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“COMPOSTOS, PROCESSOS PARA A PREPARAGCAO DE UM COMPOSTO,
COMPOSIGAO FUNGICIDA E METODO PARA COMBATE PREVENTIVO OU
CURATIVO DOS FUNGOS FITOPATOGENICOS"

CAMPO DA INVENGAD

A presente invencio refere-se aos novos derivados de N-[2-(2-
piridiniljetiljcarboxamidas, ao seu processo de preparagdo, ao seu uso como
fungicidas, em particular, na forma de composigdes fungicidas, e acs metodos
para o controle dos fungos fitopatogénicos de plantas mediante o uso de tais
compostos ou suas composigées.

ANTECEDENTES DA INVENCAQ

O documento WO 01/119865, apresenta uma familia ampla de
compostos fungicidas, a qual cobre de modo genérico, os compostos de acordo
com a presente invengao. No entanto, os compostos de acordo com a presente
invencdo ndo sAo especificamente apresentados nesse documento, e a sua
atividade como fungicidas néo foi testada.

E sempre de grande interesse na agricultura o uso de compostos
pesticidas mais ativos do que os compostos ja conhecidos pelos tecnicos no
assunto, a fim de diminuir a quantidade de ingrediente ativo usada pelo fazendeiro, de
modo a manter uma eficacia pelo menos equivalente a dos compostos ja conhecidos.

Foi descoberta agora uma nova familia de compostos,
selecionados de uma familia ampla de compostos, que possuem as
caracteristicas mencionadas acima.

DESCRICAO RESUMIDA DA INVENGCAO

Por conseguinte, a presente invencgao refere-se ao derivado de N-

[2-(2-piridinil)etillcarboxamida de formula geral (1}):

(),
Nf ‘ T)L Het
R {0
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na qual:

- X pode ser um atomo de oxigénio ou um atomo de enxofre;

- Y pode ser o mesmo ou diferente e pode ser um atomo de
halogénio, um grupo nitro, um grupo ciano, um hidroxi, um grupo carboxila,
uma alquila C4-Cg, uma halogenoalquila C¢-Cs que possui de um a cinco
atomos de halogénio, um alquilamino C4-Cg, um dialquilamino C¢-Cs, um alcoxi
C+-Cs, um halogenoalcoxi C1-Cg que possui de um a cinco atomos de
halogénio, um alquiltio C1-Cg, um halogenoalquiltio C1-Cs que possui de um a
cinco atomos de halogénio, um alceniloxi C,-Cg, um halogenoalceniléxi C»-Cs
que possui de um a cinco atomos de halogénio, um alciniléxi C3-Cg, um
halogenoalciniloxi C3-Cs que possui de um a cinco atomos de halogénio, uma
cicloalquila C3-Cg, uma alcoxicarbonila C¢-Cg, uma alquilsulfinila C4-Cg, uma
alquilsulfonila C4-Cg, uma halogenoalquilsulfinila C4-Cg que possui de um a
cinco atomos de halogénio, uma halogenoalquilsulfonila C¢-Cg que possui de
um a cinco atomos de halogénio ou uma alcoximino-C-Cg-alquila-C1-Ceg;

- R" pode ser um atomo de hidrogénio, um grupo ciano, um grupo
nitro, um grupo formila, uma alquila C4-Cs, uma alquilcarbamoila C+-Cs, uma
alquenila C,-Cg, uma alquinila C»-Cs, uma halogenoalquila C4-Cg que possui de
um a sete atomos de halogénio, uma alcéxi-Cq-Cs-alquila-C1-Cs, uma
cianoalquila C4-Cs, uma aminoalquila C4-Cs, uma cicloalquila C3-Cg, uma
alquilcarbonila C4-Cg, uma halogenoalquilcarbonila C4-Cg, que possui de um a
cinco atomos de halogénio, uma alcéxi-Cq-Cg-alquilcarbonila-C4-Cgs, uma
alquilsulfanila-C+-Cs ou uma halogenoalquilsulfanila C¢-Cs que possui de um a
cinco atomos de halogénio;

-npodeser1,2,30u4;e

- Het representa um heterociclo nao-fundido com cinco, seis ou
sete membros opcionalmente substituido com um, dois ou trés heteroatomos,

os quais podem ser iguais ou diferentes; Het é ligado por um atomo de
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carbono.

No contexto da presente invengao:

- 0 halogénio refere-se ao flior, bromo, cloro ou iodo;

- 0 heteroatomo refere-se ao N, O ou S.

De acordo com a presente invencdo, X representa um atomo de
oxigénio ou um atomo de enxofre. De preferéncia, X representa um atomo de
oxigénio.

De acordo com a presente invengdo, a 2-piridila pode ser
substituida em cada posig¢ao por (Y),, em que Y e n sdo tal como definido
acima. De preferéncia, a presente invencao refere-se ao derivado de N-
[2-(2-piridinil)etilJcarboxamida de férmula geral (I) em que as
caracteristicas diferentes podem ser escolhidas sozinhas ou em
combinagido, como sendo:

- no que se refere an, n € 1 ou 2. De maior preferéncia, n é 2.

- no que se refere a Y, pelo menos um dos substituintes de Y é
um atomo de halogénio, uma alquila C1-Cg, uma halogenoalquila C+-Cs que
possui de um a cinco atomos de halogénio ou uma alcoxi-C4-Cg-alquilcarbonila-
C4-Cs. De maior preferéncia, pelo menos um dos substituintes de Y é uma
halogenoalquila C4-Cgs que possui de um a cinco atomos de halogénio. Ainda
com maior preferéncia, pelo menos um dos substituintes de Y é o -CFs.

- no que se refere as posi¢gdes nas quais a 2-piridila é substituida,
a 2-piridila é substituida na posigao 3 e/ou 5.

Ainda de maior preferéncia, o substituinte na posi¢cao 5- é o -CF.

De acordo com a presente invengao, o termo "Het" do composto
de férmula geral (I) pode ser um heterociclo, ndo-fundido, com anel de cinco
membros. Os exemplos especificos dos compostos da presente invengdo em
que “Het” é um heterociclo de cinco membros incluem:

* Het representa um heterociclo de férmula geral (ll)
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na qual:

- R? e R® podem ser iguais ou diferentes e podem ser um atomo
de hidrogénio, um atomo de halogénio, um grupo amino, um grupo nitro, uma
alquila C4-C4 ou uma halogenoalquila C4-C4 que possui de um a cinco atomos
de halogénio; e

- R* pode ser um atomo de hidrogénio, um atomo de halogénio,
um grupo nitro, uma alquila C1-C4 ou uma halogenoalquila C4-C4 que possui de
um a cinco atomos de halogénio.

* Het representa um heterociclo de férmula geral (ll)
R7
/\
R™ Yo~ R (11

na qual:

- R® pode ser um atomo de hidrogénio, um atomo de halogénio,
uma alquila C4-C4 ou uma halogenoalquila C4-C4 que possui de um a cinco
atomos de halogénio; e

- R® e R’ podem ser iguais ou diferentes e podem ser um atomo
de hidrogénio, um atomo de halogénio, um grupo amino, uma alquila C4-C4 ou
uma halogenoalquila C1-C4 que possui de um a cinco atomos de halogénio.

* Het representa um heterociclo de férmula geral (V)

na qual:



- R? pode ser um atomo de halogénio, uma alquila C1-C4 ou uma
halogenoalquila C4-C4 que possui de um a cinco atomos de halogénio; e

- R® pode ser um atomo de hidrogénio, uma alquila C,-C4 ou uma
halogencalquila C,-C4 que possui de um a cince atomos de halogénio.

5 ¥ Het representa um heterociclo de férmula geral (V)
Rl R

R0 g
(V)

na qual:

- R e R" podem ser iguais ou diferentes e podem ser um atomo
de hidrogénio, um atomo de halogénio, uma alquila C+-Cy, uma halogenoalquila
C4-C4 que possui de um a cinco atomos de halogénio, um alquiltio C4-C4, uma

10 alquilsulfonila C4-C4, uma fenila, opcionalmente substituida por um atomo de
halogénio, ou uma alquila C4-C4 ou uma piridila, opcionalmente substituida por
um atomo de halogénio, ou uma alquila C1-Cy; €

- R' pode ser um atomo de hidrogénio, um atomo de halogénio,
um grupo ciano, uma alquila C,-C4, uma halogenoalquila C1-C,4 que possui de

15 um a cinco atomos de halogénio ou um halogenoalcoxi C4-Cs que possui de um
a cinco atomos de halogénio.

* Het representa um heterociclo de formula geral (V1)

4

R
T3
R R

5
v

na qual:
-R™ e R™ podem ser iguais ou diferentes e podem ser um atomo de
20 hidrogénio, um atomo de halogénio, uma alquila C+-Cy4, um alquildxi C4-Cs ou uma

halogenoalguila C4-C4 gue possui de um a cinco atomos de halogénio; e
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-R" pode ser um atomo de hidrogénio, um atomo de halogénio,
uma alquila C4-C4 ou uma halogenocalquila C4-C4 que possui de um a cinco
atomos de halogénio.

* Het representa um heterociclo de férmula geral (VII)
RlG

/N

RIT N
EEIS

na qual:

- R pode ser um atomo de hidrogénio, um atomo de halogénio,
um grupo ciano, uma alquila C4+-C4 ou uma halogencalquila C+-C4 gque possui
de um a cinco atomos de halogénio,

- R e R"™ podem ser iguais ou diferentes e podem ser um atomo
de hidrogénio, um atomo de halogénio, uma alquila C:-C; ou uma
halogenoalquila C4-C4 que possui de um a cinco atomos de halogénio; e

- R"™ pode ser um atomo de hidrogénio, um grupo ciano, uma
alquila C,-C4, uma halogenoalquila C1-C4 gue possui de um a cinco atomos de
halogénio, uma alcdxi-Cq-Cs-alquila-C4-C4, uma hidroxialquila C4-C4, uma
alquilsulfonila C4-C4, uma diaminosulfonila(alquil-C4-C4) ., uma alquilcarbonila
C1-Cs, uma fenilsulfonila opcionalmente substituida por um atomo de halogénio
ou uma alguila C4-C4, ou uma benzoila opcionalmente substituida por um
atomo de halogénio ou uma alquila C4-Cs.

* Het representa um heterociclo de férmula geral (Vi)
R: R*Z

I
R (VIID)

na qual:
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- R pode ser um atomo de hidrogénio, um grupo ciano, uma
alquila C4-C4, uma halogenoalquila C4-C4 que possui de um a cinco atomos de
halogénio, uma alcoxi-Cy-Cs-alquila-Cy-C4, uma hidroxialquila C4-C4, uma
alquilsulfonila C4-C4, uma diaminosulfonila{alguil C,-C4), uma alquilcarbonila C;-
Ce, uma fenilsulfonila opcionalmente substituida por um atomo de halogénio ou
uma alguila C4-C4, ou uma benzoila opcionalmente substituida por um atomo
de halcgénic ou uma alquila C-Cy; e

- R*", R#” ¢ R*™ podem ser iguais ou diferentes e podem ser um
atomo de hidrogénio, um atomo de halogénio, um grupo ciano, uma alquila C;-
C,, uma halogenoalquila C4-C,; que possui de um a cinco atomos de halogénio
ou uma alquilcarbonila C4-C,.

* Het representa um heterociclo de férmula geral (1X)

RS
Rz#/ﬁ 0 \
(IX)

na qual:
- R* pode ser um atomo de hidrogénio ou uma alquila C4-Cy; e
-R* pode ser um atomo de halogénio, uma alguila C4-Cs ou uma
halogenoalquila C4-C4 que possui de um a cinco atomos de halogénio.
* Het representa um heterociclo de férmula geral (X)

RZ‘S/E—KRZ?

0
X)

na qual;
-R* pode ser um atomo de hidrogénic ou uma alquila C+-Cy; e
- R¥ pode ser um atomo de halogénio, uma alquila C4-C4, uma

halogenocalquila C4-C4 que possui de um a cinco atomos de halogénio ou uma



fenila opcionalmente substituida por um atomo de halogénio ou uma alquila C+-

Cs.
* Het representa um heterociclo de férmula geral (XI)
R
N
23/& \
R
S
XD
na qual:
5 - R?® pode ser um atomo de hidrogénio, um atomo de halogénio,

um grupo amino, um grupo ciano, um alquilamino C4-C4, um diamino(alquil C;-
C4), uma alquila C4-C4, uma halogenoalquila C1-C4 que possui de um a cinco
atomos de halogénio ou uma fenila opcionalmente substituida por um atomo de
halogénio ou uma alquila C¢-C4; €

10 - R® pode ser um atomo de halogénio, uma alquila C1-C4 ou uma
halogenoalquila C1-C4 que possui de um a cinco atomos de halogénio.

* Het representa um heterociclo de férmula geral (XII)

5
R30/L S R3 I

- R¥ pode ser um atomo de hidrogénio, um atomo de halogénio,

(X1I)

na qual:

15 um grupo amino, um grupo ciano, um alquilamino C4-C4, um diamino(alquil C4-
C4), uma alquila C41-C4 ou uma halogenoalquila C1-C4 que possui de um a cinco
atomos de halogénio; e

-R*' pode ser um atomo de halogénio, uma alquila C4-C4 ou uma
halogenoalquila C1-C4 que possui de um a cinco atomos de halogénio.

20 * Het representa um heterociclo de férmula geral (XIIl)
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R3

na qual:

- R* pode ser um atomo de hidrogénio, um atomo de halogénio,
um grupo ciano, um grupo nitro, uma alquila C4-C4, uma halogenoalquila C1-C4
que possui de um a cinco atomos de halogénio, uma cicloalquila C3-Cs, um
alcoxi C1-C4, um halogenoalcéxi C4-C4 que possui de um a cinco atomos de
halogénio, um alquiltio C1-C4, um halogenoalquiltio C1-C4 que possui de um a
cinco atomos de halogénio, um grupo aminocarbonila ou uma
aminocarbonilalquila C41-Cy;

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

- R* pode ser um atomo de hidrogénio, uma fenila, uma alquila
C4-C4, uma halogenoalquila C4-C, que possui de um a cinco atomos de
halogénio, uma hidroxialquila C1-C4, uma alquenila C»-Cg, uma cicloalquila Cs-
Cs, uma alquiltio-C4-C4-alquila-C4-C4, uma halogenoalquiltio-C4-C4-alquila-C+-C4
gue possui de um a cinco atomos de halogénio, uma alcéxi-C1-Cy-alquila-C4-Cq4
ou uma halogenoalcoxi C41-Cy-alquila-C4-C4 que possui de um a cinco atomos
de halogénio.

* Het representa um heterociclo de féormula geral (XIV)
R35

na qual:



10

15

20

10

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

- R% pode ser um atomo de hidrogénio, um atomo de halogénio,
um grupo ciano, uma alquila C4-C4, um alcéxi C1-C4, um halogenoalcoxi C1-Cy
gue possui de um a cinco atomos de halogénio ou um alquiltio C¢-Cy4; e

- R¥ pode ser um atomo de hidrogénio, uma alquila C4-C4, uma
halogenoalquila C4-C4 que possui de um a cinco atomos de halogénio, uma
hidroxialquila C4-C4, uma alquenila C»-Cg, uma cicloalquila Cs-Cs, uma alquiltio
C4-Cy-alquila-C4-C4, uma halogenoalquiltio-C4-Cy4-alquila-C¢-C4 que possui de
um a cinco atomos de halogénio, uma alcéxi-Cq-Cs-alquila-C4-C4, uma
halogenoalcéxi-C4-Cy4-alquila-C1-C4 que possui de um a cinco atomos de
halogénio ou uma fenila opcionalmente substituida por um atomo de halogénio,
uma alquila C4-C4, uma alcoxialquila C4-C4 ou um grupo nitro.

