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Relatério Descritivo da Patente de Invencdo para "BIFENIL-
CARBOXAMIDAS, SEU USO E SEU PROCESSO DE PREPARACAO,
METODO E COMPOSIGAO PARA CONTROLAR MICROORGANISMOS
INDESEJADOS, PROCESSO PARA PREPARACAO DA DITA COMPO-
SICAO, E DERIVADOS DE ANILINA E DE ACIDO BORONICO™".

A presente invengao refere-se as novas bifenilcarboxamidas, a
uma pluralidade de processos para sua preparagao e ao Seu Uso para con-
trolar microorganismos indesejados.

Ja é conhecido que numerosas carboxanilidas tém propriedades
fungicidas (comparar WO 93/11 117, WO 99/09 013, WO 00/14 071, EP A
0 545099 e EP A 0589 301). Em particular, WO 02/08195 e WO 02/08197
revelam carboxamidas oxiiminometil-substituidas. A atividade destes com-
postos & boa; porém, as vezes é insatisfatoria.

Esta invengéo agora fornece novas bifenilcarboxamidas da for-

mula (I)
0]
N X
A N
H
ad
—N
AY
em que

R representa hidrogénio, C-Cg-alquila ou C;-Cs-haloalquila
tendo em cada caso 1 a 7 atomos de fldor, cloro e/ou bromo,

Z representa Cs-Cs-alquenila, Cs-Cs-alquinila, C3-Ce-
haloalquenila, Cs-Cgs-haloalquinila tendo em cada caso 1 a 5 atomos de fltor,
cloro efou bromo, ou (Cs-Cg-cicloalquil ){C4-Cs-alquila),

X eY independentemente um do outro representam halogénio,
ciano, nitro, C4-Cg-alquila, C+-Cg-alcoxi, C+-Cg-alquiltio, C4-Cg-haloalquila, Cs-
Cg-haloalcdxi ou Cq-Cg-haloalquiltio tendo em cada caso 1 a 13 atomos de
fldor, cloro e/ou bromo,

m representa 0, 1, 2, 3 ou 4, onde x representa os radicais i-

Segue-se folha 1a



1a

dénticos ou diferentes se m representar 2, 3 ou 4,
n representa 0, 1, 2, 3 ou 4, onde y representa os radicais
idénticos ou diferentes se n representar 2, 3 ou 4,

Segue-se folha 2



10

15

.20

25

e
A representa um radical da formula
R1
[\
N\til R
R3
em que

R' representa hidrogénio, ciano, halogénio, nitro, C,-C,-alquila,
C,-Cy-cicloalquila, C,-C,-alcéxi, C,-C,-alquiltio, aminocarbonila, aminocarbo-
nil-C,-C,-alquila ou representa C,-C,-haloalquila, C,-C,-haloalcéxi, C,-C,-
haloalquiltio tendo em cada caso 1 a 5 atomos de halogénio, e

R? representa hidrogénio, halogénio, ciano, C,-C,-alquila, C,-C,-
alcéxi ou C,-C,-alquiltio e

R® representa hidrogénio, C,-C,-alquila, hidroxi-C,-C,-alquila,
C,-Cs-alquenila, C,-C¢-cicloalquila, C,-C,-alquiltio-C,-C,-alquila, C,-C,-alcoxi-
C,-Calquila, ou representa C,-C,-haloalquila, halo(C,-C,-alquiltio-C,-C,-
alquil), halo(C,-C,-alcéxi-C,-C,-alquil) tendo em cada caso 1 a 5 dtomos de
halogénio ou representa fenila,
ou

A representa um radical da formula

R R
. /S\
em que

R* e R® independentemente um do outro representam hidrogé-
nio, halogénio, C,-C,-alquila ou C,-C,-haloalquila tendo 1 a 5 atomos de ha-
logénio e |

R® representa halogénio, ciano ou C,-C,alquila, C,-C,-
haloalquila, C,-C,-haloalcoxi tendo em cada caso 1 a 5 tomos de halogé-
nio,
ou

A representa um radical da férmula
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em que
R e R® independentemente um do outro representam hidrogé-
nio, halogénio, C,-C,-alquila ou C,-C,-haloalquila tendo 1 a 5 atomos de ha-
logénio e
R® representa hidrogénio, halogénio ou C,-C,-alquila,
ou ,
A representa um radical da formula

::: :R10

R™ representa hidrogénio, halogénio, hidroxila, ciano, C,-C,-

em que

alquila, C,-C,-haloalquila, C,-C,-haloalcdxi, C,-C,-haloalquiltio tendo em ca-

da caso 1 a 5 atomos de halogénio,

ou
A representa um radical da formula
| N
R™ N/ R
emque

R™ representa halogénio, hidroxila, ciano, C,-C,-alquila, C,-C,-
alcoxi, C,-C,-alquiltio, C,-C,-haloalquila, C,-C,-haloalcdxi, C,-C,-haloalquiltio
tendo em cada caso 1 a 5 atomos de halogénio e

R representa hidrogénio, halogénio, ciano, C,-C,-alquila, C,-C,-
alcoxi, C,-C,-alquiltio, C,-C,-alquilsuffinila, C,-C,-alquilsulfonila ou representa
C,-C,-haloalquila, C,-C,-haloalcoxi tendo em cada caso 1 a 5 atomos de ha-
logénio,
ou

A representa um radical da formula
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R™ representa C,-C,-alquila ou representa C,-C,-haloalquila ten-

em que

do 1 a 5 4tomos de halogénio,
R™ representa C,-C,-alquila,
X' representa S (enxofre), representa SO, SO, ou CH, e
p representa0,10u2,

ou

A representa um radical da formula
15
R

S

em que
R"™ representa C,-C,-alquila ou representa C,-C,-haloalquila ten-

do 1 a 5 atomos de halogénio,

ou
A representa um radical da formula
em que

R representa C,-C,-alquila ou representa C,-C,-haloalquila ten-

do 1 a 5 atomos de halogénio,

ou
A representa um radical da formula
R17
/\
R18 N
I
R19
em que

R" representa halogénio, ciano, C,-C,-alquila ou representa C,-

C,-haloalquita tendo 1 a 5 atomos de halogénio,
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R" representa hidrogénio, halogénio, C,-C,-alquila ou represen-
ta C,-C,-haloalquila tendo 1 a 5 atomos de halogénio,

R™ representa hidrogénio, ciano, C,-C,-alquila, C,-C,-haloalquila
tendo 1 a 5 atomos de halogénio, C,-C,-alcdxi-C,-C,-alquila, hidréxi-C,-C,-
alquila, C,-C,-alquissulfonila,  di(C,-C,-alquil)aminossulfonila, C,-C,

alquilcarbonila ou representa fenilsulfonila opcionalmente substituida ou

benzoila,
ou
A representa um radical da férmula
R21
/\
20 22
R o” R

em que

R® e R* independentemente um do outro representam hidrogé-
nio, halogénio, amino, C,-C,-alquila ou representa C,-C,-haloalquila tendo 1
a 5 atomos de halogénio e

R? representa hidrogénio, halogénio, C,-C,-alquila ou represen-

ta C,-C,-haloalquila tendo 1 a 5 dtomos de halogénio,

ou
A representa um radical da formula
R24 R25
/\
R23 0
em que

R® e R*independentemente um do outro representam hidrogé-
nio, halogénio, amino, nitro, C,-C,-alquila ou representa C,-C,-haloalquila
tendo 1 a 5 atomos de halogénio e

R® representa hidrogénio, halogénio, C,-C,-alquila ou represen-
ta C,-C,-haloalquila tendo 1 a 5 atomos de halogénio,
ou

A representa um radical da férmula
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em que
R% representa hidrogénio, halogénio, amino, C,-C,-alquilamino,
di-(C,-C,-alquil)amino, ciano, C,-C,-alquila ou representa C,-C,-haloalquila
tendo 1 a 5 atomos de halogénio e
R? representa halogénio, C,-C,-alquila ou C,-C,-haloalquila ten-

do 1 a 5 atomos de halogénio,

ou
A representa um radical da formula
g4
RZB/AS R29
em que

R? representa hidrogénio, halogénio, amino, C,-C,-alquilamino,
di-(C,-C alquil)amino, ciano, C,-C,-alquila ou representa C,-C,-haloalquila
tendo 1 a 5 atomos de halogénio e

R® representa halogénio, C,-C,-alquila ou C,-C,-haloalquila ten-
do 1 a 5 atomos de halogénio,
ou

A representa um radiactz)al da formula

R

/\
S
em que
R representa halogénio, C,-C,-alquila, C,-C,-haloalquila tendo
1 a 5 dtomos de halogénio,
ou

A representa um radical da formula
32
R

5
R31 /4

0]
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em que

R¥ representa hidrogénio ou C,-C,-alquila e

R® representa halogénio ou C,-C,-alquila,
ou

A representa um radical da formula

\
0 R33

em que

R® representa C,-C,-alquila ou C,-C,-haloalquila tendo 1 a 5
atomos de halogénio,
ou

A  representa um radical da formula

N
[j\/
Py
N~ “R¥

R* representa hidrogénio, halogénio, C,-C,-alquila ou C,-C,

em que

haloalquila tendo 1 a 5 atomos de halogénio.

Se apropriado, os compostos de acordo com a invengéo podem
estar presentes como misturas de possiveis formas isoméricas’diferentes,
em particular de estereoisomeros, como, por exemplo, E e Z, treo e eritro, e
também isdmeros dpticos, e, se apropriado, também de tautdmeros. O que é
reivindicado séo ambos os isdmeros E e Z, e o treo e erito, e também os
isdmeros Opticos, quaisquer misturas destes isdmeros, e também as possi-
veis formas tautomeéricas.

Em particular com referéncia a ligagao dupla de oxima, isémeros
de E/Z ocorrem quando R for C,-Ce-alquila. Estes isdmeros estio em geral
presentes como uma mistura. A configuragdo dada abaixo nas formulas es-
truturais inclui sempre ambas as possibilidades. Por causa de simplicidade,
apenas um isdmero € mostrado em cada caso.

Além disso, foi descoberto que as bifenilcarboxamidas da formu-

la (1) sdo obtidas quando
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a) derivados de acido carboxilico da férmula (11)
0

A~ G ()

em que
A é como definido acima e
G representa halogénio, hidroxila ou C,-C,-alcoxi

sao reagidos com derivados de anilina da formula (111)

(1))
em que
R, Z, X, Y, m e n s&o como definidos acima,
se apropriado na presenca de um catalisador, se apropriado na presenga de

um aglutinante de acido e se apropriado na presenga de um diluente,

ou
b) derivados de carboxamida da formula (IV)
0
J AT
A" N
H
Hal (|V)
em que

A, X e m sdo como definidos acima,
Hal' representa bromo ou iodo,
sdo reagidos com derivados de acido bordnico da férmula (V)

G1O\B,OG2
Y/ /N\O,Z



10

15

20

em que
R, Z, Y e n sdo como definidos acima e
G' e G? cada um representa hidrogénio ou juntos representam
tetrametiletileno
na presenga de um catalisador, se apropriado na presenga de um aglutinan-

te de acido e se apropriado na presenga de um diluente,

ou
c) derivados de acido bordnico de carboxamida da formula (VI)
0
LN F%
A" N
H
1 /B\ 2
em que

A, X e m sdo como definidos acima e

G' e G? cada um representa hidrogénio ou juntos representam
tetrametiletileno
sao reagidos com derivados de oxima de fenila da formula (VII)

R (VII)

em que

R, Z, Y e n sdo como definidos acima,

Hal' representa bromo ou iodo,
na presenga de um catalisador, se apropriado na presenga de um aglutinan-
te de acido e se apropriado na presenga de um diluente,
ou

d) derivados de bifenilacila da formula (VIII)
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R (VIIT)
em que
A R, X, Y, me n sdo como definidos acima,
sdo reagidos com derivados de hidroxilamina da férmula (1X)
Z—0—NH,xHCl %)
em que
Z é como definido acima,
se apropriado na presenga de um aglutinante de acido e se apropriado na

presenga de um diluente,

ou
e) derivados de hidroxiimino da férmula (l-a)
O
A" N
H
L,
\
Yo 7 on
R (-a)
em que

A, R, X, Y, me nsdo como definidos acima

s&o reagidos com compostos da formula (X)
Z—E (X)

em gque

Z € como definido acima,

E representa cloro, bromo, iodo, metanossulfonila ou p-
toluenossulfonila,
se apropriado na presenga de um aglutinante de acido e se apropriado na

presenga de um diluente,
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ou
f) derivados de carboxamida da formula (V)
0
AT
A" N
H 1
Hal (lV)

em que

A, X e m sdo como definidos acima,
Hal' representa bromo ou iodo,

sdo reagidos com derivados de oxima de fenila da formula (VII)

R W)
em que

R, Z, Y e n séo como definidos acima,

Hal' representa bromo ou iodo
na presenga de um catalisador de paladio ou platina e na presenga de
444 4 55,5 5-octametil-2,2"-bis-1,3,2-dioxaborolano, se apropriado na
presenca de um aglutinante de acido e se apropriado na presenga de um
diluente.

Por fim, foi descoberto que as novas bifenilcarboxamidas da
formula (1) tém propriedades microbicidas muito boas e podem ser usadas
para controlar microorganismos indesejados tanto na protegdo de plantagao
quanto na prote¢do de materiais.

Surpreendentemente, as bifenilcarboxamidas da formula (I) de
acordo com a invenggo tém atividade fungicida consideravelmente melhor
do que a dos compostos ativos constitucionalmente mais similares da técni-
ca anterior tendo a mesma dire¢ao de ag&o.

A féormula (1) fornece uma definigdo geral das bifenilcarboxami-
das de acordo com a invengao.

R preferivelmente representa hidrogénio, C,-C,-alquila ou C,-
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C,-haloalquila tendo em cada caso 1 a 7 atomos de fitior, cloro e/ou bromo.

Z preferivelmente representa C,-Ce-alquenila, C,-Ce-alquinila,
C,-Cg-haloalquenila, C,-C-haloalquinila tendo em cada caso 1 a 5 atomos
de fluor, cloro e/ou bromo, ou (C,-Ce-cicloalquil}{C,-C,-alquila).

XeY independentemente um do outro preferivelmente repre-
sentam fldor, cloro, bromo, ciano, nitro, C,-C-alquita, C,-Cs-alcoxi, C,-C,-
alquiltio, C,-C,-haloalquila, C,-C,-haloalcéxi ou C,-C,-haloalquiltio tendo em
cada caso 1 a 5 dtomos de fltior, cloro e/ou bromo.

m preferivelmente representa 0, 1, 2 ou 3, onde x representa
os radicais idénticos ou diferentes se m representar 2 ou 3.

n preferivelmente representa 0, 1, 2 ou 3, onde y representa
os radicais idénticos ou diferentes se n representar 2 ou 3.

A preferivelmente representa um radical da formula
R1

'\
N\,il R
R3
em que
R" representa hidrogénio, ciano, flior, cloro, bromo, iodo, meti-
la, etila, isopropila, ciclopropila, metdxi, etdxi, metiltio, etiltio, aminocarbonila,
aminocarbonilmetila, aminocarboniletila, C,-C,-haloalquil C,-C,-haloalcdxi
tendo em cada caso 1 a 5 atomos de flior, cloro e/ou bromo, trifluorometiltio
ou difluorometiltio,
R? representa hidrogénio, fllior, cloro, bromo, iodo, metila, etila,
metoxi, etoxi, metiltio ou etiltio e
R® representa hidrogénio, metila, etila, n-propila, isopropila, hi-
droximetila, hidroxietila, ciclopropila, ciclopentila, cicloexila, C,-C,-haloalquila
tendo 1 a 5 atomos de fltior, cloro e/ou bromo ou representa fenila.

A além disso preferivelmente representa um radical da formula
6

R R
R

S
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em que
R*e R® independentemente um do outro representam hidrogé-
nio, fllor, cloro, bromo, metila, etila ou C,-C,-haloalquila tendo 1 a 5 atomos
de fltor, cloro e/ou bromo e
R® representa fluor, cloro, bromo, iodo, ciano, metila, etila, tri-

fluorometila ou C,-C,-haloalcoxi tendo 1 a 5 atomos de flor, cloro e/ou bro-

mo.
A alémdisso preferivelmente representa um radical da formula
R8
lf’\i s
R’ S R
em que

R’ e R® independentemente um do outro representam hidrogé-
nio, fldor, cloro, bromo, metila, etila ou C,-C,-haloalquila tendo 1 a 5 4tomos
de fluor, cloro e/ou bromo e

R® representa hidrogénio, flior, cloro, bromo, metila ou etila.

A além disso preferivelmente representa um radical da formula
(;er

R™ representa hidrogénio, fllior, cloro, bromo, iodo, hidroxila,

em que

ciano, C,-C,-alquila, C,-C,-haloalquila, C,-C,-haloalcéxi, C,-C,-haloalquiltio
tendo em cada caso 1 a 5 atomos de fltor, cloro e/ou bromo.
A além disso preferivelmente representa um radical da férmula
N

| 7,

12 N R11

R

em que
R" representa flior, cloro, bromo, iodo, hidroxila, ciano, C,-C,-
alquila, metoxi, etoxi, metiltio, etiltio, C,-C,-haloalquila, C,-C,-haloalcoxi ten-
do em cada caso 1 a 5 atomos de flGor, cloro e/ou bromo, trifluorometiltio,

difluorometiltio e
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R representa hidrogénio, flior, cloro, bromo, iodo, ciano, C,-C,-
alquila, metdxi, etdxi, metiltio, etiltio, C,-C,-alquilsulfinila, C,-C,-
alquilsulfonila, C,-C,-haloalquila, C,-C,-haloalcéxi tendo em cada caso 1 a §
atomos de fllior, cloro efou bromo.

A além disso preferivelmente representa um radical da formula

X1
14 l
0 R13

R" representa metila, etila ou representa C,-C,-haloalquila ten-

em que

do 1 a 5 atomos de fltior, cloro e/ou bromo e
R™ representa metila ou etila,
X' representa S (enxofre), representa SO, SO, 0u CH, e
p representa0, 10u 2.

A além disso preferiveimente representa um radical da formula
15
R

S
em que
R™ representa metila, etila ou representa C,-C,-haloalquila ten-
do 1 a 5 dtomos de fllor, cloro e/ou bromo.
A além disso preferivelmente representa um radical da férmula
(X
S R16
em que
R' representa metila, etila ou representa C,-C,-haloalquila ten-

do 1 a 5 atomos de flor, cloro e/ou bromo.

A além disso preferivelmente representa um radical da formula
17
R

U\
R'™® N

I
R"

em que
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R" representa fllor, cloro, bromo, ciano, metila, etila, isopropila
ou representa C,-C,-haloalquila tendo 1 a 5 atomos de flilor, cloro e/ou bro-
mo,

R™ representa hidrogénio, fldor, cloro, bromo, metila, etila ou
representa C,-C,-haloalquila tendo 1 a 5 atomos de fluor, cloro e/ou bromo e

R™ representa hidrogénio, metila, etila, C,-C,-haloalquila tendo 1
a 5 atomos de fluor, cloro e/ou bromo, C,-C,-alcéxi-C,-C,-alquila, hidroximeti-
la, hidroxietila, metilsutfonila ou dimetilaminossulfonila.

A além disso preferivelmente representa um radical da formula

R21

RZO /O\ R22
em que
R® e R?' independentemente um do outro representam hidrogé-
nio, fllior, cloro, bromo, amino, metila, etila ou representa C,-C,-haloalquila
tendo 1 a 5 atomos de fltior, cloro e/ou bromo e
R” representa hidrogénio, filor, cloro, bromo, metila, etila ou
representa C,-C,-haloalquila tendo 1 a 5 atomos de fllor, cloro e/ou bromo.

