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“COMPOSTO DERIVADO DE FENIL-AMIDINA, PROCESSO PARA A
PREPARAGAO DE UM COMPOSTO, METODO PARA O CONTROLE DE
FUNGOS FITOPATOGENICOS DE CULTURAS E METODO PARA O
CONTROLE DE INSETOS NOCIVOS”

CAMPO DA INVENCAO

A presente invengdo refere-se aos derivados de 2,5-
dissubstituido-4-pirimidinii-substituido-fenii-amidina, notadamente aos
derivados de 2,5-dialquil-4-pirimidinil-substituido-fenil-amidina, ao seu processo
de preparacdo, ao seu uso como agentes ativos inseticidas ou fungicidas, em
particular, na forma de composigdes fungicidas ou inseticidas, e aos métodos
para o controle do fungo fitopatogénico ou de insetos nocivos, notadamente de
plantas, utilizando estes compostos ou composigdes.

ANTECEDENTES DA INVENGAO

No documento WO 00/46184, certos derivados de fenil amidina
sao descritos. Entretanto, este documento nao descreve especificamente nem
sugere selecionar tais compostos em que o anel fenila & substituido de acordo
com a invencao, permitindo, assim, uma inesperada e significativa maior
atividade fungicida ou inseticida.

E sempre de grande interesse na agricultura utilizar novos
compostos pesticidas a fim de evitar ou controlar o desenvolvimento cepas
resistentes aos ingredientes ativos. E também sempre de grande'interesse
utilizar novos compostos que sejam mais ativos do que aqueles ja conhecidos,
com o objetivo de diminuir as quantidades de compostos ativos a serem
utilizados, enquanto que, ao mesmo tempo, mantém uma eficacia pelo menos
equivalente aos compostos ja conhecidos.

DESCRICAO DA INVENCAO

E revelada agora uma nova familia de compostos que possui os

efeitos mencionados acima ou as vantagens.



Consequentemente, a presente invencdo apresenta os derivados

de 2,4,5-trissubstituido-fenil-amidina de Férmula (1):

RA_ _R®

R® R,
9] //N
{\J
N
()

em que:
- R’ representa H, uma alquila C4-C42 substituida ou nao
5 substituida, uma alquenila C,-C12 substituida ou nao substituida, uma alquinila
C,-C12 substituida ou nao substituida, SH ou uma alquila S-C4-C,, substituida
ou nao substituida;
- R? representa uma alquila C4-C2 substituida ou nao substituida;
- R? representa uma alquila C,-C» substituida ou nao substituida,

10 uma cicloalquila C3-Cg substituida ou nao .substituida, uma alquenila C2-C>
substituida ou nao substituida, uma alquinila C,-C4> substituida ou nao
substituida, uma halogenoalquila C4-C12; ou

-R"e R% R' e R® ou R? e R® podem formar juntos um heterociclo
de 5 a 7 membros substituidos ou néo substituidos;

15 -R* representa uma alquila C4-C4; substituida ou nao substituida,
um atomo de halogénio, uma halogenoalquila C4-C42, uma alquila O-C4-C;,
substituida ou nao substituida ou ciano;

- R® representa H, uma alquila C4-C42 substituida ou nao
substituida, um atomo de halogénio, uma halogenoalquila C4-C4,, uma alquila

20 0O-C,-C,, substituida ou nao substituida ou ciano;

- R® representa H, halogénio, CN, fendxi substituido ou nao



10

15

20

25

substituido, uma alquila C4-Ci; substituida ou nado substituida, uma
halogenoalquila C1-C12, OR’, SR’, trialquilsilil, COOR’, C(R")=NOR’; NR'R®,

- R’, R® representam independentemente H, uma alquila C4-C12
substituida ou nao substituida, arila ou R” e R® podem formar um heterociclo de
5 a 7 membros saturados ou nao saturados, substituidos ou ndo substituidos,
incluindo um ou mais atomos selecionados na lista que consiste em O, N e §;

- m representa 1, 2 ou 3;

bem como sais, N-Oxidos, complexos metalicos, complexos
metalbidicos e seus isbmeros opticamente ativos.

Quaisquer dos compostos de acordo com a presente invengao
podem existir em uma ou mais formas isémeras Opticas ou quirais dependendo
do numero de centros assimétricos no composto. Assim, a presente invencao
refere-se igualmente a isbmeros Opticos e as suas misturas racémicas ou
escalémicas (o termo “escalémico” denota uma mistura de enantibmeros em
diferentes proporg¢des), e as misturas de todos os estereoisdmeros possiveis,
em todas as proporgdes. Os diastereoisbmeros e/ou os isdmeros Opticos
podem ser separados de acordo com os métodos que sdo conhecidos per se
pelo técnico no assunto regular.

Quaisquer dos compostos de acordo com a presente invengao
também podem existir em uma ou mais formas de isémeros geométricos
dependendo do numero de ligagées duplas no composto. Assim, a presente
invencao refere-se igualmente a todos os isbmeros geomeétricos e a todas as
misturas possiveis, em todas as propor¢cées. Os isdmeros geométricos podem
ser separados de acordo com os métodos gerais, que séo conhecidos per se
pelo técnico no assunto regular.

Para os compostos de acordo com a presente invencgao,
halogénio significa quaisquer destes do fluor, bromo, cloro ou iodo e o

heteroatomo pode ser o nitrogénio, oxigénio ou enxofre.
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Os compostos preferidos de Férmula (I) de acordo com a
presente invengdo sio aqueles em que R' representa H; alquila C1-Ci2; de
preferéncia, alquila C1-C12, como metila; ou SH.

Outros compostos preferidos de Férmula (I) de acordo com a
presente invengao sdo aqueles em que R? representa a metila.

Ainda, outros compostos preferidos de Férmula () de acordo com
a presente invengdo sao aqueies em que R® representa alquila C¢-Cq3; de
preferéncia, uma alquila C,-C4 ndo substituida como a etila, n-propila, i-propila;
alquenila C,-C+2, de preferéncia, alquenila C3-C4 como a propenila ou a alila;
cicloalguila C3-Cg como a ciclopropila.