* Het representa um heterociclo de férmula geral (XV)

na qual:

- R*® pode ser um atomo de hidrogénio, um atomo de halogénio,
um grupo ciano, um grupo nitro, uma alquila C4-C4, uma halogenoalquila C1-C4
que possui de um a cinco atomos de halogénio, uma cicloalquila C3-Cg, um

alcoxi C4-C4, um halogenoalcoxi C1-C4 que possui de um a cinco atomos de
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halogénio, um alquiltio C1-C4, um halogenoalquiltio C1-C4 que possui de um a
cinco atomos de halogénio, uma aminocarbonila ou uma aminocarbonilalquila
C1-Cq;

- R* pode ser um atomo de hidrogénio, um atomo de halogénio,
um grupo ciano, uma alquila C4-C4, um alcéxi C4-C4, um alquiltio C4-C4 ou uma
halogenoalquila C1-C4 que possui de um a cinco atomos de halogénio;

-R% pode ser um atomo de hidrogénio, uma fenila, uma benzila,
uma alquila C4-C4, uma halogenoalquila C¢-C4 que possui de um a cinco
atomos de halogénio, uma hidroxialquila C¢-C4, uma alquenila C»-Cg, uma
cicloalquila C3-Cg, uma alquiltio-C4-C4-alquila-C4-C4, uma halogenoalquiltio-Cs-
Cs-alquila-C4-C4 que possui de um a cinco atomos de halogénio, uma alcéxi C+-
Cs-alquila-C4-C4, uma halogenoalcoxi-C1-C4-alquila-C1-C4 que possui de um a
cinco atomos de halogénio.

* Het representa um heterociclo de formula geral (XVI)

R42

A
R4l

~0
XV])
na qual:
R*' e R* podem ser iguais ou diferentes e podem ser um atomo
de hidrogénio, um atomo de halogénio, uma alquila C4+-C; ou uma
halogenoalquila C+-C4 que possui de um a cinco atomos de halogénio.

* Het representa um heterociclo de férmula geral (XVII)
r%

na qual:
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R*® e R* podem ser iguais ou diferentes e podem ser um atomo
de hidrogénio, um atomo de halogénio, uma alquila C4-C4, uma halogenoalquila
C1-C4 que possui de um a cinco atomos de halogénio, uma fenila
opcionalmente substituida por um atomo de halogénio ou uma alquila C4-C4, ou

5 uma heterociclila opcionalmente substituida por um atomo de halogénio ou
uma alquila C4-Cj.
* Het representa um heterociclo de féormula geral (XVIII)

R46 R45

JN

~

© (XVIID)

na qual:
R* e R* podem ser iguais ou diferentes e podem ser um atomo
10 de hidrogénio, um atomo de halogénio, uma alquila C4+-C4 ou uma
halogenoalquila C4-C4 que possui de um a cinco atomos de halogénio.

* Het representa um heterociclo de formula geral (XIX)
R

™S (XIX)

na qual:
R* pode ser um atomo de halogénio, uma alquila C4-C4 ou uma
15  halogenoalquila C¢-C4 que possui de um a cinco atomos de halogénio.

* Het representa um heterociclo de férmula geral (XX)
N{If}N
R

na qual:
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- R*® pode ser um atomo de halogénio, uma alquila C1-C4 ou uma
halogenoalquila C1-C4 que possui de um a cinco atomos de halogénio; e
- R* pode ser um atomo de hidrogénio, uma alquila C4-C4, uma
halogenoalquila C4+-C4 que possui de um a cinco atomos de halogénio, ou uma
5 fenila opcionalmente substituida por um atomo de halogénio ou uma alquila C1-
Cs.

* Het representa um heterociclo de formula geral (XXI)

RSD J‘!

N S
SN (XKD

na qual:
R*® pode ser um atomo de halogénio, uma alquila C4-C4 ou uma
10  halogenoalquila C1-C4 que possui de um a cinco atomos de halogénio.

De acordo com a presente invengao, o termo "Het" do composto
de féormula geral (1) pode ser um heterociclo com um anel de seis membros,
nao-fundido. Os exemplos especificos dos compostos da presente invengao,
em que “Het” é um heterociclo de seis membros incluem:

15  * Het representa um heterociclo de férmula geral (XXII)

R53 \ RS 1
R N/

(XXII)

na qual:

- R® pode ser um atomo de hidrogénio, um atomo de halogénio,
um grupo hidréxi, um grupo ciano, uma alquila C4-C4, uma halogenoalquila C+-
Cs que possui de um a cinco atomos de halogénio, um alcéxi C1-C4, um

20 alquiltio C4-C4, um halogenoalquiltio C4+-C4 que possui de um a cinco atomos de
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halogénio ou um halogenocalcéxi Cq-C; que possui de um a cinco atomos de
halogénio;

- R% R% e R™, o0s quais podem ser iguais ou diferentes, podem
ser um atomo de hidrogénio, um atomo de halogénio, um grupo ciano, uma
alquila C4-C4, uma halogenoalquila C4-C4 que possui de um a cinco atomos de
halogénio, um alcéxi C1-Cs, um alquiltio C4-C4, um halogenoalcoxi C41-Cs que
possui de um a cinco atomos de halogénio, uma alguilsulfinila C4-Cs cu uma

alquilsulfonila Cy-Cy.

* Het representa um heterociclo de férmula geral (XXIII}
RS&

na qual:

- R®® pode ser um atomo de hidrogénio, um atomo de halogénio,
um grupe hidréxi, um grupo cianc, um grupo amino {reiv 33), uma alquila C-C,,
uma halogenoalquila C4-C4 que possui de um a cinco atomos de halogénio, um
alcdxi C4-Cy, um alquiltio C4-Cs, um alqueniltio C,-Cs, um halogenoalquiltio Cs-
C4 gque possui de um a cinco atomos de halogénio, um halogenoalcoxi C-Cy
gque possui de um a cinco atomos de halogénio, um fenildxi opcionalmente
substituido por um atomo de halegénio ou uma alquila C4-C4, ou um feniltio
opcionalmente substituide por um atome de halogénio ou uma alquila C-Cy;

- R®™ R* e R®®, os quais podem ser iguais ou diferentes, podem
ser um atomo de hidrogénio, um atomo de halogénio, um grupo ciano, uma
alquila C4-C4, uma halogenoalquila C+-C; que possui de um a cinco atomos de
halogénio, um alcoxi C1-C4, um alguiltio C4-C4, um halogenoalcoxi Cq-C4 que
possui de um a cinco atomos de halogénio, uma alquilsulfinila C4-C4, uma

alquilsulfonila C4-C4 ou uma N-morfolina opcionalmente substituida por um
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atomo de halogénio cu uma alquila C,-C4, ou uma tienila opcionalmente
substituida por um atomo de halogénio ou uma alquila C4-C..

* Het representa um heterociclo de férmula geral (XXIV)

53 5y
R [ R
R5ﬂ Mfz Rﬁﬂ'
(XXIV)
na qual:
5 R¥ R® R® e R¥ os quais podem ser iguais ou diferentes,

podem ser um atomo de hidrogénio, um atomo de halogénio, um grupe hidroxi,
um grupo ciano, uma alquila C4-C4, uma halogenoalquila C4-C4 que possui de
um a cinco atomos de halogénio, um alcdxi C4-Ca, um alquiltio C4-C4, um
halogenoalquiltio C,-C4; que possui de um a cinco atomos de halogénio, um

10 halogenoalcdxi C4-Cs que possui de um a cinco atomos de halogénio, uma
alguilsulfinila C4-C4 ou uma alquilsulfonila C4-C4.

* Het representa um heterociclo de formula geral (XXV)

RM/ Rﬁ3

(XXV)
na qual:
- R® pode ser um atomo de hidrogénio, um atomo de halogénio,
15 uma alquila C;-Cs ou uma halogenocalquila C-C; que possui de um a cinco
atomos de halogénio;

- R% pode ser um atomo de hidrogénio, uma alquila C4-C4, uma
halogenocalquila C+-C,; que possui de um a cinco atomos de halogénio, uma
alcoxicarbonila C4-Cg, uma benzila opcionalmente substituida por um a trés

20  atomos de halogénio, uma benziloxicarbonila opcionalmente substituida por um

a trés atomos de halogénio ou uma heterociclila.
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* Het representa um heterociclo de férmula geral (XXVI)

na qual;
- R™ pode ser um atomo de hidrogénio, um atomo de halogénio,
um grupo hidréxi, um grupo ciano, uma alquila C+-Ca, uma halogenoalquila C4-
5 €4 que possui de um a cinco atomos de halogénio, um alcoxi C4-Cs, um
alquiltio C4-C4, um halogenocalquiltio C4-C4 que possui de um a cinco atomos de
halogénio ou um halogenoalcéxi C,-Cq que possui de um a cinco atomos de
halogénio;
- R%® pode ser um atomo de hidrogénio, uma alquila C4-C4, uma
10 halogenoalquila C+-C4 que possui de um a cinco atomos de halogénio ou uma
benzila.

* Het representa um heterociclo de férmula geral (XXVII)
- Xjf

- X' pode ser um atomo de enxofre, -SO-, -SO;- ou -CH,-;

(XXVID)

na qual:

15 - R* pode ser uma alquila C;-Cs ou uma halogenoalquila C-Cs
gue possui de um a cinco atomos de halogénio, e
- R®® & R® podem ser iguais ou diferentes e podem ser um atomo
de hidrogénio ou uma alquila C-C,.

* Het representa um heterociclo de férmula geral {(XXVIII)

R
W
5

XX VIHY
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na qual;

- R™ pode ser uma alquila C4-C4 ou uma halogenoalquila C4-Cs
que possui de um a cinco atormnos de halogénio;
* Het representa um heterociclo de formula geral (XXIX}

5 K
(XXIX)
na qual:
- R™ pode ser uma alquila C1-Cs ou uma halogenoalquila C1-Cs

que possui de um a cinco atomos de halogénio.

* Het representa um heterociclo de férmula geral (XXX)

N
od

(XXX)

na qual:

R pode ser um atomo de hidrogénio, um atomo de halogénio,
uma alquila C4-C4 ou uma halogenoalquila C4-C4 que possui de um a cinco
atomos de halogénio.

A presente invengdo tambem se refere a um processo para a
preparac&o do composto de férmula geral (). Desse modo, de acordo com um
aspecto adicional da presente invengao, é apresentado um processoe para a
preparagac do composto de formula geral (1) tal como definido acima, ¢ qual
compreende a reagio de um derivado de acido carboxilico de férmula geral (A)

X

G Het

(A)
na qual:

- Het e tal como definido acima;
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- G pode ser um atomo de halogénio, um grupo hidroxi ou um
alcoxi Cq-Ca;
com um derivado 2-piridina de formula geral (B)
(Vo
=

D
N }I\HI
R (B)

na qual Y, R' e n sao tal como definido acima; na presenca de um
catalisador se G for um grupo hidroxi ou um alcoxi C4-Cs, ou na presenca de
um aglutinante acido se G for um &tomo de halogénio.

De acordo com a presente invengdo, 0 processo para a preparagao
do composto de formula geral (I} € executado na presenca de um catalisador se G
for um grupo hidréxi ou um alcoxi Ci-Cs. O catalisador apropriado inclui os
reagentes de acoplamento diciclohexilcarbodiimida, N N-carbonildimidazol,
hexafluorofosfato de bromotripirrolidinofosfonio e timetilaluminio.

De acordo com a presente invengdo, o processo para a
preparacgio do composto de formula geral {1} é executado na presenga de um
aglutinante acido se G for um atomo de halogénio. O aglutinante acido
apropriado inclui os carbonatos, o alcali aquoso ou as aminas terciarias.

A presente invenc¢io também se refere a um outro processo para
a preparacado do composto de formula geral (1). Desse modo, de acordo com
um aspecto adicional da presente inven¢do, é apresentado um segundo
processo para a preparacao do composto de formula geral (1) tal como definido
acima, 0 qual compreende a reagdo de um derivado anidrido de acido

carboxilico de formula geral (C)

.
)

na qual:
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- Het e tal como definido acima;
- W pode ser definido como Het ou uma alquila C4-Cg;

com um derivado 2-piridina de férmula (D)
Y},

f

o
A o

na qual R' e n sdo tais como definido acima; na presenga de um
agente redutor.

De acordo com a presente invengao, o segundo processo para a
preparagac do composto de formula geral {l) € executado na presenga de um
agente redutor. O agente redutor apropriade inclui Hz e NaBH.,.

O composto de acordo com a presente invengdo pode ser
preparado de acordo com 0s processos gerais de preparagaoc descritos acima.
Mo entanto, deve ficar compreendido que © técnico no assunto podera adaptar
esse método de acordo com os detalhes especificos de cada um dos
compostos, os quais se deseja sintetizar. Por exemplo, 0s processos
mencionados acima podem ser executados na presenca de um diluente, caso
apropriado. Se for apropriado, o segundo processo para a preparagdo do
composto de formula geral (I} tambem pode ser executado na presenga de um
catalisador, tal como NiClz-H20 ou COCI3-H,0.

Alguns dos compostos intermediarios usados para a preparacao
do composte de farmula geral (1} s30 inovadores. Portanto, a presente invengao
também se refere a compostos intermediarios inovadores Uteis para a
preparacdo do composto de formula geral {l). Desse modo, de acordo com a
presente invengao, e apresentado um composto inovador de formula geral (E)

(AR
=

L
M MNH

Z—T
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na qual:

- Z pode ser igual ou diferente e pode ser um atomo de halogénio,
um grupo nitro, um grupo ciano, um hidréxi, um grupo carboxila, uma alquila
C1-Cs, uma halogenoalquila C4-Cs que possui de um a cinco atomos de
halogénio, um halogenoalcéxi C1-C¢ que possui de um a cinco atomos de
halogénio, um alquiltio C41-Cs, um halogenoalquiltio C1-Cg que possui de um a
cinco atomos de halogénio, um alceniloxi C,-Cg, um halogenoalceniléxi C»-Cs
que possui de um a cinco atomos de halogénio, um alciniléxi C3-Cg, um
halogenoalciniloxi C3-Cs que possui de um a cinco atomos de halogénio, uma
cicloalquila C3-Cg, uma alcoxicarbonila C¢-Cg, uma alquilsulfinila C4-Cg, uma
alquilsulfonila C4-Cg, uma halogenoalquilsulfinila C4-Cs que possui de um a
cinco atomos de halogénio, uma halogenoalquilsulfonila C1-Cg que possui de
um a cinco atomos de halogénio ou uma alcoximino-C-Cg-alquila-C1-Ceg;

- Z" pode ser um atomo de halogénio ou uma alquila C1-Cg;

-R" e n s@o tal como definido acima.

A presente invengdo também se refere a uma composi¢cao
fungicida a qual compreende uma quantidade eficaz de um material ativo de
férmula geral (I). Desse modo, de acordo com a presente invengao, é
apresentada uma composi¢cdo fungicida que compreende, na forma de um
ingrediente ativo, uma quantidade eficaz de um composto de férmula geral (1),
tal como definido acima, e um veiculo ou uma carga agricolamente aceitavel.