A além disso preferivelmente representa um radical da formula
24 25
R R

R23 o
em que
R® e R# independentemente um do outro representam hidrogé-
nio, fllior, cloro, bromo, amino, nitro, metila, etila ou representa C,-C,-
haloalquila tendo 1 a 5 atomos de fllior, cloro efou bromo e
R? representa hidrogénio, fllior, cloro, bromo, metila, etila ou
representa C,-C,-haloalquila tendo 1 a 5 atomos de fldor, cloro efou bromo.

A além disso preferivelmente representa um radical da formula
27
R
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em que

R® representa hidrogénio, fllor, cloro, bromo, amino, C;-C,-
alquilamino, di-(C,-C,-alquilJamino, ciano, metila, etila ou representa C,-C,-
haloalquila tendo 1 a 5 atomos de flior, cloro e/ou bromo e

R? representa flior, cloro, bromo, metila, etila ou C;-C;-
haloalquila tendo 1 a 5 atomos de fllior, cloro e/ou bromo.

A além disso preferivelmente representa um radical da férmula
/i\/lﬁ
28, 29
R S R

R? representa hidrogénio, filior, cloro, bromo, amino, C,-C,-

em que

alquilamino, di-(C,-C-alquil)amino, ciano, metila, etila ou representa C,-C,-
haloalquila tendo 1 a 5 atomos de fltor, cloro e/ou bromo e
R® representa flior, cloro, bromo, metila, etila ou C,-C,-
haloalquila tendo 1 a 5 atomos de fltor, cloro e/ou bromo.
A alémdisso preferivat(e]lmente representa um radical da férmula
R

W)

S
em que
R¥ representa flor, cloro, bromo, metila, efila ou C;-C-
haloalquila tendo 1 a 5 atomos de fllior, cloro e/ou bromo.

A além disso preferivelmente representa um radical da formula
32
R

em que
R* representa hidrogénio, metila ou etila e
R representa fltior, cloro, bromo, metila ou etila.

A além disso preferivelmente representa um radical da formula
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0 R

em que
R*® representa metila, etila ou C,-C,-haloalquila tendo 1 a 5 ato-

mos de fltior, cloro e/ou bromo.
A além disso preferivelmente representa um radical da formula

N
[\:[
7
N~ R¥

R* representa hidrogénio, fliior, cloro, bromo, metila, etila ou

em que

trifluorometila.

R particularmente de preferéncia representa hidrogénio, metila,
etila, isopropila, terc-butila,

Z particularmente de preferéncia representa alila, 2-butenila, 2-
metilalila, 1-metilalila, 3-metil-2-butenila, propargila, 2-butinila, 3-butinila, 2-
metil-3-butinila, 3,3-difluoroalila, 3,3-dicloroalila, ciclopropilmetila, ciclopen-
tilmetila, cicloexilmetila,

XeY independentemente um do outro particularmente de pre-
feréncia representam fltor, cloro, bromo, ciano, nitro, metila, etila, n-propila,
isopropila, n-butila, sec-butila, isobutila, terc-butila, metoxi, etdxi, metiltio,
triclorometila, trifluorometila, difluorometila, difluoroclorometila, difluorometd-
xi, trifluorometoxi, trifluorometiltio, difluoroclorometiltio,

m particularmente de preferéncia representa 0 ou 1.

n particularmente de preferéncia representa 0, 1 ou 2, onde ¥
representa os radicais idénticos ou diferentes se n representar 2.

A particularmente de preferéncia representa um radical da

formula
1

R»—i
/A
N\N R?

I
R®
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em que

R' representa hidrogénio, fllior, cloro, bromo, iodo, metila, etila,
isopropila, ciclopropila, metoxi, etoxi, metiltio, etiltio, monofluorometila, difluo-
rometila, trifluorometila, difluoroclorometila, triclorometila, trifluorometoxi, tri-
clorometoxi, trifluorometiltio ou difluorometiltio e

R? representa hidrogénio, flior, cloro, bromo, iodo, metila, etila,
metdxi, etdxi, metiltio ou etiltio e

R® representa hidrogénio, metila, etila, hidroximetila, hidroxieti-
la, trifluorometila, difluorometila ou fenila.

A além disso particularmente de preferéncia representa um

radical da formula

em que

R* e R® independentemente um do outro representam hidrogé-
nio, fllior, cloro, bromo, metila, etila, difluorometila, trifluorometila, difluorocio-
rometila ou triclorometila e

R® representa fltor, cloro, bromo, ciano, metila, trifluorometila,
trifluorometoxi, difluorometoxi, difluoroclorometéxi ou triclorometoxi.

A além disso particularmente de preferéncia representa um

R
R I\LRQ

S

radical da formula

em que

R’ e R® independentemente um do outro representam hidrogé-
nio, fltior, cloro, bromo, metila, etila, difluorometila, trifluorometila, difluoroclo-
rometila ou triclorometilae

R® representa hidrogénio, filior, cloro, bromo, metila ou etila.

A além disso particularmente de preferéncia representa um

radical da formula
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::: :R10

R™ representa hidrogénio, fllior, cloro, bromo, iodo, hidroxila,

em que

ciano, metila, etila, n-propila, isopropila, n-butila, isobutila, sec-butila, terc-
butila, difluorometila, trifluorometila, difluoroclorometila, triclorometila, trifluo-
rometoxi, difluorometéxi, difluoroclorometoxi, triclorometéxi, trifluorometiltio,
difluorometiltio, difluoroclorometiltio ou triclorometiltio.

A além disso particularmente de preferéncia representa um

radical da formula

em que

R" representa fllior, cloro, bromo, iodo, hidroxila, ciano, metila,
etila, n-propila, isopropila, n-butila, isobutila, sec-butila, terc-butila, vmetc')xi,
etoxi, metiltio, efiltio, trifluorometila, difluorometila, difluoroclorometila, triclo-
rometila, trifluorometéxi, difluorometéxi, difluoroclorometoxi, triclorometoxi,
difluorometiltio, trifluorometiltio e

R representa hidrogénio, flior, cloro, bromo, iodo, ciano, metila,
etila, n-propila, isopropila, n-butila, isobutila, sec-butila, terc-butila, metéxi,
etdxi, metiltio, etiltio, metilsulfinila, metilsulfonila, trifluorometila, difluorometi-
la, difluoroclorometila, triclorometila, trifluorometdxi, difluorometéxi, difluoro-
clorometdxi ou triclorometoxi.

A além disso particularmente de preferéncia representa um

x1
14 |
o) R13

R"™ representa metila, etila, trifluorometila, difluorometila, difluo-

radical da formula

em que

roclorometila ou triclorometila e

R" representa metila ou etila,
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X' representa S (enxofre), representa SO, SO, ou CH, e
p representa0, 10u 2.
A além disso particularmente de preferéncia representa um

R
(I
S

R"™ representa metila, etila, trifluorometila, difluorometila, difluo-

radical da formula

em que

roclorometila ou triclorometila.

A além disso particularmente de preferéncia representa um

(G,

S R

radical da formula

em que
R representa metila, etila, trifluorometila, difluorometila, difluo-
roclorometila ou triclorometila.
A além disso particularmente de preferéncia representa um

radical da férmula
17

R

19

R

A—Z

em que

R" representa fllior, cloro, bromo, ciano, metila, etila, isopropila,
trifluorometila, difluorometila, difluoroclorometila ou triclorometila,

R™ representa hidrogénio, flior, cloro, bromo, metila, etila, triflu-
orometila, difluorometila ou triclorometila e

R™ representa hidrogénio, metila, etila, trifluorometila, metoxi-
metila, etoximetila, hidroximetila ou hidroxietila.

A além disso particularmente de preferéncia representa um

radical da formula
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R
Rzol/_—\iRzz

0

em que

R? e R? independentemente um do outro representam hidrogé-
nio, fldior, cloro, bromo, metila, etila, trifluorometila, difluorometila, difluoroclo-
rometila ou triclorometila e

R? representa hidrogénio, flor, cloro, bromo, metila, etila, triflu-
orometila, difluorometila, difluoroclorometila ou triclorometila.

A além disso particularmente de preferéncia representa um

radical da formula
24 R25

R
em que
R® e R*independentemente um do outro representam hidrogé-
nio, flior, cloro, bromo, nitro, metila, etila, trifluorometila, difluorometila, diflu-
oroclorometila ou triclorometila e
R®representa hidrogénio, fllior, cloro, bromo, metila, etila, trifluo-
rometila, difluorometila, difluoroclorometila ou triclorometila.

A além disso particularmente de preferéncia representa um

radical da férmula
27

em que
R representa hidrogénio, fldor, cloro, bromo, amino, metilamino,
dimetilamino, ciano, metila, etila, trifluorometila, difluorometila, difluorocloro-
metila ou triclorometila e
R? representa fluor, cloro, bromo, metila, etila, trifluorometila,
difluorometila, difluoroclorometila ou triclorometila.

A além disso particularmente de preferéncia representa um
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radical da formula

em que

R?® representa hidrogénio, fitior, cloro, bromo, amino, metilamino,
dimetilamino, ciano, metila, etila, trifluorometila, difluorometila, diftuorocioro-
metila ou triclorometila e

R?® representa fllior, cloro, bromo, metila, etila, trifluorometila,
difluorometila, difluoroclorometila ou triclorometila.

A além disso particularmente de preferéncia representa um

radical da férmula
R30
I\
N\
S

em que

R¥ representa fluor, cloro, bromo, metila, etila, trifluorometila,
difluorometila, difluoroclorometila ou triclorometila.

A além disso particularmente de preferéncia representa um

radical da férmula

R32

5
oA

R* representa hidrogénio, metila ou etila e

em que

R representa fllior, cloro, bromo, metila ou etila.
A além disso particularmente de preferéncia representa um

5@

0 R

radical da formula

em que
R® representa metila, etila, trifluorometila, difiuorometila, difiuo-
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roclorometila ou triclorometila.
A além disso particularmente de preferéncia representa um

N
[\j\/
7,
N~ R

R* representa hidrogénio, fitior, cloro, bromo, metila, etila ou

radical da formula

em que

trifluorometila.

R muito particularmente de preferéncia representa hidrogénio
ou metila.

Z muito particularmente de preferéncia representa alila, 2-
butenila, 2-metilalila, 1-metilalila, 3-metil-2-butenila, propargila, 2-butinila, 2-
metil-3-butinila, 3,3-difluoroalila, ciclopropilmetila.

X muito particularmente de preferéncia representa flior ou me-
tila.

Y muito particularmente de preferéncia representa fidor, cloro,
bromo, ciano, metila, metéxi, metiltio, triclorometila, trifluorometila, trifluoro-
metdxi, trifluorometiltio.

m muito particularmente de preferéncia representa 0 ou 1.

n muito particularmente de preferéncia representa 0 ou 1.

A muito particularmente de preferéncia representa um radical

da formula
R1
I\
R3
em que

R representa fltior, cloro, bromo, iodo, metila, isopropila, ciclo-
propila, monofluorometila, difluorometila ou trifluorometila e

R?representa hidrogénio, flior, cloro ou metila e

R®representa metila.

A além disso muito particularmente de preferéncia representa
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um radical da formula

em que
R* e R’ independentemente um do outro representam hidrogé-
nio, flGor ou metila e
R® representa metila.
A além disso muito particularmente de preferéncia representa

um radical da férmula

em que
R’ e R® independentemente um do outro representam hidrogé-
nio, flior ou metila e
R? representa metila.
A além disso muito particularmente de preferéncia representa

[j\/Rw

R" representa iodo, metila, difluorometila ou trifluorometila,

um radical da formula

em que

R™ além disso representa cloro ou bromo.
A além disso muito particularmente de preferéncia representa

um radical da férmula

em que
R" representa filior, cloro, bromo, metila ou trifluorometila e

R"representa hidrogénio.
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A além disso muito particularmente de preferéncia representa

x1
14 |
o~ “rR"

R™representa metila ou trifluorometila e

um radical da formula

em que

R"representa metila,

X'representa S (enxofre) ou CH, e

p representa O ou 1.

A além disso muito particularmente de preferéncia representa

R'
(\/IE
S

R™ representa metila, trifluorometila ou difluorometila.

um radical da formula

em que

A além disso muito particularmente de preferéncia representa

L.

$ R

um radical da formula

em que
R representa metila, trifluorometila ou difluorometila.
A além disso muito particularmente de preferéncia representa

um radical da formula

em que
R" representa fluor, metila ou trifluorometila,
R™ representa hidrogénio ou metila e
R"representa metila ou metoximetila.
A além disso muito particularmente de preferéncia representa
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um radical da féormula

em que
R® e R* independentemente um do outro representam hidrogé-
nio, flior ou metila e
R representa metila ou trifluorometila.

A além disso muito particularmente de preferéncia representa

R24 R25

o)

um radical da férmula

em que
R® e R independentemente um do outro representam hidrogé-
nio, fldor ou metila e
R® representa metila.
A além disso muito particularmente de preferéncia representa

R27
s
RZG S

R® representa fllior, cloro, amino ou metila e

um radical da formula

em que

R? representa cloro, metila, trifluorometila ou difluorometila.
A além disso muito particularmente de preferéncia representa

um radical da formula

N
Rza/« \ R?

S
em que
R representa filior, cloro, amino ou metila e
R® representa cloro, metila, trifluorometila ou difluorometila.

A além disso muito particularmente de preferéncia representa
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um radical da formula

em que
R¥representa cloro, metila, trifluorometila ou difluorometila.
A além disso muito particularmente de preferéncia representa

um radical da formula
32

em que
R* representa metila e
R¥representa cloro ou metila.
A além disso muito particularmente de preferéncia representa

o

0 R

um radical da formula

emque
R® representa metila, trifluorometila ou difluorometila.

A além disso muito particularmente de preferéncia representa
N
o4
7
N~ R

R*representa hidrogénio, cloro ou metila.

um radical da formula

em que

R especialmente preferivelmente representa hidrogénio ou me-

tila.
Z especialmente preferivelmente representa alila, 2-metil-alila,
1-metil-alila, 3-metil-2-butenila, propargila, 2-butinila, 3,3-difluoroalila, ciclo-

propilmetila.
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X especialmente preferivelmente representa filior.
m especialmente preferivelmente representa 0 ou 1.
n especialmente preferivelmente representa 0.

A especialmente preferivelmente representa um radical da

formula
R1
/
N \ R?

|

R3
em que

R' representa metila, monofluorometila, difluorometila ou trifluo-

rometila e |

R? representa hidrogénio, fltior, cloro ou metila e

R? representa metila.

A além disso especialmente preferivelmente representa um
radical da formula

R5 RG
R S

em que

R* e R® cada um representa hidrogénio e

R® representa metila.

A além disso especialmente preferiveimente representa um

[IR“)

R™ representa iodo, metila ou trifluorometila.

radical da férmula

em que

A além disso especialmente preferivelmente representa um

radical da féormula
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N

7
R12 N R11

em que
R" representa cloro ou trifluorometila e

R representa hidrogénio.
A além disso especialmente preferivelmente representa um

x1
14
g ¢
O R13

R™representa metila ou trifluorometila e

radical da formula

em que

X' representa S (enxofre) e
p representa 0.
A além disso especialmente preferivelmente representa um

radical da formula

em que
R" representa metila ou trifluorometila,
R™ representa hidrogénio ou metila e
R*representa metila.
A além disso especialmente preferivelmente representa um

radical da férmula

em que
R® e R? cada um representa hidrogénio e

R? representa metila.
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A além disso especialmente preferivelmente representa um

R27
3.
R26 S

R” representa amino ou metila e

radical da formula

em que

R¥ representa metila, trifluorometila ou difluorometila.

A além disso especialmente preferivelmente representa um

3

radical da formula

0 R
em que
R*® representa metila.
Preferéncia é dada além disso aos compostos da férmula (I-1)
0
e
A" N
H
£
R \I;l
*N
Z (1)
em que

R, Z, X, Y, m, ne A sao como definidos acima. Adequadas sdo
em cada caso todas as combinagdes dos significados gerais, preferidos,
particularmente preferidos, muito particularmente preferidos e especialmente
preferidos mencionados acima.

Preferéncia particular é dada aos compostos da férmula (I-1) em
que X éflioreméOou 1.

Preferéncia particular é dada aos compostos da formula (I-1) em
quenéo.

Preferéncia particular € dada aos compostos da formula (I-1) em
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que R é hidrogénio ou metila.

Preferéncia particular é dada além disso aos compostos da for-
mula (1) em que X é fliore m é 0 ou 1.

Preferéncia particular é dada além disso aos compostos da for-
mula () emque n é 0.

Preferéncia particular é dada além disso aos compostos da for-
mula (1) em que R é hidrogénio ou metila.

Preferidos, particularmente preferidos, muito particularmente
preferidos e especialmente preferidos séo os compostos que carregam os
substituintes mencionados sob preferidos, particularmente preferidos, muito
particularmente preferidos e especialmente preferidos, respectivamente.

Radicais de hidrocarboneto saturados e insaturados, como al-
quila ou alquenila, podem em cada caso ser de cadeia reta ou ramificada
até onde isto for possivel, incluindo em combinagdo com os heteroatomos,
como, por exemplo, em alcoxi.

Radicais opcionalmente substituidos podem ser mono- ou polis-
substituido onde no caso de polissubstituigdo os substituintes podem ser
idénticos ou diferentes. Uma pluralidade de radicais tendo o mesmo indice,
como, por exemplo, radicais m X para m > 1, podem ser idénticos ou dife-
rentes.

Radicais halogénio-substituidos, como, por exemplo, haloalquila,
sd0 mono- ou poli-halogenados. No caso de poli-halogenagao, os atomos de
halogénio podem ser idénticos ou diferentes. Aqui, halogénio representa
fldor, cloro, bromo € iodo, em particular flior, cloro e bromo.

Porém, as definigoes de radicais gerais ou preferidos ou ilustra-
¢Oes dadas acima podem também ser combinadas entre si conforme dese-
jado, isto € combinagdes incluindo entre as respectivas faixas e faixas prefe-
ridas. As definicoes se aplicam tanto para produtos finais quanto, corres-
pondentemente, para precursores e intermediarios. Além disso, definicbes
individuais podem nao se aplicar.

Usando cloreto de 5-flior-1,3-dimetil-1H-pirazol-4-carbonila e

oxima de O-alila de 1-(2’-aminobifenil-4-il)etanona como materiais de parti-
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da, o curso do processo (a) de acordo com a invengdo pode ser ilustrado
pelo esquema da formula abaixo
i

| I
H3 C CI HzN C\

base

N7 CH, N7 CH,
o
\ \
CH, CH,

Usando N-(2-iodofenil)-5-fllior-1,3-dimetil-1H-pirazol-4-carboxa-
mida e acido 4-[1-(aliloxiimino)etillfenilborénico como materiais de partida e
5 um catalisador, o curso do processo (b) de acordo com a inveng&o pode ser

ilustrado pelo esquema a seguir abaixo

\ /
0
H
N
N/ W\ H Lo calalisador \

Hy
CH, / CH,

J/ N7,
Z 0
H,C J/

by

Usando acido 2-(5-flior-1,3-dimetilpirazol-4-il)carbonilamino]
fenilboronico e oxima de O-alila de 1-(4-bromofenil)etanona como materiais
de partida e um catalisador, o curso do processo (c) de acordo com a inven-

10  ¢ao pode ser ilustrado pelo esquema da formula abaixo.
LG
N

H

catalisador \N F
|
HO ~OH CH,

H3 N/ CH,

l;l/ CH,
z (0]
H,C
Z

Usando N-(4'-acetilbifenil-2-il)-2-cloronicotinamida e hidrocloreto
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de O-(3,3-dicloroalil)hidroxilamina como materiais de partida, o curso do
processo (d) de acordo com a invengao pode ser ilustrado pelo esquema da

formula abaixo.

| [/
W “N CH,

Cl
Usando  N-(4'-{1-[hidroxiimino]etil}bifenil-2-il)  1,3-dimetil-1H-
5 pirazol-4-carboxamida e 1,1,3-tricloropropeno como materiais de partida, o

curso do processo (e) de acordo com a invengao pode ser ilustrado pelo es-

quema da formula abaixo
>_flL base >‘—S1L
HBr
N7 “GH, N7 e
o
N
cl
Usando N-(2-bromofenil)-5-flior-1,3-dimetil-1H-pirazol-4-

carboxamida e oxima de O-alila de 1-(4-bromofenil)etanona como materiais
10 de partida e um catalisador e 4,4,4',4'5,5,5',5-octametil-2,2"-bis-1,3,2-
dioxaborolano, o curso do processo (f) de acordo com a invengao pode ser

ilustrado pelo esquema da formula abaixo.