Ainda, outros compostos preferidos de Férmula (1) de acordo com
a presente invengao sdo aqueles em que R? e R® podem formar juntos um
heterociclo de 5 a 7 membros substituido ou ndo substituido, de preferéncia,
um heterociclo de 6 membros, de maior preferéncia, uma pipiridinila ou uma
pirolidinila, de maior preferéncia, ainda, um bis-alquil-pirolidinila como uma bis-
metil-pirolidinila.

Ainda, outros compostos preferidos de Férmula (I) de acordo com
a presente invengdo sado aqueles em que R* representa alquila C4-Cq2; de
preferéncia, uma alquila C4-C42 nao substituida como a metila, um atomo de
halogénio como um atomo de cloro.

Ainda, outros compostos preferidos de Férmula (I) de acordo com
a presente invengao sao aqueles em que R® representa H, uma alquila C4-Cg
substituida ou nao substituida, um atomo de halogénio, halogenoalquila C4-Ceg,
uma alquila O-C4-Cg substituida ou nao substituida ou CN.

Ainda, outros compostos preferidos de Férmula (l) de acordo com
a presente invencao sao aqueles em que R® representa H, halogénio, CN,
fendxi substituido ou nao substituido, uma alquila C4-C2 substituida ou nao

substituida notadamente a alquila ramificada C4-Cy,, halogenoalquila C4-C12,
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OR’, SR/, trialquilsill, COOR’, C(R")=NOR’; NR’R® em que R’ e R® sao
conforme descrito no presente.

As preferéncias mencionadas acima com relagdo aos
substituintes dos compostos de acordo com a presente invengcao podem ser
combinadas de diversas maneiras. Estas combina¢gdes das caracteristicas
preferidas fornecem, assim, sub-classes dos compostos de acordo com a
presente invencdo. Os exemplos de tais subclasses dos compostos preferidos
de acordo com a presente invengao podem combinar:

- as caracteristicas preferidas de R' com as caracteristicas
preferidas de R? a R®;

- as caracteristicas preferidas de R? com as caracteristicas
preferidas de R' a R®;

- as caracteristicas preferidas de R® com as caracteristicas
preferidas de R' a R®;

- as caracteristicas preferidas de R* com as caracteristicas
preferidas de R' a R®;

- as caracteristicas preferidas de R® com as caracteristicas
preferidas de R' a R®.

Nestas combinagbes das caracteristicas preferidas dos
substituintes dos compostos de acordo com a presente invengdo, as ditas
caracteristicas preferidas também podem ser selecionadas entre as
caracteristicas de maior preferéncia de cada um de R' a R® e m de modo a
formar as subclasses de maior preferéncia dos compostos de acordo com a
presente invengao.

A presente invengdo também se refere a um processo para a
preparagido de um composto de Férmula (l). Assim, de acordo com um aspecto
adicional da presente invengéao, & fomecido um processo P1 para a preparagdo do

composto de Formula (1) e ilustrado de acordo com o seguinte esquema de reagao:



NO,

NO,
Rd (Rs) RA
N @,
Rs P Hal Rs ()
on " /N:_>(o
N
) ) \\:r_//
=),
)
NH, THz
R " RS
| S ©
+
R j‘“a‘ - R
OH N N—, O
!
vt (] \, 7
®),
2z 3
R\N/R () B |’31
N 2
R R+ o0 o) ’R
O/£\0 or \N/ Rt or >—N\
“ R Iz H Ba\o R' R’
S ® vy ) ™
R R
\N/
N%LR'
"
RS
N=— 0

Os derivados de aminofeniléter de Férmula (V) podem ser
preparados de acordo com a etapa do processo (a) pela reacdo dos derivados

de anilina de Férmula (li)
NO,

OH

(1N

em que:
- R* e R® sao conforme definidos no presente;

com os derivados de pirimidina de Férmula (ill)
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em que
- R® e m sao conforme definidos no presente;
- Y representa halogénio, triflato, SOMe, mesilato ou tosilato;
seguido pela etapa do processo (b) que compreende a redugé@o
dos derivados de nitrofeniléter de Formula (IV) obtido seguido da etapa do

processo (a)

em que:

- R* a R® e m sao conforme definidos no presente.

O processo da etapa (a) de acordo com a presente invengao pode
ainda compreender uma ou mais das seguintes caracteristicas:

- preseng¢a de uma base;

- presenca de um diluente;

- presenga de um catalisador.

As condigdes de reagao preferidas para a realizagao da etapa do
processo (b) de acordo com a presente invengdo compreendem a reagdo com
cloreto estanhoso em acido cloridrico concentrado.

Os derivados de pirimidina de Férmula (V) também podem ser
preparados de acordo com a etapa do processo (c) pela reagao dos derivados

de anilina de Férmula (V)



10

15

OH
(V)

em que:
- R* e R® s&o conforme definidos no presente;

com os derivados de piridina de Formula (iil)

R,
NN

N
()

em que:

- R® e m s&0 conforme definidos no presente.

-Y representa halogénio, triflato, SOMe, mesilato ou tosilato.
O processo (c) de acordo com a presente invengdo pode ainda

compreender uma ou mais das seguintes caracteristicas:

- presenga de uma base;
- presenca de um diluente;

- presenga de um catalisador.

Os derivados de pirimidina de Férmula (V) também podem ser
preparados pelos métodos conhecidos.
Os derivados de amidina de Férmula (I) podem ser obtidos de
acordo com a etapa do processo (d) ao utilizar os derivados de anilina de

Férmula (V) como material de partida.

NH,

4

R



Os derivados de amidina de Férmula (I) podem ser preparados
por um processo adicional (d) de acordo com a presente invengdo. Diversas
alternativas do processo (d) de acordo com a presente invengdo podem ser
consideradas, elas sao definidas como o processo (d1), processo (d2) e

5 processo (d3) de acordo com a presente invengao.

