeros nas
ligacdes duplas. Podem portanto ocorrer enantidmeros ou
diasteredmeros. A invengdo compreende tanto os isdmeros
puros como as suas misturas. As misturas de diasterdmeros
podem ser separadas nos 1sémeros de acordo com 0s métodos

habituais, e.g. por cristalizag¢do selectiva de solventes
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adequados ou por cromatografia. Os racematos podem ser
separados nos enantidémeros de acordo com o0s métodos
habituais, e.g. por cristalizacdo selectiva de solventes
adequados ou por cromatografia. Os racematos podem ser

separados nos enantidmeros pelos métodos habituais.

A preparacdo dos compostos de acordo com a
invencdo ¢ realizada por métodos conhecidos per se da
literatura, como descrito em obras de referéncia sobre
sintese organica, e.qg. Houben-Weilo, Methoden der
Organischen Chemie [Methods of Organic Chemistry], Georg-

Thieme-Verlag, Stuttgart).

A preparagdo é realizada em condig¢des reaccionais
gue sao conhecidas e sao adequadas para as reacgbes
indicadas. Também podem ser utilizadas vaiantes conhecidas

per se, nao referidas em mais pormenor aqui.

Os materiais de partida se desejado também podem
ser formados in situ de modo gue ndo sdo 1isolados da
mistura reaccional mas fazer com que reajam de imediato

adicionalmente para formar os compostos de férmula (I).

A  presente invencdo também se relaciona com
processos para a preparagao de compostos de férmula geral

(I).

Para preparacgao de compostos de férmula geral (I)

em que Rl, R4, RY, A, Y e n tém os significados atribuidos
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para a férmula (I), o procedimento é por exemplo tal que um

acido carboxilico de férmula (III),

em que X, Rl e n tém os significados atribuidos acima para
a férmula (I), reage na forma de um derivado activado deste
dcido, por exemplc um halogeneto, éster ou anidrido de
dcideo, na presenca de uma base, por exemplo pelo menos uma
amina tal como trietilamina, diisopropiletilamina, piridina
ou lutidina, carbonato de metal alcalino, bicarbonato de
metal alcalino ou hidréxido de metal alcalino, ou de
combinag¢bes destes compostos, com um composto de fdrmula
(IV), em que R4 e RO tém os significados atribuidecs acima

para a férmula (I)

HNR4ARS (1V),

e o radical RO depois opcionalmente adicionalmente

derivatizado.

Colecgdes de compostos de fdérmula (I) que podem
ser sintetizados de acordo com procedimentos referidos
acima também podem ser preparadas em paralelo, em que isto
pode ser feito de modo manual, parcialmente automatizado ou

totalmente automatizado. E possivel por exemplo automatizar
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a implementacdo da reacgdo, do processamento ou da
purificacédo dos produtos ou passos intermédios. Globalmente
por 1sto significa-se um procedimento tal como descrito por
S. H. DeWitt em "Annual Reports in Combinatorial Chemistry
and Molecular Diversity: Automated Synthesis", Volume 1,

Verlag Escom 1997, pdginas 69 a 77.

Para implementacdo da reacgdo & processamento em
paralelo, pode ser utilizada uma gama de equipamento
disponivel comercialmente, como o comercializado por
exemplo por Stern Corporation, Woodrolfe Road, Tolesbury,
Essex, CM9 @8SE, 1Inglaterra ou H+P Labortechnik GmbH,
Bruckmannring 28, §5764 Oberschleissheim, Alemanha ou
Radleys, Shirehil, Saffron Walden, Essex, Inglaterra. Para
purificar em paralelo compostos de férmula geral (I) ou
produtos intermédios formados durante a preparagdo, esta
disponivel equipamento cromatografico, por exemplo de ISCO,

Inc., 4700 Superior Street, Lincoln, Nebr. 68504, EUA.

O aparelho 1listado resulta num procedimento
modular em que os passos individuais de processamento estdo
automatizados, mas com opera¢des manuais que tém de ser
executadas entre passos de processamento. Isto pode ser
evitado utilizando sistemas de automacdo parcialmente ou
completamente integrados em que o©0s respectivos médulos de
automacdo sdo operados por exemplo por robots. Esses
sistemas automdticos podem ser obtidos por exemplo de
Zymark Corporation, Zymark Center, Hopcinteon, Mass. 01748,

EUA.
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Para além dos compostos aqui descritos, a
preparacdo de compostos de férmula geral (I) pode ser
realizada totalmente ou parcialmente utilizando métodos
suportados em fases sélidas. Para este fim, estddios
intermedidrios individuais ou todos 0s estadios
intermedidrios da sintese ou uma sintese adaptada ao
correspondente procedimento sadc ligados a uma resina de
sintese. 0s métodos de sintese suportados em fases sdlidas
sdo bem conhecidos na literatura da especialidade, e.q.
Barry A. Bunin em "The Combinatorial Index", Academic

Press, 1998.

A utilizacao de métodos de sintese em fase sdélida
permite uma gama de protocolos conhecidos da literatura que
por sua vez podem ser realizadcs manualmente @ ou
automatizados. Por exemplo, o "método do saquinho de cha"
(Houghten, US 4 631 211; Houghten et al., Proc. Natl. Acad.
Sci., 1985, 82, 5131-5135), pode ser parcialmente
automatizado com produtos de IRORI, 11149 ©North Torrey
Pines Road, La Jola, Calif. 92037, EUA. A automatizacdc de
sinteses paralelas em fase sdélida é realizada por exemplo
utilizando um aparelho de Argonaut Technologies, Inc., 887
Industrial Road, San Carlos, Calif. 94070, EUA ou de

MultiSynTech GmbH, Wulener Feld 4, 58454 Witten, Alemanha.

A preparacao de acordo com 0SS PpProcessos aqui
descritos produz compostos de férmula (I) na forma de

colecgdes de substéncias que sdo chamadas bibliotecas.
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A presente invencdo também se relaciona com
bibliotecas que compreendem pelo menos dois compostos de

férmula (I).

Os compostos de férmula (I) sdo adequados, com
boa tolerdncia das plantas e toxicidade favoravel em
animais de sangue quente, para controlo de pragas de
animais, em especial insectos, aracnideos, helmintas e
moluscos, muito especialmente preferencialmente para
controlar insectos e aracnideos que ocorrem na agricultura,
na criacao de gado, em florestas, na proteccdoc de produtos
alimentares e materiais armazenados e também no sector da
higiene. Sdo eficazes contra tipecs normalmente sensiveis e
resistentes bem como em todos ou alguns estadios de

desenvolvimento. As pragas acima referidas incluem:

Da ordem Acarina e.g. Acarus siro, Argas spp.,
Ornithodoros spp., Dermanyssus gallinae, Eriophyes ribis,
Phyllocoptruta oleivora, Boophilus spp., Rhipicephalus
spp., Amblyomma spp., Hyalomma spp., Ixodes spp., Psoroptes
spp., Chorioptes spp., Sarcoptes spp., Tarsonemus spp.,
Bryobia praetiosa, Panonychus spp., Tetranychus spp.,

Eotetranychus spp., Oligonychus spp., Eutetranychus spp.

Da ordem Isopoda e.g. Oniscus aselus, Armadium

vulgare, Porcellio scaber.

Da ordem Diplopoda e.g. Blaniulus guttulatus.
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Da ordem Chilopoda e.g. Geophilus carpophagus,

Scutigera spp.

Da ordem Symphyla e.g. Scutigerella immaculata.

Da ordem Thysanura e€.g. Lepisma saccharina.

Da ordem Collembola e.g. Onychiurus armatus.

Da ordem Orthoptera e.g. Blatta orientalis,

Periplaneta americana, Leucophaea maderae, Blattella

germanica, Acheta domesticus, Gryllotalpa spp., Locusta

migratoria migratorioides, Melanoplus differentialis,

Schistocerca gregaria.

Da ordem Isoptera e.g. Reticulitermes spp.

Da ordem Anoplura e.g. Phylloera vastatrix,

Pemphigus spp., Pediculus humanus corporis, Haematopinus

spp., Linognathus spp.

Da ordem Mallophaga e.g. Trichodectes pp.,

Damalinea spp.

Da ordem Thysanoptera e.qg. Hercinothrips

femoralis, Thrips tabaci.

Da ordem Heteroptera e.g. Eurygaster spp.,

Dysdercus intermedius, Piesma quadrata, Cimex lectularius,
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Rhodnius prolixus, Triatoma spp.

Da ordem Homoptera e.g. Aleurodes brassicae,
Bemisia tabaci, Trialeurodes vaporariorum, Aphis gossypii,
Brevicoryne brassicae, Cryptomyzus ribis, Doralis fabae,
Doralis pomi, Eriosoma lanigerum, Hyalopterus arundinis,
Macrosiphum avenae, Myzus SppP. s Phorodon humuli,
Rhopalosiphum padi, Empoasca spp., FEuscelus bilobatus,
Nephotettix cincticeps, Lecanium corni, Saissetia oleae,
Laodelphax striatellus, ©Nilaparvata lugens, Aonidiella

aurantii, Aspidiotus hederae, Pseudococcus spp., Psylla

spp .