No presente relatério descritivo, o termo "suporte" denota um
material natural ou sintético, organico ou inorganico, com o qual o material ativo
€ combinado para que o torne mais facil de aplicar, principalmente as partes da
planta. Tal suporte é, desse modo, geralmente inerte e deve ser agricolamente
aceitavel. O suporte pode ser um sélido ou um liquido. Os exemplos de
suportes apropriados incluem argilas, silicatos naturais ou sintéticos, silica,

resinas, ceras, fertilizantes solidos, agua, alcoois, em particular o butanol,
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solventes organicos, 6leos minerais e vegetais e os derivados destes. As
misturas de tais suportes também podem ser usadas.

A composicao também pode compreender componentes
adicionais. Em particular, a composigcao também pode compreender um
tensoativo. O tensoativo pode ser um emulsificante, um agente dispersante ou
um agente umectante do tipo ibnico ou nao-idnico, ou uma mistura de tais
tensoativos. Pode ser feita referéncia, por exemplo, aos sais do acido
poliacrilico, sais do acido lignosulfénico, sais do acido fenolsulfénico ou
naftalenosulfénico, policondensados do 6xido de etileno com alcoois graxos ou
com acidos graxos ou com aminas graxas, fendis substituidos (em particular
alquilfendis ou arilfendis), sais de ésteres do acido sulfosuccinico, derivados da
taurina (em particular os tauratos de alquila), ésteres fosféricos dos alcoois ou
fendis polioxietilados, ésteres dos acidos graxos de polidis, e derivados dos
compostos acima que contém funcdes de sulfato, sulfonato e fosfato. A
presenca de pelo menos um tensoativo €, em geral, essencial quando o
material ativo e/ou o suporte inerte sdo insoluveis em agua e quando o agente
do vetor para a aplicagdo é a agua. De preferéncia, o teor do tensoativo pode
se situar entre 5% e 40% em peso.

Opcionalmente, os componentes adicionais também podem ser
incluidos, por exemplo, os coldides protetores, adesivos, espessantes, agentes
tixotropicos, agentes de penetragdo, estabilizantes e agentes sequestrantes.
De modo mais geral, os materiais ativos podem ser combinados com qualquer
aditivo sélido ou liquido, o qual seja compativel com as técnicas de formulagéo
normais.

Em geral, a composi¢ao de acordo com a presente invengao pode
conter de 0,05 a 99% (em peso) do material ativo, de preferéncia, de 10 a 70%
em peso.

As composi¢gbes de acordo com a presente invengdo podem ser
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usadas em varias formas, tais como aplicador de aerossol, isca (pronta para
uso), concentrado de isca, isca de bloco, suspensdo de capsula, concentrado
para nebulizagdo a frio, pé polvilhavel, concentrado emulsificavel, emulsao
Oleo-em-agua, emulsdo agua-em-6leo, granulo encapsulado, granulo fino,
suspensao concentrada para tratamento de sementes, gas (sob pressao),
produto gerador de gas, isca em graos, isca granular, granulo, concentrado de
nebulizagdo a quente, macrogranulo, microgranulo, pé dispersivel em dleo,
suspensao concentrada miscivel com o6leo, liquido miscivel em 6leo, pasta,
varetas de planta, isca em placa, pd para tratamento de sementes a seco, isca
de sucata, semente revestida com um pesticida, velas de fumaga, cartuchos de
fumaca, geradores de fumaca, pellets de fumacga, varetas de fumacga, tabletes
de fumaga, latas de fumaga, concentrado solivel, pé solivel, solugcéo para o
tratamento de sementes, concentrado em suspensao (concentrado fluivel), pé
de rastreio, liquido para aplicagdo em ultra-baixo-volume (ulv), suspensao para
aplicagédo em ultra-baixo-volume (ulv), produtor difusor de vapor, granulos ou
tabletes dispersiveis em agua, pé dispersivel em agua para o tratamento de
pasta, granulos ou tabletes sollveis em agua, pé solivel em agua para o
tratamento de sementes e pé molhavel.

Essas composi¢des incluem ndo somente as composi¢cées que
estdo prontas para ser aplicadas a planta ou a semente a ser tratada por meio
de um dispositivo apropriado, tal como um dispositivo de aspersdo ou
pulverizagdo, mas também as composi¢cdes comerciais concentradas, as quais
devem ser diluidas antes de serem aplicadas a plantagao.

Os compostos da presente invengcdo também podem ser
misturados com um ou mais inseticidas, fungicidas, bactericidas, acaricidas ou
feromonas atraentes ou outros compostos com atividade biolégica. As misturas
obtidas, desse modo, tém um espectro de atividade ampliado. As misturas com

outros fungicidas sédo particularmente vantajosas.
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As composi¢bes fungicidas da presente invengdo podem ser
usadas para o controle curativo ou preventivo dos fungos fitopatogénicos das
plantagdes. Desse modo, de acordo com um aspecto adicional da presente
invencéao, € apresentado um método para o controle curativo ou preventivo dos
fungos fitopatogénicos das plantagdes, caracterizado pelo fato de que uma
composigao fungicida, tal como definida acima, é aplicada a semente, a planta
e/ou as frutas da planta ou ao solo, no qual a planta esta crescendo ou no qual
é desejavel que ela cresca.

A composigdo usada contra fungos fitopatogénicos das
plantacdes compreende uma quantidade eficaz e nao fitotéxica de um material
ativo de férmula geral (1).

A expressdo "quantidade eficaz e nao-fitotéxica" significa uma
quantidade da composi¢do, de acordo com a presente invengédo, a qual é
suficiente para controlar ou destruir os fungos presentes ou com possibilidade
de aparecer nas plantagdes, e que ndo exige nenhum sintoma apreciavel de
fitotoxicidade para as ditas plantagbes. Tal quantidade pode variar dentro de
uma ampla faixa, dependendo do fungo a ser combatido, do tipo de plantacgéao,
das condi¢gdes climaticas e dos compostos incluidos na composi¢céo fungicida
de acordo com a presente invengao.

Tal quantidade pode ser determinada por experimentagbes de
campo sistematicas, as quais estdo dentro das capacidades de um técnico no
assunto.

O método de tratamento de acordo com o presente invengéo é util
para tratar o material de propagag¢do, tais como tlberos e rizomas, mas
também sementes, mudas ou brotos despontando para fora e plantas ou
plantas se erguendo. Tal método de tratamento também pode ser util para o
tratamento de raizes. O método de tratamento de acordo com a presente

invencao também pode ser Util para tratar as partes da planta que ficam sobre
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o solo, tais como troncos, hastes ou caules, folhas, flores e frutas da planta em
questao.

Entre as plantas visadas pelo método de acordo com a
presente invengdo, pode ser feita referéncia ao algodao; linho; videira;
culturas de frutas tais como Rosaceae sp. (por exemplo, frutas de sementes
tais como macds e péras, mas também frutas de carogos tais como
damasco, améndoas e péssegos), Ribesioidae sp., Juglandaceae sp.,
Betulaceae sp., Anacardiaceae sp., Fagaceae sp., Moraceae sp., Oleaceae
sp., Actinidaceae sp., Lauraceae sp., Musaceae sp. (por exemplo,
bananeiras e plantins), Rubiaceae sp., Theaceae sp., Sterculiceae sp.,
Rutaceae sp. (por exemplo, limdes, laranjas e toronjas); culturas
leguminosas tais como Solanaceae sp. (por exemplo, tomates), Liliaceae
sp., Asteraceae sp. (por exemplo, alfaces), Umbelliferae sp., Cruciferae sp.,
Chenopodiaceae sp., Cucurbilaceae sp., Papilionaceae sp. (por exemplo,
ervilhas), Rosaceae sp. (por exemplo, morangos); culturas grandes tais
como Graminae sp. (por exemplo, milho, cereais tais como o trigo, arroz,
cevada e triticale), Asteraceae sp. (por exemplo, girassol), Cruciferae sp.
(por exemplo, colza), Papilionaceae sp. (por exemplo, soja), Solanaceae sp.
(por exemplo, batatas), Chenopodiaceae sp. (por exemplo, beterrabas);
culturas de horticultura e de floresta; bem como os homdlogos de tais
culturas, geneticamente modificados.

Entre as plantas e as doencgas possiveis de tais plantas
visadas pelo método de acordo com a presente invengdo, pode ser feita
referéncia a:

- trigo, no que se refere ao controle das seguintes doencas das
sementes: fusaria (Microdochium nivale e Fusarium roseum), carvao fedorento
(Tilletia caries, Tilletia controversa ou Tilletia indica), doenga de septéria

(Septoria nodorum) e carvao solto;
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- trigo, no que se refere ao controle das seguintes doencas
das partes aéreas da planta: olho do cereal (Tapesia yallundae, Tapesia
acuiformis), degradagado do caule (Gaeumannomyces graminis), mangra do
pé (F. culmorum, F. graminearum), manchas pretas (Rhizoctonia cerealis),
oidio (Erysiphe graminis forma specie tritici), ferrugem (Puccinia striiformis
e Puccinia recondita) e doengas de septéria (Septoria tritici e Septoria
nodorum);

- trigo e cevada, no que se refere ao controle de doencas
bacterianas e virais, por exemplo, mosaico amarelo da cevada;

- cevada, no que se refere ao controle das seguintes doengas da
semente: erupgdo liquida (Pyrenophora graminea, Pyrenophora teres e
Cochliobolus sativus), carvao solto (Ustilago nuda) e fusaria (Microdochium
nivale e Fusarium roseum);

- cevada, no que se refere ao controle das seguintes doengas das
partes aéreas da planta: olho do cereal (Tapesia yallundae), erupgao enredada
(Pyrenophora teres e Cochliobolus sativus), oidio (Erysiphe graminis forma
specie hordei), ferrugem de folha ana (Puccinia hordei) e erupgao na folha
(Rhynchosporium secalis);

- batata, no que se refere ao controle de doengas do tubero
(em particular Helminthosporium solani, Phoma tuberosa, Rhizoctonia
solani, Fusarium solani), mildio (Phytopthora infestans) e determinados virus
(virus Y);

- batata, no que se refere ao controle das seguintes doencgas da
folhagem: mangra precoce (Alternaria solani), mildio (Phytophthora
infestans);

- algodao, no que se refere ao controle das seguintes doencas
das plantas novas desenvolvidas a partir das sementes: umedecimento e

apodrecimento do colar (Rhizoctonia solani, Fusarium oxysporum) e
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apodrecimento de raiz preta (Thielaviopsis basicola);

- culturas que produzem proteinas, por exemplo, ervilhas, no que
se refere ao controle das seguintes doengas da semente: antracnose
(Ascochyta pisi, Mycosphaerella pinodes), fusaria (Fusarium oxysporum), mofo
cinzento (Botrytis cinerea) e mildio (Peronospora pisi);

- culturas que contém dleo, por exemplo, colza, no que se refere
ao controle das seguintes doencas da semente: Phoma lingam, Alternaria
brassicae e Sclerotinia sclerotiorum;

- milho, no que se refere ao controle das doengas da semente:
(Rhizopus sp., Penicillium sp., Trichoderma sp., Aspergillus sp., e Gibberella
fujikuroi);

- linho, no que se refere ao controle das doengas da semente:
Alternatria linicola;

- arvores de floresta, no que se refere ao controle do
umedecimento (Fusarium oxysporum, Rhizoctonia solani);

- arroz, no que se refere ao controle das seguintes doengas das
partes aéreas: doencga de crestagdo (Magnaporthe grisea), mancha de bainha
(Rhizoctonia solani);

- culturas leguminosas, no que se refere ao controle das seguintes
doengas das sementes ou das plantas novas desenvolvidas a partir das
sementes: umedecimento e apodrecimento do colar (Fusarium oxysporum,
Fusarium roseum, Rhizoctonia solani, Pythium sp.);

- culturas leguminosas, no que se refere ao controle das seguintes
doencas das partes aéreas: mofo cinzento (Botrytis sp.), oidio (em particular
Erysiphe cichoracearum, Sphaerotheca fuliginea e Leveillula taurica), fusaria
(Fusarium oxysporum, Fusarium roseum), mancha na folha (Cladosporium sp.),
mancha na folha de alternaria (Alfernaria sp.), antracnose (Colletotrichum sp.),

mancha na folha de septdria (Septoria sp.), manchas pretas (Rhizoctonia solani),
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mildio (por exemplo, Bremia lactucae, Peronospora sp., Pseudoperonospora sp.,
Phytophthora sp.);

- arvores de frutas, no que se refere a doengas das partes aéreas:
doenca de monilia (Monilia fructigenae, M. laxa), sarna (Venturia inaequalis), oidio
(Podosphaera leucotricha);

- videira, no que se refere a doengas da folhagem: em particular o
mofo cinzento (Boftrytis cinerea), oidio (Uncinula necator), apodrecimento preto
(Guignardia biwelli) e mildio (Plasmopara viticola);

- beterrabas, no que se refere as seguintes doengas das partes
aéreas: mangra de cercospora (Cercospora beticola), oidio (Erysiphe beticola),
mancha na folha (Ramularia beticola).

A composicdo fungicida de acordo com a presente invengao
também pode ser usada no controle das doencas flingicas com possibilidade de
se desenvolver sobre ou dentro da madeira. O termo "madeira” refere-se a todos
os tipos de espécies de madeira, e todos os tipos de manejo dessa madeira
destinada a construgdo, por exemplo, a madeira sélida, a madeira de alta
densidade, a madeira laminada e a madeira compensada. O método para o
tratamento da madeira de acordo com a presente invengao consiste
principalmente no contato de um ou mais compostos da presente invengao, ou
uma composi¢do de acordo com a presente invencao; isto inclui, por exemplo,
a aplicacao direta, a pulverizagdo, a imersdo, a inje¢ao ou quaisquer outros
meios apropriados.

A dose do material ativo normalmente aplicado no tratamento
de acordo com a presente invengao situa-se, em geral, e vantajosamente
entre 10 e 800 g/ha, de preferéncia entre 50 e 300 g/ha para aplicagbes no
tratamento foliar. A dose de material ativo aplicado situa-se em geral e
vantajosamente entre 2 e 200 g por 100 kg de semente, de preferéncia entre

3 e 150 g por 100 kg de semente, no caso de tratamentos de sementes.
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Deve ficar claramente compreendido que as doses indicadas acima sao
fornecidas como exemplos ilustrativos da presente invengdo. Um técnico no
assunto vai saber como adaptar as doses de aplicagdo de acordo com a
natureza da cultura a ser tratada.

A composicdo fungicida de acordo com o presente invengao
também pode ser usada no tratamento de organismos geneticamente modificados
com os compostos de acordo com a presente invengdo ou as composigoes
agroquimicas de acordo com a presente invengdo. As plantas geneticamente
modificadas sdo as plantas nas quais um gene heterélogo que codifica uma
proteina de interesse foi integrado de maneira estavel em um genoma. A
expressao "gene heterdlogo que codifica uma proteina de interesse" refere-se
essencialmente aos genes que conferem a planta transformada propriedades
agrondmicas novas, ou 0s genes para melhorar a qualidade agrondmica da planta
transformada.

As composigbes de acordo com a presente invengao também
podem ser usadas para o tratamento curativo ou preventivo das doengas fungicas
humanas e animais tais como, por exemplo, micoses, dermatoses, doengas de
trichophyton e candidiases ou doengas causadas por Aspergillus spp., por
exemplo, Aspergillus fumigatus.