%@@W\

HC CH
N/ CH Hc
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llustracéo dos Processos e Intermedidrios

A formula (1l) fornece uma definigéo geral dos derivados de &ci-
do carboxilico requeridos como materiais de partida para realizar o processo
(a) de acordo com a invengdo. Nesta formula, A preferivelmente tem aqueles
significados que j& foram mencionados com relagdo a descrigdo dos com-
postos da férmula (1) de acordo com a invengdo como sendo preferidos, par-
ticularmente preferidos, muito particularmente preferidos e especialmente
preferidos para estes radicais. G preferivelmente representa cloro, bromo,
hidroxila, metoxi ou etdxi, particularmente de preferéncia cloro, hidroxila ou
metoxi.

Os derivados de acido carboxilico da formula (Il} sdo conhecidos
ou podem ser preparados por processos conhecidos (cf. WO 93/11 117, EP-
A 0545099, EP-A 0 589 301 e EP-A 0 589 313).

A formula (I11) fornece uma definigao geral dos derivados de ani-
lina requeridos como componentes de rea¢do para realizar o processo (a)
de acordo com a invengéo. Nesta formula, R, Z, X, Y, m e n preferivelmente
tém aqueles significados que ja foram mencionados com relag&o & descrigéo
dos compostos da formula (1) de acordo com a invengdo como sendo prefe-
ridos, particularmente preferidos, muito particularmente preferidos e especi-
almente preferidos para estes radicais ou estes indices.

Os derivados de anilina da formula (lIl) sdo novos. Alguns deles
podem ser preparados por métodos conhecidos (cf. EP-A 0 545 099 e EP-A
0 589 301).

Derivados de anilina da formula (lll) sdo obtidos além disso

quando
g) derivados 2-haloanilina da formula geral (X1)
Xm
Hal’
NH, (XI)
em que

X e m sdo como definidos acima e
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Hal?  representa halogénio

s&o reagidos com derivados de acido bordnico da formula (V)
G1O\B,OG2

/N\O A

R V)
emqueR,Z Y, n, G'e G sdo como definidos acima,
se apropriado na presenga de um aglutinante de acido, se apropriado na
presenca de um diluente orgénico inerte e se apropriado na presenca de
catalisador, ou

h) 4&cidos anilinabordnicos da formula (XIl)
X

m

NH,

B
170N 2
GO oG (XM

em que X, m, G' e G so como acima definidos

s&o reagidos com derivados de feniloxima da formula (VII)
Hal'

R )
emque R, Z, Y, n e Hal' sdo como definidos acima,
se apropriado na presenga de um aglutinante de acido, se apropriado na
presenga de um diluente orgénico inerte e se apropriado na presenga de um
catalisador.

A férmula (XI) fornece uma definigao geral dos derivados de 2-
haloanilina requeridos como componentes de reagdo para realizar os pro-
cessos (g) e (I) (ver abaixo) de acordo com a inveng&o. Nesta formula, X e m
preferivelmente tém aqueles significados que ja foram mencionados com

relagéo & descrigdo dos compostos da formula (1) de acordo com a invengéo
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como sendo preferidos, particularmente preferidos, muito particularmente
preferidos e especialmente preferidos para estes radicais ou estes indicess.
Hal preferivelmente representa fltior, cloro ou bromo, particularmente de pre-
feréncia cloro ou bromo.

Os derivados de 2-haloanilina da formula (XI) estdo comercial-
mente disponiveis ou podem ser preparados dos compostos de nitro corres-
pondentes através de reducao.

A formula (XI1) fornece uma definigdo geral dos &cidos anilinabo-
rénicos requeridos como componentes de reagdo para realizar os processos
(h) e (j) (ver abaixo) de acordo com a inveng&o. Nesta formula, X e m prefe-
rivelmente tém aqueles significados que ja foram mencionados com relagéo
a descricdo dos compostos da férmula (1) de acordo com a invengéo como
sendo preferidos, particularmente preferidos, muito particularmente preferi-
dos e especialmente preferidos para estes radicais ou estes indices. G' e G*
preferivelmente cada um representa hidrogénio.

Acidos anilinabordnicos da férmula (XIl) estdo comercialmente
disponiveis.

A formula (IV) fornece uma definigdo geral dos derivados de
carboxamida requeridos como materiais de partida para realizar os proces-
sos (b) e (f) de acordo com a invengdo. Nesta formula, A, X e m preferivel-
mente tém aqueles significados que ja foram mencionados com relagdo a
descricdo dos compostos da formula (l) de acordo com a invengdo como
sendo preferidos, particularmente preferidos, muito particularmente preferi-
dos e especialmente preferidos para estes radicais ou estes indicess.

Os derivados de carboxamida da formula (IV) s@o conhecidos ou
podem ser preparados através de processos conhecidos (cf. WO 91/01311,
EP-A 0 371 950).

A formula (V) fomece uma definigéo geral dos derivados de aci-
do bordnico requeridos para preparar os componentes de reagdo ao realizar
o processo (b) de acordo com a invengéo e o processo (g). Nesta formula,
R, Z, Y e n preferiveimente tém aqueles significados que ja foram mencio-

nados com relagéo a descrigdo dos compostos da férmula (1) de acordo com
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a invengao como sendo preferidos, particularmente preferidos, muito particu-
larmente preferidos e especialmente preferidos para estes radicais ou estes
indices. G' e G? preferivelmente cada um representa hidrogénio.

Os derivados de acido bordnico da férmula (V) sdo novos e po-
dem ser preparados por

i) reagindo &cidos fenilboronicos da férmula (XII1)

n (XHr)
emqueR, Y, n, G'e G sdo como definidos acima
com derivados de hidroxilamina da férmula (1X)
Z—0—NH, x HCI X
em que Z é como definido acima,
se apropriado na presenca de um aglutinante de acido, se apropriado na
presenga de um diluente orgénico inerte e se apropriado na presenga de um
catalisador.

A férmula (XIIl)-fornece uma definigdo geral dos acidos fenilbo-
rénicos requeridos como componentes de reagédo para realizar 0S processos
(i) e (1) (ver abaixo) de acordo com a invengdo. Nesta férmula, R, Y e n pre-
ferivelmente tém aqueles significados que ja foram mencionados com rela-
¢80 a descrigdo dos compostos da formula (I) de acordo com a invengdo
como sendo preferidos, particularmente preferidos, muito particularmente
preferidos e especiaimente preferidos para estes radicais ou estes indices.
G' e G? preferivelmente cada um representa hidrogénio.

Os 4acidos fenilboronicos da férmula (XIIl) estdo comercialmente
disponiveis.

A férmula (V1) fornece uma definigdo geral dos derivados de aci-
do bordnico de carboxamida requeridos como componentes de reagéo para
realizar o processo (c) de acordo com a invengdo. Nesta formula, A, X e m
preferivelmente tém aqueles significados que ja foram mencionados com

relagdo a descri¢do dos compostos da formula (1) de acordo com a invengédo
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como sendo preferidos, particularmente preferidos, muito particularmente
preferidos e especialmente preferidos para estes radicais ou estes indices.
G' e G? preferivelmente cada um representa hidrogénio ou juntos represen-
tam tetrametiletileno.

Os derivados de acido bordnico de carboxamida da férmula (V1)
s30 novos. Eles podem ser preparados

j) reagindo derivados de &cido carboxilico da formula (11)

ATTe

em que A e G sdo como definidos acima

com &cidos anilinaborénicos da formula (XIl)
X

m

NH,
B
TIA” N 2

em que X, m, G' e G? sdo como definidos acima,

se apropriado na presenga de um aglutinante de acido, se apropriado na
presenga de um diluente orgénico inerte e se apropriado na presenga de um
catalisador.

A formula (VII) fornece uma definigdo geral dos derivados de
feniloxima requeridos como componentes de reagdo para realizar os pro-
cessos (¢) e (f) de acordo com a invengdo e o processo (h). Nesta formula,
R, Z, Y e n preferivelmente tém aqueles significados que ja foram mencio-
nados com relagdo a descrigdo dos compostos da formula (I) de acordo com
a invengao como sendo preferidos, particularmente preferidos, muito particu-
larmente preferidos e especialmente preferidos para estes radicais ou estes
indicess.

Os derivados de feniloxima da férmula (VII) séo conhecidos efou
podem ser preparados por processos conhecidos (cf. Synth. Commun. 2000,
30, 665-669, Synth. Commun. 1999, 29, 1697-1701).

A férmula (VIII) fornece uma definigdo geral dos derivados de

bifenilacila requeridos como materiais de partida para realizar o processo (d)
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de acordo com a invengdo. Nesta formula, A, R, X, Y, m e n tém aqueles
significados que ja foram mencionados com relagdo & descrigdo dos com-
postos da formula (1) de acordo com a invengéo como sendo preferidos, par-
ticularmente preferidos, muito particularmente preferidos e especialmente
preferidos para estes radicais ou estes indices.

Os derivados de bifenilacila da formula (VIIl) s@o novos. Eles

podem ser preparados
k) reagindo derivados de acido carboxilico da férmula (1)
0
AW G )

em que A e G sao como definidos acima
com derivados de 2-benzaldeidoanilina da formula (XIV)

[~

HN

R (XIV)
em que R, X, Y, m e n sdo como definidos acima,
se apropriado na presenga de um aglutinante de &cido e se apropriado na
presenca de um diluente orgénico inerte.

A formula (XIV) fornece uma definicdo geral dos derivados 2-
benzaldeidoanilina requeridos como componentes de reagao para realizar o
processo (k) de acordo com a invengdo. Nesta formula, R, X, Y, m e n prefe-
rivelmente tém aqueles significados que ja foram mencionados com relagéo
a descrigdo dos compostos da formula (1) de acordo com a invengéo como
sendo preferidos, particularmente preferidos, muito particularmente preferi-
dos e especialmente preferidos para estes radicais ou estes indicess.

Os derivados de 2-benzaldeidoanilina da formula (XIV) séo no-
vos. Eles podem ser preparados

l) reagindo derivados de anilina da formula (XI)
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¢ (X1)
em que X, m e Hal? sdo como definidos acima e

com derivados de acido fenilbordnico da férmula (XIIf)
R

GO

G’
Y, (X
emqueR, Y, n, G' e G? sdo como definidos acima,
se apropriado na presenga de um aglutinante de &cido e se apropriado na
presenga de um diluente orgénico inerte.

A férmula (IX) fornece uma definigdo geral dos derivados de hi-
droxilamina requeridos como componentes de reagdo para realizar o0 pro-
cesso (d) de acordo com a invengao € o processo (i). Nesta formula, Z prefe-
rivelmente tem aqueles significados que ja foram mencionados com relagao
a descrigdo dos compostos da formula (1) de acordo com a invengdo como
sendo preferidos, particularmente preferidos, muito particularmente preferi-
dos e especialmente preferidos para este radical. Preferéncia é dada usar
os hidrocloretos mencionados na descri¢do. Porém, é também possivel usar
os derivados de hidroxilamina livres no processo de acordo com a invengéo.

Derivados de hidroxilamina da férmula {IX) estdo comercialmen-
te disponiveis.

A formula (l-a) fornece uma definicio geral dos derivados de
hidroxiimino requeridos como materiais de partida para realizar o processo
(e) de acordo com a invengdo. Nesta formula, A, R, X, Y, m e n preferivel-
mente tém aqueles significados que ja foram mencionados com relagdo a
descrigdo dos compostos da formula (1) de acordo com a invengédo como
sendo preferidos, particularmente preferidos, muito particularmente preferi-

dos e especialmente preferidos para estes radicais ou estes indices.
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Os derivados de hidroxiimino da féormula (l-a) de acordo com a
invengdo podem ser preparados por um dos processos (a), (b), (c), (d) ou (f)
de acordo com a inveng&o acima descrita.

A formula (X) fornece uma definigdo geral dos compostos reque-
ridos como componentes de reagdo para realizar o processo (e) de acordo
com a invengdo. Nesta formula, Z preferivelmente tem aqueles significados
que ja foram mencionados com relagdo a descrigdo dos compostos da for-
mula (I) de acordo com a inveng&do como sendo preferidos, particularmente
preferidos, muito particularmente preferidos e especialmente preferidos para
este radical. E preferivelmente representa cloro, bromo, iodo, metanossulfo-

nila ou p-toluenossulfonila. E particularmente de preferéncia representa cloro

-ou bromo.

Compostos da formula (X) estdo comerciaimente disponiveis.

Aglutinantes de acido adequados para realizar os processos (a),
(b), (c), (d), (e) e () de acordo com a inveng&o sdo em cada caso todos ba-
ses inorganicas e organicas habituais para tais reagdes. Preferéncia é dada
usar hidroxidos de metal alcalino terroso ou de metal alcalino, como hidréxi-
do de sddio, hidroxido de célcio, hidréxido de potassio, ou entdo hidroxido
de aménio, carbonatos de metal alcalino, como carbonato de sédio, carbo-
nato de potassio, bicarbonato de potassio, bicarbonato de sédio, acetatos de
metal alcalino ou metal alcalino terroso, como acetato de sodio, acetato de
potassio, acetato de caicio e também aminas terciarias, como trimetilamina,
trietilamina, tributilamina, N,N-dimetilanilina, piridina, N-metilpiperidina, N,N-
dimetilaminopiridina, diazabiciclooctano (DABCO), diazabiciclononeno (DBN)
ou diazabicicloundeceno (DBU). Porém, & também possivel operar sem a-
glutinante de acido adicionado ou usar um excesso do componente de ami-
na simuitaneamente de forma que ele age como aglutinante de &cido.

Diluentes adequados para realizar os processos {(a), (b), (c), {d),
(e) e (f) de acordo com a invengédo sdo em cada caso todos solventes orga-
nicos inertes habituais. Preferéncia é dada usar hidrocarbonetos alifaticos,
aliciclicos ou arométicos opcionalmente halogenados, como éter de petro-

leo, hexano, heptano, cicloexano, metilcicloexano, benzeno, tolueno, xileno
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ou decalina; clorobenzeno, diclorobenzeno, diclorometano, cloroférmio, te-
tracloreto de carbono, dicloretano ou tricloroetano; éteres, como éter dietili-
co, éter de diisopropila, éter de terc-butila de metila, éter de terc-amila de
metila, dioxano, tetraidrofurano, 1,2-dimetoxietano, 1,2-dietoxietano ou ani-
sol: nitrilas, como acetonitrila, propionitrila, n- ou isobutironitrila ou benzoni-
trila; amidas, como N,N-dimetiformamida, N,N-dimetilacetamida, N-
metilformanilida, N-metilpirrolidona ou triamida hexametilfosforica; ésteres,
como acetato de metila ou acetato de etila, sulféxidos, como sulfoéxido de
dimetila, ou sulfonas, como sulfolano.

Ao realizar os processos (a), (b), (c), (d), (e) e (f) de acordo com
a invengao, as temperaturas de reacdo podem em cada caso ser variadas
dentro um gama relativamente extensiva. Em geral, os processos s&o real-
zados em temperatura entre 0° C e 140° C, preferivelmente entre 10° C e
120° C.

O processo (a), (b), (c), (d), (e) e (f) de acordo com a invengéo é
em geral em cada caso realizado sob presséo atmosférica. Porem, em cada
caso é também possivel operar sob pressdo elevada ou reduzida.

Ao realizar o processo (a) de acordo com a invengdo, em geral
1 mol ou entdo um excesso de derivado de anilina da formula (lil)ede 1a 3
moles de aglutinante de &cido sdo empregados por mol de haleto de acido
da formula (Il). Porém, é também possivel empregar os componentes de
reagdo em outras razoes. Processamento é realizado através de métodos
habituais. Em geral, agua € adicionada & mistura de reag&o e a fase organi-
ca é separada e, apds secar, concentrada sob pressao reduzida. O residuo
que fica pode, se requerido, ser liberado de qualquer impureza que ainda
possa estar presente usando métodos habituais, como cromatografia ou re-
cristalizagdo.

Ao realizar o processo (b) de acordo com a invengéo, em geral 1
mol ou entdo um excesso de derivado de acido bordnico da férmula (V) e de
1 a 5 moleses de aglutinante de acido sdo empregados por mol de carbo-
xamida da formula (V). Porém, é também possivel empregar os componen-

tes de reagio em outras razdes. Processamento é realizado através de mé-
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todos habituais. Em geral, 4gua é adicionada a mistura de reacdo e o preci-
pitado é separado e seco. O residuo que fica pode, se requerido, ser libera-
do de qualquer impureza que ainda possa estar presente usando métodos
habituais, como cromatografia ou recristalizaggo.

Ao realizar o processo (c) de acordo com a invengdo, em geral
1 mol ou entdo um excesso de derivado de feniloxima da formula (VII) e de
1 a 10 moles de aglutinante de acido e de 0,5 a 5 % em mol de um catalisa-
dor sdo empregados por mol de derivado de &cido bordnico de carboxamida
da formula (VI). Porém, é também possivel empregar os componentes de
reagdo em outras razdes. Processamento é realizado através de métodos
habituais. Em geral, 4gua é adicionada a mistura de reag&o e o precipitado é
separado e seco. O residuo que fica pode, se requerido, ser liberado de
qualquer impureza que ainda possa estar presente usando métodos habitu-
ais, como cromatografia ou recristalizacao.

Ao realizar o processo (d) de acordo com a invengdo, em geral
1 mol ou entdo um excesso de derivado de hidroxilamina da formula (IX) e
de 1 a 5 moleses de aglutinante de 4cido sdo empregados por mol de deri-
vado de bifenilacila da formula (VIIl). Porém, é também possivel empregar
0s componentes de reagdo em outras razbes. Processamento é realizado
através de métodos habituais. Em geral, dgua é adicionada & mistura de
reagéo e o precipitado é separado, lavado com agua e éter de diisopropila e
depois seco. O residuo que fica pode, se requerido, ser liberado de qualquer
impureza que ainda possa estar presente usando métodos habituais, como
cromatografia ou recristalizagao.

Ao realizar o processo (e) de acordo com a invengdo, em geral
1 mol ou entdo um excesso de reagente da férmula (X) e de 1 a 5 moleses
de aglutinante de 4cido sdo empregados por mol de derivado de hidroxiimi-
no da formula (l-a). Porém, é também possivel empregar os componentes
de reagdo em outras razdes. Processamento € realizado através de méto-
dos habituais. Em geral, 4gua é adicionada & mistura de reagdo e o precipi-
tado é separado e seco. O residuo que fica pode, se requerido, ser liberado

de qualquer impureza que ainda possa estar presente usando métodos ha-
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bituais, como cromatografia ou recristalizagao.

Ao realizar o processo (f) de acordo com a invengéo, em geral
1 mol ou entdo um excesso de derivado de feniloxima da formula (VII) e de
1 a 5 moles de aglutinante de acido e de 1 a 5 moles de um catalisador s&o
empregados por mol de derivado de carboxamida da férmula (V). Porém, é
também possivel empregar os componentes de reagdo em outras razdes.
Processamento é realizado através de métodos habituais. Em geral, agua é
adicionada a mistura de reagdo e o precipitado é separado e seco. O resi-
duo que fica pode, se requerido, ser liberado de qualquer impureza que ain-
da possa estar presente usando métodos habituais, como cromatografia ou
recristalizagao.