Da ordem Lepidoptera e.g. Pectinophora
gossypiella, Bupalus piniarius, Cheimatobia  brumatea,
Lithocolletis blancardella, Hyponomeuta padella, Plutella
maculipennis, Malacosoma neustria, Euproctis chrysorrhoea,
Lymantria spp., Bucculatrix thurberiella, Phyllocnistis
citrella, Agrotis spp., Euxca spp., Feltia spp., Earias
insulana, Heliothis spp., Laphygma exigua, Mamestra
brassicae, Panolis flammea, Prodenia litura, Spodoptera
spp., Trichoplusia ni, Carpocapsa pomonella, Pieris spp.,
Chile spp., Pyrausta nubilalis, Ephestia kuehniells,
Galleria mellonella, Cacoecia podana, Capua reticulang,
Choristoneura fumiferana, Clysia ambiguella, Homona

magnanima, Tortrix viridana.

Da ordem Coleoptera e.g. Anobium punctatum,

Rhizopertha dominica, Bruchidius obtectus, Acanthoscelides
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obtectus, Hylotrupes bajulus, Agelastica alni, Leptinotarsa
decemlineata, Phaedon cochleariae, Diabrotica SppP.,
Psylloides chrysocephala, Epilachna wvarivestis, Atomaria
SPP ., Oryzaephilus surinamensis, Anthonomus SPP.,
Sitophilus spp., Otiorrhynchus sulcatus, Cosmopolites
sordidus, Ceuthorrynchus assimilis, Hypera postica,
Dermestes spp., Trogoderma, Anthrenus spp., Attagenus spp.,
Lyctus spp., Meligethes aeneus, Ptinus spp., Niptus
hololeucus, Gibbium psylloides, Tribolium spp., Tenebrio
molitor, Agriotes SPP ., Conoderus SPP., Melolontha
melolontha, Amphimallon solstitialis, Costelytra

zealandica.

Da ordem Hymenoptera e.qg. Diprion SPP .
Hoplocampa spp., Lasius spp., Monomorium pharaonis, Vespa

spp.

Da ordem Diptera e.g. RAedes spp., Anopheles spp.,
Culex spp., Drosophila melanogaster, Musca spp., Fannia
spp., Calliphora erythrocephala, Lucilia spp., Chrysomyia
spp., Cuterebra spp., Gastrophilus spp., Hypobosca spp.,
Stomoxys spp., Oestrus spp., Hypoderma spp., Tabanus spp.,
Tannia spp., Bibio hortulanus, Oscinella frit, Phorbia
spp., Pegomyia hyoscyami, Ceratitis capitata, Dacus oleae,

Tipula paludosa.

Da ordem Siphonaptera e.g. Xenopsylla cheopsis,

Ceratophyllus spp.
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Da ordem Arachnida e.qg. Scorpio maurus,

Latrodectus mactans.

Da classe dos helmintas e.qg. Haemonchus,
Trichostrongulus, Ostertagia, Cooperia, Chabertia,
Strongyloides, Oesophagostomum, Hyostrongulus, Ancylostoma,

Ascarils e Heterakis e também Fasciola.

Da classe Gastropoda e.g. Deroceras spp., Arion
spp., Lymnaea spp., Galba spp., Succinea spp., Biomphalaria

spp., Bulinus spp., Oncomelania spp.

Da classe Bivalva e.g. Dreissena spp.

Também podem ser controlados protozodrios, tais

como Eimeria.

Os nemétodos fitoparasitas que podem ser
controlados de acordo com a invencao incluem por exemplo os
nemdtodos do solo parasitas de raizes tais como e.g. os dos
géneros Meloidogyne (nemdtodos das galhas radiculares tais
como Meloidogyne incognita, Meloidogyne hapla e Meloidogyne
javanica), Heterodera e Globodera (nemdtodos formadores de
quistos, tails como Globodera rostochiensis, Globodera
pallida, Heterodera trifolii) e dos géneros Radopholus, tal
como Radopholus similis, Pratilenchus tais como
Pratylenchus neglectus, Pratylenchus penetrans e
Pratylenchus curvitatus; Tylenchulus tal como Tylenchulus

semipenetrans, Tylenchorhynchus, tais como Tylenchorhynchus



PE1434485 - 43 -

dubius e Tylenchorhynchus claytoni, Rotylenchus tal como
Rotylenchus robustus, Heliocotylenchus tal Ccomo
Haliocotylenchus multicinctus, Belonoaimus tal como
Belonocaimus longicaudatus, Longidorus tal como Longidorus
elongatus, Trichodorus tal como Trichodorus primitivus e

Xiphinema tal como Xiphinema index.

Além disso, os nemdtodos dos géneros Ditylenchus
(parasitas dos caules, tals como Ditylenchus dipsaci e
Ditylenchus destructor), Aphelenchoides (nematodos
foliares, tal como Aphelenchoides ritzemabosi) e Anguina
(nematodos de sementes, tal como Anguina tritici) também
podem ser controlados com ©0s compostos de acordo com a

invencao.

A invencao também se relaciona com agentes, por
exemplo agentes de protecg¢do de plantas, preferencialmente
insecticidas, acaricidas, ixodicidas, nematicidas,
moluscicidas ou fungicidas, especialmente preferencialmente
agentes insecticidas e acaricidas que contém um ou mais
compostos de férmula (I) para além de auxiliares de

formulag¢ao adequados.

Para produzir os agentes de acordo com a
invencdo, a substédncia activa e demais aditivos sédo
misturados uns com 0s outros e convertidos numa forma de

utilizacao adequada.

A invencado também se relaciona com agentes, em



PE1434485 - 44 -

especial agentes insecticidas e acaricidas, gque contém os
compostos de férmula (I) para além de auxiliares de

formulacdo adequados.

Os agentes de acordo com a invencdo em geral
contém 1 a 95% em peso das substancias activas de fdérmula
(I). Podem ser formulados de varias formas, de acordo com o
que ¢ especificado pelos parédmetros bioldgicos e/ou fisico-
guimicos. Podem por isso ser consideradas comc possibili-

dades para formulagdo:

Pés molhaveis (WP), concentrados emulsiondveis (EC),
solugdes aquosas (SL), emulsdes, solugdes pulverizdveils,
dispersdes de base oleosa ou aquosa (SC), suspoemulsdes
(SE), pds (DP), produtos para tratamento de sementes,
granulos na forma de microgranulos, gradnulos para
pulverizacdo, grénulos revestidos e grénulos de adsorgao,
granulos dispersiveis em &gua (WG), formulagdes ULV,

microcdpsulas, ceras ou iscos.

Estes tipos de formulag¢des individuais séo
conhecidos em principio e estdo descritos por exemplo em:
Winnaccer-Kichler, "Chemische Technologie™ [Chemical
Technology], Volume 7, C. Hanser Verlag Munich, 4th Edition
1986; wvan Falcenberg, "Pesticides Formulations", Marcel
Dekcer N.Y., 2nd Ed. 1972-73; K. Martens, "Spray Drying

Handbook", 3rd Ed. 1979, G. Goodwin Ltd. London.

Os auxiliares de formulagdo necessarios 1i.e.
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veiculos e/ou ssubsténcias tensoactivas tais como materiais
inertes, tensoactivos, solventes e demals aditivos também
sdo conhecidos e estdo descritos por exemplo em: Watcins,
"Handbook of Insecticide Dust Diluents and Carriers", 2nd
Ed., Darland Books, Caldwel N. J.; H. V. Olfen,
"Introduction to Clay Colloid Chemistry", 2nd Ed., J. Wiley
& Sons, N.Y.; Marsden, "Solvents Guide", 2nd Ed.,
Interscience, N.Y. 1950; McCutcheon's, "Detergents and
Enmnulsifiers Annual", MC Publ. Corp., Ridgewood N.J.; Sisley
and Wood, "Encyclopedia of Surface Active Agents”, Chem.
Publ. Co. Inc., N.Y. 1964; Schdnfeldt, "Grenzfldchenaktive
Athilenoxidaddukte", [Adutos tensoactivos de odxido de
etileno] Wiss. Verlagsgesel., Stuttgart 1967; Winnaccer-
Klichler, "Chemische Technologie", Volume 7, C. Hanser

Verlag Munich, 4th Edition 1986.

Com base nestas formulagdes, também podem ser
preparadas associagfes com outras substadncias pesticidas,
fertilizantes e/ou reguladores do crescimento, e.g. na
forma de uma mistura pronta a utilizar ou como uma mistura
em tanque. 0s pds molhdveis sdo preparacgdes que podem ser
uniformemente dispersas em 4gua que, para além da
substédncia activa, e para além de um diluente ou substancia
inerte, também contém agentes molhantes, e.g. alquilfendis
polioxietilados, &lcocis gordos polioxietilados, sulfonatos
de alquilo ou de alquilfendis e dispersantes, e.g. sal de
sédio do acido lenhossulfénico, sal de sdédio do acido 2,2'-

dinaftilmetano-6,6"'-dissulfdnico.
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Os concentrados emulsiondveis sdo preparados por
dissclucdo da substédncia activa num solvente orgénico, e.g.
butanol, ciclohexanona, dimetilformamida, xileno ou também
arcmaticos ou hidrocarbonetos com ponto de ebulicdo mais
alto com a adigcdo de um ou mais emulsionantes. Pode
utilizar-se como emulsionantes por exemplo: sais de sdédio
de 4dcidos alquilaril sulfdnicos tais como docedilbenzeno
sulfonato de Ca ou emulsionantes ndo idénicos tais como
ésteres de 4dcidos gordos e poliglicol, produtos de
condensacdo de o¢xido de propilenoc e 6xido de etileno,
poliéteres alquilicos, ésteres de sorbitano e 4&cidos
gordos, ésteres de polioxietileno sorbitano e acidos gordos

ou ésteres de polioxietileno e sorbitol.