Os aspectos da presente invencido serdo ilustrados agora com
referéncia as tabelas a seguir dos compostos e exemplos. As Tabelas A aV a
seguir ilustram de uma maneira nao-limitadora os exemplos de compostos
fungicidas de acordo com a presente invencdo. Nos exemplos a seguir, M+1
(ou M-1) significa o pico do ion molecular, mais ou menos 1 a.m.u. (unidades
de massa atdbmica), respectivamente, tal como observado na espectroscopia de
massa, € M (Apcl+) significa o pico de ion molecular na forma que foi
encontrado através da ionizagao quimica da pressdo atmosférica positiva na

espectroscopia de massa.
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TABELA A
Yz
y! y?
R
R4 0 |
P
s e N N y*
RF—\_.0 =r
Rz
Composte g! R R R Y ¥ ¥ v M+1
A-1 H H H H ¢ H CFh H 31931%C
A2 H NO, H H € H CF H 364a1¥
A3 H H H Me CI H CF H 333a1¥
- . 397a 1%
A-d H H H B ¢ H CFr H "
e 1 "PBr
TABELA B
Yf:n,
Yi YTB
=
R 9 }
= 4
N NT Ty
R—
O R?
Composto gt B R R Y Y ¥ ¥y M@apdd) M
B-1 H Me H H C H CH H 333a 1%
4.
B-2 H CF; gostert H €1 H CF; H 497a 2%
B-3 H H H H C H CH H 319a 1 ¥y
B-d H Me tBu H Cl H CF; 382a 1701
B-5 H Me Ph H C H CFKR 4094 1701
4-
B-6 H Me coores H Cl H CF: H #43a 20
-7 H fMe #c H CI H CEFy H 347a 178
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Composto

Rﬁ

R‘S

R Y ¥ ¥ Y MApld M+1
B-§ H CFy, Me H CI H CF, H 401 a t ¢l
3 496 a 2
B‘9 H CF} elarakenil H Cl H CF 3 H 14 ﬁ" -
B-10 H CF; Ph H CI H CF; H 463a 170
B-11 H H H Me € H CF, H 333a 1%Q
B-12 H CFy H H €l H CF H 387 a 1 ¥°C1
B-13 H Me H H € H ¢ H
B-14 H [ H H C H CF H 445a 1%l
B-15 ciclopropil I H H Cl H CF; H 485a 1%
B-16 H Me Me H Cl H €1 Me 327a 2301
B-17 H Me M¢e H F H F F ©299
B-18 | H H F F F 197
B-19 H Me H H F F F 285
B-20 H Me Mec H F Me F F 313
B-21 Me H H F Me F F 299
B-22 1 H H F Me F F 411
Composto R’ R" R" R Y' ¥ ¥ ¥ MApdy M+1
C-1 H H H H G H CF, H 335a 1%q
c-2 H H H C ¢ H CF H 369 a 2 ¥l
C-3 H H H Me €I H CF, H 349 a 1 ¥Cl
C-4 H H SOPr Cl €1 H CF H 475 a 2 ¥l
- 35
C-5 H H I Br ¢l M CRh H HZal™d

e 17Br
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Composto

R' R® RY RZ7 Y' ¥ ¥ ¥ MAped M+1
C-6 H P:;" H H C H CF H 4122 1%Q1
-7 H Ph H H C H CFKh H 411a 1%Q)
C-8 H H SO.Me CI C1 H CFx H 462 1%°C
C-9 H SMe SOsPr €1 CI H CF H 521a 2%°Cl
C-10 H SMe SO4Pr 1 Cl H CF: H 6122 1%Q
c-11 H Cl ¢ C C H CRh H 436a4%Q
C-12 H H H 1 C H CFh H 4612 1%Cl
C-13 H H H 1 ¢ H ¢ H
C-14 H H H Me F H O H 3332 17°C
C-15 H H H 1 F H C H 411a 17°Cl
| 4712 1%Ci
C-16 H H H 1 B H C H o 17B;
C-17 H H H I H H C H 393a 1°Cl
C-18 H H H I ¢ H H 427a 2%
C-19 H H H | H H Me H 373
C-20 siclopropi H H 1 C H Ckh H
C-21 H H H I ¢ H O Me 441a 2%C1
c-22 H H H I C H ¢ F 4452 27°Cl
C-23 H H H 1 H C F
C-24 H H H I H H CFR 461 a 1%°Cl
C-25 H H H Me H H CF C
C-26 H H H Me F H F F 301
C-27 H H H Br F H F F 3652 1 7Br
C-28 H H H I F H F F 413
C-29 H H H Me F Me F F 315
C-30 H H H B F Mc F F 379a 1 "Br
c31 H H H I F Mc F F 427




32

TABELA D

Composto R‘l RES R” RIS Y‘ Yz ‘1’3 Y«i M+1

D-1 H C OMe H C H Cr H 3%9a2%
D-2 H H H H € H CFfr H 335al1%C
D-3 H H H Me € H Cr H 349a 1%
D4 H H H I € H CF/ H 461a 1%
p-5 H H Me H C H CF, H 349a1%Q
P-6 H H H I F H F F 413a 1%C
P-7 H H H | F Me F F  427a 1%l

Rlﬁ

"¢ 1
N
R;a
Composto R' R®* R R* R ¥ ¥ Y Y M+1 M-1

E-1 H H Me Me Me Cl H CFy H : 358a 1¥¢1

E-2 H CF; Mc Me 11 C Il CF H 4002 1%Cl
E-3 H Cks H Me H O H F F 352

E-4 H CFk H Me H O Me F F 366
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TABELA F

Composte R' R™® R R® R® Y' ¥’ ¥} Y M@APdy M+

F-1 H Me H H H C H CF 3322 1%C

H
F2 H H Me Ac Me C1 H CF; H 387a 1%Ql
H

F3 H Me H H I C H CFR 4582 1%l

TABELA G
Yﬂ‘
¥ Y?
Rm’ I /\ﬁ
.
Y—,N R
RE&

Composte gl R¥ RY y! ¥ ¥ v M+1

G-1 H H Pr C H CF H 3%al%Q

G-2 H Me CF, € H CF H 402a1%c
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.i |

Com posto Rl RM R?ﬂ Yl Yl YS M+1
H-1 H Me CF; Cl H CF, H 418a 1%Cl
H-2 H Me CHF; Cl H CF; H 400a 1%C
H-3 H Ph Me C H CF; H 4263 17l
H-4 H Me CFy €l H Cl H
4-5 H Me CF; C H H Cl 334a 2%CI
H-6 H Me CF; C H metoximinoati 407a 1%Cl
A7 H Me CF € H etoximinomei 421a 1¥Q
H-8 H Me CFy €1 H isopropeximinostl I 4352 1%
H-9 H Me CFy €1 H Cl Cl 418a 3%
H-10 H Me Ch F H Cl 368a 1%Ct
H-11 cicloprapil Me CF, €I H CF, B 458a 1%
H-12 H Me CF F Me F 384
H-13 H Me CF, Cl H Cl Me 398a 2%Cl
H-14 H Me CFy F F F 370
H-15 ciclopropi Me CHF, « CF; H 440a 1%
H-16 H Me CHF;, F Me F 366
| 4093 1%
H17 H Me CHR, CI H B H ald
e 1 "“Br
H-18 H Me CHF, Br H CF, H 444a1"Br
H-19 H Me CHF, € H C Me 380a 2%
H-20 H Me CHF, C H <t F 3843 2%Q
H-21 H Me CHF; F H F F 352
H-22 H Me CHF, F H C F 368a 1%
H-23 H Me CHF, H H CF, 400a 1%¢l

Cl
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TABELA |

=1
RM
Compostoc gl g2 R® RY ¥ ¥ ¥' ¥ M@APdH) M+
I-1 H H Me tBu C1 H CFy H 389a 1 3¢
12 H H Me Me C0 H CF; H 347a 1 ¥a
455a 17°C1
e 1 "7Br
14 H 1 H Me Cl H CF;, H 459a 1 ¢l
TABELA J
B
Nf I
R
Composto  g! R® R r¥ toy? Y v M+l
J-1 H Me F Me Cl H CFs H 365z 171
J2 H Me H Me cl H CFy H 3473 1%
33 H CHF: H Me CiH CF; H 381z 1%
4 H H CFy Ph cl H CF, H 4633 1 %C
5 H H CF, 4= clomfeni CIl H CFs H 497s 270
6 H H 1 e cl u O H 367a 2%
»7 H H Me 4 fuorcleni  ClL H CF, H 4273 1%
+ g hi)
3-8 H H Me 0 H CF; H 439a 1%
fratoitand
J-o H H ade ¥h <1 H CFy H 400a 170
J-10 H H Me 2 meifeni  CH OH CF; H 4232 1%CI
J-11 H H n-Pr Fh Cl M CFs H 437a 1 ¥Ci
J-i2 H H Pr 4 comfenl Ol H CF;y B 47 a 2%
J-13 u H CFy 4 nirolent 1 H CF; H s08a 1¥0l
J-14 H Me Mc Me cl H CF; H 36ia 1%
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Composto  g!

J-15
J-16
17
J-18
J-19
J-20
J-21
J-22
J-23
J-24
J-25
J-16
J-27
J-28
J-29
J-30
J-31
J-32
=33
4-34
4-35
J=30
J-37
J-38

J-39

J-40
J-41
342
J-43
144
345

R® R* Yy v Y M+
H cl H Me cl H CF, H 367a 2%Cl
H I H Me Ccl H CE, H 459a 1%Cl
H Me Me Me cl H Cl H
H Me F Me Cl H Cl H 330a 2%Cl
H Me H Me an Cl H
H CF, H Me Cl H 8] Cl 401a 3%CI
H CF H Me F H Cl H 351a 1%
H CF; H Me Cl H H Cl 3652 2%¢l
ciclepropil CF; H Me Cl H CF3 H 441a 131
H CF; H Me H H CF3 Cl 401a 17
H CF; H Me Cl H cl Me 381a 2%l
H CF, H Me Cl H Cl F 385a 231
H CEy H Me F H F F 353
H CF; H Me F Me F F 367
H CHF» H Me ct H Cl H
H CHF; H Me H H Me H 205
H CHF, H Me H  metoximingeil H 380 17CI
H THE H ivle s H Br H
H CHF H Me F H 1 H 333a 1%C1
H CHF; H Me ¢l H cl Cl 383a 3%l
H CHF, H Me C] I metoximinoeti H 372a 1 ¥
H CHF; H il H H 1 H
H CHF, H e 1 H etosiminceti H 325a 170
H CHI H Me G M iscpropoximinget H
H CHF, H Me  Br H cl g e ’?”C'
e 1™Br
H CHEF, H Me F Me F F 349
ciclopropil CHF, H Me Cl H CFy 423a 1%0C1
H CHF; H Me H H CF 383a 17°C
H CHF» Me €l H Br
H CHF, H Me F H cl 351a 13
H CHF2 H Me Br H CFy 427a 1 7%8r
H Me F Me ct H |
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Composte gt R

R* rY Yy ¥ Y M+l
J-47 H Me F Me H H Me 277
J-48 H Me F Me Cl H  metaximinaeti H
J49 H Me F Me F H cl H 3152 1%
J-50 H Me F Me Cl H Cl Cl 365a 3701
J-51 H Me F Me Cl H  metosminosti H 354a 17C
152 cicloprapil Me F Me ¢l H CF; H 405a 1 ¥C
J-53 H Me F Mle F H F H 317
354 H CF; H Me cl H CFy H
J-55 H Pusoeeti H Me ¢l H CF;
J-56 H Farril H wMe ClH CF,
J-57 H cl H Me Cl H CF; H
J-58 H 1 H Me Cl H CF,
J-59 H Me H Me cl H CF; H
J-60 H CHCl,  H Me Cl H CF H
361 5§ 1 fluareti e o H CF;
TABELA K
YB
Y4
Composto R' R* R® R v ¥ vV ¥ M+1
K-1 H Me H tBu C H CF; H 38a1%C
K-2 H tBu H Me CI H CFR H 3Mal1%
K-3 H tBu H war €l H CF H 465a1%Cl
K-4 H Me H Me € H CF H 347a 1%l
K5 H H H Pn C H CF/H H 39al%
6 H M B B H cp m L

e 17Br
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TABELAL

Composte  g! v M+1
L1 H H 394a 1%Cl
Composto  R! rY R Y vV vy M1 Mu
4 metil- 432
M-1 H Me [1,2.}] diasdmen. €l H CFy H Ijﬁg]
5=l
, 348 a
-2 H Me Me Ct H CF; H 48
1-°C1
. . 40Ba
M-3 H Ph Me Cl HCFH H 13%0)
Timdi H 2- cofeni Be Cl H CFy H 44;:3,
2°°C
2,6~ . , 478 a
digiarafanil 3MCH
2. dors - 462 a
M-6 H % Cl HCF; H
Ruswafaril © } 2 %¢
.
AM-T7 H 4- clemfeni Me Cl HCF, H e

1 3¢
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TABELA N

Composte R' R¥ RY¥ ' ¥ v v M+1

N-1 H H H ¢ H C/r H 320a1%

Camposto R! R® Rr* Y? y? y! M+1

0-1 H Me Ph € H CFR H 410a1%c
TABELA P
Yz
RS 0 | 3 Y
-~
M\ N NT Y
Ne s Ii{‘
Nlﬂ
Composto R! R y! y? y? yv! M+1

P-1 H Me Cl H CF; H 351a 1%
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Composto Rl ps1 g5 g S ! Y'Y v' M (APcl+) M+1
Q-1 H ¢ H CFR CI H CF H 432a 231
Q=2 H €0 H H C ¢ H CFh H 397a3%q
Q-3 H Me H H H ¢ H CF 3448 1%C

TABELA R
Com 1 ] w7 b | 2 M
posto Rl R% R R R*Y v Y
(Apel+)
, , o 364 a
R1 H <l H H HC H CF H 5351
R2 H H H HC H ClI H
‘ ‘ 390 a
R3 H SE H H HCHCKH H 35
1%¢1
, 364
R4 H H cl H HC HCFH H ?3521
. ) « o 3302
RS H H H H HC H CF H .
1%¢1
; V 438
B¢ H SPh H H HC HCF H ™ (;
, e clom- 450 a
B7 H H H HC H CF H .
o , | « 2 412 a
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Composto RI RS& RS& Rﬂ‘l Rss Yi Yg; Y3 M +1
‘ ‘ {Apcl+)
N- o

RO H H | H HC HCR H Ha

rrerfeling 135(3

RI0 H Me H H HC HCF H a

1%¢l

3-

Rl H  propeni. H H HC HCFR H 402a

sulfinil }35‘:]

404
R-12 H SPr H H H C H CF; H | 330y
n-pentil- 432
R-13 H et gy B O H CFs H 30y

| 4152 3
R-14 H ci ¢ F H C H CF;3 Sl

,; | #12a

355
R-16 H CN H HHOGH CFs H S
. 3787
R-17 n ¢l Me HH Cl H CF, 5 53501
398 a
R-18 H CF, H HH C H CF o 350y
| 348
R-19 H F H HHOH CFs H 3501
308 ¢
R-20 H H H HCF C H CF H I%s&
397 o8
R-21 H ¢t C HHCH CF, H 3%5&3 :;35«,;[
. | 307 03 ¢
R-22 H 0 H QHCOH CF; H "3s§,3 A
367
R-23 H CC H H H G HI meosmnos  H > 35
| | 314
R-24 H ¢ H HH F H cl H S 35y
345
R-25 H NH, H H H C H CFs H | ey
408 a
, ‘ | 1¥c1
R-26 H Br H H H Cl H CF, H o1
"Ry