O processo (d) de acordo com a presente invencao
compreende a reacdo dos derivados de anilina de Férmula (V) com
diversos reagentes definindo, assim, os processos (d1), (d2) e (d3)
respectivamente.

10 O processo (d1) é realizado adicionalmente utilizando os

derivados de amino-acetal de Formula (VIl)
RA_ _R

? 7
B B
(vit)

3

em que:
-R'", R?, R®sao conforme definidos no presente;
- B' e B? representam cada um a alquila ou a cicloalquila juntos.
15 O processo (d1) de acordo com a presente invengédo pode ainda
compreender uma ou mais das seguintes caracteristicas:
- presen¢a de um acido ou uma base;
- presenga de um diluente.
O processo (d2) é realizado ainda utilizando os derivados de

20 amina de Férmula (Vi)
RZ\I?,RB

H
(Vi)

‘em que:
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- R% e R® sao conforme definidos no presente;

na presenca dos derivados de ortoéster de Férmula (IX)

B‘l

B ]
\O S

3 >L‘R1
B\O
(1X)

em que:

- R' é conforme definido no presente;

5 - B', B? e B® representam, cada um, uma alquila.

A Férmula (V) fornece uma definigdo geral dos derivados de
anilina uteis como materiais de partida para a realizacao do processo (d2) de
acordo com a presente invengdo. Nesta Formula, R', R, R}, R* R°>, R® e m
representam, de preferéncia, os substituintes ou valores conforme definidos no

10 presente em conjunto com a descrigdo dos compostos de Formula (l) de
acordo com a presente invengao.

O processo (d3) € realizado adicionalmente utilizando os

derivados de amida de Foérmula (X)

0 R
/
Vn
R" R

X)
em que R', R% R® s3o conforme definidos no presente.
15 O processo (d3) de acordo com a presente invengédo pode ainda
compreender uma ou mais das seguintes caracteristicas:
- presenga de um agente de halogenagao, como o PCls, PCls,
POCIl3;, SOCly;
- presenca de um diluente.
20 Os processos (d), (d1), (d2) ou (d3) de acordo com a presente

invengao podem ainda compreender uma ou mais das seguintes caracteristicas:
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- presenca de um acido ou uma base;

- presencga de um diluente.

Os diluentes apropriados para realizar os processos (a), (b) e (c) de
acordo com a presente invengéio sdo todos solventes organicos inertes usuais. E
dada uma preferéncia a utilizagdo de hidrocarbonetos alifaticos, aliciclicos ou
aromaticos, tais como éter de petréleo, hexano, heptano, ciclohexano,
metilciclohexano, benzeno, tolueno, xileno ou decalin; hidrocarbonetos
halogenados, tais como clorobenzeno, diclorobenzeno, diclorometano, cloroférmio,
tetracloreto de carbono, dicloroetano ou tricloroetano; éteres, tais como dietil éter,
diisopropil éter, metil terc-butil éter, metil ferc-amil éter, dioxano, tetrahidrofurano,
1,2-dimetoxietano, 1,2-dietoxietano ou anisol; nitrilas, tais como acetonitrila,
propionitrila, n- ou iso-butironitrila ou benzonitrila; amidas, tais como N,N-
dimetilformamida, N,N-dimetilacetamida, N-metiformanilida, N-metilpirrolidona ou
triamida hexametilfosférica; suas misturas com agua ou agua pura.

Os diluentes apropriados para realizar o processo (d1), (d2) e (d3) de
acordo com a presente invencdo sdo, em cada caso, solventes organicos inertes
usuais. E dada uma preferéncia & utilizagao de hidrocarbonetos alifaticos, aliciclicos
ou aromaticos, tais como éter de petroleo, hexano, heptano, ciclohexano,
metilciclohexano, benzeno, tolueno, xileno ou decalin; éteres, tais como dietil éter,
diisopropil éter, metil terc-butil éter, metil terc-amil éter, dioxano, tetrahidrofurano,
1,2-dimetoxietano, 1,2-dietoxietano ou anisol; nitrilas, tais como acetonitrila,
propionitrila, n- ou iso-butironitria ou benzonitrila; amidas, tais como N,N-
dimetilformamida, N,N-dimetilacetamida, N-metilformanilida, N-metilpirrolidona ou
triamida hexametilfosférica; ésteres, tais como acetato de metila ou acetato de etfifa;
sulfoxidos, tais como dimetilsulféxido; ou sulfonas, tais como suffolano; alcoois, tais
como metanol, etanol, n- ou iso-propanol, n-, iso-, sec- ou terc-butanol, etanodiol,
propano-1,2-diol, etoxietanol, metoxietanol, dietilenoglicoimonometiléter,

dietilenoglicolmonoetiléter, suas misturas com agua ou agua pura.
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Os ligantes acidos apropriados para realizar os processos (a), (b) e (c)
de acordo com a presente invengdo sao, todos, bases inorganicas e organicas
usuais para tais reagdes. E dada uma preferéncia ao utilizar hidretos de metal
alcalino e metal alcalino terroso, hidréxidos, amidas, alcoolatos, acetatos,
carbonatos ou carbonatos de hidrogénio, tais como, hidreto de sédio, amida de
sodio, diisoproilamida de litio, metanolato de sodio, etanolato de sédio, ferc-
butanolato de sodio, acetato de sodio, acetato de potassio, acetato de calcio,
hidroxido de sodio, hidroxido de potassio, carbonato de sodio, carbonato de
potassio, bicarbonato de potassio, bicarbonato de sédio, ou carbonato de amoénio; €
também a aminas terciarias, tais como trimetilamina, trietilamina, tributilamina, N,N-
dimetilanilina, N,N-dimetil-benzilamina piridina, N-metilpiperidina, N-metilmorfolina,
N,N-dimetilaminopiridina, diazobiciclooctano (DABCO), diazobiciclononeno (DBN)
ou diazobicicloundeceno (DBU).