Os compostos ativos sdo adequados para proteger plantas e
érgaos de planta, aumentar os rendimentos da colheita, methorar a qualida-
de do material colhido e controlar pestes animais, em particular insetos, a-
racnideos e nematddeos que sdo encontrados na agricultura em florestas,
em jardins e em instalagdes desocupadas, na prote¢do de produtos arma-
zenados e de materiais, e no setor de higiene e eles sdo bem tolerados pe-
las plantas, tém toxicidade homeotémica favoravel e compatibilidade ambi-
ental boa. Eles podem preferivelmente ser empregados como agentes de
protecio de plantagdo. Eles sdo ativos contra normalmente espécies sensi-
veis e resistentes e contra todos ou alguns estagios de desenvolvimento. As
pestes acima mencionadas incluem:

Da ordem dos Is6podes, por exemplo, Oniscus asellus, Armadil-
lidium vulgare e Porcellio scaber.

Da ordem dos Diplépodes, por exemplo, Blaniulus guttulatus.

Da ordem dos Quilépodes, por exemplo, Geophilus carpophagus
e Scutigera spp.

Da ordem dos Sinfilos, por exemplo, Scutigerella immaculata.

Da ordem dos Tissanuros, por exemplo, Lepisma saccharina.

Da ordem dos Colémbolos, por exemplo, Onychiurus armatus.

Da ordem dos Ortopteros, por exemplo, Acheta domesticus, Gr-

yllotalpa spp., Locusta migratoria migratorioides, Melanoplus spp. e Schisto-
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cerca gregaria.

Da ordem dos Blatarios, por exemplo, Blatta orientalis, Peripla-
neta americana, Leucophaea maderae e Blattella germanica.

Da ordem dos Dermapteros, por exemplo, Forficula auricularia.

Da ordem dos Ispteros, por exemplo, Reticulitermes spp.

Da ordem dos Ftirapteros, por exemplo, Pediculus humanus
corporis, Haematopinus spp., Linognathus spp., Trichodectes spp. e Damali-
nia spp.

Da ordem dos Tissanopteros, por exemplo, Hercinothrips femo-
ralis, Thrips tabaci, Thrips paimi e Frankliniella accidentalis.

Da ordem dos Heterdpteros, por exemplo, Eurygaster spp., Dys-
dercus intermedius, Piesma quadrata, Cimex lectularius, Rhodnius prolixus e
Triatoma spp.

Da ordem dos Homopteros, por exemplo, Aleurodes brassicae,
Bemisia tabaci, Trialeurodes vaporariorum, Aphis gossypii, Brevicoryne
brassicae, Cryptomyzus ribis, Aphis fabae, Aphis pomi, Eriosoma lanigerum,
Hyalopterus arundinis, Phylloxera vastatrix, Pemphigus spp., Macrosiphum
avenae, Myzus spp., Phorodon humuli, Rhopalosiphum padi, Empoasca
spp., Euscelis bilobatus, Nephotettix cincticeps, Lecanium corni, Saissetia
oleae, Laodelphax striatellus, Nilaparvata lugens, Aonidiella aurantii, Aspidio-
tus hederae, Pseudococcus spp. € Psylla spp.

Da ordem dos Lepidopteros, por exemplo, Pectinophora gossy-
piella, Bupalus piniarius, Cheimatobia brumata, Lithocolletis blancardella,
Hyponomeuta padella, Plutella xylostella, Malacosoma neustria, Euproctis
chrysorrhoea, Lymantria spp., Bucculatrix thurberiella, Phyllocnistis citrella,
Agrotis spp., Euxoa spp., Feltia spp., Earias insulana, Heliothis spp., Mames-
tra brassicae, Panolis flammea, Spodoptera spp., Trichoplusia ni, Carpocap-
sa pomonella, Pieris spp., Chilo spp., Pyrausta nubilalis, Ephestia kuehniella,
Galleria mellonella, Tineola bisselliella, Tinea pellionella, Hofmannophila
pseudospretella, Cacoecia podana, Capua reticulana, Choristoneura fumife-
rana, Clysia ambiguella, Homona magnanima, Tortrix viridana, Cnaphaloce-

rus spp. € Oulema oryzae.
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Da ordem dos Coledpteros, por exemplo, Anobium punctatum,
Rhizopertha dominica, Bruchidius obtectus, Acanthoscelides obtectus, Hylo-
trupes bajulus, Agelastica alni, Leptinotarsa decemlineata, Phaedon cochle-
ariae, Diabrotica spp., Psylliodes chrysocephala, Epilachna varivestis, Ato-
maria spp., Oryzaephilus surinamensis, Anthonomus spp., Sitophilus spp.,
Otiorrhynchus sulcatus, Cosmopolites sordidus, Ceuthorrhynchus assimilis,
Hypera postica, Dermestes spp., Trogoderma spp., Anthrenus spp., Attage-
nus spp., Lyctus spp., Meligethes aeneus, Ptinus spp., Niptus hololeucus,
Gibbium psylloides, Tribolium spp., Tenebrio molitor, Agriotes spp., Conode-
rus spp., Melolontha melolontha, Amphimallon solstitialis, Costelytra zealan-
dica e Lissorhoptrus oryzophilus.

Da ordem dos Himendpteros, por exemplo, Diprion spp., Hoplo-
campa spp., Lasius spp., Monomorium pharaonis e Vespa spp.

Da ordem dos Dipteros, por exemplo, Aedes spp., Anopheles
spp., Culex spp., Drosophila melanogaster, Musca spp., Fannia spp., Calli-
phora erythrocephala, Lucilia spp., Chrysomyia spp., Cuterebra spp., Gas-
trophilus spp., Hyppobosca spp., Stomoxys spp., Oestrus spp., Hypoderma
spp., Tabanus spp., Tannia spp., Bibio hortulanus, Oscinella frit, Phorbia
spp., Pegomyia hyoscyami, Ceratitis capitata, Dacus oleae, Tipula paludosa,
Hylemyia spp. e Liriomyza spp.

Da ordem dos Sifonapteros, por exemplo, Xenopsylla cheopis e
Ceratophyllus spp.

Da classe dos Araquenideos, por exemplo, Scorpio maurus, La-
trodectus mactans, Acarus siro, Argas spp., Omithodoros spp., Dermanys-
sus gallinae, Eriophyes ribis, Phyllocoptruta oleivora, Boophilus spp., Rhipi-
cephalus spp., Amblyomma spp., Hyalomma spp., Ixodes spp., Psoroptes
spp., Chorioptes spp., Sarcoptes spp., Tarsonemus spp., Bryobia praetiosa,
Panonychus spp., Tetranychus spp., Hemitarsonemus spp. e Brevipalpus
spp.

Os nematddeos fitoparasitarios incluem, por exemplo, Pratylen-
chus spp., Radopholus similis, Ditylenchus dipsaci, Tylenchulus semipene-
trans, Heterodera spp., Globodera spp., Meloidogyne spp., Aphelenchoides
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spp., Longidorus spp., Xiphinema spp., Trichodorus spp., Bursaphelenchus
spp.

Os compostos de acordo com a invengdo tém atividade microbi-
ana potente e podem ser empregados para controlar microorganismos inde-
sejaveis, como fungos e bactérias, na prote¢éo de plantagdo e na prote¢éo
dos materiais.

Fungicidas podem ser empregados na protegdo de plantagdo
para controlar Plasmodiophoromycetes, Oomycetes, Chytridiomycetes, Zy-
gomycetes, Ascomycetes, Basidiomycetes e Deuteromycetes.

Bactericidas podem ser empregados na protecé@o de plantagéo
para controlar Pseudomonadaceae, Rhizobiaceae, Enterobacteriaceae,
Corynebacteriaceae e Streptomycetaceae.

Alguns patégenos que causam doengas flingicas e bacterianas
que vem sob os nomes genéricos listados abaixo podem ser mencionados
como exemplos, mas de forma alguma de limitagéo:

espécies Xanthomonas, como, por exemplo, Xanthomonas
campestris pv. oryzae;

espécies Pseudomonas, como, por exemplo, Pseudomonas s-
yringae pv. lachrymans;

espécies Erwinia, como, por exemplo, Erwinia amylovora;

espécies Pythium, como, por exemplo, Pythium ultimum;

espécies Phytophthora, como, por exemplo, Phytophthora infes-
tans;

espécies Pseudoperonospora, como, por exemplo, Pseudo-
peronospora humuli ou Pseudoperonospora cubensis;

espécies Plasmopara, como, por exemplo, Plasmopara viticola;

espécies Bremia, como, por exemplo, Bremia lactucae;

espécies Peronospora, como, por exemplo, Peronospora pisi ou
P. brassicae;

espécies Erysiphe, como, por exemplo, Erysiphe graminis;

espécies Sphaerotheca, como, por exemplo, Sphaerotheca fuli-

ginea;
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espécies Podosphaera, como, por exemplo, Podosphaera leuco-
tricha;

espécies Venturia, como, por exemplo, Venturia inaequatis;

espécies Pyrenophora, como, por exemplo, Pyrenophora teres
ou P. graminea
(forma de conideo: Drechslera, syn: Helminthosporium);

espécies Cochliobolus, como, por exemplo, Cochliobolus sativus
(forma de conidio: Drechslera, syn: Helminthosporium);

espécies Uromyces, como, por exemplo, Uromyces appendicula-

tus;

espécies Puccinia, como, por exemplo, Puccinia recondita;

espécies Sclerotinia, como, por exemplo, Sclerotinia sclerotio-
rum;

espécies Tilletia, como, por exemplo, Tilletia caries;

espécies Ustilago, como, por exemplo, Ustilago nuda ou Ustila-
go avenae;

espécies Pellicularia, como, por exemplo, Pellicularia sasakii;

espécies Pyricularia, como, por exemplo, Pyricularia oryzae,

espécies Fusarium, como, por exemplo, Fusarium culmorum;

espécies Botrytis, como, por exemplo, Botrytis cinerea;

espécies Septoria, como, por exemplo, Septoria nodorum;

espécies Leptosphaeria, como, por exemplo, Leptosphaeria no-
dorum;

espécies Cercospora, como, por exemplo, Cercospora canes-
cens;

espécies Alternaria, como, por exemplo, Altemaria brassicae; e

espécies Pseudocercosporella, como, por exemplo, Pseudocer-
cosporella herpotrichoides

Os compostos ativos de acordo com a invengdo também tém
agao fortificante muito boas em plantas. Consegiientemente, eles podem ser
usados para mobilizar as defesas da planta contra ataque por microorga-

nismos indesejaveis.
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No presente contexto, substincias fortalecedoras de planta (in-
dutoras de resisténcia) serdo entendidas como significando essas substén-
cias que sdo capazes de estimular o sistema de defesa das plantas de mo-
do que, quando as plantas tratadas sdo subseqlientemente inoculadas com
microorganismos indesejaveis, elas mostram resisténcia substancial a estes
microorganismos.

No presente caso, microorganismos indesejaveis serdo entendi-
dos como significando fungos fitopatogénicos, bactérias e virus. Conseqien-
temente, as substancias de acordo com a invengao podem ser usadas para
proteger plantas durante um certo periodo ap6s o tratamento contra ataque
pelos patogenos mencionados. O periodo durante o qual a proteg&o é for-
necida em geral estende mais de 1 a 10 dias, preferivelmente 1 a 7 dias,
ap6s o tratamento das plantas com os compostos ativos.

O fato que os compostos ativos sdo bem tolerados por plantas
nas concentragOes requeridas para controlar as doengas de planta permite o
tratamento das partes acima do solo de plantas, de matéria-prima e semen-
tes de propagagao, e da terra.

Os compostos ativos de acordo com a invengdo podem ser usa-
dos com resultados particularmente bons para controlar doengas em vitivini-
cultura e no cultivo de fruta e vegetais, como, por exemplo, contra espécies
Venturia, Botrytis, Sclerotina, Rhizoctonia, Uncinula, Sphaerotheca, Podos-
phaera, Altemaria e Colletotrichum. Doengas de arroz, como espécies Pyri-
cularia e Pellicularia, sdo igualmente controladas com resultados bons.

Os compostos ativos de acordo com a invengao sdo também
adequados para aumentar o rendimento das plantagbes. Além disso, eles
mostram toxicidade reduzida e sdo bem tolerados pelas plantas.

Em certas concentragdes e taxas de aplicagio, os compostos
ativos de acordo com a invengdo podem também ser usados como herbici-
das, para influenciar o crescimento da planta e para controlar pestes ani-
mais. Se apropriado, eles podem também ser usados como intermediarios e
precursores para a sintese de outros compostos ativos.

Todas as plantas e partes de planta podem ser tratadas acordo
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com a invengdo. Plantas serdo entendidas como significando no presente
contexto todas as plantas e populagbes de planta como plantas selvagens
desejadas e indesejadas ou plantas de plantag&o (incluindo plantas de plan-
tacdo de ocorréncia natural). Plantas de plantagdo podem ser plantas que
podem ser obtidas por métodos de cultivo e de otimizacdo de planta con-
vencionais ou através de métodos biotecnolégicos e recombinantes ou por
combinagOes destes métodos, incluindo as plantas transgénicas e inclusive
dos cultivars de planta protegiveis ou ndo protegiveis pelos direitos dos cri-
adores de planta. Partes de planta serdo entendidas como significando to-
das as partes e 6rgdos de plantas acima e abaixo do chdo, como broto, fo-
Iha, flor e raiz, exemplos que podem ser mencionados sendo folhas, ramifi-
cagdes, talos, troncos, flores, corpos de fruta, frutas, sementes, raizes, tu-
bérculos e rizomas. As partes de planta também incluem material colhido, e
material de propagagdo vegetativo e gerador, por exemplo mudas, tubércu-
los, rizomas, ramos e sementes.

Tratamento de acordo com a invengéo das plantas e partes de
planta com os compostos ativos é diretamente realizado ou permitindo os
compostos agirem nos arredores, ambiente ou espago de armazenamento
pelos métodos de tratamento habituais, por exemplo através de imerséo,
borrifagéo, evaporagao, enevoamento, espalhamento, pintura, injegéo, e, no
caso de material de propagagéo, em particular no caso de sementes, tam-
bém aplicando um ou mais revestimentos.

Na protegdo de materiais, as substancias de acordo com a in-
vengdo podem ser empregadas para proteger materiais industriais contra
infecgéo com, e destruigdo por, microorganismos indesejados.

Materiais industriais no presente contexto sdo entendidos como
significando materiais ndo-vivos que foram preparados para o uso na indds-
tria. Por exemplo, materiais industriais que sdo pretendidos ser protegidos
pelos compostos ativos de acordo com a invengéo de alteragdo ou destrui-
¢do microbiana podem ser adesivos, colas, papel e papeldo, tecidos, couro,
madeira, pinturas e artigos de plastico, lubrificantes refrescantes e outros

materiais com os quais podem ser infetados, ou destruidos pelos microorga-
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nismos. Partes de plantas de produgéo, por exemplo circuitos de agua de
refrigeracéo que podem ser prejudicadas pela proliferagédo dos microorga-
nismos podem também ser mencionadas dentro do escopo dos materiais a
ser protegido. Materiais industriais que podem ser mencionados dentro do
escopo da presente invengédo sao preferivelmente adesivos, colas, papel e
papeldo, couro, madeira, pinturas, lubrificantes refrescantes e liquidos de
transferéncia de calor, particularmente de preferéncia madeira.

Microorganismos capazes de degradar ou alterar os materiais
industriais que podem ser mencionados sdo, por exemplo, bactérias, fungos,
leveduras, algas e organismos de lodo. Os compostos ativos de acordo com
a invengao preferivelmente agem contra fungos, em particular mofos, fungos
de descoloragdo de madeira e destruigdo de madeira (Basidiomycetes), e
contra organismos de lodo e algas.

Os microorganismos dos géneros a seguir podem ser mencio-
nados como exemplos:

Alternaria, tal como Alternaria tenuis,

Aspergillus, tal como Aspergillus niger,

Chaetomium, tal como Chaetomium globosum,

Coniophora, tal como Coniophora puetana,

Lentinus, tal como Lentinus tigrinus,

Penicillium, tal como Penicillium glaucum,

Polyporus, tal como Polyporus versicolor,

Aureobasidium, tal como Aureobasidium pullulans,

Sclerophoma, como Sclerophoma pityophila,

Trichoderma, como Trichoderma viride,

Escherichia, como Escherichia coli,

Pseudomonas, como Pseudomonas aeruginosa, e

Staphylococcus, como Staphylococcus aureus.

Dependendo das suas propriedades fisicas e/ou quimicas parti-
culares, os compostos ativos podem ser convertidos nas formulagdes habi-
tuais, como solugdes, emulsdes, suspensdes, pds, espumas, pastas, granu-

los, aerossdis e microencapsulagoes em substancias poliméricas e nas
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composicdes de revestimento para sementes, e refrigeragdo de ULV e for-
mulagdes de enevoamento mornas.

Estas formulagbes sdo produzidas de uma maneira conhecida,
por exemplo misturando os compostos ativos com extensores, ou seja, sol-
ventes liquidos, gases liquidificados sob presséo efou veiculos sélidos, op-
cionalmente com o uso de tensoativos que s@o emulsificantes e/ou disper-
santes efou formadores de espuma. Se o extensor usado for agua, é tam-
bém possivel empregar, por exemplo, solventes organicos como solventes
auxiliares. Essencialmente, os solventes liquidos adequados s&o: aromati-
cos como Xileno, tolueno ou alquilnaftalenos, arométicos clorados ou hidro-
carbonetos alifaticos clorados como clorobenzenos, cloroetilenos ou cloreto
de metileno, hidrocarbonetos alifaticos como cicloexano ou parafinas, por
exemplo fragdes de petrdleo, alcoois como butanol ou glicol e seus éteres e
ésteres, cetonas como acetona, cetona de etila de metila, cetona de isobuti-
la de metila ou cicloexanona, solventes fortemente polares como dimetilfor-
mamida ou sulféxido de dimetila, ou entdo agua. Extensores ou veiculos
gasosos liquidificados serdo entendidos como significando liquidos que séo
gasosos em temperatura padrdo e sob presséo atmosférica, por exemplo
propulsores de aerossol como hidrocarbonetos halogenados, ou entdo buta-
no, propano, nitrogénio e dioxido de carbono. Veiculos sdlidos adequados
s&o: por exemplo, minerais naturais moidos tais como caulins, argila, talco,
giz, quartzo, atapulgita, montmorilonita ou terra diatomacea, e minerais sin-
téticos moidos como silica finamente dividida, alumina e silicatos. Veiculos
sélidos adequados para granulos sdo: por exemplo, pedras naturais esma-
gadas e fracionadas como calcita, marmore, pumice, sepiolita e dolomita, ou
entdo granulos sintéticos de refeigdes inorganicas e orgénicas, e granulos
de material orgdnico como serragem, casca de coco, espigas de milho e
talos de tabaco. Emulsificantes e/ou formadores adequados de espuma s&o:
por exemplo emulsificantes ndo-iénicos e anidnicos, como ésteres de acido
graxo de polioxietileno, éteres de aicool graxos de polioxietileno, por exem-
plo éteres de poliglicol de alquilarila, alquilsulfonatos, sulfatos de alquila, a-
rilsulfonatos, ou entdo hidrolisados de proteina. Dispersantes adequados
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sao: por exemplo liquidos residuais de lignossulfeto e metilcelulose.

Aderentes como carboximetilcelulose e polimeros naturais e sin-
téticos na forma de pos, granulos ou latices, como goma arabica, alcool de
polivinila e acetato de polivinila, ou entdo fosfolipideos naturais como cefali-
nas e lecitinas e fosfolipideos sintéticos podem ser usados nas formulagdes.
Outros possiveis aditivos sdo minerais e 6leos vegetais.