, 456
R-27 H H K HHCH CFs H 130
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M
1 5 S8 57 gadE b 2 k3
Composto R R R"R"R™ Y ¥ b 4 (ApelH)
‘ Ny 162 a
R-28 H S8H H H H CI H CF H ey
‘ 3642
R-29 H C H H H C H Cl H 4%5¢]
I , 353 a
R-30 H €l H H H C H  metosiminoet H 2 35¢)
367 a
R-31 H €l H H H C H etoximinoati H 3350y
o 259G a
R-32 H i H H H H H Cl H 235¢1
B ; 418 4
R-33 ciclopropl 1 Me H H 1 H CFy H 3 B
466 a
2-34 H Cl ¢ HCE C H CFy H 33501
) - 344 a
R-35 H Cl Me H H F ik F F 195
v . 330 a
R-36 H Cl Me H H F H F r L3
TABELA S
Y!
¥l X ¥
Nf v
Cgmpngtg Rl RS! Rﬂi Rﬂ R&z Yl Y: ‘YS Y-t M+1
$-1 H H C € H ¢ H CF H 3983 3%
§-2 H Me Cl Cl H CF H 378a2%c
§-3 H OMe O Cl H CF H 330a 2%
[ H H H 1 € H CFR H 330as 1%
8.5 H H H C H C H CFrh H 384a 2%
5-6 H NH, H H H C H CF; H 3453 1%Q
5-7 H I H H H € H CF: H 45a 1%
) Sjr:l
S8 H Br H H H ¢ n cr § 1%®al

e 17Br
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TABELA T
Y’.‘Z
1 3
o Y | oY
5
r;: NT Tyt
R&A R'
Composto Rg! R% R Y v ¥ v M-+1
T-1 H H benziloxicarboril €1 H CF H 470a1%cl
4 tifiu til-
T2 H H iy T‘Z “I Cl H CF; H 48a1%C
g -2
TABELA U
Y1 3
I 0 t \ Y
R ~ -
K/ R'

Composto  pl R R y! v v v M-+
U-1 H H penzi Cl H CF; H 428a 17%°Cl
TABELA V

?2
Yl ‘3
o | S
R™ ) =
I | N NT vt
|
RS O @ R
Composte  g'  RY R® R” X' ¥' ¥ ¥ Y M+
V-1 H Me H H S8 Cl H CF; H 357a 1%C
V-2 CF; H S Cl H CFy H 421a 1%
V-3 CF; M¢c H S8 Cl H CFs H 435a 1%C1
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CDl‘np-DStO RI Rﬂ‘? R“ Rﬁ? ‘xl Yl YI Y3 Yd M+1

V4 H CF; H Me 8 Q1 H CF; H 4353 17°C1
V-5 H CHH: H H S C H CF; H

V-6 H Me H H 8 ¢l H Cl H

V-7 H Me H H S Cl H Cl 1 521a 3%
V-3 H Me H H 35 (C H mtaxirmisaeti H 356a 1%C1
L H Me H H & F H Cl H 235 1%
V10 H Me H H S Cl H H Cl 3332 2%°C1
V=11 H CF;, H H § H H Me H 333
V-12 ccopropt—— Me H H 8§ Cl H CFs H 407a 1%Cl
v-13 ddopropii  CF; H H § Cl H CF; H 461a 1¥C
V-14 H CEs H H 8 F H F F 373
V-15 H Me H H 8 F H F F 319
V-16 H CF;, H H § F Me F F 387
V-17 H Me H H S F Me F F 333

EXEMPLOS

EXEMPLOS DO PROCESSO PARA A PREPARAGCAO DO COMPOSTO DE FORMULA GERAL {l)

EXEMPLO A

PREPARACAOD DE N-[2-{3-CLORO-5-TRIFLUDROMETIL-PIRIDIN-2-1L}-ETIL]-2-

TRIFLUQROMETIL NICOTINAMIDA
Fe F
F Cl
Ty N>
.

Uma solugago de 204 mg (1 mmol) de acido 2-

trifluorometilnicotinico, 200 mg (0,9 mmol) de 2-(3-cloro-5-trifluormetil-piridin-2-
il)-etlamina e 620 mg (1.3 mmol}) de hexafluorofosfate de bromo-
tripirrolidinofosfanio e 230 mg (1,8 mmol) de N,N-diisopropiletilamina em 8 ml

de cloreto de metilenc € agitada por vinte horas a temperatura ambiente.
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A mistura é diluida com 10 ml de agua, separada, e a fase de
cloreto de metileno é lavada com uma solu¢cdo de NH4Cl saturada e agua. A
fase organica & secada sobre sulfato de sodio. Apos a evaporacgao do solvente,
o residuo € purificado atraves de cromatografia de coluna sobre gel de silica
5 {eluente: hexano/acetato de etila = 10:1 a 1:1). Rendimento: 370 mg (98%).
ExemPLO B

PREPARACAO DE 2-CLORO- N -[2-3-CLORO-5-TRIFLUOROMETIL-PIRIDIN-2-IL}-ETiL]-

6-METIL-NICOTINAMIDA

Fr o
|
/ﬁi o FK"\/I?\GH ,\I\J'/E ’
Cl N NH, il H N

Uma solucdo de 161 mg (0,7 mmol) de cloreto de 2-cloro-6-

10 metilnicotinila , 160 mg (0,7 mmol) de hidrocloreto de 2-(3-cloro-5-triflucrometil-
piridin-2-il}-etilamina e 236 mg (1,7 mmol) de carbonato de sddio em & ml de
acetonitrilo e agitada por trés dias a temperatura ambiente.

A mistura € diluida com 5 ml de agua e 5 ml de acetato de etilg,
separada, e a fase orgénica & lavados com uma solucado de NH4Cl saturada e

15 agua. A fase organica e secada sobre sulfato de sodio e evaporada.
Rendimento: 200 mg (62%).

EXEMPLO C

PREPARACAD DE AciDO 1-METIL-3-TRIFLUOROMETIL-1H-PIRAZOL -4-C ARBOXILICO

[2-{3-CLORO-5-TRIFLUORCMETIL-PIRIDIN-2-IL}-ETIL]-AMIDA

v ol r Fr F F al T
a F F
O s T e oyt
oo A e
20 132 mg (3,5 mmol) de borohidrato de sddio s&o adicionados em

porghes pequenas a uma solugao de 370 mg (1,0 mmol} de acido anidrido 1-

metil-3-trifluorometil-1H-pirazol-4-carboxilico, 110 mg (0,5 mmol) de {3-clorg-5-
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trifluorometil-piridin-2-il)-acetonitrilo e 120 mg (0,5 mmol) de cloreto de niquel
{I) hexaidratado em 5 ml de acetonitrilo a 0°C. A agitacdo foi continuada a
temperatura ambiente por quatro horas.

Apos a evaporagdo do solvente, ¢ residuo foi purificado atraves
de cromatografia de coluna sobre gel de silica (eluente: hexano/acetato de etila
=10:1 a 1:1). Rendimento: 80 mg {40%).

EXEMPLOS DA ATIVIDADE BIOLOGICA DO COMPOSTO DA FORMULA GERAL (1)

EXeEmpLO 1

TESTE IN VviVO EM ALTERNARIA BRASSICAE {(MANCHA NA FOLHA DE CRUCIFERAS)

Q ingrediente ativo testado e preparade atraves da
homogeneizacdo de Potter, em uma formulagdo do tipo suspensdo
concentrada a 100 gfl. Tal suspenséo &, entdo diluida com agua para obter a
concentracao desejada de material ativo.

Flantas de rabanete {da variedade Pernot) em copos de partida,
semeadas em um substrato de pozzolana-solo de turfa a 50/50 e
desenvolvidas a 18-20°C, sao tratadas no estagio de cotilédone mediante a
aspersao com a suspensdo aquosa descrita acima.

As plantas, usadas como controles, sio tratadas com uma
solugao aquosa que nac contem o material ativo.

Depois de 24 horas, as plantas s&0 contaminadas ao serem
aspergidas com uma suspensio aquosa de esporos de Alfernaria brassicae
(40.000 x 10° esporos por m®). Os esporos sdo coletados de uma cultura de 12
a 13 dias de existéncia.

Os plantas de rabanete contaminados s&o incubados por 6 a 7
dias a cerca de 18°C, sob uma atmosfera dmida.

A classificag@o e efetuada 6 a 7 dias ap0s a contaminagio, em
comparacao com as plantas de controle.

Sob tais condigées, uma prote¢ao boa {pelo menos 50%) a total
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é observada a uma dose de 330 ppm com os seguintes compostos: A-3, A-4,
B-2, B-4, B-5, B-7, B-8, B-9, B-10, B-13, B-14, B-16, C-2, C-3, C-5, C-6, C-8, C-
12, C-13, C-14, C-16, C-18, C-21, C-23, D-4, D-5, E-3, E-4, F-3, G-1, H-1, H-2,
H-4, H-6, H-7, H-17, H-19, H-22, H-23, I-1, I-3, J-1, J-2, J-3, J-4, J-5, J-6, J-12,
J-13, J-19, J-22, J-24, J-25, J-26, J-31, J-32, J-33, J-35, J-36, J-37, J-38, J-39,
J-41, J-43, J-45, J-47, J-49, J-50, J-51, J-52, J-53, J-55, K-3, K-5, K-6, M-2, M-
4, M-5, M-6, N-1, O-1, @-1, Q-2, R-1, R-5, R-6, R-7, R-10, R-11, R-13, R-14, R-
15, R-23, R-24, R-26, R-30, R-31, 8-2, §-5, V-1, V-6, V-7, V-8, V-12.
ExEmPLO 2
TESTE IN VIVO EM ERYSIPHE GRAMINIS F. SP. TRITICI {MILDIO PULVERULENTQ DO

TRIGO)

O ingrediente ativo testado & preparade através da

homogeneizagdo de Potter, em uma formulagde do tipo suspenséao
concentrada, a 100 g/l. Tal suspensio é diluida entdo com agua para obter a
concentragao desejada de material ativo.

Plantas de trigo (da variedade Audace) em copos de partida,
semeadas em substrato de pozzolana-solo de turfa a 50/50 e desenvolvidas a
12°C, sao tratadas no estagio de 1 folha (0,1 m de altura), através de asperséo
com a suspensac aquosa descrita acima.

As plantas, usadas como controles, s&o tratadas com uma
solugdo aquosa que ndo contém o material ativo.

Depois de 24 horas, as plantas sao contaminadas ac serem
polvilhadas com esporos de Erysiphe graminis f. sp. Iritici, e o polvilhamento é
executado ac se usar plantas doentes. A classificacio & efetuada 7 a 14 dias
apds a contaminacio, em comparacao com as plantas de controle.

Sob tais condigbes, uma protegao boa (pelo menos 50%) a total
é observada a uma dose de 330 ppm com 08 seguintes compostos: A-4, B-4,

B-8, C-2, C-3, C-12, D-4, F-1, H-1, H-2, H-4, H-20, {-3, J-1, J-2, J-3, J-18, J-20,



10

15

20

25

48

J-31, J-37, J-40, J-B5, J-57, J-58, J-58, J-61, K-1, M-5, M-6, R-1, R-10, R-26, R-
29, V-7.
ExemMPLO 3

TESTE IN VIVO EM BOTRYTIS CINEREA (MOFO CINZENTO DO PEPINO)

O ingrediente ativo testado ¢& preparado através de
homogeneizacdo de Potter, em uma formulagdoe do tipo suspensio
concentrada a 100 g/l. Tal suspensac e diluida entdo com agua para obter a
concentracio desejada de material ativo.

Plantas de pepino (da variedade Marketer) em copos de partida,
semeadas em um subsirato de pozzolana-solo da turfa a 50/50 e
desenvolvidas a 18-20°C, sfo tratadas no estagio de cotiledone Z11, através
de aspersdo com a suspensac aquosa descrita acima. As plantas, usadas
como controles, sao tratadas com uma solugdo aquosa que nac contém o
material ativo.

Apds 24 horas, as plantas s3o contaminadas através da
deposicao de gotas de uma suspensao aquosa de esporos de Botrylis cinerea
(150.000 esporos por ml) na superficie superior das folhas. Os esporos séo
coletados de uma cultura de 15 dias de existéncia e suspensos em uma
solugac nutriente composta por:

- 20 g/l de gelatina

- 50 g/l de acucar de cana
- 2 g/l de NH NO;

-1 g/l do KHzPOy,

As plantas de pepino contaminadas sao mantidas por 5 a 7 dias
em um ambiente climatico a 15-11°C (dia/ncite) e a uma umidade relativa de
80%.

A classificacio é efetuada 5 a 7 dias apéds a contaminacio, em

comparagao com as plantas de controle. Sob tais condigdes, uma protecao bea
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(pelo menos 50%) a total € observada a uma dose de 330 ppm com o0s
seguintes compostos: B-7, B-8, B-13, B-14, C-3, C-12, C-13, C-14, C-15, C-16,
D-4, D-5, E-4, H-1, H-2, H-4, H-7, H-8, H-22, J-1, J-2, J-3, J-19, J-31, J-32, J-
33, J-34, J-35, J-37, J-38, J-43, J-44, R-1, R-10, R-23, R-24, R-26, R-31, V-1,
V-8.

ExeEmpPLO 4

TESTE IN VIVO EM PYRENOPHORA TERES (MANCHA RETICULAR DA CEVADA}

O ingrediente ativo testado ¢é preparado através de
homogeneizagao de Potter em uma formulagao do tipo suspensao concentrada
a 100 g/l. Tal suspensao e diluida entdo com agua para obter a concentragao
desejada de material ativo.

Planta de cevada (da variedade Express) em copos de partida,
semeadas em um substrato de pozzolana-solo de turfa a 50/50 e
desenvolvidas a 12°C, s&o tratadas no estagio de 1 folha (0,1 m de altura)
através de aspersdo com a suspensédo aquosa descrita acima. As plantas,
usadas como controles, sao tratadas com uma solugdo aquosa que nao
contém ¢ material ativo.

Apds 24 horas, as plantas sdo contaminadas através de aspersio
COM urma suspensac aquosa de esporos de Pyrenophora teres (12.000 esporos
por ml}. Os esporos sdc coletados de uma cultura de 12 dias de existéncia. As
plantas de cevada contaminadas sio incubadas por 24 horas a cerca de 20°C
e a uma umidade relativa de 100%, e a seguir por 12 dias a uma umidade
relativa de 80%.

A classificacido é efetuada 12 dias apds a contaminacac, em
comparagao com as plantas de controle. Sob tais condigdes, uma protecao boa
(pelo menos 50%) a total € observada a um dose de 330 ppm com os
seguintes compostos: A-4, B-3, B-7, B-8, B-13, B-14, B-15, B-16, C-3, C-5, C-
12, C-13, C-14, C-15, C-16, C-17, C-20, C-22, C-23, D-4, D-5, E-3, E-4, F-3, G-
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1, H-1, H-2, H-4, H-5, H-8, H-7, H-8, H-11, H-15, H-17, H-19, H-20, H-22, H-23,

-1, 1-3, J-1, J-2, J-3, J-7, J-8, J-10, J-19, J-20, J-22, J-23, J-24, J-25, J-26, J-31,

J-32, J-33, J-34, J-35, J-36, J-37, J-38, J-40, J-41, J-42, J-43, J-44, J-46, J-49,

J-50, J-51, J-52, J-54, J-B5, J-57, J-58, J-59, J-61, K-6, M-4, P-1, R-1, R-8, R-

10, R-14, R-15, R-23, R-26, R-30, R-31, §-2, V-1, V-7, V-8, V-11, V-12, V-13.
ExEmMPLO 5

TESTE IN VIVO EM PERONOSPORA BRASSICAE (OiDI0 DO REPOLHO)

O ingrediente ativo testado ¢é preparado através de
homogeneizagao de Potter em uma formulagao do tipo suspensao concentrada
a 100 g/l. Tal suspensao e diluida entdo com agua para obter a concentragao
desejada de material ativo.