Os ligantes acidos apropriados para realizar os processos (b), (c),
(d) de acordo com a presente invengdo sdo, em cada caso, todos bases
inorganicas e organicas usuais para tais reagdes. E dada uma preferéncia ac
uso de hidretos de metal alcalino e metal alcalino terroso, hidréxidos, amidas,
alcoolatos, acetatos, fluoretos, fosfatos, carbonatos ou carbonatos de
hidrogénio, tais como, hidreto de sédio, amida de sédio, diisoproilamida de litio,
metanolato de sédio, etanolato de sédio, terc-butanolato de potassio, hidréxido
de sdédio, hidroxido de potassio, acetato de sodio, fosfato de sédio, fosfato de
potassio, fluoreto de potassio, fluoreto de césio, carbonato de sddio, carbonato
de potassio, hidrogenocarbonato de potassio, hidrogenocarbonato de sédio ou
carbonato de césio; e também a aminas terciarias, tais como trimetilamina,
trietilamina, tributilamina, N ,N-dimetilanilina, N,N-dimetil-benzilamina, piridina,
N-metilpiperidina, N-metiimorfolina, N,N-dimetilaminopiridina,
diazobiciclooctano (DABCO), diazobiciclononeno (DBN) ou

diazobicicloundeceno (DBU).
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Os acidos apropriados para a realizagdo do processo (d3) de
acordo com a presente invengéo sdo todos os acidos organicos ou inorganicos
usuais para tais reacdes. A preferéncia € dada para a utilizagdo do acido para-
tolueno sulfénico, acido metano sulfénico, acido cloridrico (solugdo gasosa,
aguosa ou organica) ou acido sulfurico.

Os agentes de condensagdo apropriados para a realizagdo do
processo (d1) de acordo com a presente invengdo sdo fodos os agentes de
condensagdo usuais para tais reagdes de aminagdo. A preferéncia é dada para a
utilizagcdo do formador de haleto acido, tal como o fosgeno, tribrometo fosforoso,
tricloreto fosforoso, pentacloreto fosforoso, oxido tricloreto fosforoso ou cloreto de
tionila; formador de anidrido, tal como cloroformato de etila, cloroformato de metila,
cloroformato de isopropila, cloroformato de isobutila ou cloreto de metanossulfonila;
carbodiimidas, tais como N,N’-diciclohexilcarbodiimida (DCC) ou outros agentes de
condensagdo usuais, tais como pentoxido fosforoso, acido polifosférico, N,N’-
carbonildiimidazol, 2-etdéxi-N-etoxicarbonila-1,2-dihidroquinolina (EEDQ),
trifenilfosfina/ tetraclorometano ou bromo-tripirrolidino-fosfonio-hexafluorofosfato.

Os processos (a), (b) e (c) da presente invengdo podem ser
realizados na presenca de um catalisador. E dada a preferéncia aos sais de
paladio ou aos complexos, tais como cloreto de paladio, acetato de paladio,
tetrakis-(trifenilfosfina) paladio, dicloreto de bis-(trifenilfosfina) paladio ou cloreto
de 1,1 ’-bis-(difenilfosﬁno)ferrocenopélédio (1.

Também é possivel gerar um complexo de paladio diretamente na
mistura de reagéo ao adicionar separadamente a mistura de reagao um sal de
paladio e um complexo ligante, tal como trietilfosfano, ftri-terc-butilfosfano,
triciclohexilfosfano, 2-(diciclohexilfosfano)bifenila, 2-(di-ferc-butilfosfano)bifenila,
2-(diciclohexilfosfano)-2'-(N,N-dimetilamino)bifenila, trifenilfosfano, tris-(o-
tolil)fosfano, 3-(difenilfosfino)benzolsulfonato de sédio, tris-2-(metoxifenil)fosfano,

2,2'-bis-(difenilfosfano)-1,1’-binaftil, 1,4-bis-(difenilfosfano)butano, 1,2-bis-
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(difenilfosfano)etano, 1,4-bis-(diciclohexilfosfano)butano, 1,2-bis-
(diciclohexilfosfano)etano,  2-(diciclohexilfosfano)-2’-(N,N-dimetilamino)bifenila,
bis-(difenilfosfino)ferroceno ou tris-(2,4-terc-butilfenil)-fosfito.

Quando sao realizados os processos (d) de acordo com a presente
invencao, a temperatura de reagdo pode ser variada dentro de um intervalo
relativamente amplo. Em geral, o processo é realizado em temperaturas entre 0°C a
150° C, de preferéncia, de 0° C a 120° C, de maior preferéncia, de 10°C a 90° C.

Quando sao realizados os processos (a) e (b) de acordo com a
presente invengao, as temperaturas de reagdo em cada caso podem ser
variadas dentro de um intervalo relativamente amplo. Em geral, o processo é
realizado em temperaturas entre 0° C a 180° C, de preferéncia, de 10° C a 150°
C, de maior preferéncia, de 20° C a 120° C.

Em geral, para realizar o processo (a) de acordo com a presente
invencao, de 0,8 a 15 mols, de preferéncia, de 0,8 a 8 mols, de derivado de
fenol de Formula (11l) e de 1 a 3 mols de ligante acido sdo empregados por mol
de derivado de pirimidina de Férmula (l1).

Entretanto, também é possivel empregar os componentes da
reagao em outras razdes.

O desenvolvimento é realizado pelos métodos usuais.

A agua pode ser adicionada a mistura de reagao e a fase organica
pode ser separada e, apds a secagem, concentrada sob presséao reduzida. O
residuo que permanece pode, caso apropriado, ser liberado quaisquer
impurezas que podem ainda estar presentes utilizando os métodos usuais, tais
como cromatografia ou recristalizagao.

Os processos de acordo com a presente invengao sao, em geral,
realizados sob pressao atmosférica.