E possivel usar corantes como pigmentos inorgénicos, por e-
xemplo Oxido de ferro, oxido de titanio e matéria corante Azul prussiano, e
organicos como matéria corante de alizarina, matéria corante de azo e mate-
ria corante de ftalocianina de metal, e nutrientes de rastro como sais de fer-
ro, manganés, boro, cobre, cobalto, molibdénio e zinco.

As formulagdes em geral compreendem entre 0,1 e 95 por cento
em peso de composto ativo, preferivelmente entre 0,5 e 90 %.

Os compostos ativos de acordo com a invengdo podem ser usa-
dos como tal ou em suas formulagdes, também em uma mistura com fungi-
cidas, bactericidas, acaricidas, nematicidas ou inseticidas conhecidos, para
alargar, por exemplo, o espectro de atividade ou impedir o desenvolvimento
de resisténcia. Em muitos casos, efeitos sinergisticos sdo obtidos, isto é a
atividade da mistura é maior que a atividade dos componentes individuais.

Exemplos de componentes de mistura adequados s&o os com-
postos a seguir:

Fungicidas:

2-fenilfenol; sulfato de 8-hidroxiquinolina; acibenzolar-S-metila;
aldimorf; amidoflumet; ampropilfos; ampropilfos-potassio; andoprim; anilazi-
na; azaconazol; azoxistrobina; benalaxila; benodanila; benomila; bentiavali-
carb-isopropila; benzamacrila; benzamacril-isobutila; bilanafos; binapacrila;
bifenila; bitertanol; blasticidin-S; bromuconazol; bupirimato; butiobato; buti-
lamina; polissulfeto de cdlcio; capsimicina; captafol; captan; carbendazim;
carboxina; carpropamida; carvona; quinometionat; clobentiazona; clorfena-
zol: cloroneb; clorotalonila; clozolinato; clozilacon; ciazofamida; ciflufenami-
da; cimoxanila; ciproconazol; ciprodinila; ciprofuram; Dagger G; debacarb;

diclofluanida; diclona; diclorofeno; diclocimet; diclomezina; dicloran; dieto-
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fencarb; difenoconazol; diflumetorim; dimetirimol; dimetomorf; dimoxistrobi-
na; diniconazol; diniconazol-M; dinocap; difenilamina; dipiritiona; ditalinfos;
ditianon; dodina; drazoxolon; edifenfos; epoxiconazol; etaboxam; etirimol;
etridiazol; famoxadona; fenamidona; fenapanila; fenarimol; fenbuconazol;
fenfuram; fenexamida; fenitropan; fenoxanila; fenpiclonila; fenpropidina; fen-
propimorf; ferbam; fluazinam; flubenzimina; fludioxonila; flumetover; flumorf;
fluoromida; fluoxastrobina; fluquinconazol; flurprimidol; flusilazol; flussulfami-
da; flutolanila; flutriafol; folpet; fosetil-Al; fosetil-sodio; fuberidazol; furalaxila;
furametpir; furcarbanila; furmeciclox; guazatina; hexaclorobenzeno; hexaco-
nazol; himexazol; imazalila; imibenconazol; triacetato de iminoctadina;
tris(albesil) de iminoctadina; iodocarb; ipconazol; iprobenfos; iprodiona; ipro-
valicarb; irumamicina; isoprotiolano; isovalediona; cassugamicina; cresoxim-
metila; mancozeb; maneb; meferimzona; mepanipirim; mepronila; metalaxila;
metalaxil-M; metconazol; metassulfocarb; metfuroxam; metiram; metomino-
estrobina; metsulfovax; mildiomicina; miclobutanila; miclozolin; natamicina;
nicobifen; nitrotal-isopropila; noviflumuron; nuarimol; ofurace; orissastrobina;
oxadixila; acido oxolinico; oxpoconazol; oxicarboxin; oxifentiin; paclobutrazol;
pefurazoato; penconazol; pencicuron; fosdifeno; ftalida; picoxiestrobina; pi-
peralin; polioxinas; polioxorim; probenazol; procloraz; procimidona; propa-
mocarb; propanosina-sodio; propiconazol, propineb; proquinazid; protioco-
nazol; piraclostrobina; pirazofos; pirifenbx; pirimetanila; piroquilon; piroxifur;
pirrolenitrina; quinconazol; quinoxifeno; quintozeno; simeconazol; espiroxa-
mina; enxofre; tebuconazol; tecloftalam; tecnazeno; tetciclacis; tetraconazol;
tiabendazol; ticiofeno; tifluzamida; tiofanato-metila; tiram; tioximid; tolclofos-
metila; tolifluanida; triadimefon; triadimenol; triazbutila; triazéxido; triciclami-
da; triciclazol; tridemorf; trifloxistrobina; triflumizol; triforina; triticonazol; uni-
conazol; validamicina A; vinclozolina; zineb; ziram; zoxamida; (2S)-N-{[2-[4-
[[3-(4-clorofenil)}-2-propinif}oxi]-3-metoxifenil]etil]-3-metil-2-[( metil-sulfonil)a-

mino]butanamida; 1-(1-naftalenif)-1H-pirrol-2,5-diona;  2,3,5,6-tetracloro-4-
(metilsulfonil)piridina; 2-amino-4-metil-N-fenil-5-tiazolcarboxamida; 2-cloro-N-
(2,3-diidro-1,1,3-trimetil-1H-inden-4-il)-3-piridinacarboxamida;  3,4,5-tricloro-

2,6-piridinadicarbonitrila; actinovato; cis-1-(4-clorofenil)-2-(1H-1,2,4-triazol-1-
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ilcicloeptanol; 1-(2,3-diidro-2,2-dimetil-1H-inden-1-il)-1H-imidazol-5-carboxi-
lato de metila, carbonato de monopotassio;  N-(6-metoxi-3-
piridinil)ciclopropano-carboxamida; N-butil-8-(1,1-dimetiletil)-1-oxaespiro[4.5]
decano-3-amina; tetratiocarbonato de sddio; e sais de cobre e preparagoes,
como mistura de Bordeaux; hidréxido de cobre; naftenato de cobre; oxiclore-
to de cobre; sulfato de cobre; cufraneb; 6xido cuproso; mancobre; oxina-
cobre.
Bactericidas:

bronopol, diclorofeno, nitrapirin, dimetilditiocarbamato de niquel,
cassugamicina, octilinona, 4cido furancarboxilico, oxitetraciclina, probenazol,
estreptomicina, tecloftalam, sulfato de cobre e outras preparagbes de cobre.
Insecticidas/Acaricidas/Nematicidas:

abamectina, ABG-9008, acefato, acequinocila, acetamiprida,
acetoprol, acrinatrina, AKD-1022, AKD-3059, AKD-3088, alanicarb, aldicarb,
aldoxicarb, aletrin, isdmeros de 1R de aletrina, alfa-cipermetrina (alfametri-
na), amidoflumet, aminocarb, amitraz, avermectina, AZ-60541, azadiractina,
azametifos, azinfos-metila, azinfos-etila, azociclotina, Bacillus popilliae, Ba-
cillus sphaericus, Bacillus subtilis, Bacillus thuringiensis, EG-2348 de cepa
de Bacillus thuringiensis, GC-91 de cepa de Bacillus thuringiensis, NCTC-
11821 de cepa de Bacillus thuringiensis, baculovirus, Beauveria bassiana,
Beauveria tenella, bendiocarb, benfuracarb, bensultap, benzoximato, beta-
ciflutrina, beta-cipermetrina, bifenazato, bifentrina, binapacrila, bioaletrina,
isémero de bioaletrin-S-ciclopentila, bioetanometrina, biopermetrina, bior-
resmetrina, bistrifluron, BPMC, brofenprox, bromofos-etila, bromopropilato,
bronfenvinfos (-metil), BTG-504, BTG-505, bufencarb, buprofezina, butatio-
fos, butocarboxima, butoxicarboxima, butilpiridabeno, cadussafos, canfeclor,
carbarila, carbofurano, carbofenotiona, carbossulfan, cartap, CGA-50439,
quinometionat, clordano, clordimeform, cloetocarb, cloretoxifos, clorfenapir,
clorfenvinfos, clorfluazuron, clormefos, clorobenzilato, cloropicrina, clorproxi-
feno, clorpirifos-metila, clorpirifos (-etil), clovaportrina, cromafenozida, cis-
cipermetrina, cis-resmetrina, cis-permetrina, clocitrina, cloetocarb, clofente-

zina, clotianidina, clotiazobeno, codlemona, coumafos, cianofenos, cianofos,
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ciclopreno, cicloprotrina, Cydia pomonella, ciflutrina, cialotrina, ciexatina, ci-
permetrina, cifenotrina (isémero de 1R), ciromazina, DDT, deltametrina, de-
meton-S-metila, demeton-S-metilsulfona, diafentiuron, dialifos, diazinon, di-
clofention, diclorvos, dicofol, dicrotofos, diciclanila, diflubenzuron, dimetoato,
dimetilvinfos, dinobuton, dinocap, dinotefuran, diofenolan, dissulfoton, docu-
sat-sadio, dofenapin, DOWCO-439, eflussilanato, emamectina, emamectina-
benzoato, empentrina (isdmero de 1R), endossulfano, Entomoptora spp.,
EPN, esfenvalerato, etiofencarb, etiprol, etion, etoprofos, etofenprox, etoxa-
zol, etrinfos, fanfur, fenamifos, fenazaquin, 6xido de fenbutatina, fenflutrina,
fenitrotion, fenobucarb, fenotiocarb, fenoxacrim, fenoxicarb, fenpropatrina,
fenpirad, fenpiritrina, fenpiroximato, fensulfotion, fention, fentrifanila, fenvale-
rato, fipronila, flonicamid, fluacripirim, fluazuron, flubenzimina, flubrocitrinato,
flucicloxuron, flucitrinato, flufenerim, flufenoxuron, flufenprox, flumetrina, flu-
pirazofos, flutenzina (flufenzina), fluvalinato, fonofos, formetanato, formotion,
fosmetilan, fostiazato, fubfenprox (fluproxifeno), furatiocarb, gama-HCH,
gossiplure, grandlure, virus de granulose, halfenprox, halofenozida, HCH,
HCN-801, heptenofos, hexaflumuron, hexitiazox, hidrametilnona, hidropreno,
IKA-2002, imidacloprid, imiprotrina, indoxacarb, iodofenfos, iprobenfos, isa-
zofos, isofenfos, isoprocarb, isoxation, ivermectina, japonilure, cadetrina,
virus de poliedrose nuclear, cinopreno, Iambda-cialot.rina, lindano, lufenuron,
malation, mecarbam, messulfenfos, metaldeido, metam-sédio, metacrifos,
metamidofos, Metharhizium anisopliae, Metharhizium flavoviride, metidation,
metiocarb, metomila, metopreno, metoxiclor, metoxifenozida, metolcarb, me-
toxadiazona, mevinfos, milbemectina, milbemicina, MKI-245, MON-45700,
monocrotofos, moxidectina, MTI-800, naled, NC-104, NC-170, NC-184, NC-
194, NC-196, niclossamida, nicotina, nitenpiram, nitiazina, NNI-0001, NNI-
0101, NNI-0250, NNI-9768, novaluron, noviflumuron, OK-5101, OK-5201,
OK-9601, OK-9602, OK-9701, OK-9802, ometoato, oxamila, oxidometon-
metila, Paecilomyces fumosoroseus, paration-metila, paration (-etila), perme-
trina (cis-, trans-), petroleo, PH-6045, fenotrina (trans isomero de 1R), fento-
ato, forato, fosalona, fosmet, fosfamidon, fosfocarb, foxim, butéxido de pipe-

ronila, pirimicarb, pirimifos-metila, pirimifos-etila, praletrina, profenofos, pro-
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mecarb, propafos, propargita, propetanfos, propoxur, protiofos, protoato,
protrifenbute, pimetrozina, piraclofos, piresmetrina, piretrum, piridabeno, piri-
dalila, piridafention, piridation, pirimidifeno, piriproxifeno, quinalfos, resmetri-
na, RH-5849, ribavirina, RU-12457, RU-15525, S-421, S-1833, salition, se-
bufos, SI-0009, silafluofeno, espinosad, espirodiclofeno, espiromesifeno,
sulfluramid, sulfotep, sulprofos, SZI-121, tau-fluvalinato, tebufenozida, tebu-
fenpirad, tebupirinfos, teflubenzuron, teflutrina, temefos, temivinfos, terbam,
terbufos, tetraclorvinfos, tetradifon, tetrametrina, tetrametrina (isomer de 1R),
tetrassul, teta-cipermetrina, tiacloprid, tiametoxam, tiapronila, tiatrifos, oxala-
to de hidrogénio de tiociclam, tiodicarb, tiofanox, tiometon, tiossultap-sddio,
turingiensina, tolfenpirad, tralocitrina, tralometrina, transflutrina, triarateno,

triazamato, triazofos, triazuron, triclofenidina, triclorfon, triflumuron, trimeta-

- carb, vamidotion, vaniliprol, verbutina, Verticillium lecanii, WL-108477, WL-

40027, YI-5201, YI-5301, YI-5302, XMC, xililcarb, ZA-3274, zeta-
cipermetrina, zolaprofos, ZXI-8901, o composto propilcarbamato de 3-
metilfenila (tsumacida Z), o composto 3-(5-cloro-3-piridinil)-8-(2,2,2-
trifluoroetil)-8-azabiciclo[3.2.1]-octano-3-carbonitrila (CAS-Reg. N° 185982-
80-3) e 0 3-endo-isdmero correspondente (CAS-Reg. N° 185984-60-5) (cf.
WO-96/37494, WO-98/25923) e também preparagdes que compreendem
extratos de planta inseticidamente ativa, nematddeos, fungos ou virus.

Uma mistura com outros compostos ativos conhecidos, como
herbicidas, ou com fertilizantes e reguladores de crescimento, protetores ou
semicoquimicos, € também possivel.

Além disso, os compostos da formula (1) de acordo com a inven-
¢éo também tém atividade antimicética muito boa. Eles tém um espectro de
atividade antimicética muito vasto em particular contra dermatofitos e leve-
duras, mofos e fungos bifasicos (por exemplo, contra espécies de Candida,
como Candida albicans, Candida glabrata), e Epidermophyton floccosum,
espécies de Aspergillus, como Aspergillus niger e Aspergillus fumigatus, es-
pécies de Trichophyton, como Trichophyton mentagrophytes, espécies de
Microsporon como Microsporon canis e audouinii. A lista destes fungos de

forma alguma limita o espectro micético abrangido, mas é apenas para ilus-



10

15

20

25

30

58

tragao.

Os compostos ativos podem ser usados como tais, na forma de
suas formulagdes ou formas de uso preparadas dele, tais como solugdes,
suspensdes, pos intumesciveis, pastas, pos soliveis, pds e granulos pron-
tos-para-usar. Aplicagéo é realizada de uma maneira habitual, por exemplo
mediante hidratagdo, borrifagdo, atomizagdo, difuséo, polvilhamento, espu-
magao, esparramamento, etc. E além disso possivel aplicar os compostos
ativos pelo método de volume ultrabaixo ou injetar a preparagéo do compos-
to ativo ou o proprio composto ativo na terra. E também possive! tratar as
sementes das plantas.

Quando usar os compostos ativos de acordo com a invengéo
como fungicidas, as taxas de aplicagdo podem ser variadas dentro de uma
gama relativamente extensiva, dependendo do tipo de aplicagéo. Para o tra-
tamento de partes de plantas, as taxas de aplicagdo do composto ativo séo
em geral entre 0,1 e 10 000 g/ha, preferivelmente entre 10 e 1000 g/ha. Pa-
ra adubagéo de semente, as taxas de aplicagdo do composto ativo sGo em
geral entre 0,001 e 50 g por quilograma de semente, preferivelmente entre
0,01 e 10 g por quilograma de semente. Para o tratamento da terra, as taxas
de aplicagdo do composto ativo séo em geral entre 0,1 e 10 000 g/ha, prefe-
rivelmente entre 1 e 5000 g/ha.

As composigOes usadas para proteger os materiais industriais
em geral compreendem os compostos ativos em uma quantidade de 1 a 95
%, preferivelmente de 10 a 75 %.

As concentrages de aplicagdo dos compostos ativos de acordo
com a invengdo dependem da natureza e da ocorréncia dos microorganis-
mos a ser controlados e na composigdo do material a ser protegido. A quan-
tidade 6tima para aplicagdo pode ser determinada através de uma série de
testes. Em geral, as concentragbes de aplicagéo s&o na faixa de 0,001 a §
% em peso, preferivelmente de 0,05 a 1,0 % em peso, com base no material
a ser protegido.

A atividade e o espectro da atividade dos compostos ativos a

serem usados de acordo com a invengdo na prote¢do de materiais, ou das
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composicdes, concentrados ou, bem em geral, formulagdes preparaveis de-
les, podem ser aumentados, se apropriado, pela adicdo de outros compos-
tos de forma antimicrobiana ativos, fungicidas, bactericidas, herbicidas, in-
secticidas ou outros compostos ativos para alargar o espectro de atividade
ou efeitos especiais obtendo como, por exemplo, protegdo adicional contra
insetos. Estas misturas podem ter um espectro de atividade mais amplo que
os compostos de acordo com a invengéo.

Quando usado como inseticidas em suas formulagdes comerci-
almente disponiveis e nas formas de uso preparadas com estas formula-
¢oes, os compostos ativos de acordo com a invengéo podem estar além dis-
so presentes na forma de uma mistura com sinergistas. Sinergistas sdo
compostos através dos quais a atividade dos compostos ativos é aumentada
sendo necessario para o sinergista adicionado ser ativo em si.

Quando usado como inseticidas em suas formulagbes comerci-
almente disponiveis e nas formas de uso preparadas com estas formula-
coes, os compostos ativos de acordo com a invengdo podem além disso
estar presentes na forma de uma mistura com inibidores que reduzem a de-
gradagdo do composto ativo apds aplicagio no habitat da planta, na superfi-
cie das partes das plantas ou nos tecidos das plantas.

O teor de composto ativo das formas de uso preparados das
formulagdes comercialmente disponiveis pode variar dentro de faixas vas-
tas. A concentragdo do composto ativo das formas de uso pode ser de
0,0000001 até 95 % em peso de composto ativo, preferivelmente entre
0,0001 e 1 % em peso.

Eles sdo aplicados de uma maneira habitual adaptada para a-
dequar as formas de uso.

Quando usado contra pestes de higiene e pestes de produtos
armazenados, o composto ativo é distinguido pela agdo residual excelente
em madeira e argila como também boa estabilidade a alcali em substratos
tratados com cal.

Como ja mencionado acima, € possivel tratar todas as plantas

ou suas partes de acordo com a inveng@o. Em uma modalidade preferida,
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espécies de planta selvagens ou variedades de planta e cultivars de planta
que foram obtidos através de métodos de procriagdo bioldgica tradicionais,
como hibridagdo ou fusdo de protoplasto, e as partes destas variedades e
cultivars séo tratadas. Em uma outra modalidade preferida, plantas transgé-
nicas e cultivars de planta que foram obtidos através de métodos recombi-
nantes, se apropriado em combinagdo com os métodos convencionais (or-
ganismos geneticamente modificados), e suas partes que séo tratadas. O
termo "partes” ou "partes de plantas” ou "partes de planta” foi explicado aci-
ma.

Plantas que sdo tratadas particularmente de preferéncia de a-
cordo com a invengdo sdo aquelas dos cultivars de planta que estio em ca-
da caso comercialmente disponiveis ou em uso. Cultivars de planta sdo en-
tendidos como significando plantas com caracteristicas novas que ou foram
criadas por procrniagdo convencional, por mutagénese ou por técnicas de
DNA recombinantes. Eles podem ter a forma de cultivars, biétipos e genéti-
pos.