Plantas de repolho (da variedade Eminence) em copos de partida,
semeadas em um substrato de pozzolana-solo da turfa a 50/50 e
desenvolvidos a 18-20°C, s&o tratadas no estagio de cotilédone atraves de
aspersaoc com a suspensaoc aquosa descrita acima.

As plantas, usadas como ceontroles, sac tratadas com uma
solugdo aquosa que ndo contem o material ativo.

Depois de 24 horas, as plantas sido contaminadas através de
aspersac com uma suspensac aquosa de esporos de Peronospora brassicae
(50.000 esporos por ml). Os esporos sdo coletados da planta infectada.

As plantas de repolho contaminadas s&o incubadas por 5 dias a
20°C, sob uma atmosfera amida.

A classificacao é executada cinco dias apds a contaminagdo, em
comparacao com as plantas de controle.

Sob tais condigdes, uma protecac boa (pelo menos 50%) a total e
cbservada a uma dose de 330 ppm com os seguintes compostos: B-6, B-7, J-46,
J-59.

Sob tais condigdes, a N-{1-etilcarbamoil-2-[3-clore-5-(trifluorometil)-
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2-piridinil]etil}-4-cloro benzamida, a N-{1-etilcarbamoil-2-[3-cloro-5-(trifluorometil)-2-
piridiniljetil}-3-nitro benzamida, a N-{1-etilcarbamoil-2-[3-cloro-5-(trifluorometil)-2-
piridinil]etil}-2-bromobenzamida, a N-{1-metilcarbamoil-2-[3-cloro-5-(trifluorometil)-
2-piridinilletil}-4-metdxibenzamida e a N-{1-metilcarbamoil-2-[3-cloro-5-
(trifluorometil)-2-piridinil]etil}-4-fenilbenzamida apresentadas no documento de
Pedido de Patente WO 01/11965 (vide respectivamente os compostos 306, 307,
310, 315 e 316 na Tabela D) revelaram uma fraca eficacia contra Alternaria
brassicae e Pyrenophora teres e nenhuma eficacia contra Bolrytis cinerea e
Peronospora parasitica a 330 ppm.

Sob tais condi¢gdes, a N-{[3-cloro-5-(trifluorometil)-2-piridinil]-
metil}-5-tienilacetamida apresentada no documento de Pedido de Patente WO
01/11965 (vide o composto 101 na Tabela B) revelou uma fraca eficacia contra
Alternaria brassicae e nenhuma eficacia contra Botrytis cinerea e Peronospora

parasitica a 330 ppm.



1/31

Reinvindicacdes

1. COMPOSTO, caracterizado pelo fato de ter a fdérmula
geral (I):
(Y)

n

| AN X
_ PS
N N Het
R @

na qual:

- X representa um atomo de oxigénio;

- Y pode ser o mesmo ou diferente e pode ser um
dtomo de halogénio, um grupo carboxila, uma alquila C;-Csg,
uma halogenocalquila C;-C¢, que tem de um a cinco atomos de
halogénio, um dialguilamino C;-Cg, um alcdéxi C;-Cg, um
halogenocalcdxi C1-C¢, que tem de um a cinco 4tomos de
halogénio, um alquiltio C;-Cg, um halogenocalquiltio C;-Cg,
que tem de um a cinco atomos de halogénio, um alcenilédxi
C2-Cg, um alcinildéxi C3-Cg, um halogenocalcinildéxi C3-Cg, que
tem de um a cinco atomos de halogénio, uma cicloalquila Cjs-
Cg, uma alquilsulfinila C;-Cg, uma halogenoalquilsulfinila
C1-Cg, que tem de um a cinco A&tomos de halogénio, uma
halogenocalquilsulfonila C;-Cg, que tem de um a cinco &atomos
de halogénio ou uma alcoximino-C;-Cg¢—alquila-C;-Cs;

- R' pode ser um &tomo de hidrogénio, uma alquila
C1-C¢, uma algquinila C,-C4, uma halogencalgquila C;-Cg¢ que tem
de um a sete 4tomos de halogénio, uma alcdéxi-Ci1-Cg-alquila-
C1-C¢, uma cianocalgquila C;-Cys, uma cicloalquila C3-C¢, uma
alquilcarbonila C;-C¢, uma halogenocalquilcarbonila C1-Cg,

gque tem de um a cinco Aatomos de halogénio, uma alcdéxi-C;-
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C¢—alquilcarbonila-C;-C¢y ou uma halogenocalquilsulfanila-C;-
Ce¢ que tem de um a cinco a&tomos de halogénio;

- n pode ser 1, 2, 3 ou 4; e

- Het representa um heterociclo ndo-fundido de
cinco, seis ou sete membros opcionalmente substituido com
um, dois ou trés heterodtomos, o0s quais podem ser 0s mesmos
ou diferentes; e Het é ligado por um &tomo de carbono;

sendo que Het representa um heterociclo de férmula
geral (II)

R R*
/\
R o (I

na qual:

- R® e R’ podem ser os mesmos ou diferentes e
podem ser um Atomo de hidrogénio, um &tomo de halogénio, um
grupo amino, um grupo nitro, uma alquila C;-C; ou uma
halogenocalquila C;-Cs;, que tem de um a cinco &tomos de
halogénio; e

- R* pode ser um atomo de hidrogénio, um atomo de
halogénio, wum grupo nitro, uma alquila C;-C; ou uma
halogenocalquila C;-Cs;, que tem de um a cinco &tomos de
halogénio;

Het representa um heterociclo de férmula geral
(III)

RZ

/N

R No7 TR

na qual:
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- R® pode ser um &tomo de hidrogénio, um atomo de
halogénio, uma alquila C;-C; ou uma halogenoalquila Ci-C4,
gque tem de um a cinco atomos de halogénio; e

- R®* e R’ podem ser os mesmos ou diferentes e
podem ser um atomo de hidrogénio, um &tomo de halogénio, um
grupo amino, uma alquila C3i-C4 ou uma halogenoalgquila C;-Cg,
que tem de um a cinco atomos de halogénio;

Het representa um heterociclo de férmula geral

(VI)

(V)
na qual:

R e R' podem ser os mesmos ou diferentes, e
podem ser um atomo de hidrogénio, um &tomo de halogénio,
uma algquila C;-C4, um alquildxi C;-C4 ou uma halogenocalquila
C1-C4, que tem de um a cinco atomos de halogénio; e

- R pode ser um atomo de hidrogénio, um &tomo
de halogénio, uma alquila C;-C4; ou uma halogenoalquila C;-
Cs, que tem de um a cinco atomos de halogénio
Het representa um heterociclo de férmula geral
(VII)
RIS

/ \

Ilq. Rl9
R18

(VID
na qual:

- R'® pode ser um Aatomo de hidrogénio, um &tomo

de halogénio, um grupo ciano, uma alquila C;-C; ou uma
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halogenocalquila C;-C4, que tem de um a cinco &tomos de
halogénio;

- RY e RY podem ser os mesmos ou diferentes, e
podem ser um Aatomo de hidrogénio, um &tomo de halogénio,
uma alquila C;-C4 ou uma halogenocalgquila C;-C,, que tem de
um a cinco atomos de halogénio; e

R'® pode ser um 4&tomo de hidrogénio, um
grupo c¢iano, uma alquila C;-C4, uma halogenoalquila C;-
Cs, que tem de um a cinco 4&atomos de halogénio, uma
alcéxi-C1-C4—alquila-C;-C4, uma hidroxialgquila C;-C4, uma
alquilsulfonila C;-C4, uma diaminosulfonila(alquil-C;-
Cq), uma alquilcarbonila C;-Cg, uma fenilsulfonila
opcionalmente substituida por um 4&tomo de halogénio ou
uma alquila-C;-Cy4, ou uma benzoila opcionalmente

substituida por um &4tomo de halogénio ou uma alguila

Ci1-Cy
Het representa um heterociclo de férmula geral
(VIII)
R% R
3.
I&zo (VII)

na qual:
R?® pode ser um 4&tomo de hidrogénio, um
grupo ciano, uma alquila C;-C4, uma halogenoalquila C;-
Cs, que tem de um a cinco &tomos de halogénio, uma
alcdxi-C1-C4—algquila-C;-C4, uma hidroxialgquila C;-C4, uma
alquilsulfonila C;-C4, uma diaminosulfonila(alquil-C;-

Caq), uma alquilcarbonila Ci1-Ce, uma fenilsulfonila
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opcionalmente substituida por um 4&tomo de halogénio ou
uma alquila C1-Cg4, ou uma benzoila opcionalmente
substituida por um &4tomo de halogénio ou uma alguila
C1—-Cy4; e
R”y R??2 e R?3 podem ser o0s mesmos ou
diferentes e podem ser um &4tomo de hidrogénio, um
dtomo de halogénio, um grupo ciano, uma algquila C;-
C,s, uma halogenocalquila C;-C4, que tem de um a cinco
dtomos de halogénio ou uma alquilcarbonila Ci1-Cy4;
Het representa um heterociclo de férmula geral

(IX)
RS

R24/¢ \

0
(IX)

na qual:

- R** pode ser um &atomo de hidrogénio ou uma
alquila Ci1-C4; e

- R® pode ser um atomo de halogénio, uma alquila
C1-C4 ou uma halogenocalquila C;-C4, que tem de um a cinco
adtomos de halogénio;

Het representa um heterociclo de férmula geral (X)

N

R?&//AC \ R?7

0
(X)

na qual:

- R?® pode ser um A&tomo de hidrogé&nio ou uma

alquila C1-C4; e



6/31

- R? pode ser um atomo de halogénio, uma alquila
C1-C4, uma halogenocalquila C;-C4, que tem de um a cinco
dtomos de halogénio ou uma fenila opcionalmente substituida
por um adtomo de halogénio ou uma alquila C;-Cg;

Het representa um heterociclo de férmula geral

(XI)

na qual:

R*® pode ser um &tomo de hidrogénio, um &tomo
de halogénio, um grupo amino, um grupo ciano, um
alquilamino C;-C4, um diamino(alquil C:-C4), uma alquila Ci-
Cs, uma halogenoalquila Ci1-C4, que tem de um a cinco 4atomos
de halogénio ou uma fenila opcionalmente substituida por um
dtomo de halogénio ou uma alquila C1-C4; e

R?*° pode ser um Atomo de halogénio, uma alquila
C1-C4 ou uma halogenocalquila C;-C4, que tem de um a cinco
dtomos de halogénio;

Het representa wum heterociclo de férmula geral
(XIII)
r%
[ X
R II\T/ (XIID)
R
na qual:

- R* pode ser um Aatomo de hidrogénio, um &tomo

de halogénio, um grupo ciano, um grupo nitro, uma alquila
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C1-C4, uma halogenocalquila C;-C4, que tem de um a cinco
dtomos de halogénio, uma cicloalquila C3-C¢, um alcdxi C;-
C4, um halogenocalcdxi C;-C4, que tem de um a cinco atomos de
halogénio, um alquiltio C;1-C4, um halogenocalquiltio C;-Cq4,
que tem de um a cinco A4&tomos de halogénio, um grupo
aminocarbonila ou uma aminocarbonilalquila-C;-Cy;

R*} pode ser um &tomo de hidrogénio, um &tomo
de halogénio, um grupo ciano, um grupo nitro, uma
alquila C1-C4, um alcdxi C;-C, ou um
alquiltio C1-C4; e

R** pode ser um A&tomo de hidrogénio, uma
fenila, uma alquila C;-C4;, uma halogenocalquila C;-C4, que
tem de um a cinco atomos de halogénio, uma hidroxialquila
C1-C4, uma alquenila C,-Cq, uma cicloalquila C3-C¢, uma
alquiltio-C;-C4-alquila-C;-C4, uma halogencalquiltio-C;-Cu-
alquila-Ci-C4, que tem de um a cinco 4atomos de halogénio,
uma alcdéxi-C;-Cs—alquila-C;-C; ou uma halogenocalcdxi-C;-Cy-
alquila-Ci-C4, que tem de um a cinco atomos de halogénio;

Het representa um heterociclo de férmula geral
(XIV)
R
!\
R’ lf (XIV)
RY
na qual:

R*» pode ser um &tomo de hidrogénio, um &tomo
de halogénio, um grupo ciano, um grupc nitro, uma alquila
C1-C4, uma halogenocalquila C;-C4, que tem de um a cinco

dtomos de halogénio, uma cicloalquila C3-Cg4, um alcdxi Ci-
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C4, um halogenocalcdxi C;-C4, que tem de um a cinco atomos de
halogénio, um alquiltio C;-C4, um halogenocalquiltio C;-Cg4,
que tem de um a c¢inco 4tomos de halogénio, uma
aminocarbonila ou uma aminocarbonilalquila C;-C4;

- R* pode ser um &atomo de hidrogénio, um &tomo
de halogénio, um grupo ciano, uma alquila C;-C,;, um alcédxi
C1-C4, um halogenoalcdéxi C;-C4, que tem de um a cinco atomos
de halogénio ou um alquiltio C1-C4; e

R’ pode ser um A&tomo de hidrogénio, uma
alquila C;-C4, uma halogencalquila C;-C4, que tem de um a
cinco Aatomos de halogénio, uma hidroxialquila C;-C4, uma
alquenila C,-C¢, uma cicloalquila C3-C¢, uma algquiltio-Ci;-Cu-
alquila-C;-C4, uma halogenocalquiltio-C;-Cs-alquila-C;-C4, que
tem de um a cinco 4tomos de halogénio, uma alcbdéxi-Ci;-Cu-
alquila-Ci-C4, wuma halogenocalcdéxi-C;-Cs—alquila-C;-C4, que
tem de um a c¢inco &tomos de halogénio ou uma fenila
opcionalmente substituida por um &tomo de halogénio, uma
alquila Ci1-C4, uma alcoxialquila C;-C4 ou um grupo nitro;

Het representa um heterociclo de férmula geral (XV)

R39 R3 g

na qual:

-R*® pode ser um &tomo de hidrogénio, um &tomo de
halogénio, um grupo ciano, um grupo nitro, uma alquila C;i-
Cs, uma halogenoalquila Ci1-C4, que tem de um a cinco 4atomos
de halogénio, uma cicloalquila C3-C4, um alcdxi Ci1-Cs, um

halogenocalcdéxi C1-C4, que tem de um a cinco A&tomos de
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halogénio, um alquiltio C;-C4, um halogenocalquiltio C;-Cg4,
que tem de um a c¢inco 4tomos de halogénio, uma
aminocarbonila ou uma aminocarbonilalquila C;-C4;

R*® pode ser um &tomo de hidrogénio, um &tomo
de halogénio, um grupo ciano, uma alquila C;-C,;, um alcédxi
C1-C4, um alquiltio C;-C4; ou uma halogenocalquila C;-C4, que
tem de um a cinco atomos de halogénio;

R pode ser um A&tomo de hidrogénio, uma
fenila, uma benzila, uma alquila C;-C4, uma halogenocalquila
C1-C4, que tem de um a cinco A&tomos de halogénio, uma
hidroxialgquila C;-C4, uma alquenila C,-Cg4, uma cicloalquila
C3-Cg, uma. alquiltio-C;-C4—alquila-C1-Cyq, uma
halogenocalquiltio-C;-C4—alquila-C;-C4, que tem de um a cinco
dtomos de halogénio, uma alcdéxi-Ci1-Cy-alquila-Ci-C4, uma
halogenoalcdxi-C1-Cy-alquila-C1-C4, que tem de um a cinco
adtomos de halogénio;