Os agentes em pd sao obtidos por trituracdo da
substancia activa com substédncias sélidas finamente
divididas, e.g. talco, argilas naturais tais como caulino,
bentonite, pirofilite ou terra de diatomdceas. Os
granulados podem ser preparados ou por pulverizagac da
substédncia activa em material inerte absorvente e granulado
ou por aplicag¢do de concentrados da substédncia activa por
meio de adesivos, e.g. dlcool polivinilico, sal de sédio do
dcido poliacrilico ou entdo déleos minerais, na superficie
de wveiculos tais como areia, caulinite ou de material
inerte granulado. As substéncias activas adequadas também
podem ser granuladas da maneira habitual para a preparacgdo
de granulados fertilizantes, se desejado misturadas com

fertilizantes.
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Em pds molhdveis, a concentracdo da substéncia
activa é normalmente aproximadamente de 10 a 90% em peso,
sendo © restante para 100% em peso constituido pelos
auxiliares de formulagdo habituais. Em  concentrados
emulsiondveis, a concentragdo de substédncia activa pode ser
aproximadamente de 5 a 80% em peso. As formulagdes na forma
de pds normalmente contém de 5 a 20% em peso de substdncia
activa, aproximadamente 2 a 20% em peso em solugbes
pulverizdveis. No caso de granulados, o teor de substancia
activa depende parcialmente se o composto activo é um
liguido ou forma sdélida e que excipientes de granulacgao,

enchimentos, etc. estao a ser utilizados.

Além disso, as formulagdes da substancia activa
indicada opcionalmente contém os  adesivos, agentes
molhantes, dispersantes, emulsionantes, penetrantes,

solventes, enchimentos ocu veiculos habituais em cada caso.

Para wutilizacao, os concentrados presentes na
forma habitual na arte sdo opcionalmente diluidos do modo
habitual, e.g. utilizando 4Agua com pds molhdveis,
concentrados emulsiondveis, dispersbes e em parte também
com microgranulados. As prepara¢des na forma de pds para
polvilhar e granulados e também as solugdes pulverizdveis
normalmente ndo sdo mais diluidas com outras substéncias

inertes antes da utilizacao.

A  quantidade de aplicagcdo necessdaria varia

dependendo das condig¢des externas tais como temperatura,
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humidade, entre outras. Pode variar dentro de limites
amplcos, e.g. entre 0,0005 e 10,0 kg/ha ou mais de
substédncia activa, mas estd preferencialmente entre 0,001 e

5 kg/ha de substéncia activa.

As substéncias activas de acordo com a invencéo
podem estar presentes nas suas formulagBes habituais na
arte e também em formas de utilizacgdo preparadas a partir
destas formulacdes misturadas com outras substdncias
activas tais como insecticidas, atractores, esterilizantes,
acaricidas, nematicidas, fungicidas, substancias de

regulacao do crescimento ou herbicidas.

Os pesticidas incluem por exemplo ésteres do
acido fosférico, carbamatos, ésteres de acidos
carboxilicos, formamidinas, compostos de estanho e

substancias preparadas utilizando microrganismos.

Os parceiros de mistura preferidos sao:

1. Do grupo dos compostos de fésforo

Acefato, azametifos, azinfos-etilo, azinfos-metilo,
bromofos, bromofos-etilo, cadusafos (F-67825),
cloretoxifos, clorfenvinfos, clormefos, clorpirifos,
clorpirifos-metilo, demetdo, demetdo-S-metilo, demetdo-S-
metilo sulfona, dialifos, diazinon, diclorvos, dicrotofos,
dimetoato, disulfoton, EPN, etido, etoprofos, etrimfos,

famfur, fenamifos, fenitriotido, fensulfotido, fentido,
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fonofos, formotido, fostiazato (ASC-66824), heptenofos,
isazofos, isotiocato, isoxatido, malatido, metacrifos,
metamidofos, metidatido, salitido, mevinfos, monocrotofos,
naled, ometoato, oxidemetdo-metilo, paratido, paratido-
metilo, fentoate, forato, fosalona, fosfolano, fosfocarb
(BAS-301), fosmet, fosfamiddo, foxim, pirimifos, pirimifos-
etilo, pirimifos-metilo, profenofos, propafos, proetamfos,
protiofos, piraclofos, piridapentido, quinalfos, sulprofos,
temefos, terbufos, tebupirimfos, tetraclorvinfos, tiometao,

triazofos, triclorfdo, vamidotido;

2. Do grupo dos carbamatos

Alanicarb (0OK-135), aldicarb, metilcarbamato de 2-
sec-butilfenilo (BPMC), carbaril, carbofuranc, carbosulfao,
cloetocarb, benfuracarb, etiofencarb, furatiocarb, HCN-801,
isoprocarb, metomil, (metil)carbamato de 5-metil-m-
cumenilbutirilo, oxamil, pirimicarb, propoxur, tiodicarb,
tiofanox, l-metiltio(etilidenoamino)-N-metil-N-(morfolino-

tio)carbamato (UC 51717), triazamato;

3. Do grupo dos ésteres de acidos carboxilicos

Acrinatrina, aletrina, alfametrina, (E)-(1R)-cis-2,2-
dimetil-3-(2-oxotiolan-3-ilidenometil)ciclopropano-
carboxilato de 5-benzil-3-furilmetilo, Dbeta-ciflutring,
beta-cipermetrina, bicaletrina, biocaletrina (isdémero (S)-
ciclopentilo), Dbiorresmetrina, bifentrina, (1RS)-trans-3-

(4-terc-butilfenil)-2,2-dimetilciclopropanocarboxilato de
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(RS)-1-ciano-1-(6-fenoxi-2-piridil)metilo (NCI 85193),
cicloprotrina, ciflutrina, cialotrina, cititrina,
cipermetrina, cifenotrina, deltametrina, empentring,

esfenvalerato, fenflutrina, fenpropatrina, fenvalerato,
flubrocitrinato, flucitrinato, flumetrina, fluvalinato
(isémero D), dimiprotrina ($-41311), lambda-cialotrina,
permetrina, fenotrina (isémero (R)), praletrina, piretrinas
(produtos naturais), resmetrina, teflutrina, tetrametrina,
teta-cipermetrina (TD-2344), tralometrina, transflutrina,

zeta-cipermetrina (F-56701);

4, Do grupo das amidinas

Amitraz, clordimeform;

5. Do grupo dos compostos de estanho

Cihexatina, ¢xido de fenbutaestanho;

6. Outros

Abamectina, ABG-9008, acequinocilo, azadiracting,
acetamiprid, Anagrafa falcitera, AKD-1022, AKD-3059, AKD-
3088, AL-9811, ANS-118, Bacilus thuringiensis, Beauveria
bassianea, Dbensultap, Dbifenazato (D-2341), binapacrilo,
BJL-932, bromopropilato, BAJ-2740 (espirodiclofenoc), BTG-
504, BTG-505, buprofezina, camfeclor, cartap,
clorcbenzilato, clorfenapir, clorfluazuréao, 2-(4-

clorofenil)-4,5-difeniltiofeno (UBI-T 930), clorfentezing,
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cloproxifeno, clotianidina, cromafenozido (ANS-118), A-
184699, ciclopropanecarboxilato de 2-naftilmetilo (Rol2-
0470), ciromazina, CM-002X%, DBI-3204, diacloden
(tiametoxam), diafentiuréo, 2-cloro-N-(3,5-dicloro-4-
(1,1,2,3,3,3-hexafluoro-1-propiloxi)fenil)-carbamoil)-2-

carboximidato de etilo, DDT, dicofol, diflubenzurdo, N-
(2,3-dihidro-3-metil-1,3-tiazol-2-ilideno)-2,4-xilidina,

dinobutao, dinocap, diofenolan, DPX-062, benzoato de
emamectina (MK-244), endosulfao, etiprole (sulfetiprole),
etofenprox, etoxazole (YI-5301), fenazaquin, fenoxicarb,
fipronil, fluazurdo, flumite (flufenzina, SzZI-121), éter 2-
fluoro-5-(4-(4-etoxifenil)-4-metil-1-pentil)difenilico (MTI
800), virus da granulose e polihedrose nuclear,
fenpiroximato, fentiocarb, fluacripirim, flufenzing,
flubenzimina, flucicloxurao, flufenoxurao, flufenprox (ICI-
A5683), fluproxifeno, FMC-F6028, gama-HCH, halofenozido
(RH-0345), halofenprox (MTI-732), hexaflumurdao (DE-473),
hexitiazox, HOI-9004, hidrametilnao (AC 217300), lufenurao,
imidaclopride, indoxacarb (DPX-MP062), kanemite (AKD-2023),
M-020, MTI-446, ivermectina, M-020, IKA-2000, IKI-220, MKI-
245, metoxifenozido (Intrepid, RH-2485), milbemectina, NC-
196, neemgard, nitenpiram (TI-304), 2-nitrometil-4, 5-
dihidro-6H-tiazina (DS 52618), 2-nitrometil-3, 4-
dihidrotiazole (SD 35651), 2-nitrometileno-1,2-tiazinan-3-
ilcarbamaldeido (WL 108477), NC-19%96, NNI-0001,
nidintefurano, piriproxifeno (S-71639), piridarilo,
protrifenbute, piriproxifenc, NC-196, NC-1111, NNI-9768§,
novalurdao (MCW-275), OK-9701, OK-9601, OK-9602, propargite,

pimetrozina, piridaben, pirimidifenc (SU-8801), RH-0345,
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RH-2485, RYI-210, 5-1283, S-1833, SB7242, SI-8601,
silafluofeno, silomadina (CG-177), espinosad, SU-9118§,
tebufenozido, tebufenpirad (MK-239), teflubenzuréao,
tetradifdo, tetrasul, tiaclopride, tiociclam, tiametoxam,
TI-435, tolfenpirad (CMI-88), triazamato (RH-7988),
triflumurdo, verbutin, vertalec (Mykotal), YI-5301 e Yi-

6101.