Dependendo das espécies de planta ou cultivars de planta, sua
localizagdo e condigdes de crescimento (solos, clima, periodo de vegetagéo,
nutri¢do), o tratamento de acordo com a invengéo pode também resultar em
efeitos de superaditivos ("sinergisticos"). Desse modo, por exemplo, as ta-
xas de aplicagdo reduzidas efou um espectro de atividade alargado efou um
aumento na atividade das substancias e composi¢des que podem ser usa-
das de acordo com a invengdo, crescimento de planta melhor, tolerancia
aumentada em temperaturas altas ou baixas, tolerdncia aumentada a seca
ou a salinidade na agua ou solo, desempenho de florescéncia aumentada,
colheita facilitada, maturagéo acelerada, rendimentos mais altos, qualidade
mais alta e/ou valor nutricional melhor dos produtos colhidos, caracteristicas
de armazenamento melhores efou processabilidade dos produtos colhidos
sdo possiveis que excedam os efeitos que de fato seriam esperados.

As plantas transgénicas ou cultivars de planta preferidos (aque-
les obtidos através de métodos recombinantes) a serem tratados de acordo

com a invengao incluem todas essas plantas que, devido ao processo de
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modificagdo recombinante, foram material genético dado que confere carac-
teristicas particulares, vantajosas, valiosas a estas plantas. Exemplos de tais
propriedades sdo crescimento de planta melhor, tolerancia aumentada em
temperaturas altas ou baixas, tolerancia aumentada & seca ou a salinidade
na agua ou solo, desempenho de florescéncia aumentada, colheita facilita-
da, maturagéo acelerada, rendimentos mais altos, qualidade mais alta e/ou
valor nutricional mais alto dos produtos colhidos, caracteristicas de armaze-
namento melhores e/ou processabilidade melhor dos produtos colhidos. Ou-
tros exemplos de tais caracteristicas, exemplos que especialmente devem
ser mencionados, sdo defesa melhor das plantas contra pestes animais e
microbianas, como contra insetos, acaros, fungos fitopatogénicos, bactérias
e/ou virus e uma tolerdncia aumentada das plantas a certos compostos ati-
vos herbicidas. Exemplos de plantas transgénicas que podem ser mencio-
nadas sd0 as plantas de plantagdo importantes, como cereais (trigo, arroz),
milho, feijoes-sojas, batata, algoddo, tabaco, leo de colza e plantas de fruta
(com as frutas magas, péras, frutas citricas e uvas), com énfase particular
em milho, feijdes-sojas, batatas, algodao, tabaco e dleo de colza. Caracte-
risticas que especialmente sdo enfatizadas sdo a defesa aumentada das
plantas contra insetos, aracnideos, nematédeos e lesmas e caracois devido
as toxinas que sdo formadas nas plantas, em particular toxinas que sao ge-
radas nas plantas pelo materialvgenético de Bacillus thuringiensis (por e-
xemplo, pelos genes CrylA(a), CrylA(b), CrylA(c), CryllA, CrylllA, CryllIB2,
Cry9c Cry2Ab, Cry3Bb e CrylF e suas combinagdes; "plantas de Bt" mais
abaixo). Outras caracteristicas que sdo particularmente enfatizadas sdo a
defesa aumentada de plantas contra fungos, bactérias e virus pela resistén-
cia adquirida sistémica (SAR), sistemina, fitoalexinas, eliciadores e genes de
resisténcia, proteinas e toxinas correspondentemente expressas. Outras
caracteristicas que sdo especialmente enfatizadas sé@o a tolerancia aumen-
tada das plantas a certos compostos ativos herbicidas, por exemplo imidazo-
linonas, sulfoniluréias, glifosato ou fosfinotricina (por exemplo, gene de
"PAT"). Os genes que conferem as caracteristicas desejadas em cada caso

podem também estar presentes nas plantas transgénicas em combinagdo
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uns com os outros. Exemplos de "plantas de Bt" que podem ser menciona-
dos séo cultivars de milho, cultivars de algodao, cultivars de feijao-soja e
cultivars de batata que estdo comercialmente disponiveis sob os nomes co-
merciais YIELD GARD® (por exemplo milho, algodao, feijdo-soja), Knoc-
kOut® (por exemplo, milho), StarLink® (por exemplo, milho), Bollgard® (al-
goddo), Nucotn® (algodédo) e NewLeaf® (batata). Exemplos de plantas tole-
rantes a herbicidas que podem ser mencionados sao cultivars de milho, cul-
tivars de algodéo e cultivars de feijdo-soja que estdo comercialmente dispo-
niveis sob os nomes comerciais Roundup Ready® (tolerancia a glifosato,
por exemplo milho, algodao, feijdo-soja), Liberty Link® (tolerancia a fosfino-
tricina, por exemplo 6leo de colza), IMI® (tolerdncia a imidazolinonas) e
STS® (tolerancia a sulfoniluréias, por exemplo, milho). Plantas resistentes a
herbicidas (plantas criadas de uma maneira convencional para tolerancia a
herbicida) que podem ser mencionadas incluem também as variedades co-
mercialmente disponiveis sob 0 nome Clearfield® (por exemplo milho). Natu-
ralmente, estas declaragbes também se aplicam aos cultivars de planta ten-
do estas caracteristicas genéticas ou caracteristicas genéticas ainda a se-
rem desenvolvidas cujos cultivars de planta serdo desenvolvidas efou co-
mercializados no futuro.

As plantas listadas podem ser tratadas particularmente de forma
vantajosa de acordo com a inveng@o com os compostos da férmula geral (1)
ou as misturas de compostos ativos de acordo com a inveng&o. As faixas
preferidas declaradas acima para os compostos ativos e misturas também
se aplicam ao tratamento destas plantas. Especificamente pode ser dada
énfase particular ao tratamento de plantas com os compostos ou misturas
mencionadas no texto presente.

A preparagdo e o uso dos compostos ativos de acordo com a
invengao sdo ilustrados pelos exemplos abaixo.

Exemplos de Preparacao

Exemplo 1
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CH.  (composto 17)
Processo (a)

0,300 g (1,126 mmol) de oxima de O-alila de 1-(2'-aminobifenil-
4-il)etanona e 0,114 g (1,126 mmol) de trietilamina s&o inicialmente carrega-
dos em 20 ml de tolueno. Em temperatura ambiente, 0,199 g (1,126 mmol)

5 de cloreto de 5-fllior-1,3-dimetil-1H-pirazol-4-carbonila € adicionado a mistu-
ra de reagdo, e a mistura é agitada a 50° C durante 2 h. Para processamen-
to, a mistura de reagéo é esfriada em temperatura ambiente, lavada duas
vezes com em cada caso 100 ml de agua, seca em sulfato de sddio e con-
centrada sob presséo reduzida. O residuo é recristalizado de n-hexano.

10 Isto da 0,44 g (94,4 % de teoria) de N-(4'-{1-(aliloxiimino)-etil}-
bifenil-2-il}-5-flior-1,3-dimetil- 1 H-pirazol-4-carboxamida (composto 17, Tabé-
la 1) de ponto de fundi¢do 118° C.

Exemplo 2
FHC O
HC O

J

HC (composto 9)

o—2Z

Processo (a)

15 0,300 g (1,000 mmol) de oxima de O-alila de 2'-aminobifenil-4-
carbaldeido (lll-1) e 0,120 g (1,000 mmol) de trietilamina s@o inicialmente
carregados em 15ml de tolueno. Em temperatura ambiente, 0,251¢g
(1,000 mmol) de cloreto de 4-difluorometil-2-metiitiazol-5-carbonila, dissolvi-
do em 5 ml de tolueno, é adicionado & mistura de reagéo, e a mistura é a-

20 quecida a 50° C e agitada durante 3 h. Para processamento, a mistura de
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reagao é esfriada para temperatura ambiente e lavada duas vezes com em
cada caso 80 ml de 4gua, e a fase organica é seca em sulfato de magnésio
e depois concentrada sob pressao reduzida. O residuo é purificado através
de cromatografia de coluna em silica-gel (hexano/éter de terc-butila de meti-
la 3:1).

Isto da 0,30g (49,6 % de teoria) de N-[4-(aliloxiimino-metil)-
bifenil-2-il]-4-difluorometil-2-metiltiazol-5-carboxamida (composto 9, Tabela
1).

'H-RMN (DMSO-Dg): 5 = 2,71 ppm (s, 3H)

Exemplo 3
5 1.0
/2 N
N\ | H
NN
H
N7 cH,
0.
N
CH: (composto 17)

Processo (b)

Em temperatura ambiente, 1,009 (2,75 mmoles) de N-(2-
iodofenil)-5-filior-1,3-dimetil-1 H-pirazol-4-carboxamida, 0,61 g (2,78 mmoles)
de acido 4»[1-(aliloxiimino)etil]fenilbbrﬁnico e 020 g de tetra-
quis(trifenilfosfina)palédio(0) sdo inicialmente carregados em 15 ml de dime-
toxietano.

Em temperatura ambiente, uma solugéo de 1,18 ¢ (11,14 mmo-
les) de carbonato de sédio em 15 ml de agua é adicionada com agitagdo. A
mistura é aquecida para temperatura de refluxo e agitada durante 15 h. Para
processamento, a mistura é esfriada para temperatura ambiente e extraida
duas vezes com em cada caso 50 ml de éter dietilico. As fases organicas
sdo lavadas com agua, secas em sulfato de sédio e concentradas sob pres-
sdo reduzida. O residuo é purificado através de cromatografia de coluna em
silica-gel (hexano/éter de terc-butila de metila 3:1).

Isto da 0,13 g (10,5 % de teoria) de N-(4-{1-(aliloxiimino)e-
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tiljbifenil-2-il)-5-fllior-1,3-dimetil-1H-pirazol-4-carboxamida  (composto 17,
Tabela 1) de logP (pH 2,3) = 3,80.
Exemplo 4

N7 cl ‘
Nz 0‘N/ CH,
a (composto 63)

Processo (d)

0,799 (2,24 mmoles) de N+4 -acetilbifenil-2-il)-2-
cloronicotinamida (VIII-1), 0,40 g (2,24 mmoles) de hidrocloreto de O+(3,3-
dicloroalil)hidroxilamina e 0,22 g de acetato de sodio séo inicialmente carre-
gados em uma mistura de 5 ml de metanol e 2 ml de agua e agitados em
temperatura ambiente durante 15 h. Para processamento, a mistura ¢ agita-
da em 30 ml de agua e depois extraida com 30 ml de diclorometano. A fase
organica € lavada com 15 ml de 4gua, e as fases séo separadas. A fase or-
ganica é seca em sulfato de sédio e depois concentrada sob presséo redu-
zida. O residuo é triturado em um pouco de hexano quente e ¢ esfriado, e 0
residuo é separado por filtragdo com sucgéo.

Isto da 0,68g (63,9 % de teoria) de 2-cloro-N-{4'-{1-(3,3-
dicloroaliloxiimino )etil]-bifenil-2-il}nicotinamida (composto 63, Tabela 1) de
logP (pH 2,3) = 4,43.

Exemplo 5

= I
= N m(')
O

Iz

Cl (composto 54)
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Processo (e)
Em temperatura ambiente, 1,00 g (2,87 mmoles) de N-{4-[1-

(hidroxiimino)etil]bifenil-2-il}-1,3-dimetil-1H-pirazol-4-carboxamida e 0,60g
de carbonato de potéssio (4,31 mmoles) sdo inicialmente carregados em 50
ml de acetonitrila e 0,417 g de 1,1,3-tricloropropeno (2,870 mmoles), dissol-
vidos em 5 ml de acetonitrila, & depois adicionado. A mistura é aquecida pa-
ra temperatura de refluxo e agitada durante 15 h. Para processamento, a
mistura é esfriada e separada por filtragdo com sucgdo através de um filtro
de Nutsche, e o liquido m3e é concentrado sob pressao reduzida. O residuo
é cromatografado em silica-gel (hexano/acetona 9:1).

Isto d& 0669 (47,1 % de teoria) de N-(4-{1-3,3-
dicloroaliloxiimino]etil}bifenil-2-il)-1,3-dimetil-1H-pirazol-4-carboxamida (com-
posto 54, Tabela 1) como um sélido de logP (pH 2,3) = 3,97.

As bifenilcarboxamidas da férmula (1 1) listadas na tabela abaixo
séo igualmente preparadas de acordo com os Exemplos 1 a 5 e de acordo

com as descrigdes e métodos de processo gerais.

Tabela 1
2
A-JLN
H
R \lil
O«
Z (1)
N° A R Z logP (pH 2,3) | p.f.(°C)
H,C
)\
1 “NWF | H | T 3,77
CH,
F.C /
2 Ny S H —CH; 4,16
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N° A R Z logP (pH2,3) | p.f. (°C)
HLC

7\ _

78 N CH,| —CH7=CH 2,75 98-101
&,
|

79 C( CH,| —CHr=CH 3,81 122
Br

80 C( CH,| —CHr=CcH 374 116-118

Cl ‘

81 ©/ CH,| —CHr=cH 373 120
\ —

g2 H | —CH—=cH 2,92 126-128

83 NYS H | —CH=CH 3,48

Preparacio de Materiais de Partida da Férmula (lil)

Exemplo (lll-1)
Q-Oon
N—Q

NH,
L\\ (1)

16,50 g (80,48 mmoles) de acido 4-aliloxiiminometilfenil-bordnico

(V-1) e 13,849 (80,48 mmoles) de 2-bromoanilina juntos com 0,509
(0,43 mmol) de tetraquis(trifenilfosfina)paladio s&o inicialmente carregados
em uma mistura de 100 ml de 1,2-dimetoxietano e 100 ml de agua. Apds
adigdo de 34,12 g (321,92 mmoles) de carbonato de sddio, a mistura é a-
quecida em refluxo por 12 h. Para processamento, a mistura de reagéo &
esfriada para temperatura ambiente e extraida duas vezes com em cada
caso 200 ml de éter dietilico. As fases de éter combinadas séo lavadas com

400 ml de agua e depois secas em sulfato de magnésio e concentradas sob
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presséo reduzida. O residuo é cromatografado em silica-gel (hexano/éter de
terc-butila de metila 3:1).

Isto da 4,3g (15 % de teoria) de oxima de O-alila de 2*-
aminobifenil-4-carbaldeido.

'H-RMN (DMSO-D,): 5 = 8,33 ppm (s, 1H)
Preparacdo de Materiais de Partida da Férmula (V)

Exemplo (V-1)

\_\\ (V-1)

Em uma mistura de 100 ml de metanol e 40 mi de agua, 13,69 g
(91,28 mmoles) de acido formilfenilbordnico, 10,0 g de hidrocloreto de O-
alilidroxilamina (91,28 mmoles) e 9,36 g (114,10 mmoles) de acetato de s6-
dio sdo agitados em temperatura ambiente por 12 h. Para processamento, a
mistura é concentrada sob presséo reduzida e o residuo é triturado com
150 mil de agua, separado por filtragdo com sucgdo através de uma frita de
vidro, lavado com uma pouca agua e seco em um disco de argila.

Isto da 16,5 g (846 % de teoria) de acido 4-
aliloxiiminometilfenilbordnico.

'H-RMN (DMSO-d,): & = 8,27 ppm (s, 1H)
Preparacio dos Materiais de Partida da Férmula (VIIl)

Exemplo (VIil-1)

07 "CH, (VIll-1)

Em temperatura ambiente, 8,33 g (47,33 mmoles) de cloreto de
2-cloronicotinoila, dissolvido em 20 ml de tolueno, sdo adicionados em um
periodo de 5 minutos a 10,00 g (47,33 mmoles) de 1-(2-aminobifenil-4-
ietanona (XIV-1) e 4,79 g (47,33 mmoles) de trietilamina, dissolvidos em

150 ml de tolueno. A mistura é aquecida para 50° C e deixada reagir por
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10 h. Para processamento, a mistura é esfriada, 100 ml de agua séo adicio-
nados e as fases sdo separadas. A fase organica é seca em sulfato de sodio
e concentrada sob pressdo reduzida. O residuo é recristalizado de n-
hexano.

Isto da 13,7 g (82,3 % de teoria) de N-(4-acetil-bifenil-2-il)-2-
cloronicotinamida de logP (pH 2,3) = 2,12.
Preparagdo de Materiais de Partida da Férmula (XIV)

Exemplo (X1V-1)
2
OO
CH xaver)

15,74 g (91,48 mmoles) de 2-bromoanilina, 15,00 g de &cido 4-
acetilfenilboronico (91,48 mmoles) e 0,529 g de tetraquis(trifenilfosfina)-

paladio(0) (0,457 mmol) séo inicialmente carregados em 150 ml de dimeto-
xietano. 38,78 g (365,93 mmoles) de carbonato de sddio, dissolvido em 150
mi de agua, sdo adicionados em um periodo de 5 minutos. A mistura é a-
quecida para temperatura de refluxo e agitada durante 15 h. Para proces-
samento, a mistura é esfriada e extraida duas vezes com em cada caso 150
ml de éter. As fases organicas combinadas sao lavadas com agua, secas
em sulfato de sddio e concentradas sob presséo reduzida. O residuo é puri-
ficado através de cromatografia de coluna em silica-gel (cicloexano/acetato
de etila 3:1).

Isto da 1509 (72,6 % de teoria) de 1-(2'-aminobifenil-4-
il)etanona de logP (pH 2,3) = 1,80.

Os valores de logP dados na Tabela 1 foram determinados com
Anexo de Diretiva de EEC 79/831 V.A8 por HPLC (Cromatografia liquida de
alto desempenho) em uma coluna de fase reversa (C 18). Temperatura: 43°
C.

Fases mdveis para a determinagdo na faixa acidica (pH 2,3): 0,1
% de acido fosférico aquoso, acetonitrila; gradiente linear de 10 % de aceto-
nitrila a 90 % de acetonitrila.

Calibragao foi realizada usando aican-2-onas néo-ligadas (tendo
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3 a 16 atomos de carbono) com valores de logP conhecidos (determinagédo
dos valores de logP pelos tempos de reten¢do usando interpolagao linear
entre duas alcanonas sucessivas).

Os valores de lambda maximos foram determinados nos maxi-
mos dos sinais cromatograficos usando os espectros de UV de 200 nm a
400 nm.
Exemplos de Uso

Exemplo A
Teste de Venturia (maca) / Protetor

Solventes: 24,5 partes em peso de acetona
24,5 partes em peso de dimetilacetamida
Emulsificante: 1,0 parte em peso de éter de poliglicol de alquilarila

Para produzir uma preparacdo adequada de composto ativo, 1
parte em peso de composto ativo € misturada com as quantidades declara-
das de solventes e emulsificante, e o concentrado é diluido com agua na
concentragéo desejada.

Para testar a atividade protetora, plantas jovens sdo borrifadas
com a preparagdo de composto ativo na taxa de aplicagdo declarada. Apds
o revestimento por pulverizagdo ter seco, as plantas séo inoculadas com
uma suspensdo de conideo aquosa do patdgeno de sarma em maga Ventu-
ria inaequalis e depois permanecem em uma cabine de incubagao em cerca
de 20° C e 100 % de umidade atmosférica relativa por 1 dia.

As plantas sdo depois colocadas em uma estufa a cerca de 21°
C e uma umidade atmosférica relativa de cerca de 90 %.

Avaliagdo ¢ realizada 10 dias ap6s a inoculagdo. 0 % significa
uma eficacia que corresponde ao controle, enquanto que uma eficacia de
100 % significa que nenhuma infecgdo é observada.