Het representa um heterociclo de férmula geral
(XVI)
R42

T

~ 0 R41
XVI)

na qual R* e R? podem ser os mesmos ou
diferentes e podem ser um Atomo de hidrogénio, um &tomo
de halogénio, uma alquila C;-Cs ou uma halogenoalquila
C1-C4, que tem de um a cinco atomos de halogénio;

Het representa um heterociclo de férmula geral

(XVII)
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g

~ R*
(XVID)

na qual R*® e R* podem ser o©0S mesmos Ou
diferentes e podem ser um 4tomo de hidrogénio, um A&tomo de
halogénio, uma alquila C;-C4, uma halogenoalquila C;-C4, que
tem de um a cinco Atomos de halogénio, uma fenila
opcionalmente substituida por um &tomo de halogénio ou uma
alquila C1-Cg4, ou uma heterociclila opcionalmente
substituida por um atomo de halogénio ou uma alquila C;-Cg;

Het representa um heterociclo de férmula geral

(XVIII)
R RIS

W)

N

0 (XVII)

na qual R* e R*® podem ser OS mesmos oOu
diferentes e podem ser um atomo de hidrogénio, um &atomo
de halogénio, uma alquila C;-C; ou uma halogencalquila
C1-C4, que tem de um a cinco atomos de halogénio;

Het representar um heterociclo de férmula geral

'y

\N/

na qual:



11/31

- R* pode ser um atomo de halogénio, uma alquila
C1-C4 ou uma halogenocalquila C;-C4, que tem de um a cinco
dtomos de halogénio; e

R*” pode ser um A&tomo de hidrogénio, uma

alquila C;-C4, uma halogencalquila C;-C4, que tem de um a
cinco 4tomos de halogénio, ou uma fenila opcionalmente
substituida por um atomo de halogénio ou uma alquila C;-Cg;

Het é um heterociclo de seis membros;

Het representa um heterociclo de férmula geral

(XXII)
RSZ
R53 \ RS 1
R* N/
(XXII)

na qual:

R’" pode ser um &tomo de hidrogénio, um &tomo
de halogénio, um grupo hidrdéxi, um grupo ciano, uma alquila
C1-C4, uma halogenocalguila C;-C4, que tem de um a cinco
dtomos de halogénio, um alcdxi C1-C4, um algquiltio C1-C4, um
halogenocalquiltio C;-Cs4, que tem de um a cinco Atomos de
halogénio ou um halogenocalcdxi Ci1-C4, que tem de um a cinco
dtomos de halogénio;

R*?, R e R, os quais podem ser os mesmos ou
diferentes, podem ser um &dtomo de hidrogénio, um &tomo de
halogénio, um grupo ciano, uma alquila C1-C4, uma
halogenocalquila C;-Cs;, que tem de um a cinco &tomos de
halogénio, um alcdxi C1—Cyg4, um algquiltio C;-Cg4, um
halogenocalcdéxi C1-C4, que tem de um a cinco A&tomos de
halogénio, uma alquilsulfinila C;-C; ou uma algquilsulfonila

C1-Cas;
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Het representa um heterociclo de férmula geral

(XXIII)

RSZ
AN

R 56 :N/ R5 5
(X3CIID)

na qual:

R>> pode ser um atomo de hidrogénio, um &tomo
de halogénio, um grupo hidréxi, um grupo ciano, uma alquila
C1-C4, uma halogenocalquila C;-C4, que tem de um a cinco
dtomos de halogénio, um alcdxi C;-C4, um alquiltio C1-Cs, um
alqueniltio C,-Cs, um halogenocalquiltio Ci-C4, que tem de um
a cinco 4atomos de halogénio, um halogencalcdxi Ci1-C4, que
tem de um a cinco 4&tomos de halogénio, um fenildxi
opcionalmente substituido por um &tomo de halogénio ou uma
alquila C;-C4, ou um feniltio opcionalmente substituido por
um adtomo de halogénio ou uma alquila C;-Cy4;

R%, R’ e R“, 0s quails podem ser 0s mesmos ou
diferentes, podem ser um atomo de hidrogénio, um atomo de
halogénio, um grupo ciano, uma alquila C1-Cg, uma
halogenocalquila C;-C4, que tem de um a cinco &tomos de
halogénio, um alcdxi C1—Cyq4, um alquiltio C1-Cg4, um
halogenocalcdxi C1-C4, que tem de um a cinco 4tomos de
halogénio, uma alquilsulfinila C;-C4, uma algquilsulfonila
C1-C4, uma N-morfolina opcionalmente substituida por um
adtomo de halogénio ou uma alquila C;-C4s, ou uma tienila
opcionalmente substituida por um &tomo de halogénio ou uma

alquila Ci1-Cy4;
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Het representa um heterociclo de férmula geral

(XXIV)

(XXIV)

na qual R°°, R®®, R® e R®?, os quais podem ser os
mesmos ou diferentes, podem ser um adtomo de hidrogénio, um
dtomo de halogénio, um grupo hidrdéxi, um grupo ciano, uma
alquila C;-C4, uma halogencalquila C;-C4, que tem de um a
cinco 4tomos de halogénio, um alcdéxi C1-C4, um alquiltio Ci-
C4, um halogenoalquiltio C;1-C4, que tem de um a cinco atomos
de halogénio, um halogenoalcdxi C1-C4, que tem de um a
cinco atomos de halogénio, uma alquilsulfinila C;-C; ou uma
alquilsulfonila C;-Cy4;

Het representa um heterociclo de férmula geral (XXV)

Rﬁm/lq RFS

(XXV)

na qual:

- R* pode ser um &tomo de hidrogénio, um &tomo
de halogénio, uma alquila C;-C; ou uma halogenocalquila Ci-
Cs, que tem de um a cinco adtomos de halogénio;

R** pode ser um 4&tomo de hidrogénio, uma
alquila C;-C4, uma halogencalquila C;-C4, que tem de um a
cinco A&tomos de halogénio, uma alcoxicarbonila C;-Ce, uma
benzila opcionalmente substituida por um a trés &tomos de
halogénio, uma benziloxicarbonila opcionalmente substituida

por um a trés atomos de halogénio ou uma heterociclila; e
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Het representa um heterociclo de férmula geral
(XXVII)
R X1

|

a8 67
R O R (XXVID)

na qual:

- X! representa um 4tomo de enxofre;

- R pode ser uma alquila C;-C4; ou uma
halogenoalquila C;-C4;, gque tem de um a cinco &atomos de
halogénio; e

- R*® e R® podem ser os mesmos ou diferentes e
podem ser um a&tomo de hidrogénio ou uma alquila C;-Cy4.

2. COMPOSTO, de acordo com a reivindicacéo 1,
caracterizado pelo fato de n ser 1 ou 2.

3. COMPOSTO, de acordo com a reivindicacdo 2, caracterizado
pelo fato de n ser 2.

4, COMPOSTO, de acordo com uma das reivindicacbes 1 a 3,
caracterizado pelo fato de pelo menos um dos substituintes
Y ser um atomo de halogénio, uma alquila-C;-Cg, uma
halogenocalquila C;-C¢ que tem de um a cinco &tomos de
halogénio ou uma alcdxi-Ci;-Cg—alquilcarbonila-C;-Cg.

5. COMPOSTO, de acordo com a reivindicacéo 4,
caracterizado pelo fato de pelo menos um dos
substituintes de Y ser uma halogenocalquila C;i-C¢ que
tem de um a cinco atomos de halogénio.

6. COMPOSTO, de acordo com a reivindicacéo 5,
caracterizado pelo fato de pelo menos um dos

substituintes de Y ser -CFj.
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7. COMPOSTO, de acordo com uma das reivindicacgdes 1 a 6,
caracterizado pelo fato da 2-piridila ser substituida na
posicdo 3 e/ou 5.

8. COMPOSTO, de acordo com as reivindicacdes 6 e 7,
caracterizado pelo fato da 2-piridila ser substituida
na posicdo 5 por -CFj.

9. COMPOSTO, de acordo com uma das reivindicacdes 1 a 8,
caracterizado pelo fato de Het ser um anel heterociclico de
cinco membros.

10. COMPOSTO, de acordo com a reivindicacéo 9,
caracterizado pelo fato de Het representar um heterociclo de

fébrmula geral (II)
R R*

/ \

R Yo ()

na qual:

- R® e R’ podem ser os mesmos ou diferentes e
podem ser um Atomo de hidrogénio, um &tomo de halogénio, um
grupo amino, um grupo nitro, uma alquila C;-C; ou uma
halogenocalquila C;-Cs;, que tem de um a cinco &tomos de
halogénio; e

- R* pode ser um atomo de hidrogénio, um atomo de
halogénio, wum grupo nitro, uma alquila C;-C; ou uma
halogenocalquila C;-Cs;, que tem de um a cinco &tomos de
halogénio.

11. COMPOSTO, de acordo com a reivindicacéao 9,
caracterizado pelo fato de Het representar um heterociclo de

férmula geral (III)
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R S07 TR

na qual:

- R® pode ser um &tomo de hidrogénio, um atomo de
halogénio, uma alquila C;-C; ou uma halogenoalquila Ci-C4,
gque tem de um a cinco atomos de halogénio; e

- R® e R’ podem ser os mesmos ou diferentes e
podem ser um Atomo de hidrogénio, um &tomo de halogénio,
um grupo amino, uma algquila C;-C; ou uma halogenocalquila
C1-C4, que tem de um a cinco atomos de halogénio.

12. COMPOSTO, de acordo com a reivindicacéo 9,
caracterizado pelo fato de Het representar um heterociclo de

fébrmula geral (VI)

(VD
na qual:

R e R' podem ser os mesmos ou diferentes, e
podem ser um atomo de hidrogénio, um &tomo de halogénio,
uma algquila C;-C4, um alquildxi C;-C4 ou uma halogenocalquila
C1-C4, que tem de um a cinco atomos de halogénio; e

- R pode ser um atomo de hidrogénio, um &tomo
de halogénio, uma alquila C;-C4; ou uma halogenoalquila C;-
C4, que tem de um a cinco &tomos de halogénio.
13. COMPOSTO, de acordo com a reivindicacéo 9,
caracterizado pelo fato de Het representar um heterociclo de

férmula geral (VII)
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na qual:

R'® pode ser um &tomo de hidrogénio, um &tomo
de halogénio, um grupo ciano, uma alquila C;-C; ou uma
halogenocalquila C;-C4, que tem de um a cinco &tomos de
halogénio;

- RY e RY podem ser os mesmos ou diferentes, e
podem ser um Aatomo de hidrogénio, um &tomo de halogénio,
uma alquila C;-C4 ou uma halogenocalgquila C;-C,, que tem de
um a cinco atomos de halogénio; e

R!® pode ser um &tomo de hidrogénio, um grupo
ciano, uma algquila C;-C4, uma halogenocalquila C;-C4, que tem
de um a cinco 4&atomos de halogénio, uma alcéxi-C;-C4-
alquila-C1-C4, uma hidroxialquila C;-C4, uma alquilsulfonila
C1-Cy4, uma diaminosulfonila(alquil-C;-Cy4), uma
alquilcarbonila C;-Cg, uma fenilsulfonila opcionalmente
substituida por um a&tomo de halogénio ou uma alquila-Ci;-Cg,
ou uma benzoila opciocnalmente substituida por um &tomo de
halogénio ou uma algquila C;-C,.

14. COMPOSTO, de acordo com a reivindicacédo 9,
caracterizado pelo fato de Het representar um

heterociclo de férmula geral (VIII)
R% R*

/N
N R

|
R* (VIID)
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na qual:
R?® pode ser um &tomo de hidrogénio, um

grupo ciano, uma alquila C;-C4, uma halogenocalquila C;-
Cs, que tem de um a cinco A&tomos de halogénio, uma
alcdéxi-C;-Cy-algquila-Ci1-Cyq4, uma hidroxialgquila C1-Cyq4,
uma alquilsulfonila C;-C,, uma diaminosulfonila(alquil-
C1-C4), uma algquilcarbonila C;-C¢, uma fenilsulfonila
opcionalmente substituida por um &tomo de halogénio ou
uma alquila C1—-Cy4, ou uma benzoila opcionalmente
substituida por um &tomo de halogénio ou uma alquila
C1—-Cy4; e

- R?, R*?? ¢ R* podem ser os mesmos ou diferentes
e podem ser um atomo de hidrogénio, um &tomo de halogénio,
um grupo ciano, uma algquila C;-C4, uma halogenocalquila C;i-
Cs, que tem de um a cinco 4atomos de halogénio ou uma
alquilcarbonila C;-C4.
15. COMPOSTO, de acordo com a reivindicacéo 9,
caracterizado pelo fato de Het representar um

heterociclo de férmula geral (IX)

R25
/\
R24/L

0
(IX)

na qual:

- R** pode ser um &atomo de hidrogénio ou uma
alquila Ci1-C4; e

- R® pode ser um atomo de halogénio, uma alquila
C1-C4 ou uma halogenocalquila C;-C4, que tem de um a cinco

dtomos de halogénio.
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1l6. COMPOSTO, de acordo com a reivindicacéo 9,
caracterizado pelo fato de Het representar um heterociclo de

fébrmula geral (X)

N

R26/4 \ R27

0
(X)

na qual:
R*® pode ser um &tomo de hidrogénioc ou uma

alquila C1-C4; e

- R? pode ser um atomo de halogénio, uma alquila
C1-C4, uma halogenocalquila C;-C4, que tem de um a cinco
dtomos de halogénio ou uma fenila opcionalmente substituida
por um &tomo de halogénio ou uma alquila C;-C4.
17. COMPOSTO, de acordo com a reivindicacéo 9,
caracterizado pelo fato de Het representar um heterociclo de

formula geral (XI)

R
N

A

S
(XI)

na qual:

- R*® pode ser um atomo de hidrogénio, um &tomo
de halogénio, um grupo amino, um grupo ciano, um
alquilamino C3-C4, um diamino(alquil Ci-C4), uma alquila C;-
C4, uma halogenoalquila C;-C4, que tem de um a cinco &tomos
de halogénio ou uma fenila opcionalmente substituida por um

dtomo de halogénio ou uma alquila C1-C4; e
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- R? pode ser um atomo de halogénio, uma alquila
C1-C4 ou uma halogenocalquila C;-C4, que tem de um a cinco
dtomos de halogénio.
18. COMPOSTO, de acordo com a reivindicacéo 9,
caracterizado pelo fatoc de Het representar um heterociclo de
férmula geral (XITII)

R32
AN

R3
|
R

(XIID)
na qual:

R’? pode ser um &tomo de hidrogénio, um &tomo
de halogénio, um grupo ciano, um grupo nitro, uma alquila
C1-C4, uma halogenocalquila C;-C4, que tem de um a cinco
dtomos de halogénio, uma cicloalquila C3-C¢, um alcdxi C;-
C4, um halogenocalcdxi C;-C4, que tem de um a cinco atomos de
halogénio, um alquiltio C;-C4, um halogenocalquiltio C;-Cg4,
que tem de um a cinco A4&tomos de halogénio, um grupo
aminocarbonila ou uma aminocarbonilalquila-C;-Cy;

- R*® pode ser um &tomo de hidrogénio, um &tomo
de halogénio, um grupo ciano, um grupo nitro, uma
alquila C1-C4, um alcdxi C;-C, ou um
alquiltio C1-C4; e

- R* pode ser um &tomo de hidrogénio, uma fenila,
uma alquila C;-C4, uma halogenocalquila C;-C4, que tem de um a
cinco 4tomos de halogénio, uma hidroxialquila C;-C4, uma
alquenila C,-C¢, uma cicloalquila C3-C¢, uma alquiltio-Ci;-C4-
alquila-C;-C4, uma halogencalquiltio-C;-Cs—alquila-C;-C4, dque

tem de um a cinco &tomos de halogénio, uma alcbdxi-Ci1—-Cy-
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alquila-C;-C4 ou uma halogenoalcdéxi-Ci1-C4-alquila-C1-C4, due
tem de um a cinco atomos de halogénio.