Os parceiros de associacao acima referidos
representam substancias activas conhecidas a maioria das
quails estd descrita em Ch. R Worting, S. B. Walcer, The
Pesticide Manual, 12th Edition, British Crop Protection

Council Farnham, 2000.

Os seguintes produtos podem ser designados por
exemplo como fungicidas que podem ser associados aos

compostos de fdérmula (I) de acordo com a invengao:

Aldimorf, andoprim, anilazina, BAS 480F, BAS 450F,
benalaxil, Dbenodanil, Dbenomil, binapacril, Dbitertanol,
bromuconazole, butiobate, captafol, captan, carbendazim,
carboxin, CGA 173506, ciprofuram, diclofluanid, diclomezin,
diclobutrazol, dietofencarb, difenconazole (CGA 169374),
difluconazole, dimetirimol, dimetomorf, diniconazole,
dinocap, ditianon, dodemorf, dodine, edifenfos, etirimol,
etridiazot, fenarimol, fenfurdo, fenpiclonil, fenpropidin,
fenpropimort, fentin acetato, hidréxido de fentin,
ferimzona (TF1l64d), fluazinao, fluobenziming,

fluquinconazole, fluorimida, flusilazole, flutolanil,
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flutafol, folpet, fosetil-aluminio, fuberidazole,
fulsulfamida (MT-F 651), furalaxilo, furconazole,
furmeciclox, guazatina, hexaconazole, ICI A5504, imazalil,
imibenconazole, 1iprobenfos, iprodiona, isoprotiolano, KNF
317, compostos de cobre tais como oxicloreto de Cu, oxina-
Cu, o¢xido de Cu, mancozeb, maneb, mepanipirim (KIF 3535),
metconazole, mepronil, metalaxil, metasulfocarb,
metfuroxam, MON 24000, miclobutanil, nabam, nitrotalido-
propilo, nuarimol, ofurace, oxadixil, oxicarboxin,
penconazole, pencicurdao, PP 969, probenazole, propineb,
procloraz, procimidona, propamocarb, propiconazole,
protiocarb, pilracarbolido, pirazofos, pirifenox,
piroquilon, rabenzazole, RH7592, enxofre, tebuconazole, TF
167, tiabendazole, ticoofeno, tiofanato-metilo, tiram,
tolclofos—metilo, tolilfluanid, triadimefon, triadimenol,
triciclazole, tridemorf, triflumizole, triforine,
validamicina, vinclozolina, XRD 563, zineb,
dodecilsulfonato de sdédio, dodecilsulfato de sédio,
Cl3/Cl15-alcool éter sulfonato de sédio, éster de
cetostearil fosfato de sdédio, dioctil sulfosuccinato de
sédic, isopropilnaftalenossulfonato de sédio, metileno-
bisnaftalenossulfonatc de sdédio, cloreto de cetiltrimetil-
aménio, sais de aminas primdrias, secundadrias ou tercidrias
de cadeia longa, alquilprofenocaminas, brometo de
laurilpirimidinio, aminas gordas etoxiladas quarternizadas,
cloreto de alguildimetilbenzilaménic e 1-hidroxiletil-2-

alquilimidazolina.

O teor de substdncia activa das formas de
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utilizacdo preparadas a partir das formulag¢des habituais na
arte pode ser desde 0,00000001 até 95% em peso de
substédncia activa, preferencialmente entre 0,00001 e 1% em

peso.

A utilizacdo ¢é realizada de um modo habitual

adaptado as formas de utilizacdo.

Umn objecto da invencdo ¢é pois a utilizacdo de
compostos de fdérmula (I) e dos seus sais para controlar

organismos que sdo pragas.

Um objecto adicional da invencgao ¢ um método para
controlo de insectos nocivos, aracnideos e/ou nematodos, em
gque uma quantidade eficaz de um composto de férmula (I) ou
um seu sal € aplicada nas pragas ou no sitio do efeito

desejado.

As substancias activas de acordo com a invencgéo
também sdo adequadas para controlar endo- e ectoparasitas
nos campos da medicina humana e veterindria e no campo da
criacdo de animais. As substéncias activas de acordo com a
inven¢do sdo aqui utilizadas de modo conhecido tal como por
utilizacdo oral na forma de por exemplo comprimidos,
cadpsulas, bebidas, granulados, por utilizacgdo dérmica na
forma  por exemplo  de uma solugdo para  imersdo,
pulverizacdo, para verter ou para aplicar e polvilhar bem
como por utilizag¢do parentérica na forma por exemplo de

injecgéao.
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Um objecto da invengdo € portanto também a
utilizacdo de um composto de fdérmula (I) ou de um dos seus
sals para a preparagéo de um produto medicinal humano e/ou
animal, preferencialmente um produto medicinal animal, em

especial para controlo de ecto- e/ou endoparasitas.

Os compostos de fdérmula (I) de acordo com a
invengdo podem em conformidade também ser wutilizados com
especial wvantagem para tratamento de animais de sangue
guente, em especial na criagdo de gado (e.g. gado bovino,
ovelhas, porcos e aves de capoeira tais como frangos,
gansos, etc.). Numa forma de realizacao preferida da
invengao, os compostos sdo administrados oralmente aocs
animais, opcionalmente em formulacgdes adequadas e
opcicnalmente com a sua agua de beber ou ragdo, e dado que
tem lugar uma excregdo efectiva através das fezes, o
desenvolvimento de insectos nas fezes dos animais pode ser
facilmente prevenido. As dosagens e Iformulagdes adequadas
em cada caso dependem em especial do tipo e estadio de
desenvolvimento dos animais da quinta e também do nivel de
infestacdo e pode ser facilmente determinado e especificado
de acordo com os métodos habituais. Os compostos podem ser
utilizados em gado e.g. em dosagens de 0,01 a 1 mg/kg de

peso corporal.

Para além de um efeito letal nas pragas, oS
compostos de férmula (I) ou o0s seus sais sdo caracterizados

por um efeito repelente acentuado.
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Repelente no sentido da descrigdo ¢é uma
substdncia ou mistura de substéncias que tem um efeito
defensivo ou de explusdo sobre outros animais, em especial
pragas e insectos nocivos. O termo também inclui efeitos
tais como o efeito antifdgico, em gue a ingestdo ¢é
perturbada ou impedida (efeito antifdgico), supressdoc da
oviposigdo ou influéncia sobre o desenvolvimento da

populacao.

Um objecto da invengdo é por isso a utilizacdo de
compostos de férmula (I) ou dos seus sals para obter os
efeitos indicados, em especial sobre as pragas designadas

nos exemplos biocldgicos.

Un objecto da invencao ¢é também um método de
defesa contra ou para expulsar pragas, em que um ou mais
compostos de fdérmula (I) ou o0s seus sals sao aplicados no
sitic do qual se quer manter afastadas ou expulsar as

pragas.

A aplicagao no caso de uma planta pode ser por

exemplo um tratamento da planta ou também das sementes.

No que se refere ao efeito sobre populac¢des,
também é util acompanhar os efeitos sucessivos no
desenvolvimento de uma populacdo, uma vez que podem ser
aditivos. Embora o efeito individual possa por si sé ter um
grau de eficdcia muito inferior a 100%, globalmente pode

por fim ser conseguidco um efeito de 100%.
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Além disso, para explorar os efeitos 1listados
acima, o composto de férmula (I) ou o0s seus sais
distinguem-se pelo facto de o agente ser aplicado mais cedo
do que ¢é <corrente num controlo directo. 0O efeito
frequentemente continua durante um periodo longo com ©
resultado de que se consegue um periodo de acc¢do de mais de

2 meses.

Os efeitos ocorrem em insectos, aracnideos e nas

outras pragas designadas acima.