Entretanto, em cada caso, também é possivel operar sob pressao

pressao elevada ou reduzida — em geral, de 0,1 bar a 10 bar.
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Os compostos de Formula () de acordo com a presente invengio
podem ser preparados de acordo com os processos descritos no presente. No
entanto, sera entendido que na base deste conhecimento geral e das publica¢des
disponiveis, o técnico no assunto sera capaz de adaptar estes processos de acordo
com as especificagdes de cada um dos compostos que € desejado para sintetizar.

Em um aspecto adicional, a presente invengao também se refere
a uma composig¢édo fungicida ou inseticida que compreende uma quantidade
eficaz e nao fitotéxica de um composto ativo de Férmula (1).

A expressdo “quantidade eficaz e ndo fitotdxica” significa uma
quantidade de composi¢do de acordo com a presente invengdo que € suficiente
para controlar ou destruir o fungo presente ou sujeito a aparecer em culturas, e que
nao implica em qualquer sintoma notavel de fitotoxicidade para ditas culturas. Tal
quantidade pode variar dentro de um amplo intervalo dependendo do fungo a ser
controlado, o tipo de cultura, as condigdes climaticas e os compostos incluidos na
composicao fungicida de acordo com a presente invencgao.

Esta quantidade pode ser determinada por testes em campo
sistematicos, que estao dentro das capacidades de um técnico no assunto.

Assim, de acordo com a presente inven¢do, & fornecida uma
composicao fungicida que compreende, como um ingrediente ativo, uma
quantidade eficaz de um composto de Formula (I) conforme definido no
presente e um suporte, veiculo ou carga aceitavel em agricultura.

De acordo com a presente invengao, o termo “suporte” refere-se a
um material natural ou sintético, organico ou inorganico com o qual o composto
ativo de Formula (I) € combinado ou associado para torna-lo mais facil de
aplicar, notavelmente, nas partes da planta. Portanto, este suporte €, em geral,
inerte e deve ser aceitavel em agricultura. O suporte pode ser um sélido ou um
liguido. Os exemplos de suportes apropriados incluem a argila, silicatos

naturais ou sintéticos, silica, resinas, ceras, fertilizantes sélidos, agua, alcoois,
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em particular o butanol, solventes organicos, 6leos minerais e vegetais e seus
derivados. As misturas de tais suportes também podem ser utilizadas.

A composigado de acordo com a presente invengao também pode
compreender os componentes adicionais. Em particular, a composicdo pode
ainda compreender um tensoativo. O tensoativo pode ser um emulsificante, um
agente dispersante ou um agente umidificante do tipo iénico ou nao idnico ou
uma mistura de tais tensoativos. Pode ser feita mengéo, por exemplo, aos sais
de acido poliacrilico, sais de acido lignossulfonico, sais de acido fenolssulfonico
ou naftalenossulfénico, policondensados de 6xido de etileno com alcoois
graxos ou com acidos graxos ou com aminas graxas, fenodis substituidos (em
particular, alquilfenéis ou arilfenoéis), sais de ésteres de acido sulfosuccinico,
derivados taurinos (em particular, tauratos de alquila), ésteres fosféricos de
alcoois ou fendis polioxietilados, ésteres de acido graxo de polidis e os
derivados dos compostos presentes contendo fungbes sulfato, sulfonato e
fosfato. A presenca de pelo menos um tensoativo é geralmente essencial
quando o composto ativo e/ou o suporte inerte sédo insoliveis em agua e
quando o agente vetor para a aplicagao é a agua. De preferéncia, o teor de
tensoativo pode estar compreendido entre 5% e 40% em peso da composicao.

Opcionalmente, os componentes adicionais também podem ser
incluidos, por exemplo, coldides protetores, adesivos, espessantes, agentes
tixotrépicos, agentes de penetracdo, estabilizantes, agentes sequestrantes.
Geralmente, os compostos ativos podem ser combinados com qualquer aditivo
s6lido ou liquido, os quais cumprem com as técnicas de formulagao usuais.

Em geral, a composigdo de acordo com a presente invengao pode
conter de 0,05 a 99% em peso do composto ativo, de preferéncia, de 10 a 70%
em peso.

As composigées de acordo com a presente invencdo podem ser

utilizadas em varias formas, tais como dispensador aerossol, isca (pronta para o
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uso), concentrado de isca, isca em bloco, suspensao em capsula, concentrado de
nebulizagao a frio, p6 empoeiravel, concentrado emulsificavel, emulsdo de dleo-
em-agua, emulsao agua-em-6leo, granulo encapsulado, granulo fino, concentrado
com capacidade de fluxo para o tratamento de sementes, gas (sob presséo),
produto gerador de gas, isca em grao, isca em granulo, granulo, concentrado de
nebulizagdo a quente, macrogranulo, microgranulo, pé dispersivel em 6leo,
concentrado com capacidade de fluxo miscivel em dleo, liquido miscivel em dleo,
pasta, bastonete de planta, isca em placa, pé para o tratamento de sementes
secas, isca em pedaco, semente revestida com um pesticida, vapor de vela,
cartucho de vapor, gerador de vapor, pellet de vapor, bastao de vapor, tablete de
vapor, lata de vapor, concentrado soluvel, p6 solivel, solugao para o tratamento
de semente, concentrado de suspensdo (concentrado com capacidade de fluxo),
po de controle, liquido dé volume ultra baixo (ULV), suspensao de volume ultra
baixo (UVL), produto liberador de vapor, granulos ou tabletes dispersiveis em
agua, po dispersivel em agua para o tratamento de calda, granulos ou tabletes
hidrossoluveis, pé hidrossolivel para o tratamento de semente e pé umidificavel.

Estas composi¢cbes incluem nao apenas as composigdoes que
estao prontas para serem aplicadas na planta ou na semente a ser tratada por
meios de um dispositivo apropriado, tais como um dispositivo de aspersao ou
pulverizagao, mas também as composi¢oes comerciais concentradas que
devem ser diluidas antes da aplicagao na cultura.