19. COMPOSTO, de acordo com a reivindicacéo 9,
caracterizado pelo fatoc de Het representar um heterociclo de

férmula geral (XIV)
R

I\

e
R’ lf (XIV)
R37

na qual:

R*» pode ser um &tomo de hidrogénio, um &tomo
de halogénio, um grupo ciano, um grupc nitro, uma alquila
C1-C4, uma halogenocalquila C;-C4, que tem de um a cinco
dtomos de halogénio, uma cicloalquila C3-Cg4, um alcdxi Ci-
Cq4, um halogenocalcdxi C;-C4, que tem de um a cinco atomos de
halogénio, um alquiltio C;-C4, um halogenocalquiltio C;-C4,
que tem de wum a cinco Aatomos de halogénio, uma
aminocarbonila ou uma aminocarbonilalquila C;-C4;

- R’ pode ser um atomo de hidrogénio, um &tomo
de halogénio, um grupo ciano, uma alquila C;-C4, um alcdxi
C1-C4, um halogenoalcéxi Ci;—-C4, que tem de um a cinco &tomos
de halogénio ou um alquiltio C1-C4; e

R pode ser um 4&tomo de hidrogénio, uma
alquila Ci-C4, uma halogencalquila C;-C4, que tem de um a
cinco &tomos de halogénio, uma hidroxialquila C;-C4, uma
alquenila C;-C¢, uma cicloalquila C3-Cg, uma alguiltio-Ci;-Cu-
alquila-C;-C4, uma halogenocalquiltio-C;-Cs-alquila-C;-C4, que
tem de um a cinco &tomos de halogénio, uma alcdxi-C;—-Cy-

alquila-C;-C4, uma halogenoalcdxi-Ci;-Csy—alquila-C;-C4, que
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tem de um a c¢inco &tomos de halogénio ou uma fenila
opcionalmente substituida por um &tomo de halogénio, uma
alquila Ci1-C4, uma alcoxialquila C;-C4 ou um grupo nitro.

20. COMPOSTO, de acordo com a reivindicacéo 9,
caracterizado pelo fatoc de Het representar um heterociclo de

férmula geral (XV)
R39 R3 8

I\
TN e
R4
na qual:

-R*® pode ser um &tomo de hidrogénio, um &tomo de
halogénio, um grupo ciano, um grupo nitro, uma alquila C;-
Cs, uma halogenoalquila Ci1-C4, que tem de um a cinco 4atomos
de halogénio, uma cicloalquila C3-C4, um alcdxi Ci1-Cs, um
halogenocalcdéxi C1-C4, que tem de um a cinco A&tomos de
halogénio, um alquiltio C;-C4, um halogenocalquiltio C;-Cg4,
que tem de um a c¢inco A4tomos de halogénio, uma
aminocarbonila ou uma aminocarbonilalquila C;-C4;

- R*® pode ser um &tomo de hidrogénio, um &tomo
de halogénio, um grupo ciano, uma alquila C:-C,;, um alcdxi
C1—-C4, um alguiltio C;-C; ou uma halogenoalquila C:1-C4, que
tem de um a cinco 4tomos de halogénio;

R*® pode ser um 4&tomo de hidrogénio, uma
fenila, uma benzila, uma alquila C;-C4;, uma halogencalquila
C1-C4, que tem de um a cinco &tomos de halogénio, uma
hidroxialgquila C;-C4, uma alquenila C,-C4, uma cicloalquila
C3—Cs, uma alquiltio-C;-C4—alquila-Ci1-Cy4, uma

halogenocalquiltio-C;-Cs—alquila-C;-C4, que tem de um a cinco
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dtomos de halogénio, uma alcdéxi-Ci1-Cy-alquila-Ci-C4, uma
halogenoalcdxi-C1-Cy-alquila-C1-C4, que tem de um a cinco
dtomos de halogénio.

21. COMPOSTO, de acordo com a reivindicacdo 9,caracterizado
pelo fato de Het representar um heterociclo de férmula geral

(XVI)

R42

N/ \
~0 R"
(XVI)

na qual R"™ e R? podem ser os mesmos ou
diferentes e podem ser um atomo de hidrogénio, um &tomo de
halogénio, uma alquila C;-C; ou uma halogenocalquila C;-Cy,
que tem de um a cinco &tomos de halogénio.
22. COMPOSTO, de acordo com a reivindicacéo 9,
caracterizado pelo fato de Het representar um heterociclo de

férmula geral (XVII)
R43

~ R
(XVID

na qual R® e R*™ podem ser os mesmos ou diferentes e
podem ser um &atomo de hidrogénio, um atomo de halogénio, uma
alquila C;-C4, uma halogenoalquila Ci-C4, que tem de um a cinco
dtomos de halogénio, uma fenila opcionalmente substituida por
um atomo de halogénioc ou uma alquila C;-C4, ou uma heterociclila
opcionalmente substituida por um &tomo de halogénio ou uma

alquila Ci-C4.
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23. COMPOSTO, de acordo com a reivindicacéo 9,
caracterizado pelo fato de Het representar um heterociclo de

férmula geral (XVIII)
Fﬁﬁ Fﬁs

I

N

0 (XVII)

na qual R e R* podem ser os mesmos ou
diferentes e podem ser um &tomo de hidrogénio, um Atomo de
halogénio, uma alquila C;-C; ou uma halogenoalquila Ci-Cq4,
que tem de um a cinco &tomos de halogénio.
24. COMPOSTO, de acordo com a reivindicacéo 9,

caracterizado pelo fato de Het representar um heterociclo de

'y

\N/

férmula geral (XX)

na qual:
- R*® pode ser um atomo de halogénio, uma alquila
C1-C4 ou uma halogenocalquila C;-C4, que tem de um a cinco
dtomos de halogénio; e
R*®* pode ser um &tomo de hidrogénio, uma
alquila C;-C4, uma halogencalquila C;-C4, que tem de um a
cinco 4tomos de halogénio, ou uma fenila opcionalmente
substituida por um a&tomo de halogénio ou uma alquila C;-Cj.
25. COMPOSTO, de acordo com uma das reivindicacdes 1 a 8,

caracterizado pelo fato de Het ser um heterociclo de seis

membros.
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26. COMPOSTO, de acordo com a reivindicacéo 25,
caracterizado pelo fatoc de Het representar um heterociclo de

férmula geral (XXII)
RSZ
R53 XN RS 1
RSN
(XXII)

na qual:

R’" pode ser um &tomo de hidrogénio, um &tomo
de halogénio, um grupo hidréxi, um grupo ciano, uma alquila
C1-C4, uma halogenocalguila C;-C4, que tem de um a cinco
dtomos de halogénio, um alcdxi C1-C4, um algquiltio C1-C4, um
halogenocalquiltio C;-Cs4, que tem de um a cinco Atomos de
halogénio ou um halogenocalcdxi Ci1-C4, que tem de um a cinco
dtomos de halogénio;

R*?, R e R, os quais podem ser os mesmos ou
diferentes, podem ser um &dtomo de hidrogénio, um &tomo de
halogénio, um grupo ciano, uma alquila C1-C4, uma
halogenocalquila C;-Cs;, que tem de um a cinco &tomos de
halogénio, um alcdxi C1—Cyg4, um algquiltio C;-Cg4, um
halogenocalcdéxi C1-C4, que tem de um a cinco A&tomos de
halogénio, uma alquilsulfinila C;-C; ou uma algquilsulfonila
C1-Cs.

27. COMPOSTO, de acordo com a reivindicacédo 25,
caracterizado pelo fato de Het representar um heterociclo de

férmula geral (XXIII)

RSZ
X

I b
R N RSS
(X AIIT)
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na qual:

R>> pode ser um atomo de hidrogénio, um &tomo
de halogénio, um grupo hidréxi, um grupo ciano, uma alquila
C1-C4, uma halogenocalquila C;-C4, que tem de um a cinco
dtomos de halogénio, um alcdxi C;-C4, um alquiltio C1-Cs, um
alqueniltio C,-Cs, um halogenocalquiltio Ci-C4, que tem de um
a cinco 4atomos de halogénio, um halogencalcdxi Ci1-C4, que
tem de um a cinco 4&tomos de halogénio, um fenildxi
opcionalmente substituido por um &tomo de halogénio ou uma
alquila C;-C4, ou um feniltio opcionalmente substituido por
um adtomo de halogénio ou uma alquila C;-Cy4;

R%, R’ e R“, 0s quails podem ser 0s mesmos ou
diferentes, podem ser um atomo de hidrogénio, um atomo de
halogénio, um grupo ciano, uma alquila C1-Cg, uma
halogenocalquila C;-C4, que tem de um a cinco &tomos de
halogénio, um alcdxi C1—Cyq4, um alquiltio C1-Cg4, um
halogenocalcdxi C1-C4, que tem de um a cinco 4tomos de
halogénio, uma alquilsulfinila C;-C4, uma algquilsulfonila
C1-C4, uma N-morfolina opcionalmente substituida por um
adtomo de halogénio ou uma alquila C;-C4s, ou uma tienila
opcionalmente substituida por um &tomo de halogénio ou uma
alquila C;1-C,4.

28. COMPOSTO, de acordo com a reivindicacédo 25,
caracterizado pelo fato de Het representar um heterociclo de

férmula geral (XXIV)

(XXIV)
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na qual R>°, R®?, R®! e R®?, os quais podem ser os
mesmos ou diferentes, podem ser um adtomo de hidrogénio, um
dtomo de halogénio, um grupo hidrdéxi, um grupo ciano, uma
alquila C;-C4, uma halogencalquila C;-C4, que tem de um a
cinco 4tomos de halogénio, um alcdéxi C1-C4, um alquiltio C;-
C4, um halogenocalquiltio C;-C4, que tem de um a cinco atomos
de halogénio, um halogenocalcéxi C1-C4, gque tem de um a
cinco atomos de halogénio, uma alquilsulfinila C;-C, ou uma
alquilsulfonila C;-C4.
29. COMPOSTO, de acordo com a reivindicacédo 25,
caracterizado pelo fato de Het representar um heterociclo de

férmula geral (XXV)

Rﬁ{/Jﬂ RFS

(XXV)
na qual:

R®® pode ser um &tomo de hidrogénio, um &tomo
de halogénio, uma alquila C;-C; ou uma halogenocalquila C;i-
Cs, que tem de um a cinco adtomos de halogénio;

R*® pode ser um A&tomo de hidrogénio, uma
alquila C;-C4, uma halogencalquila C;-C4, que tem de um a
cinco &tomos de halogénio, uma alcoxicarbonila C;-Ce¢, uma
benzila opcionalmente substituida por um a trés &tomos de
halogénio, uma benziloxicarbonila opcionalmente substituida
por um a trés atomos de halogénio ou uma heterociclila.
30. COMPOSTO, de acordo com a reivindicacédo 25,
caracterizado pelo fato de Het representar um heterociclo de

férmula geral (XXVII)
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a8 67
R O R (XXVID)

na qual:

- X! pode ser um &tomo de enxofre;

- R pode ser uma alquila C;-C4; ou uma
halogenoalquila C;-C4;, gque tem de um a cinco &atomos de
halogénio; e

R®® e R® podem ser os mesmos ou diferentes e
podem ser um a&tomo de hidrogénio ou uma alquila C;-Cy4.
31. PROCESSO PARA A PREPARACAO DE UM COMPOSTO, de fdérmula
geral (I) conforme descrito em uma das reivindicagdes 1 a
30, caracterizado pelo fato de compreender a reacgdo de um

derivado de acido carboxilico de férmula geral (A)

0O

A

G Het
(A)

na qual:

- Het é conforme definido em uma das
reivindicacdes 1 a 30;

- G pode ser um &tomo de halogénio, um grupo
hidréxi ou um alcdéxi C;-C4; com um derivado 2-piridina de
férmula geral (B)

Y),
$H
R (B)
na qual Y, R' e n sdo conforme descrito na

reivindicacdo 1; em que a reacdo ocorre na presenca de um
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catalisador, se G for um grupo hidréxi ou alcdxi Ci1-C¢, ou
na presenca de um aglutinante &acido, se G for um 4&tomo de
halogénio.

32. PROCESSO, de acordo com a reivindicacédo 31,

caracterizado pelo fato do catalisador poder ser o

diciclohexilcarbodiimida, N,N'-carbonildimidazol,
hexafluorofosfato de bromotripirrolidinofosfénio ou
trimetilaluminio.

33. PROCESSO, de acordo com a reivindicacédo 32,
caracterizado pelo fato do aglutinante &4cido poder ser um
carbonato, um &lcali aquoso ou uma amina tercidria.

34. PROCESSO PARA A PREPARACAO DE UM COMPOSTO, de férmula
geral (I), conforme descrito em uma das reivindicacgdes 1 a
30, caracterizado pelo fato de compreender a reacdo de um

derivado anidrido de &cido carboxilico de férmula geral (C)

O O

LA

W~ 07 THet
©

na qual:

- Het é conforme descrito em uma das
reivindicacdes 1 a 30;

- W pode ser definido como Het ou uma alquila C;-

C¢; com um derivado 2-piridina de férmula (D)

(),
X

N
N (D)

na gqual Y e n s8o conforme descritos na

reivindicacdo 1; na presenga de um agente redutor.
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35. PROCESSO, de acordo com a reivindicacédo 34,
caracterizado pelo fato do agente redutor ser H, ou NaBH,.
36. COMPOSTO, caracterizado pelo fato de ter a férmula

geral (E):

B)

na qual:

- Z pode ser o mesmo ou diferente e pode ser um
dtomo de halogénio, uma alquila C;-Cg, uma halogenocalquila
C1-C¢, gque tem de um a cinco &tomos de halogénio, ou uma
alcoximino-C;-C¢—alquila-C;-Ce¢;

- 7' pode ser um &tomo de halogénio ou uma
alquila C;1-Cg;

- R' e n s3dao tal conforme descritos na
reivindicacédo 1.

37. COMPOSICAO FUNGICIDA, caracterizada pelo fato de
compreender uma quantidade eficaz de um composto conforme
descrito em uma das reivindicacdes 1 a 30 e um suporte
agricolamente aceitével.

38. COMPOSICAO, de acordo com a reivindicacdo 37,
caracterizada pelo fato de compreender adicionalmente um
tensoativo.

39. COMPOSICAO, de acordo com as reivindicacdes 37 e 38,
caracterizada pelo fato de compreender de 0,05% a 99% em peso
de material ativo.

40. METODO PARA COMBATE PREVENTIVO OU CURATIVO DOS FUNGOS

FITOPATOGENICOS de plantacdes, caracterizado pelo fato de
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uma quantidade eficaz e ndo-fitotdéxica de uma composicéo
conforme descrita em uma das reivindicagdes 37 a 39 ser
aplicada as sementes da planta ou as folhas da planta e/ou
as frutas das plantas, ou ao solo, no qual as plantas estdo

crescendo ou no qual €& desejavel que elas crescam.
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