Para além dos métodos de aplicagao anteriormente
referidos, as substdncias activas de férmula (I) acordo com
a invengao tém um excelente efeito sistémico. As
substédncias activas podem por isso ser também introduzidas
nas plantas através de partes da planta subterréneas e
aéreas (raiz, caule, folha) se as substancias activas forem
aplicadas em forma liquida ou sélida na &rea que rodeia
directamente a planta (e.g. granulos na aplicagdo no solo,

aplicacdo em arrozais alagados).

Além disso, as substincias activas de acordo com
a inveng¢do podem ser utilizadas especialmente para
tratamento de material de multiplicacao vegetativa e
generativa, tal como e.g. sementes por exemplo de cereais,
vegetais, algod&o, arroz, Dbeterraba agucareira e outras
plantas cultivadas e ornamentais, bolbos, pléantulas e
tuberas de outras palntas cultivadas e ornamentais

multiplicadas vegetativamente. O tratamento para 1isso pode
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ser realizado antes de sementeira ou plantacdo (e.g. por

técnicas especificas de revestimento de sementes, por

envolvimento em forma liquida ou sélida ou tratamento como

um tratamento de semeadora), durante a semeadura ou

plantacdo ou depois da semeadura ou plantagdc por técnicas

de aplicacdo especificas (e.g. tratamento de sementes em

sulcos). A quantidade de substéncia activa utilizada pode

variar dependendo em grande medida da aplicagdo. Em geral

as quantidades utilizadas estdo entre 1 g e 10 kg de

substédncia activa por hectare de superficie do solo.

Os compostos de férmula (I) também podem ser

utilizados para controlo de pragas de animais em culturas

de plantas modificadas geneticamente que sao conhecidas ou

gque estao ainda para ser

plantas transgénicas
especialmente wvantajosas,
agentes de protecgao de plantas
doencas de plantas ou agentes
plantas tais como insectos ou
tais como fungos, bactérias ou
especificas relacionam-se e.q.
quanto a quantidade, qualidade,
composicao e constituintes
conhecidas plantas transgénicas

ou em que a qualidade do amido

desenvolvidas.

distinguem-se

Em regra, as

por propriedades

por exemplo por resisténcias a

especificos, resisténcias a
patogénicos de doengas de
microrganismos especificos
virus. Outras propriedades
com o produto da colheita
capacidade de armazenagem,
especificos. Assim 580
com teor elevado de amido

estd alterada ou em que ©

produto da colheita tem uma composigdo diferente de acidos

gordos.
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E preferida a utilizacdo em culturas transgénicas
com significado comercial de plantas agricolas e
ornamentais, e.g. de cereais tais comc trigo, cevada,
centeio, aveia, milho painco, arroz, mandioca e milho ou
entdo culturas de Dbeterraba agucareira, algoddo, soja,
colza, batatas, tomates, ervilhas e outros tipos de

vegetais.

Com a utilizacdo em culturas transgénicas, em
especial com resisténcias a insectos, para além dos efeitos
sobre os organismos nocivos observaveis noutras culturas,
frequentemente ocorrem efeitos que sao especificos da
aplicagao na correspondente cultura transgénica, por
exemplo um espectro alterado ou especificamente expandido
de pragas que podem ser controladas ou taxas de aplicacéo

alteradas que podem ser utilizadas para aplicacao.

Un objecto da invengaoc ¢é portanto também a
utilizacdo de compostos de férmula (I) para controlo de

pragas em plantas transgénicas de cultura.

A utilizacdo dos compostos de acordo com a
invengdo compreende, para além da aplicagdo directa nas
pragas, qualquer outra aplicagdo através da qual os
compostos de férmula (I) actuam sobre ©pragas. Essas
aplicacdes indirectas podem ser por exemplo a utilizagdo de
compostos que se decompdem ou sao degradados, por exemplo

no sclo, na planta ou na praga, a compostos de férmula (I).
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Faz-se referéncia expressa ao conteudo do pedido
de patente alemd 10148290.6, cuja prioridade é reivindicada
pelo presente pedido, e ao resumo anexo; ¢ incorporado

nesta descricdo por citacéao.

Os exemplos seguintes servem para explicar a

invengdo sem a limitar.

A. Exemplos quimicos

Exemplo A

(tetrahidropiran-4-il1 amida) do Acido 4-trifluorometil

nicotinico

Uma solucao de 0,63 g (3,0 mmol) de cloreto do
dcido 4-triflucronicotinico num pouco de diclorometano foi
adicionada gota a gota a 0°C a uma solucgdo de 0,30 g (3,0
mmol) de 4-aminotetrahidropirano (preparado por aminacgdo
redutiva de tetrahidropiran-4-ona; NH3/H2/Ni, 100 Dbar,
50°C) e 0,35 g (3,5 mmol) de trietilamina em 25 mL de
diclorometano. A mistura foil agitada durante mais duas
horas a temperatura ambiente, adicionou-se solugdo saturada
de cloreto de sdédico e as fases foram separadas. A fase

aquosa foli extraida por agitagdo mais duas vezes com
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diclorometano. As fases organicas combinadas foram secas e
concentradas. Obteve-se 0,46 g (67,8% do tedrico) de
produto como um sdélido incolor com ponto de fusdo de 149-

150°cC.

Exemplo B

(tetrahidrotiopiran-4-il amida) do acido 4-trifluorometil-

nicotinico

Tal como no Exemplo A, fez-se reagir quantidades
equimolares de 4-aminotetrahidrotiopirano (preparado a
partir de tetrahidrotiopiran-4-ona através da correspon-
dente oxima e redugdo subsequente com hidreto de aluminio e
litio em tetrahidrofurano) e cloretoc do acido 4-
trifluorometil nicotinico na presenga de trietilamina.
Obteve-se a amida apds cromatografia em gel de silica
(acetato de etilo) como um s6lido dincolor com ponto de

fusdo de 161-163°C. (Rendimento de 51,3% do tedrico).

Exemplo C
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S-éxido da (tetrahidrotiopiran-4-i1 amida) do Acido 4-

trifluorometil nicotinico

Uma solucgdo de 1,23 g (5 mmol) de &cido 3-
cloroperbenzdéico com uma concentragdo de 70% em 25 mL de
diclorometano foi adicionada a 0°C a uma solucdo de 1,45 g
(5 mmol) de (tetrahidrotiopiran-4-il amida) do A4acido 4-
trifluorometil nicotinico (Exemplo B) em 50 mL de
diclorometano. A mistura fol agitada durante 6 horas a
temperatura ambiente, extraida por agitacdo com solucac de
carbonato de sdédio e a fase organica foi seca. Apds
concentragao obteve-se um 6leo incolor que cristalizou por
trituragao com acetato de etilo. Apds filtragado por sucgao
obteve-se 1,0 g do produto (65,3% do tedrico) com ponto de

fusao 243-244¢°C.

Exemplo D

&

B B K;‘»D
L0

.

Tl

S,S5-didéxido da (tetrahidrotiopiran-4-il amida) do Aacido 4-

trifluorometil nicotinico

Uma solucdo de 2,46 g (10 mmol) de A4&cido 3-
cloroperbenzdéico com uma concentragdo de 70% em 50 mL de
diclorometano foi adiciocnada a 0°C a uma solugdo

(tetrahidrotiopiran-4-il amida) do 4cido 4-trifluoro-
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metilnicotinico (Exemplo B) em 50 mL de diclorometano. A
mistura foil agitada durante 6 horas a temperatura ambiente,
extraida por agitacdo com solugdo de carbonato de sdédio e a
fase orgénica fol seca. Apds concentracgdoc obteve-se um dleo
incolor que cristalizou por trituragcdo com acetato de
etilo. Apds filtracdo por sucgdo obteve-se 1,3 g do produto
(80,7% do wvalor tedrico) com ponto de fusdo de 248¢C

(decomposigado).

Exemplo E

(2,2-dimetil-1,3-dioxa-ciclohexil amida) do acido 4-

trifluorometil nicotinico

2,64 g (10 mmo1l) de N-(4-trifluorometil-
nicotinoil)-serincl e 4,20 g (40 mmol) de dimetil acetal de
acetona em 50 mL de tolueno foram agitados em 50 mL de
tolueno na presenca de 0,50 g de hidrato do dcido p-tolueno
sulfdénico durante 12 horas a 80°C, com remogdaoc do metanol
resultante por destilacdo. Apds arrefecimento a mistura foi
extraida por agitagdo com soda cdustica diluida e agua e a
fase organica foi seca e concentrada. Obteve-se 1,5 g de
produto (49,3% do tedrico) como um sélido incolor com um

ponto de fusdao de 155-156°C.
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Preparacdo do produto de partida N-(4-trifluorometil-

nicotinoil)serinol

Agitou-se 3,9 g (20 mmol) de &4cido 4-
trifluorometilnicotinico e 3,2 g (20 mmol) de carbonil
diimidazole em 100 mL de tetrahidrofurano seco a 40-50°C
durante 6 horas. Apds arrefecimento adicionou-se 1,8 g (20
mmol) de serinole continuou-se a agitacgdo durante mais 4
horas a 50-60°C. O produto em bruto obtido apds remocdo do
solvente foi purificado por cromatografia em gel de silica.
Obteve-se 2,9 do produto (55,3% do valor tedrico) com um

ponto de fusao de 156°C.