Os compostos de acordo com a presente invengao também podem
ser misturados com uma ou mais substancia ativa de inseticidas, fungicidas,
bactericidas, atrativos, acaricidas ou feromoénios ou outros compostos com atividade
biologica. As misturas assim obtidas possuem um espectro ampliado de atividade.

As misturas com outros compostos fungicidas sao particularmente
vantajosas. Os exemplos de associagdes em mistura de fungicidas apropriados

podem ser selecionados na seguinte lista:
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(B1) um composto capaz de inibir a sintese de acido nucléico como
o benalaxil, benalaxil-M, bupirimato, quiralaxil, clozilacon, dimetirimol, etirimol,
furalaxil, himexazol, metalaxil, metalaxil-M, ofurace, oxadixil, acido oxolinico;

(B2) um composto capaz de inibir a mitose e a divisao celular
como a benomila, carbendazim, dietofencarb, fuberidazol, pencicurona,
tiabendazol, tiofanato-metila, zoxamida;

(B3) um composto capaz de inibir a respiragao, por exemplo,

- como um inibidor da respiragdo Cl como o diflumetorim;

- como um inibidor da respiragao Cll como o boscalid, carboxina,
fenfuram, flutolanil, furametpir, mepronila, oxicarboxina, pentiopirad,
tifluzamida;

- como um inibidor da respiragdo Clll como o azoxistrobin,
ciazofamida, dimoxistrobina, enestrobina, famoxadona, fenamidona,
fluoxastrobin, cresoxim-metila, metominostrobina, orisastrobina, piraclostrobina,
picoxistrobina, trifloxistrobina;

(B4) um composto capaz de agir como um desacoplador como o
dinocap, fluazinam;

(BS) um composto capaz de inibir a producao de ATP como o
acetato de fenantin, cloreto de fenantin, hidroxido de fenantin, siltiofam;

(B6) um composto capaz de inibir a biossintese de proteina e
aminoacido como o andoprim, blasticidin-S, ciprodinil, casugamicina, hidrato de
cloreto de casugamicina, mepanipirim, pirimetanil;

(B7) um composto capaz de inibir a transdugédo de sinal. como o
fenpiclonil, fludioxonil, quinoxifen;

(B8) um composto capaz de inibir a sintese de lipidio e membrana
como o clozolinato, iprodiona, procimidona, vinclozolina, pirazofés, edifenfés,
iprobenféos  (IBP), isoprotiolano, tolc|dfés-metila, bifenila, iodocarb,

propamocarb, cloreto de propamocarb;
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(B9) um composto capaz de inibir a biossintese de ergosterol
como o fenexamida, azaconazol, bitertahol, bromuconazol, ciproconazol,
diclobutrazol, difenoconazol, diniconazol, diniconazol-M, epoxiconazol,
etaconazol, fenbuconazol, fluguinconazol, flusilazol, flutriafol, furconazol, cis-
furconazol, hexaconazol, imibenconazol, ipconazol, metconazol, miclobutanil,
paclobutrazol, penconazol, propiconazol, protioconazol, simeconazol,
tebuconazol, tetraconazol, triadimefon, triadimenol, triticonazol, uniconazol,
voriconazol, imazalil, sulfato de imazalil, oxpoconazol, fenarimol, flurprimidol,
nuarimol, pirifenox, triforina, perfurazoato, procloraz, triflumizol, viniconazol,
aldimorf, dodemorf, acetato de dodemorf, fenpropimorf, tridemorf, fenpropidin,
spiroxamina, naftifina, piributicarb, terbinafina;

(B10) um composto capaz de inibir a sintese de parede celular
como o bentiavalicarb, bialafés, dimetomorf, flumorf, iprovalicarb, polioxins,
polioxorim, validamicina A;

(B11) um composto capaz de inibir a biossintese de melanina
como o carpropamida, diclocimet, fenoxanil, ftalida, piroquilon, triciclazol;

(B12) um composto capaz de induzir uma defesa do hospedeiro
como o acibenzolar-S-metila, probenazol, tiadinila;

(B13) um composto capaz de possuir uma agao multilocalizada
como o captafol, captan, clorotalonil, preparacées de cobre tais como o
hidréxido de cobre, naftalenato de cobre, oxicloreto de cobre, sulfato de cobre,
6xido de cobre, mistura de oxine de cobre e Bordeaux, diclofluanid, ditianon,
dodina, base livre de dodina, ferbam, flurofolpet, folpet, guazatina, acetato de
guazatina, iminoctadina, albesilato de iminoctadina, triacetato de iminoctadina,
mancobre, mancozeb, maneb, metiram, metiram de zinco, propineb, enxofre e
preparagdes de enxofre incluindo o polissulfeto de calcio, tiram, tolilfluanid,
zineb, ziram;