Neste teste, por exemplo, os compostos a seguir de acordo com

a invengao dos Exemplos de Preparagdo mostram atividade boa:
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Tabela A:
Teste de Venturia (Maga) / Protetor
Composto ativo Taxa de apli- | Eficacia
cagéo do em %
composto ati-
vo em g/ha
F.C
2 ) 100 98
0
F,C N
4 7 H \)> 100 9
\
N\
) o
CH, =N
o 6
H,C N
6 B H Q 100 97
N‘r?l F 0 fCHz
CH, =N
o
FC N
5 =( O 100 100
13 )—& & 100 100
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Tabela A:
Teste de Venturia (Maca) / Protetor
Composto ativo Taxa de apli- | Eficacia
cagao do em %
composto ati-
vo em g/ha

o )
FHG N
7 H 100 100
A J>
N\
w p
CH, =N

o ()
FzHc>_2\~N
8 —( H Q 100 100
! P
A e
CH, =N

F,HC N

9 —( H O 100 100
N\S fCH

10 }—?; 100 100
fc“

Exemplo B
Teste de Botrytis (Feijao) / Protetor

Solventes: 24,5 partes em peso de acetona

24,5 partes em peso de dimetilacetamida
5 Emulsificante: 1,0 parte em peso de éter de poliglicol de alquilarila

Para produzir uma preparacdo adequada de composto ativo, 1
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parte em peso de composto ativo é misturada com as quantidades declara-
das de solventes e emulsificante, e o concentrado é diluido com agua na
concentragdo desejada.

Para testar a atividade protetora, as plantas jovens sao borrifa-
das com a preparagdo de composto ativo na taxa de aplicagéo declarada.
Apbs o revestimento por pulverizagdo ter seco, sdo colocados 2 pedagos
pequenos de agar colonizados por Botrytis cinerea sobre cada folha. As
plantas inoculadas sdo colocadas em uma camara escura em cerca de 20°
C e 100 % umidade atmosférica relativa.

2 dias apos a inoculagdo, o tamanho das areas infectadas nas
folhas é avaliado. 0 % significa uma eficacia que corresponde a do controle,
enquanto que uma eficacia de 100 % significa que nenhuma infecgéo € ob-
servada.

Neste teste, por exemplo, os compostos a seguir de acordo com
a invengdo dos Exemplos de Preparagdo mostram atividade boa:

Tabela B:
Teste de Botrytis (Feijao) / Protetor

Composto ativo Taxa de apli- | Eficacia
cacéo do em%
composto ati-

vo em g/ha

0 6=
F.C N
2 —( H Q 500 98
X QP
CH, =N

o =0
N
3 C&s O f 500 95
N _N,O
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Tabela B:
Teste de Botrytis (Feijao) / Protetor
Composto ativo Taxa de apli- | Eficacia
cagao do em %
composto ati-
vo em g/ha
o
H,C N
6 B H Q 500 98
N\'r F /O fCHz
CH, =N
0
F,C, N
5 —=( Q 500 83
N\ S ICH
13 )—Q‘ & 500 100
7 >_§¥ &\ \P 500 96
8 500 85
y
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Tabela B:

Teste de Botrytis (Feijdo) / Protetor
Composto ativo Taxa de apli- | Eficacia
cagdo do em %
composto ati-
vo em g/ha
o 6
F,HC N
9 —( " Q 500 95
Na S =CH,
T -
CH, N
o 6
F,HC N
10 B H Q 500 95
"y o/
CH, =N
Exemplo C
Teste de Alternaria (Tomate) / Protetor
Solvente: 49 partes em peso de N,N-dimetilformamida

Emulsificante: 1  parte em peso de éter de poliglicol de alquilarila

Para produzir uma preparagdo adequada de composto ativo, 1
parte em peso de composto ativo é misturada com as quantidades declara-
das de solvente e emulsificante, € o concentrado € diluido com agua na
concentragao desejada.

Para testar a atividade protetora, plantas de tomate jovens séo
borrifadas com a preparagao de composto ativo na taxa de aplicagéo decla-
rada. 1 dia apds o tratamento, as plantas sdo inoculadas com uma suspen-
sdo de esporo de Alternaria solani e depois permanecem a 100 % de umi-
dade atmosférica relativa € 20° C durante 24 horas. As plantas depois per-

manecem a 96 % de umidade atmosférica relativa e uma temperatura de

15 20°C.

Avaliagdo € realizada 7 dias apés a inoculagdo. 0 % significa
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uma eficacia que corresponde a do controle, enquanto que uma eficacia de

100 % significa que nenhuma infecgao é observada.

Neste teste, por exemplo, os compostos a seguir de acordo com

a invengao dos Exemplos de Preparagéo mostram atividade boa:

Tabela C:
Teste de Alternaria (Tomate) / Protetor
Composto ativo Taxa de apli- | Eficacia
cagdo do em %
composto ati-
vo em g/ha
o 6
H,C N
1 B H O 750 90
xS P
) 9
CH, =N
o 6o
F,C, N
2 =( H Q 750 90
Ny S ‘)>
T o
CH, =N
o 6
H,C N
6 B H O 750 100
N\r?| F ’O fCHz
CH, =N
o 6
F.C N
750 100
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Tabela C:

Teste de Alternaria (Tomate) / Protetor

Composto ativo Taxa de apli- | Eficacia
cagdo do em %

composto ati-
vo em g/ha

.
F,C, N
11 B H O 750 100
N‘»I: 0 _ /=0,
CH, N

@ S
N
12 Ci\ H Q 750 100
\ N/ Cl o fCHz
=N

Exemplo D
Teste de Puccinia (Trigo) / Protetor

Solventes: 25 partes em peso de N,N-dimetilacetamida
Emulsificante: 0,6 partes em peso de éter de poliglicol de alquilarila
5 Para produzir uma preparagdo adequada de composto ativo, 1
parte em peso de composto ativo é misturada com as quantidades declara-
das de solvente e emulsificante, e o concentrado é diluido com &gua na
concentragdo desejada.
As plantas jovens sdo inoculadas com uma suspenséo de espo-
10 ro de Puccinia recondita em uma solugdo de 0,1% de intensidade de agar
aquosa para testar a atividade protetora. Apds o revestimento por pulveriza-
cao ter sido seco, as plantas sdo borrifadas com a preparagéo de composto
ativo na taxa de aplicagdo declarada. As plantas permanecem em uma ca-
bine de incubagdo a 20° C e 100 % de umidade atmosférica relativa por 24
15  horas.
As plantas sdo depois colocadas em uma estufa em uma tempe-



85

ratura de cerca de 20° C e uma umidade atmosférica relativa de 80 % para
promover o desenvolvimento de pustulas ferruginosas.

Avaliagdo é realizada 10 dias apds a inoculagdo. 0 % significa
uma eficacia que corresponde a do controle, enquanto que uma eficacia de
100 % significa que nenhuma infecgdo é observada.

Neste teste, por exemplo, 0os compostos a seguir de acordo com
a invengao dos Exemplos de Preparagdo mostram atividade boa:

Tabela D:
Teste de Puccinia (Trigo) / Protetor

Composto ativo Taxa de apli- | Eficacia
cagao do em %
composto ati-
vo em g/ha

. O
H.C N
1 3),—\?:” Q 500 100
N‘N F 0
| —
CH, N ,‘

. )
H,C N :
6 & H O 500 100
N\hll F o fCHz
CH, =N

. O
F,HC N
7 ; H O ‘}> 500 100
\
N\
) o
CH, =N
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Tabela D:
Teste de Puccinia (Trigo) / Protetor
Composto ativo Taxa de apli- | Eficacia
cagdo do em %
composto ati-
vo em g/ha
0§
F,HC N
10 B H O 500 100
"y o/
CH, =N
o 6
FZHC})\ﬁ
15 N - \ O o 500 100
Y o/
CH, =N
H,C
o §
FiC N CH,
40 s O / 500 100
) °
CH, =N
H,C
55 500 100

o $0
H.C N CH
H 3
N{%\? QS
N 0
| -_—
CH, w N
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Tabela D:
Teste de Puccinia (Trigo) / Protetor
Composto ativo Taxa de apli- | Eficacia
cagao do em %
composto ati-
vo em g/ha

69 T= " Q //C” 500 100
o)

FZHC>_?N
72 I Q a 500 100
Ny o/

Exemplo E
Teste de Plutella

Solventes: 100 partes em peso de acetona

1900 partes em peso de metanol
5 Para produzir uma preparagdo adequada de composto ativo, 1
parte em peso de composto ativo é misturada com a quantidade declarada
de solvente, e 0 concentrado ¢ diluido com metanol nas concentragdes de-
sejadas.

Uma quantidade declarada da preparagéo de composto ativo da
10  concentragdo desejada é pipetada em uma quantidade unificada de alimen-
tacdo sintética. Apds o metanol ter evaporado, aproximadamente 200-300
ovos da mariposa costa de diamante (Plutella xylostella) séo colocados so-

bre a alimentag&o.
Apbs o periodo desejado de tempo, a matanga dos ovos em % €

15  determinada. 100 % significa que todos os animais foram mortos; 0% signifi-
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ca que nenhum dos animais foram mortos.

Neste teste, por exemplo, os compostos a seguir dos Exemplos

de Preparagdo mostram atividade boa:
Tabela E:
Teste de Plutella

Composto ativo Concentragdo | Taxade
do composto | Matanga
ativoemppm | em % a-
pos 7d
o 6
FZHC>_)\H
15 = Q 1000 %
N\YS o =CH,
‘N/
CH, HG
o 6
i
22 X Q ‘)> 1000 95
<\ CH,
0 pY
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REIVINDICAGOES
1. Bifenilcarboxamida, caracterizada pelo fato de que apresenta

a formula (1)
0
M X
A M
H

)

_N\
R 0—Z (1),
na qual

R representa hidrogénio, Ci-Cs-alquila ou C4-Cs-haloalquila
tendo em cada caso 1 a 7 atomos de fluor, cloro e/ou bromo,

Z representa C3-Cg-alquenila, C4s-Cg-alquinila, C3-Ce-
haloalquenila, Cs-Cs-haloalquinila tendo em cada caso 1 a 5 atomos de fluor,
cloro efou bromo, ou (Cs-Cg-cicloalquil ){C4-Cs-alquila),

X e Y independentemente um do outro representam halogénio,
ciano, nitro, C4-Cg-alquila, C+-Cs-alcoxi, C+-Cg-alquiltio, C4-Cg-haloalquila, Cs-
Cs-haloalcoxi ou C4-Cs-haloalquiltio tendo em cada caso 1 a 13 atomos de
fldor, cloro efou bromo,

m representa 0, 1, 2, 3 ou 4, onde x representa radicais idénticos
ou diferentes se m representar 2, 3 ou 4,

n representa 0, 1, 2, 3 ou 4, onde y representa radicais idénticos

ou diferentes se n representar 2, 3 ou 4,

e
A representa um radical da férmula
R1
/
N \" R?

N

k3
na qual

R representa hidrogénio, ciano, halogénio, nitro, Cs-Cs-alquila,

C4s-Ce-cicloalquila, C4-Cs-alcoxi, C4-Cs-alquiltio, aminocarbonila, aminocarbo-
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nil-C4-Cy4-alquila ou representa C,-Cgs-haloalquila, C4-Cs-haloalcoxi, C4-Ca-
haloalquiltio tendo em cada caso 1 a 5 atomos de halogénio, e

=5 representa hidrogénio, halogénio, ciano, C4-Cs-alquila, C4-Cy-
alcoxi ou C4-Cs-alquiltio e

R representa hidrogénio, C4-Cs-alquila, hidréxi-C4-Cas-alquila, Cs-
Ce-alquenila, Cs-Ce-cicloalquila, C4-Cs-alquiltio-C+-Cy-alquila, C4-Cg-alcoxi-
C+-Cs-alquila, ou representa C;-Cs-haloalquila, halo(C+-Cs-alquiltio-C4-Cy-
alquila), halo(C4-Cs-alcoxi-C+-Cs-alquila) tendo em cada caso 1 a 5 atomos
de halogénio ou representa fenila,
ou

A representa um radical da férmula

RA R®

N IS\
na qual

R* e R’ independentemente um do outro representam hidrogé-
nio, halogénio, C4-Cs-alquila ou C4-Cs-haloalquila tendo 1 a 5 atomos de ha-
logénio e

R representa halogénio, ciano ou C4-Cs-alquila, C4-Cs-

haloalquila, C4-Cs-haloalcoxi tendo em cada caso 1 a 5 atomos de halogé-

nio,
ou
A representa um radical da féormula
RS
R 5 R
na qual

R’ e R® independentemente um do outro representam hidrogé-
nio, halogénio, C4-Cs-alquila ou C4-Cs-haloalquila tendo 1 a 5 atomos de ha-
logénio e

R? representa hidrogénio, halogénio ou C4-Cs-alquila,

oul
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A representa um radical da férmula
:: :R1D

R' representa hidrogénio, halogénio, hidroxila, ciano, Ci-Cs-

na qual

alquila, C4-Cs-haloalquila, C+-Cs-haloalcoxi, C1-Cs-haloalquiltio tendo em ca-

da caso 1 a 5 atomos de halogénio,

ou
A representa um radical da férmula
| N
-~
R12 N R11
na qual

R" representa halogénio, hidroxila, ciano, C;-Cs-alquila,
C4-Cy4-alcodxi, Ci-Cs-alquiltio, Cs-Cs-haloalquila, C4-Cgs-haloalcodxi, C4-Cs-
haloalquiltio tendo em cada caso 1 a 5 atomos de halogénio e

R' representa hidrogénio, halogénio, ciano, Cs-Cs-alquila, C+-
Cs-alcoxi, C4-Cy-alquiltio, C4-Cs-alquilsulfinila, C4-Cs-alquilsulfonila ou repre-
senta C4-Cs-haloalquila, C4-Cs-haloalcéxi tendo em cada caso 1 a 5 atomos
de halogénio,
ou

A representa um radical da féormula
x1
14
£ 1
0 R13

R'" representa Ci-Cs-alquila ou representa C;-Cs-haloalquila

na qual

tendo 1 a 5 atomos de halogénio,
R' representa C;-Cs-alquila,
X' representa S (enxofre), representa SO, SO; ou CH:z e
p representa0,1ou?2,

ou

A representa um radical da féormula
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R™ representa C;-Cs-alquila ou representa C;-Cq-haloalquila

na qual

tendo 1 a 5 atomos de halogénio,

ou
A representa um radical da formula
(I
S Rh?»
na qual

R representa Ci-Cs-alquila ou representa C4-Cs-haloalquila

tendo 1 a 5 atomos de halogénio,

ou
A representa um radical da féormula
17
R
R1B N
|
R1Q
na qual

R' representa halogénio, ciano, C4-Cs-alquila ou representa C-
Cs-haloalquila tendo 1 a 5 4tomos de halogénio,

R' representa hidrogénio, halogénio, Cs-Cs-alquila ou represen-
ta C;-Cs-haloalquila tendo 1 a 5 atomos de halogénio,

R' representa hidrogénio, ciano, Cs-Ca-alquila, C+-C4-haloalquila
tendo 1 a 5 atomos de halogénio, C4-Cs-alcoxi-Cq-Cy-alquila, hidroxi-C4-Cy-
alquila, C4-Cs-alquilsulfonila, di(C4-Cs-alquil)aminossulfonila, Cq-Ce-
alquilcarbonila ou representa fenilsulfonila opcionalmente substituida ou
benzoila,
ou

A representa um radical da férmula
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na qual

R e R*' independentemente um do outro representam hidrogé-
nio, halogénio, amino, C4-Cs-alquila ou representa C4-Cs-haloalquila tendo 1
a 5 atomos de halogénio e

R? representa hidrogénio, halogénio, C-Cs-alquila ou represen-

ta C4-Cy4-haloalquila tendo 1 a 5 atomos de halogénio,

ou
A representa um radical da féormula
24 25
R
/ \
RES 0
na qual

R* e R* independentemente um do outro representam hidrogé-
nio, halogénio, amino, nitro, C4-Cs-alquila ou representa C;-Cs-haloalquila
tendo 1 a 5 atomos de halogénio e

R representa hidrogénio, halogénio, C+-Cs-alquila ou represen-

ta C4-Cs-haloalquila tendo 1 a 5 atomos de halogénio,

ou
A representa um radical da férmula
RZT
N
RZE/Q;\S\
na qual

R representa hidrogénio, halogénio, amino, C-Cs-alquilamino,
di-(C4-Cs-alquil)amino, ciano, C4-Cs-alquila ou representa C;-Cs-haloalquila
tendo 1 a 5 atomos de halogénio e

R? representa halogénio, Ci-Cs-alquila ou C;-Cs-haloalquila
tendo 1 a 5 atomos de halogénio,

ou
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na qual

A representa um radical da férmula

R% representa hidrogénio, halogénio, amino, C;-Cs-alquilamino,

di-(C4-Cs-alquil)amino, ciano, C4-Cs-alquila ou representa C:-Cy-haloalquila

tendo 1 a 5 atomos de halogénio e

R* representa halogénio, C;-Cs-alquila ou Ci-Cs-haloalquila

tendo 1 a 5 atomos de halogénio,

ou

na qual

A representa um radical da férmula
30
R

N

S

R* representa halogénio, C4-C4-alquila, C4-Cs-haloalquila tendo

1 a 5 atomos de halogénio,

ou

na qual

oLl

na qual

A representa um radical da férmula
a2
R

N
R“—’Qﬁ\

O

R*' representa hidrogénio ou C-Cg4-alquila e

R* representa halogénio ou C;-Cs-alquila,

A representa um radical da formula

O R

R* representa C;-Cs-alquila ou Ci-Cs-haloalquila tendo 1 a 5
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atomos de halogénio,
ou

A representa um radical da formula
N
(X
N/ R34

R representa hidrogénio, halogénio, C4-Cys-alquila ou Cy-Co-

na qual

haloalquila tendo 1 a 5 atomos de halogénio.