Os compostos apresentados nas tabelas seguintes

podem ser produzidos de modo semelhante.
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B. Exemplos de formulacao

a) Obtém-se um pd por mistura de 10 partes em peso de
substdncia activa e 90 partes em peso de talco como
material inerte e trituracdo da mistura num moinho de

martelos.

b) Obtém-se um pd molhdvel gque € prontamente
dispersivel em 4gua por mistura de 25 partes em peso de
substdncia activa, 65 partes em peso de quartzo contendo
caulino como material inerte, 10 partes em peso de
lenhossulfonato de potdssio e 1 parte em peso de
oleilmetiltaurinato de sdédio como molhante e dispersante e

trituracgdo da mistura num moinho de discos perfurados.

c) Prepara-se um concentrado para dispersao
facilmente dispersado em &gua por mistura de 40 partes em
peso de substédncia activa com 7 partes em peso de um
monoéster sulfosuccinico, 2 partes em peso de um
lenhossulfonato de sédio e 51 partes em peso de &agua e
trituracdao da mistura num moinho de bolas até uma finura

inferior a 5 micrometros.

d) Pode ser preparado umn concentrado emulsiondvel a
partir de 15 partes em peso de substéncia activa, 75 partes
em peso de ciclohexano como solvente e 10 partes em peso de

nonilfenol oxietilado (10 EO) como emulsionante.

e) Podem ser produzidos granulos a partir de 2 a 15
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partes em peso de substdncia activa e um material
transportador granulado inerte tal como atapulgite,
grédnulos de pedra-pomes e/ou areia de quartzo. Uma
suspensdo do pd molhdvel do Exemplo b) com um teor de
s6lidos de 30% ¢é utilizada com vantagem e esta ¢
pulverizada sobre a superficie de grénulos de atapulgite,
seca e misturada de modo homogéneo. A proporcdo em peso do
pé molhdvel ¢ de aproximadamente 5% e a de material

transportador 1inerte aproximadamente 95% dos granulos

acabados.

C. Exemplos biolégicos

Nos Exemplos 1 a 3 seguintes os compostos sao
considerados como activos se, a uma concentracao de 500 ppm
(em relagcdao ao nivel de substancia activa) ou menos,

tiverem um efeito sobre as pragas de 50% ou mais.

Exemplo 1

Sementes de favas (Vicia faba) germinadas com
radiculas foram transferidas para frascos de vidro fumado
cheios com dgua da torneira e subsequentemente cobertas com
aproximadamente 100 piclhos negros das favas (Afis fabae).
As plantas e os afideos foram entdo mergulhados durante 5
segundos numa solu¢do aquosa do composto formulado &a ser
testado. Depois de escorridos, as plantas e animais foram
guardados numa camara climatizada (16 horas de 1luz/diga,

25°C, 40-60% de humidade atmosférica relativa). BApdés 3 e 6
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dias de armazenagem, foi determinada a mortalidade do
composto sobre os afideos. 0Os compostos de acordo com 0S
seguintes exemplos eram activeos: 3, 8, 9, 11, 17, 18, 19,
21, 22 (cis), 22 (trans), 24, 30 (cis), 30 (trans), 31
(cis), 124, 134, 135, 161, 163, 164, 166, 203, 216, 219,
353 e 3546.

Exemplo 2

Sementes de favas (Vicia faba) germinadas com
radiculas foram transferidas para frascos de vidro fumado
cheios com Adgua da torneira. Pipetou-se quatro mililitros
de uma solugao aquosa do composto formulado a ser testado
para os frascos de vidroc fumado. As favas foram entéao
fortemente cobertas com aproximadamente 100 piclhos negros
das favas (Afis fabae). As plantas e afideos foram
guardados numa céamara climatizada (16 horas de 1luz/dig,
25°C, 40-60% de humidade atmosférica relativa). BApds 3 e 6
dias de armazenagem, foi determinado o efeito do composto
sobre o sistema radicular como a mortalidade dos afideos.
Os compostos de acordo com o0s seguintes exemplos eram
activos: 3, 8, 9, 10, 11, 12, 17, 18, 19, 21, 22 (cis), 22
(trans), 24, 30 (c¢is), 30 (trans), 31 (cis), 35, 124, 128,
134, 135, 161, 162, 163, 164, 165, 166, 203, 216, 219, 237,

250, 353 e 356.

Exemplo 3

Plantas de feijdo verde (Phaseclus vulgaris) em
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cada caso com duas folhas Dbem desenvolvidas foram
pulverizados até ficarem a pingar com uma solugdo aquosa do
composto formulado a ser testado. Apds a secagem foram
agrupados respectivamente uma planta de feijoeiro tratada,
uma planta de feijoeiro ndo tratada e uma planta de
feijoeiro fortemente infestada com moscas brancas
(Trialeurodes vaporariorum). As plantas foram colocadas
numa estufa a 25°C e 60% de humidade relativa. Apds 48
horas foi determinado o numero de ovos que tinham sido
postos nas plantas tratada e nao tratada. O grau de efeito
repelente fol medido por meio de uma comparacdo relativa do
numero de ovos na planta nao tratada (corresponde a 100% em
cada caso) com o numero de ovos na planta tratada. O
composto de acordo com o exemple seguinte era activo neste

teste repelente: 19.

Exemplo 4

Plantas de soja cada uma com trés folhas bem
desenvolvidas foram pulverizadas até escorrer com uma
solucao aquosa do composto de teste formulado. Apds secagem
Jjuntou-se respectivamente uma planta tratada, uma planta
ndc tratada e uma planta infestada com tripes da espécie
Frankliniela occidentalis. As plantas foram mantidas numa
cdmara climatizada (23°C, 50-60% de humidade atmosférica
relativa). Apds 14 dias determinou-se a lesdo foliar das
plantas tratada e ndo tratada. O grau de efeito repelente
foli medide por meio de uma comparagdce relativa da leséo

foliar da planta ndo tratada (corresponde a 100% em cada
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caso) com a lesdo foliar da planta tratada. O composto de
acordo com o exemplo seguinte era activo neste ensaio

repelente: 19.

Lisbca, 10 de Agostc de 2007
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REIVINDICACOES

1. Amidas de férmula (I) e os seus sais

em que os simbolos e indices tém o0s seguintes significados:

X ¢ CH ou N;
Y é¢ 0 ou S;
n é¢ 0 ou 1;

r1 € (C1-Cg)-halogenocalquilo;

R4 ¢ hidrogénio, (C1-Ci1qg)-algquilo, (C3-C1q)-cicloalquilo,
(C3-C1p)-alcenilo ou (C3-C1p)-alcinilo, em gue nos grupos
alguilo, cicloalguilo, alcenilo ou alcinilo designados até
trés atomos de hidrogénio podem estar substituidos por
halogéneo, preferencialmente fluor ou cloro, no caso de

fltor também até ao numeroc maximo;

RO ¢ um heterociclo ndo aromdtico contendo pelo menos um
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dtomo de oxigénic, enxofre, azoto e/ou silicioc no anel wue
estd opcionalmente substituido com um grupo com uma
valéncia até seis, e que pode opcicanlmente ser parte de um

sistema em anel espirociclico, condensado ou biciclico.

2. Amidas de férmula (I) e os seus sals de
acordo com & reivindicacdo 1, em que RS é um heterociclo
nac aromdtico com quatro a oito membros gue contém um atomo
de oxigénioc no anel, um Adtomo de enxofre no anel, um &tomo
de azoto no anel, um atomo de silicio no anl, dols atomos
de oxigénio no anel ou dois Aatomos de enxofre no anel, em
gque os atomos de enxofre no anel estdo presentes na forma

de -5(0O)p-ep é€ 0, 1 ou 2.

3. Amidas de fdérmula (I) e o0s seus salis de
acordo com a reivindicacde 1 ou 2, em que RY é um

heterociclo ndo aromdtico de férmula (II)

=,

B

W i)

em que A e/ou B representa pelo menos um adtomo de oxigénio,
enxofre, azoto ou silicio no anel, e o anel pode
adicionalmente conter um ou dois grupos carbonilo dque
conjuntamente com as unidades hetero podem opcionalmente
formar uma unidade lactona, lactama ou imida; e, se A

representa oxigénio e B azoto, estas unidades podem estar
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directamente adjacentes e em todos o0s outros casos, em que
A e B representam unidades de hetero dtomos, estas tém de
estar separadas por pelo menos uma unidade de carbono

saturado;

m representa 0 ou 1 a 6;

RO dependendo de m é igual ou diferente e em cada caso
representa (C1-C1(0)-alquilo, (C»-Cq1p)-alcenilo, (C»-C10)-
alcinilo, (C3-Cy1qg)-cicloalquilo, (C4-C1p)-cicloalcenilo ou
(Cg-C1p)—-cicloalcinilo, que estd opcionalmente substituido
com um ou mails radicais iguais ou diferentes, ou representa

um radical R7, em que

R7 representa halogéneo, ciano, nitro, hidroxilo, tio,
amino, (C1-C10)-alcanoilo, (C3-Cig)-alcenoilo, (C3-C10)-
alcinoilo, (C3-Ci1qg)-cicloalcanoilo, (C1-C10)-alcoxi, (C3-