(B14) um composto selecionado da seguinte lista: amibromdol,
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bentiazol, betoxazin, capsimicin, carvona, chinometionat, cloropicrin, cufraneb,
ciflufenamid, cimoxanil, dazomet, debacarb, diclomezina, diclorofen, dicloran,
difenzoquat, metilsulfato de difenzoquat, difenilamina, etaboxam, ferimzona,
flumetover, flusulfamida, fosetil aluminio, fosetil calcio, fosetil sbdio,
fluopicolida, fluoroimida, hexaclorobenzeno, sulfato de 8-hidroxiquinolina,
irumamicin, metasulfocarb, metrafenona, isotiocianato de metila, mildiomicina,
natamicina, dimetilditiocarbamato de niquel, nitrotal-isopropila, octilinona,
oxamocarb, oxifentiin, pentaclorofenol e sais, 2-fenilfenol e sais, acido fosforoso
e seus sais, piperalin, propanosina de soédio, proquinazida, pirrolnitrina,
quintozeno, tecloftalam, tecnazeno, triazéxido, triclamida, zarilamid e 2, 3, 5, 6-
tetracloro-4-(metilsulfonil)-piridina, N-(4-cloro-2-nitrofenil)-N-etil-4-metil-
benzenossulfonamida, 2-amino-4-metil-N-fenil-5-tiazolecarboxamida, 2-cloro-N-
(2,3-dihidro-1,1,3-trimetil-1H-inden-4-il)-3-piridincarboxamida, 3-[5-(4-clorofenil)-
2,3-dimetilisoxazolidin-3-il]-piridina, cis-1-(4-clorofenil)-2-(1H,1,2,4-triazol-1-il)-
cicloheptanol, 1-(2,3—dihidro—2,2—dimetil-1 H-inden-1-il)-1H-imidazol-5-carboxilato
de metila, 3,4,5-tricloro-2,6-piridinadicarbonitrila, 2-{[[ciclopropil[(4-
metoxifenil)imino]metilJtio]metil]-alfa-(metoximetileno)-benzenoacetato de
metila, 4-cloro-alfa-propiniloxi-N-[2-[3-metdxi-4-(2-propinildxi)fenilletil]-
benzenoacetamida, (2S)-N-[2-[4-[[3-(4-clorofenil)-2-propinil]6xi]3-
metoxifeniljetil]-3-metil-2-[(metilsulfonil)amino]-butanamida, 5-cloro-7-(4-
metilpiperidin-1-il)-6-(2,4 ,6-trifluorofenil)[1,2,4]triazolo[1,5-a]pirimidina,  5-cloro-
6-(2,4,6-trifluorofenil)-N-[(1R)-1,2,2-trimetilpropil][1,2,4]triazolo[1,5-a]pirimidin-7-
amina, 5-cloro-N-[(1R)-1,2-dimetilpropil]-6-(2,4,6-trifluorofenil)[1,2,4]triazolo[1,5-
a)pirimidin-7-amina, N-[1-(5-bromo-3-cloropiridin-2-il)etil]-2,4-
dicloronicotinamida, N-(5-bromo-3-cloropiridin-2-il)metil-2,4-dicloronicotinamida,
2-butéxi-6-iodo-3-propil-benzopiranon-4-ona, N-{(Z)-[(ciclopropilmetéxi)imino][6-
(difluorometéxi)-2, 3-difluorofenil)metil}-2-fenilacetamida, N-(3-etil-3,5,5-trimetil-

ciclohexil)-3-formilamino-2-hidréxi-benzamida, 2-[[I[[1-{3-(1-fluoro-2-
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feniletil)oxilfeniljetilidenojaminoléxilmetil]-alfa-(metoxiimino)-N-metil-alfak-
benzenoacetamida, N-{2-[3-cloro-5-(trifluorometil)piridin-2-illetil}-2-
(trifluorometil)-benzamida, N-(3’,4'-dicloro-5-fluorobifenil-2-il)-3-(difluorometil)- 1-
metil-1H-pirazol-4-carboxamida, 2-(2-{[6-(3-cloro-2-metilfenoxi)-5-
fluoropirimidin-4-ifjoxi}fenil)-2-(metoxiimino)-N-metilacetamida,  acido  1-[(4-
metoxifendxi)ymetil]-2,2-dimetilpropil- 1H-imidazol-1-carboxilico, acido O-[1-[(4-
metoxifendxiymetil]-2,2-dimetilpropil]- 1H-imidazol-1-carbotiéico.

A composicdo, de acordo com a presente invencdo que
compreende uma mistura de um composto de Férmula (I) com um composto
bactericida também pode ser particularmente vantajosa. Os exemplos de
associagao de mistura bactericida apropriadas podem ser selecionados na
seguinte lista: bronopol, diclorofen, nitrapirina, dimetilditiicarbamato de niquel,
casugamicina, octilinona, acido furancarboxilico, oxitetraciclina, probenazol,
estreptomicina, tecloftalam, sulfato de cobre e outras preparag¢des de cobre.

O composto de Formula (I) e a composigéo fungicida de acordo
com a presente invengdo podem ser utilizados para controlar de maneira
curativa ou preventiva o fungo fitopatogénico de plantas ou culturas. Deste
modo, de acordo com um aspecto adicional da presente invengao, é fornecido
um método para o controle curativo ou preventivo do fungo fitopatogénico de
plantas ou culturas, caracterizado em que um composto de Férmula (I) ou uma
composigao fungicida‘ de acordo com a presente invengdo sao aplicados a
semente, a planta e/ou ao fruto da planta ou ao solo em que a planta esta
crescendo ou em que ¢ desejavel que ela cresga.

Da mesma maneira, o composto de formula (I) e a composigao
inseticida de acordo com a presente invencdo podem ser utilizados para
controlar de maneira curativa ou preventiva os insetos nocivos, notadamente,
de plantas ou culturas. Deste modo, de acordo com um aspecto adicional da

presente invencao, €& fornecido um método para o controle curativo ou
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preventivo dos insetos nocivos, notadamente, de plantas ou culturas,
caracterizado em que uma composicdo de Formula (I) ou uma composi¢éo
inseticida de acordo com a presente invengdo é aplicada a semente, a planta
ou ao fruto da planta ou ao solo em que a planta esta crescendo ou em que é
desejavel que ela cresca.

O método de tratamento de acordo com a presente invencgédo
também pode ser util para tratar o material de propagacao, tal como tubérculos
ou rizomas, mas também sementes, mudas ou mudas transferidas e plantas ou
plantas transferidas. Este método de tratamento também pode ser util para
tratar as raizes. O método de tratamento de acordo com a presente invengao
também pode ser Util para tratar as partes aéreas da planta, tal como troncos,
caules ou talos, folhas, flores e frutas da planta em questao.