2. Bifenilcarboxamida da férmula (1) de acordo com a reivindica-
¢ao 1, caracterizada pelo fato de que:

R representa hidrogénio, Ci-Cs-alquila ou C;-Cs-haloalquila
tendo em cada caso 1 a 7 atomos de fluor, cloro e/ou bromo,

Z representa Cs-Cs-alquenila, Cs-Cs-alquinila, C3-Ce-
haloalquenila, Cs-Cg-haloalquinila tendo em cada caso 1 a 5 atomos de fluor,
cloro efou bromo, ou (Cs-Cs-cicloalquil )-(C4-Cs-alquil),

X e Y independentemente um do outro representam fldor, cloro,
bromo, ciano, nitro, Ci-Cg-alquila, Ci-Cs-alcoxi, Ci-Cg-alquiltio, C4-Co-
haloalquila, C4-C2-haloalcoxi ou C4-Cz-haloalquiltio tendo emcadacaso 1a 5
atomos de fldor, cloro e/ou bromo,

m representa 0, 1, 2 ou 3, onde x representa radicais idénticos
ou diferentes se m representar 2 ou 3,

n representa 0, 1, 2 ou 3, onde y representa radicais idénticos

ou diferentes se m representar 2 ou 3,

e
A representa um radical da féormula
R1
[\
NRIII R
RE
na qual

R' representa hidrogénio, ciano, fluor, cloro, bromo, iodo, metila,

etila, isopropila, ciclopropila, metdxi, etdxi, metiltio, etiltio, aminocarbonila,
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aminocarbonilmetila, aminocarboniletila, C-Cz-haloalquil C;-Cz:-haloalcoxi
tendo em cada caso 1 a 5 atomos de fluor, cloro efou bromo, trifluorometiltio
ou difluorometiltio,

R? representa hidrogénio, fllior, cloro, bromo, iodo, metila, etila,
metdxi, etdxi, metiltio ou etiltio e

R® representa hidrogénio, metila, etila, n-propila, isopropila, hi-
droximetila, hidroxietila, ciclopropila, ciclopentila, cicloexila, C+-Cz-haloalquila
tendo 1 a 5 atomos de fltor, cloro e/ou bromo ou representa fenila,
ou

A representa um radical da formula

RY R®

[\

R S

na qual

R* e R’ independentemente um do outro representam hidrogé-
nio, fldor, cloro, bromo, metila, etila ou C4-Cz-haloalquila tendo 1 a 5 atomos
de fluor, cloro e/ou bromo e

R® representa fltior, cloro, bromo, iodo, ciano, metila, etila, trifluo-
rometila ou C4-Cs-haloalcoxi tendo 1 a 5 atomos de fluor, cloro e/ou bromo,
ou

A representa um radical da férmula
8
R

na qual

R e R® independentemente um do outro representam hidrogé-
nio, flaor, cloro, bromo, metila, etila ou C4-Cs-haloalquila tendo 1 a 5 atomos
de fluor, cloro e/ou bromo e

R’ representa hidrogénio, fliior, cloro, bromo, metila ou etila,
ou

A representa um radical da féormula
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: :R“’

R representa hidrogénio, fllor, cloro, bromo, iodo, hidroxila,

na qual

ciano, C4-Cy-alquila, C4-Cz-haloalquila, C4-Cz-haloalcoxi, C4-Cz-haloalquiltio

tendo em cada caso 1 a 5 atomos de fllor, cloro efou bromo,

ou
A representa um radical da férmula
| =
-~
R12 N R11
na qual

R" representa flior, cloro, bromo, iodo, hidroxila, ciano,
C+-Cs-alquila, metoxi, etdxi, metiltio, etiltio, Ci-Cs-haloalquila, C;-Cs-
haloalcoxi tendo em cada caso 1 a 5 atomos de fldor, cloro efou bromo, tri-
fluorometiltio, difluorometiltio e

R representa hidrogénio, fllor, cloro, bromo, iodo, ciano, C4-Cs-
alquila, metdxi, etoxi, metiltio, etiltio, C4-Cz-alquilsulfinila, C4-Cs-
alquilsulfonila, C+-Cz-haloalquila, C-Cz-haloalcéxi tendo em cadacaso 1a 5
atomos de fldor, cloro e/ou bromo,
ou

A representa um radical da férmula

x'1
14
o~ ~Rr"

R representa metila, etila ou representa C;-C;-haloalquila tendo

na qual

1 a 5 atomos de fluor, cloro e/ou bromo e
R' representa metila ou etila,
X' representa S (enxofre), representa SO, SO; ou CH; e
p representa0,1ou?2,
ou
A representa um radical da féormula
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na qual
R representa metila, etila ou representa C4-Cz-haloalquila ten-

do 1 a 5 atomos de fllor, cloro efou bromo,

ou
A representa um radical da férmula
(L
5 R1|]-
na qual

R'® representa metila, etila ou representa C;-Cs-haloalquila ten-

do 1 a 5 atomos de fllor, cloro efou bromo,

ou
A representa um radical da féormula
R"
. /\
R 219
na qual

R representa flior, cloro, bromo, ciano, metila, etila, isopropila
ou representa C;-Cz-haloalquila tendo 1 a 5 atomos de fluor, cloro e/ou bro-
mo,

R'® representa hidrogénio, fltior, cloro, bromo, metila, etila ou
representa C4-C;-haloalquila tendo 1 a 5 atomos de fluor, cloro e/ou bromo e

R™ representa hidrogénio, metila, etila, C4-Cz-haloalquila tendo 1
a 5 atomos de fltor, cloro efou bromo, C4-Cz-alcoxi-C4-Cz-alquila, hidroxime-
tila, hidroxietila, metilsulfonila ou dimetilaminossulfonila,
ou

A representa um radical da férmula

R21

/\

20 22
R 0 R

na qual
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R? e R?' independentemente um do outro representam hidrogé-
nio, flaor, cloro, bromo, amino, metila, etila ou representa C4-C;-haloalquila
tendo 1 a 5 atomos de fluor, cloro e/ou bromo e

R? representa hidrogénio, fluor, cloro, bromo, metila, etila ou

representa C+-Cz-haloalquila tendo 1 a 5 atomos de flaor, cloro e/ou bromo,

ou
A representa um radical da férmula
24 25
R R
z‘gﬁ\
R
O
na qual

R? e R* independentemente um do outro representam hidrogé-
nio, fluor, cloro, bromo, amino, nitro, metila, etila ou representa Ci-C»-
haloalquila tendo 1 a 5 atomos de fltior, cloro e/ou bromo e

R% representa hidrogénio, fllor, cloro, bromo, metila, etila ou

representa C4-C;-haloalquila tendo 1 a 5 atomos de fluor, cloro e/ou bromo,

ou
A representa um radical da formula
Rz?
s e
26
R s
na qual

me representa hidrogénio, fluor, cloro, bromo, amino, C4-Cs-
alquilamino, di-(C+-Cs-alquil)amino, ciano, metila, etila ou representa C;-C.-
haloalquila tendo 1 a 5 atomos de fllor, cloro efou bromo e

R representa fluor, cloro, bromo, metila, etila, C4-Cz-haloalquila
tendo 1 a 5 atomos de fldor, cloro efou bromo,
ou

A representa um radical da férmula

M
Rza,zﬁji R%

na qual
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R? representa hidrogénio, flior, cloro, bromo, amino, C3-Cs-
alquilamino, di-(C4-Cs-alquil)amino, ciano, metila, etila ou representa C4-Cs-
haloalquila tendo 1 a 5 atomos de fluor, cloro efou bromo e

R% representa fluor, cloro, bromo, metila, etila ou Cy-Cs-
haloalquila tendo 1 a 5 atomos de fldor, cloro e/ou bromo,
ou

A representa um radical da férmula

RED

/A

S

N

na qual
R* representa fllior, cloro, bromo, metila, etila ou Ci-Co-

haloalquila tendo 1 a 5 atomos de fltior, cloro e/ou bromo,

ou
A representa um radical da formula
32
R
N
/Qi
RY
@]
na qual
R*' representa hidrogénio, metila ou etila e
R representa fllor, cloro, bromo, metila ou etila,
ou
A representa um radical da féormula
D RS.’].
na qual

R* representa metila, etila ou C;-Cz-haloalquila tendo 1 a 5 &-
tomos de fluor, cloro e/ou bromo,
ou

A representa um radical da formula
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M
(L
N/ R3-1

R representa hidrogénio, fllor, cloro, bromo, metila, etila ou

na qual

trifluorometila.

3. Bifenilcarboxamida da férmula (1) de acordo com a reivindica-
¢ado 1, caracterizada pelo fato de que:

R representa hidrogénio, metila, etila, isopropila, terc-butila,

Z representa alila, 2-butenila, 2-metilalila, 1-metilalila, 3-metil-
2-butenila, propargila, 2-butinila, 3-butinila, 2-metil-3-butinila, 3,3-difluoroalila,
3,3-diclorealila, ciclopropilmetila, ciclopentilmetila, cicloexilmetila,

X e Y independentemente um do outro representam fluor, cloro,
bromo, ciano, nitro, metila, etila, n-propila, isopropila, n-butila, sec-butila, iso-
butila, terc-butila, metoxi, etoxi, metiltio, triclorometila, trifluorometila, difluo-
rometila, difluoroclorometila, difluorometoxi, trifluorometédxi, trifluorometiltio,
difluoroclorometiltio,

m representa Oou 1,

n representa 0, 1 ou 2, onde y representa radicais idénticos ou

diferentes se n representar 2,

e
A representa um radical da formula
R1
/
M. \ R
\
R3
na qual

R' representa hidrogénio, fllior, cloro, bromo, iodo, metila, etila,
isopropila, ciclopropila, metoxi, etoxi, metiltio, etiltio, monofluorometila, difluo-
rometila, trifluorometila, difluoroclorometila, triclorometila, trifluorometoxi, tri-
clorometéxi, trifluorometiltio ou difluorometiltio e

R? representa hidrogénio, flaor, cloro, bromo, iodo, metila, etila,

metoxi, etoxi, metiltio ou etiltio e
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R’ representa hidrogénio, metila, etila, hidroximetila, hidroxietila,
trifluorometila, difluorometila ou fenila,
ou

A representa um radical da férmula

/A

na qual

R* e R® independentemente um do outro representam hidrogé-
nio, flior, cloro, bromo, metila, etila, difluorometila, trifluorometila, difluoroclo-
rometila ou triclorometila e

F representa fluor, cloro, bromo, ciano, metila, trifluorometila,
trifluorometdxi, difluorometoxi, difluoroclorometdxi ou triclorometdxi,
ou

A representa um radical da féormula

na qual

R" e R® independentemente um do outro representam hidrogé-
nio, flior, cloro, bromo, metila, etila, difluorometila, trifluorometila, difluoroclo-
rometila ou triclorometila e

R? representa hidrogénio, fltior, cloro, bromo, metila ou etila,
ou

A representa um radical da formula
:: :Rm

R representa hidrogénio, fluor, cloro, bromo, iodo, hidroxila,

na qual

ciano, metila, etila, n-propila, isopropila, n-butila, isobutila, sec-butila, terc-
butila, difluorometila, trifluorometila, difluoroclorometila, triclorometila, trifluo-

rometdxi, difluorometdxi, difluoroclorometdxi, triclorometdxi, trifluorometiltio,
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difluorometiltio, difluoroclorometiltio ou triclorometiltio,

ou
A representa um radical da formula
| ~
-
R12 N R‘H
na qual

R representa flhor, cloro, bromo, iodo, hidroxila, ciano, metila,
etila, n-propila, isopropila, n-butila, isobutila, sec-butila, terc-butila, metoxi,
etoxi, metiltio, etiltio, trifluorometila, difluorometila, difluoroclorometila, triclo-
rometila, trifluorometdxi, difluorometéxi, difluoroclorometdxi, triclorometdxi,
difluorometiltio, trifluorometiltio e

R' representa hidrogénio, fltor, cloro, bromo, iodo, ciano, meti-
la, etila, n-propila, isopropila, n-butila, isobutila, sec-butila, terc-butila, metoxi,
etoxi, metiltio, etiltio, metilsulfinila, metilsulfonila, trifluorometila, difluorometi-
la, difluoroclorometila, triclorometila, trifluorometoéxi, difluorometdxi, difluoro-
clorometéxi ou triclorometéxi,
ou

A representa um radical da férmula
x1
14
R
0 R11.’I

R' representa metila, etila, trifluorometila, difluorometila, difluo-

na qual

roclorometila ou triclorometila e
R' representa metila ou etila,
X' representa S (enxofre), representa SO, SOz ou CHz e
p representa0, 1ou?2,

ou

A representa um radical da férmula

R"
(I
S
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na qual
35 representa metila, etila, trifluorometila, difluorometila, difluo-

roclorometila ou triclorometila,

ou
A representa um radical da féormula
(SIRHE
na qual

R'® representa metila, etila, trifluorometila, difluorometila, difluo-

roclorometila ou triclorometila,

ou
A representa um radical da formula
Rﬁ‘
[\
R N
I
R
na qual

RY representa fllor, cloro, bromo, ciano, metila, etila, isopropila,
trifluorometila, diflucrometila, difluoroclorometila ou triclorometila,

R'® representa hidrogénio, fltior, cloro, bromo, metila, etila, triflu-
orometila, difluorometila ou triclorometila e

Fo representa hidrogénio, metila, etila, trifluorometila, metoxime-
tila, etoximetila, hidroximetila ou hidroxietila,
ou

A representa um radEi;::aI da formula

R

o A\

22
R 0 R

na qual
R? e R?" independentemente um do outro representam hidrogé-
nio, flior, cloro, bromo, metila, etila, trifluorometila, difluorometila, difluoroclo-

rometila ou triclorometila e
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R? representa hidrogénio, fltior, cloro, bromo, metila, etila, triflu-
orometila, difluorometila, difluoroclorometila ou triclorometila,
ou

A representa um radical da férmula

Hh R25
. ,fD\

na qual

R* e R* independentemente um do outro representam hidrogé-
nio, flaor, cloro, bromo, nitro, metila, etila, trifluorometila, difluorometila,
difluoroclorometila ou triclorometila e

R? representa hidrogénio, fiior, cloro, bromo, metila, etila, triflu-

orometila, difluorometila, difluoroclorometila ou triclorometila,

ou
A representa um radical da férmula
RET
M
RZG/QES\
na qual

R? representa hidrogénio, fltor, cloro, bromo, amino, metilami-
no, dimetilamino, ciano, metila, etila, trifluorometila, difluorometila, difluoro-
clorometila ou triclorometila e

5 representa floor, cloro, bromo, metila, etila, trifluorometila,

difluorometila, difluoroclorometila ou triclorometila,

ou
A representa um radical da féormula
5
R23,/£S R29
na qual

R? representa hidrogénio, fltor, cloro, bromo, amino, metilami-
no, dimetilamino, ciano, metila, etila, trifluorometila, difluorometila, difluoro-
clorometila ou triclorometila e
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R% representa fldor, cloro, bromo, metila, etila, trifluorometila,
difluorometila, difluoroclorometila ou triclorometila,
ou
A representa um radi;;,al da férmula
R

[\

S

N

na qual
R representa floor, cloro, bromo, metila, etila, trifluorometila,

difluorometila, difluoroclorometila ou triclorometila,

ou
A representa um radical da féormula
32
R
aS
3
R 0
na qual
R* representa hidrogénio, metila ou etila e
R representa fluor, cloro, bromo, metila ou etila,
ou
A representa um radical da férmula
Ui
o RES
na qual

R¥ representa metila, etila, trifluorometila, difluorometila, difluo-
roclorometila ou triclorometila,
ou

A representa um radical da formula
N
(L
-
N R34

R* representa hidrogénio, fluior, cloro, bromo, metila, etila ou

na qual
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trifluorometila.

4. Bifenilcarboxamida, caracterizada pelo fato de que apresenta
O
J X
A N
H
&)

RTSN
O«

Z (1-1)

a formula (1-1)

na qual
5 R, Z X, Y, m, ne Asio de acordo com qualquer uma das reivindicagbes 1 a
3.
5. Processo para preparar bifenilcarboxamidas da formula (1),
como definidas em qualquer uma das reivindicacbes 1 a 4, caracterizado

pelo fato de que:

10 (a) derivados de acido carboxilico da formula (I1)
0
na qual

A & como definido na reivindicagédo 1 e
G representa halogénio, hidroxila ou C4-Cg-alcoxi

sao reagidos com derivados de anilina da férmula (1l1)

H,N
Z ©
R

~

(1)

15 na qual

R, Z, X, Y, me n sao como definidos na reivindicagao 1,
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se apropriado na presenca de um catalisador, se apropriado na

presenca de um aglutinante de acido e se apropriado na presenca de um

diluente,
ou
5 (b) derivados de carboxamida da férmula (1V)
o
M n
A N
H

Hal (IV)
na qual
A, X e m sdo como definidos na reivindicagao 1,
Hal'  representa bromo ou iodo,

sao reagidos com derivados de acido bordnico da formula (V)

G1OHB,DGE
N
Yn / ‘\D..-"'z
R (V)

10 na qual
R, Z, Y e n sdo como definidos na reivindicacdo 1 e
G' e G? cada um representa hidrogénio ou juntos representam
tetrametiletileno
na presencga de um catalisador, se apropriado na presenca de um aglutinan-
15 te de acido e se apropriado na presenga de um diluente,
ou

(c) derivados de acido bordnico de carboxamida da formula (VI)

G'0” ~oG Vi)

na qual
A, X e m sdo como definidos na reivindicacdo 1 e

20 G' e G? cada um representa hidrogénio ou juntos representam
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tetrametiletileno
sao reagidos com derivados de oxima de fenila da formula (VII)

R (VII)
na qual
R, Z, Y e n sdo como definidos na reivindicagao 1,
Hal'  representa bromo ou iodo,
na presencga de um catalisador, se apropriado na presenc¢a de um aglutinan-
te de acido e se apropriado na presenca de um diluente,

ou
(d) derivados de bifenilacila da férmula (VIII)

R
A N
H
Y! (8]
R (VIIN)
na qual
A, R, X, Y, me n sao como definidos na reivindicagao 1
sao reagidos com derivados de hidroxilamina da formula (1X)
Z—0—NH, x HCI (1%)

na qual

Z & como definido na reivindicagao 1,
se apropriado na presenga de um aglutinante de acido e se apropriado na
presenca de um diluente,

ou
(e) derivados de hidroxiimino da férmula (l-a)
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N\
/ ~~ "OH
R (I-a)

A’LLN
H
Y

na qual
A, R, X, Y, me n sado como definidos na reivindicagao 1
sdo reagidos com compostos da formula (X)
Z—E (X)
na qual
5 Z & como definido na reivindicagao 1,
E representa cloro, bromo, iodo, metanossulfonila ou
p-toluenossulfonila,
se apropriado na presenga de um aglutinante de acido e se apropriado na
presenca de um diluente,
10 ou

(f) derivados de carboxamida da formula (1V)

0
M m
A N
H
na qual
A, X e m sdo como definidos na reivindicacao 1,
Hal’ representa bromo ou iodo,

15  s&o reagidos com derivados de oxima de fenila da formula (V1)

R (V1)
na qual

R, Z, Y e n sdo como definidos na reivindicacao 1,
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Hal'  representa bromo ou iodo
na presenga de um catalisador de paladio ou platina e na presenca de
444 4555 5-octametil-2,2'-bis-1,3,2-dioxaborolano, se apropriado na
presenca de um aglutinante de acido e se apropriado na presenca de um
diluente.

6. Composigao para controlar microorganismos indesejados,
caracterizada pelo fato de que compreende pelo menos uma bifenilcarboxa-
mida da férmula (l), como definida em qualquer uma das reivindicagtes 1 a
4, alem de extensores ef/ou tensoativos.

7. Uso de bifenilcarboxamidas da férmula (l), como definidas em
qualquer uma das reivindicagdes 1 a 4, para controlar microorganismos in-
desejados.

8. Método para controlar microorganismos indesejados, caracte-
rizado pelo fato de que bifenilcarboxamidas da férmula (1), como definidas
em qualquer uma das reivindicagtes 1 a 4, sdo aplicadas aos microorganis-
mos e/ou seus habitats.

9. Processo para preparar composigoes para controlar microor-
ganismos indesejados, caracterizado pelo fato de que bifenilcarboxamidas
da formula (1), como definidas em qualquer uma das reivindicacdes 1 a 4,
sao misturadas com extensores e/ou tensoativos.

10. Derivado de anilina, caracterizado pelo fato de que apresen-

ta a formula (I11)

(1)
na qual
R, Z, X, Y, me n sao como definidos na reivindicagao 1.

11. Derivado de acido borénico, caracterizado pelo fato de que

apresenta a formula (V)
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G1O,\B,DG2
N"\ ..J"Z
Yo ~ 0
R (V)

na qual
R, Z, Y e n sao como definidos na reivindicagao 1, e
G' e G? cada um representa hidrogénio ou juntos representam

tetrametiletileno.



RESUMO
Patente de Invencgao: "BIFENILCARBOXAMIDAS, SEU USO E SEU PRO-
CESSO DE PREPARAGAO, METODO E COMPOSICAO PARA CONTRO-
LAR MICROORGANISMOS INDESEJADOS, PROCESSO PARA PREPA-
5 RAGAO DA DITA COMPOSICAO, E DERIVADOS DE ANILINA E DE ACI-
DO BORONICO".

A presente invengao refere-se a novas bifenilcarboxamidas da

férmula (1)
O
P
A N
H
Y! fN“[}’Z
R ()
em que
10 R, Z, X, Y, m, ne A sao como definidos na descri¢ao,

uma pluralidade de processos para preparar estes compostos e
seus usos para controlar microorganismos indesejados, e também novos

intermediarios e sua preparacao.
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