Ci10)-alceniloxi, (C3-C1p)-alciniloxi, (C3-C1(g)-cicloalcoxi,

(C4-C1p)-cicloalceniloxi, (C3-Cg)-cicloalquil-(C1-Ca)-
alcoxi, (C4-Cg)-cicloalcenil-(C1-C4)-alcoxi, (C3-Cg8) -
cicloalquil-(C3-C4)-alceniloxi, (C4-Cg)-cicloalcenil-(C3-

Ca)-alceniloxi, (C1-C4)=-alquil-(C3-Cg)-cicloalcoxi, (Co-
C4)-alcenil-(C3-Cg)-cicloalcoxi, (C2-C4)-alcinil-(C3-Cg)-
cicloalcoxi, (C1-C4)-alquil-(Cg-Cg)-cicloalceniloxi, (Co-
Cg)-alcenil-(Cg-Cg)-cicloalceniloxi, (C1-Cg)-alcoxi-(C1-
Cq)-alcoxi, (C1-Cgq)-alcoxi-(C3-C4)-alceniloxi, carbamoilo,
(C1-Cg)-mono- ou -dialquilcarbamoilo, (C3-Cg)-mono- ou -
dicicloalquilcarbamoilo, (C1-Cg)-alcoxicarbonilo, (C3-Cg)-

cicloalcoxicarbonilo, (C1-Cg)—-alcanoiloxi, (C3-Cg)-
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cicloalcanoiloxi, (C1-Cg)-alcanoilamino, (C3-Cg) -
alcenoilamino, (C3-Cg)-cicloalcanoil-amino, (C3-Cg) -
cicleocalquil-(C1-C4)-alcanoilamino, os andlogos N-(C1-Cg)-
alguilamino dos quatrc Ultimos radicais referidos, (C1-
C10)-alguiltio, (C3-Cip)-alceniltic, (C3-Cigo)-alcinilltio,
(C3-Cg)-cicloalguiltio, (Cg-Cg)-cicloalceniltio, (C3-Cg)-
cicloalquil-(C1-Cg)-alquiltio, (Cq4-Cg)-cicloalcenil-(C1-
C4)-alquiltio, (C3-Cg)-cicloalquil-(C3-Cg4)-alceniltio, (Csa-
Cg)-cicloalcenil-(C3-C4)-alceniltio, (C1-Ca)-alguil-(C3-
Cg)-cicloalquiltio, (C2-C4)-alcenil-(C3-Cg)-cicloalquiltio,
(C2-C4)-alcinil-(C3-Cg)-cicloalquiltio, (C1-Cg)-alquil-(Ca-
Cg)-cicloalceniltio, (C2-Cg)-alcenil-(Cq-Cg)-cicloalcenil-
tio, (C1-C10)-alquilsulfinilo, (C3-Cg)-alcenilsulfinilo,
(C3-C4)-alcinilsulfinilo, (C3-C10)—-cicloalguilsulfinilo,
(C4-C1p)—-cicloalcenilsulfinilo, (C3-Cg)-cicloalquil-(C1-
C4)-alquilsulfinilo, (C4-Cg)—-cicloalcenil-(C1-C4)-alquil-
sulfinilo, (C3-Cg)—-cicloalquil-(C3-Cy4)-alcenilsulfinilo,
(C4-Cg)-cicloalcenil-(C3-C4)-alcenilsulfinilo, (C1-Cg)-
alquil-(C3-Cg)-cicloalquilsulfinilo, (C2-C4)-alcenil-(C3-
Cg)-cicloalquilsulfinilo, (Co-Cg)—-alcinil-(C3-Cg)-ciclo-
alquilsulfinilo, (C1-C4)—-alquil-(Cg-Cg)-cicloalcenil-
sulfinilo, (Co-C3)-alcenil-(Cg-Cg)-cicloalcenilsulfinilo,
(C1-C1p)—-alquilsulfonilo, (C3-Ci1p)-alcenilsulfonilo, (C3-

Ci10)-alcinilsulfonilo, (C3-C1Q)-cicloalquilsulfonilo, (C4-

C10)-cicloalcenilsulfonilo, (C3-Cg)-cicloalquil-(C1-C4)-
alquilsulfonilo, (C4-Cg)—-cicloalcenil-(C1-C4)-alquil-
sulfonilo, (C3-Cg)—-cicloalquil-(C3-C4)-alcenilsulfonilo,
(Cq4-Cg)—-cicloalcenil-(C3-Cg)-alcenilsulfonilo, (C1-Cg)-

alquil-(C3-Cg)-cicloalquilsulfonilo, (Co-Cg4)-alcenil-(Ca-
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Cg)-cicloalquilsulfonilo, (C3-Cg)—alcinil-(C3-Cg)-ciclo-
alguilsulfonilo, (C1-C4)—-alquil-(Cg-Cg)-cicloalcenil-
sulfonilo, (C3-Cq)—-alcenil-(Cq-Cg)-cicloalcenilsulfonilo,
(C1-C1p)-alquilamino, (C3-C10)-alcenilamino, (C3-C10) -
alcinilamino, (C3-Cg)-cicleoalguilamino, (Cg-Cg)-ciclo-
alcenilamino, (C3-Cg)-cicloalquil-(C1-Cg)-algquilamino, (C4-
Cg)-cicloalcenil-(C1-C4)-alguilamino, (C3-Cg)-cicloalquil-
(C3-C4)-alcenilamino, (C4-Cg)-cicloalcenil-(C3-C4)-alcenil-
amino, (C1-C4)-alquil-(C3-Cg)-cicloalguilamino, (Co-Ca)-
alcenil-(C3-Cg)-cicloalguilamino, (C2-Cg4)-alcinil-(C3-Cg)-
cicloalgquilamino, (C1-Cg)-alquil-(C4-Cg)-cicloalcenilamino,
(Co-Cq)—-alcenil-(C4-Cg)-cicloalcenilamino, o©os andlogos N-
(C1-C4)-alquilamino dos catorze ultimos radicais referidos,
(C1-C1p)-trialquilsililo, arilo, aroilo, heterociclil-
carbonilo, ariloxi, ariltio, arilamino, N-(C1-C4)-alquil-
arilamino, o©s analogos N-(C1-Cg)-alguilamino dos dois
Gltimos radicais referidos, aril-(C1-Cs4)-alcoxi, aril-(C3-
Cg)—-alceniloxi, aril-(C1-C4)-alquiltio, aril-(C3-Cyg)-
alceniltio, aril-(C1-C4)-alquilamino, aril-(C3-Cyg)-
alcenilamino, © andlogo N-(C1-C4)-alquilamino do ultimo
radical referido, aril-(C1-Cg)-dialquilsililo, diaril-(Cq1-
Cg)-alquilsililo, triarilsililo, heterociclilo, Thetero-
cicliloxi, heterocicliltio ou heterociclilamino, em que a
parte ciclica dos referidos radicais arilo ou heteroarilo
estd opcionalmente substituida por um ou mais radicais do
grupo halogéneo, ciano, nitro, amino, hidroxilec, tio, (C1-
C4)-alquilo, (C1-C4)-halogenocalquilo, (C3-Cg)-cicloalquilo,
(C1-Cg)-alcoxi, (C1-Cg)-halogenoalcoxi, (C1-C4)-alquiltio,

(C1-C4)-halogenocalquiltio, (C1-C4)—-alguilamino, (C1-Cg)-
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dialguilamino, trimetilsililo ou (C1-C4)-alcanoilo;

em que opcionalmente dois radicais alquilo R6, se estiverem
ligados ao  mesmo dtomo de carbono, podem  formar
conjuntamente com este atomo de carbono um sistema em anel

espiro, ou

opcionalmente dois radicais alquilo R6, que estdo ligados a
diferentes A4tomos de carbono, formam conjuntamente com ©
heterociclo alifatico de férmula (II) um sistema de anéis
condensados ou Dbiciclico ou ainda o sistema em anel
hetercalifdtico de fdérmula (II) e um sistema arilo ou
heteroarilo adicional cojuntamente formam um sistema de

anéis condensados;

e se RO representa (C1-Ci0)-alquilo, (C2-C1g)-alcenilo,
(C2-C1p)-alcinilo, (C3-C1p)-cicloalquilo, (Cg-C10) -
cicleoalcenilo ou (Cg-C10)-cicloalcinilo, 0s radicais
mencionados podem estar opcionalmente substituidos uma ou

mais vezes, preferencialmente por radicais r1L, e

Rl tem os significados indicados acima para R/ e
opcicnalmente em tocdos os grupcs designadops para R6, R7 e
R11 hidrogénio ligado a carbono pode estar substituido por
até trés datomos de halogéneo, no caso de fllor também até

a0 numero maximo.

4, Amidas de fdérmula (I) e o0s seus sals de

acordo com a reivindicagdo 3, em que A e/ou B representa
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uma unidade contendo pelo menos um A&tomo de -0-,

-5(0)0,1,2- ~-NR8- ou -SiR9R10- no anel, em que

R8  representa hidrogénio, (C1-C10)-alquilo, (C3-C1g)-
alcenilo, (C3-C10)-alcinilo, (C3-C10)—cicloalquilo, (Cq-
C10)-cicloalcenilo, arilo, heterociclilo, (C1-C10) -
alcanoilo, (C3-C1q0)-alcencilo, (C3-C10)-alcinoilo, (Cg-Cg)-
cicloalcanoilo, aroilo, heterociclilcarbonilo, carbamoilo,
(C1-Cg)—mono- ou -dialguilcarbamoilo, (C3-Cq1p)-mono- ou -
dicicloalquilcarbamoilo, (C1-C1p)-alcoxicarbonilo, (C3-
C10)-cicloalcoxicarbonilo, (C1-Ci1qg)—-alguilsulfonilo, (C3-
C10)-alcenilsulfonilo, (C3-Cg)-alcinilsulfonilo, (C3-C1Q)-
cicloalquilsulfonilo, (Cg4-C1q)-cicloalcenilsulfonilo, (C3-
C10)-cicloalquil-(C1-C1p)-alquilsulfonilo, (Ca-Cg)-ciclo-
alcenil-(C1-C4)-algquil-sulfonilo, (C3-Cg)-cicloalquil-(C3—
C4)-alcenilsulfonilo, (C4-Cg)-cicloalcenil-(C3-C4)-alcenil-
sulfonilo, (C1-Cs)-alguil-(C3-Cg)-cicloalquilsulfonilo,
(Co2-C4)—-alcenil-(C3-Cg)-cicloalguilsulfonilo, (Co-Cg) -
alcinil-(C3-Cg)-ciclo-alguilsulfonilo, (C1-C4)-alquil-(Csa-
Cg)-cicloalcenil-sulfonilo, (C2-C4)—-alcenil-(C4-Cg)-ciclo-
alcenilsulfonilo, hidroxilo, (C1-C10)-alcoxi, (C3-C10)-
alceniloxi, (C3-C1p)-alciniloxi, (C3-C10)-cicloalcoxi, (C4-
C10)-ciclo—-alceniloxi, (C3-Cg)-cicloalquil-(C1-C4)-alcoxi,
(Cq4-Cg)-cicloalcenil-(C1-Cg)-alcoxi, (C3-Cg)-cicloalquil-
(C3-Cg)-alceniloxi, (Ca-Cg)-cicloalcenil-(C3-C4g)-alcenil-
oxi, (C1-C4)-alquil-(C3-Cg)-cicloalcoxi, (Co-Cg)—-alcenil-
(C3-Cg)-cicloalcoxi, (Co-Cg)-alcinil-(C3-Cg)-cicloalcoxi,
(C1-Ca)-alquil-(Cg-Cg)-cicloalceniloxi, (Co-Cg)—-alcenil-

(Cq-Cg)-cicloalceniloxi, (C1-C4)-alcoxi-(C1-Cyg)-alcoxi,
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(C1-Ca)-alcoxi-(C3-Cg)-alceniloxi, ariloxi, aril-(C1-C10)-
alcoxi, aril-(C3-C10)-alceniloxi ou aril-(C3-C10)-
alciniloxi, e os radicais designados acima para R8 podem
estar opcionalmente substituidos por um ou mais radicais do
grupo ciano, nitro, amino, hidroxilo, tio, (C1-C4)-alquilo,
(C3-C1p)-cicloalquilo, (C1-Cgq)-alcoxi, (C1-Cq)-alquiltio,

(C1-C4)-alquilamino ou (C1-C4)-alcanoilo;

RY9 e R0 representam (C1-C1g)-alquilo, (C2-C1p0)-alcenilo,
(C2-C1p)-alcinilo, (C3-C1p)-cicloalquilo, (Ca-C10)-ciclo-
alcenilo, (Cg-C10)-cicloalcinilo, arilo, aril-(C1-Cg)-

alguilo ou heterociclilo,

e opcionalmente em todos 0s grupos mencionados para r8, RY
e R10 0 nidrogénio ligado a carbono pode estar substituido
por um a trés atomos de halogénec, no caso do flior também

até ao numero maximo.

5. Amidas de férmula (I) e os seus sals de
acordo com a reivindicacdo 3, em que RO € um heterociclo
ndc aromdtico com cinco a sete membros com uma ou duas
unidades de hetero &tomos A e/ou B, e também um grupo
carbonilo no anel, gque forma conjuntamente com a unidade
hetero ou as unidades heterc uma unidade de lactona ou de

lactama.

6. Amidas de fdérmula (I) e o0s seus sals de

acordo com a reivindicacdo 3, em que RO representa (C1-

Ci10)-algquilo, (C2-C1qg)-alcenilo, (C»-C1()-alcinilo, (C3-
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C10)-cicloalquilo, (Cg4-C10)-cicloalcenilo ou (Cg-C10) -
cicloalcinilo e o0s radicais indicados podem estar
opcionalmente substituidos uma ou mais vezes por radicais
r1l, em que Rl tem os significados atribuidos na

reivindicacao 3.

7. Amidas de férmula (I) e os seus sals de
acordo com a reivindicacdc 3, em que R7 & representa arilo,
aroilo, heterociclilcarbonilo, ariloxi, ariltio, arilamino,
N-(C1-C4)-alguil-arilamino, 0s andlogos N-(C1-C4) -
algquilamino dos dois tltimos radicais referidos, aril-(Ci1-
Cq)-alcoxi, aril-(C3-Cg)-alceniloxi, aril-(C1-Cg)-alquil-
tio, aril-(C3-C4)-alceniltio, aril-(C1-C4)-alquilamino,
aril-(C3-C4)-alcenilamino, o andlogo N-(C1-Cg)-alguilamino
do ultimo radical referido, aril-(C1-Cg)-dialquilsililo,
diaril-(C1-Cg)-alguilsililo, triarilsililo, heterociclilo,
heterocicliloxi, heterocicliltio ou heterociclilamino, em
que a parte ciclica dos radicais arilo ou heterociclilo
referidos estd opcionalmente substituida por um ou mais
radicais do grupo de halogéneo, c¢iano, nitro, amino,
hidroxilo, tio, (C1-Cg)-alquilo, (C1-Cg)-halogencalquilo,
(C3-Cg)-cicloalquilo, (C1-Cg)-alcoxi, (C1-C4)-alquiltio,

(C1-C4)-alquilamino ou (C1-C4)-alcanoilo.
8. Amidas de férmula (I) e os seus sals de
acordo com qualguer das reivindicagdes 1 a 7, em que X ¢é

-CH-, Y representa -0- e n é 0.

9. Amidas de fdérmula (I) e o0s seus sals de
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acordo com qualquer das reivindicacgées 1 a 8, em que Rl &

(C1-C4)—-alguilo substituidc uma ou mais vezes por F e/ou

Cl.

10. Amidas de férmula (I) e os seus sails de

acordo com a reivindicacdo 9, em que Rl ¢é CF3, CHF2 ou

CFoCl.

11. Processo para a preparacdo de amidas de
férmula (I) e os seus salis de acordo com qualquer das
reivindicacdes 1 a 10, compreendendo a conversac de um

dcido carboxilico de férmula (III),

{E

em que ¥, Rl e n tém os significados atribuidos na
reivindicacdo 1, na forma de um derivado activado deste
dcido, na presenca de uma base, com um composto de fdérmula
(IV) em que R4 e RO tém os significados atribuidos na

reivindicacdo 1

HNR4RD (IV).

12. Agente com efeito 1insecticida, acaricids,

ixodicida, namticida, moluscicida ou fungicida,

caracrerizado por um teor de pelo menos um composto de
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férmula (I) ou um seu sal de acordo com qualquer das

reivindicagbes 1 a 10.

13. Agente de acordo com a reivindicacdo 12

misturado com veiculos e ou substdncias tensoactivas.

14. Utilizacdo dos compostos de férmula (I) ou
0s seus sals de acordo com qualquer das reivindicagdes 1 a
10 para controlo de pragas do grupo dos 1insectos e
aracnideos, excluindo utilizacgdes para tratamento do corpo

humano ou animal.

15, Utilizacgac de acordo com a reivindicacao 14

para controlo de pragas em plantas transgénicas cultivadas.

16. Utilizacao dos compostos de fdérmula (I) ou
dos seus sails de acordo com qualquer das reivindicagdes 1 a
10, para defesa contra ou para expulsdo de pragas e/ou

insectos nocivos.

17. Utilizacado dos compostos de férmula (I) ou
dos seus sais de acordo com qualquer das reivindicagbes 1 a
10, para preparagdo de um produto medicina humano e/ou

produto medicinal animal.

18. Utilizacdo dos compostos de formula (I) ou
dos seus sais de acordo com qualquer das reivindicagbes 1 a
10, para a preparagdo de um produto medicinal para controlo

de endo- e ectoparasitas.
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19. Método para controlc de insectos, aracnideos
e/ou nemdtodos, em que uma quantidade eficaz de um composto
de férmula (I) ou dos seus sals de acordo com qualquer das
reivindicacbes 1 a 10 ¢ aplicaca nas pragas ou no sitio do
efeito desejado, excluindo métodos para tratamento do corpo

humano ou animal.

20. Método para defesa contra ou para expulsédo
de pragas, em gue um ou mais compostos de férmula (I) ou os
seus sals de acordo com qualquer das reivindicagbes 1 a 10
sdo aplicados no sitio do qual as pragas sao para manter

afastadas ou expulsas.

Lisboa, 10 de Agosto de 2007
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