Entre as plantas que podem ser protegidas pelo método de
acordo com a presente invencdo, pode ser feita mengédo as culturas de
algodao; linho; vinha; frutas ou vegetais, tais como Rosaceae sp. (por exemplo,
frutas com carogo, tais como magas e péras, mas também frutas de um carogo,
tais como damasco, améndoa e péssegos), Ribesioidae sp., Junglandaceae
SP., Belulaceae sp., Anacardiaceae sp., Fagaceae sp., Moraceae sp.,
Oleaceae sp., Actinidaceae sp., Lauraceae sp., Musaceae sp. (por exemplo,
bananeiras e bananas tipo plantin), Rubiaceae sp., Theaceae sp., Sterculiceae
sp., Rutaceae sp. (por exemplo, limdes, laranjas e toronja); Solanaceae sp. (por
exemplo, tomates), Liliaceae sp., Asteraceae sp. (por exemplo, alfaces),
Umbelliferae sp., Cruciferae sp., Chenopodiaceae sp., Cucurbitaceae sp.,
Papilionaceae sp. (por exemplo, ervilhas), Rosaceae sp. (por exemplo,
morangos); principais culturas, tais como Graminae sp. (por exemplo, milho,
grama ou cereais tais como trigo, arroz, cevada e triticale), Asteraceae sp. (por
exemplo, girassol), Cruciferae sp. (por exemplo, colza) Fabacae sp. (por

exemplo, amendoins), Papilionaceae sp. (por exemplo, soja), Solanaceae sp.
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(por exemplo, batatas), Chenopodiaceae sp. (por exemplo, raizes de
beterraba), horticulturas e culturas em florestas; bem como homdlogos
geneticamente modificados destas culturas.

Entre as doencgas de plantas ou culturas que podem ser controladas
pelo método de acordo com a presente invengéo, pode ser feita mengéo a:

Doencas do oidio, tais como:

- Doenca da Blumeria, causada, por exemplo, pela Blumeria
graminis;

- Doenga da Podosphaera, causada, por exemplo, pela
Podosphaera leucotricha;

- Doenga da Sphaerotheca, causada, por exemplo, pela
Sphaerotheca fuliginea;

- Doenca da Uncinula, causada, por exemplo, pela Uncinula necator,

Doencgas da Ferrugem, tais como:

- Doenga da Gymnosporangium, causada, por exemplo, pela
Gymnosporangium sabinae;

- Doenca da Hemileia, causada, por exemplo, pela Hemileia
vastatrix;

- Doencga da Phakopsora, causada, por exemplo, pela Phakopsora
pachyrhizi ou Phakopsora meibomiae;

- Doenca da Puccinia, causada, por exemplo, pela Puccinia
recondita;

- Doenga da Uromyces, causada, por exemplo, pela Uromyces
appendiculatus;

Doengas de oomicetes, tais como:

- Doenga da Bremia, causada, por exemplo, pela Bremia lactucae,

- Doenga da Peronospora, causada, por exemplo, pela

Peronospora pisi ou P. brassicae;
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- Doenga da Phytophthora, causada, por exemplo, pela
Phytophthora infestans;

- Doenca da Plasmopara, causada, por exemplo, pela Plasmopara
viticola;

- Doenga da Pseudoperonospora, causada, por exemplo, pela
Pseudoperonospora humuli ou Pseudoperonospora cubensis;

- Doenga da Pythium, causada, por exemplo, pela Pythium
ultimum; |

Doengas da mancha foliar, mancha-aquosa foliar € deterioragéo
foliar tais como:

- Doenga da Alternaria, causada, por exemplo, pela Alternaria
solani;

- Doenca da Cercospora, causada, por exemplo, pela Cercospora
beticola;

- Doenga da Cladiosporum, causada, por exemplo, pela
Cladiosporum cucumerinum,

- Doenca da Cochliobolus, causada, por exemplo, pela
Cochliobolus sativus;

- Doenga da Colletotrichum, causada, por exemplo, pela
Colletotrichum lindemuthanium;

- Doenga da Cycloconium, causada, por exemplo, pela
Cycloconium oleaginum; |

- Doenca da Diaporthe, causada, por exemplo, pela Diaporthe
citri;

- Doenga da Elsinoe, causada, por exemplo, pela Elsinoe
fawcettii,

- Doenga da Gloeosporium causada, por exemplo, pela

Gloeosporium laeticolor,
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- Doenca da Glomerella, causada, por exemplo, pela Glomerella

cingulata,
| - Doehga da Guignardia, causada, por exemplo, pela Guignardia
bidwelli;

- Doenga da Leptosphaeria, causada, por exemplo, pela
Leptosphaeria maculans; Leptosphaeria nodorum;

- Doenga da Magnaporthe, causada, por exemplo, pela
Magnaporthe grisea;

- Doenga da Mycosphaerella, causada, por exemplo, pela
Mycosphaerella graminicola; Mycosphaerella arachidicola;, Mycosphaerella fijiensis,

- Doenga da Phaeosphaeria, causada, por exemplo, pela
Phaeosphaeria nodorum,

- Doenga da Pyrenophora, causada, por exemplo, pela
Pyrenophora teres; |

| - Doenga da Ramularia, causada, por exemplo, pela Ramularia

collo-cygni;

- Doenga da Rhynchosporium, causada, por exemplo, pela
Rhynchosporium secalis;

- Doenga da Septoria, causada, por exemplo, pela Septoria apii ou
Septoria lycoperecisi;

- Doenga da Typhula, causada, por exemplo, pela Typhula incamata;

- Doen¢a da Venturia, causada, por exemplo, pela Venturia
inaequalis;

Doengas da raiz e do caule, tais como:

- Doenga da Corticium, causada, por exemplo, pela Corticium
graminearum;

- Doenca da Fusarium, causada, por exemplo, pela Fusarium

oxysporuin,
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- Doenga da Gaeumannomyces, causada, por exemplo, pela
Gaeumannomyces graminis,

- Doenga da Rhizoctonia, causada, por exemplo, pela Rhizoctonia

solani,

- Doenga da Tapesia, causada, por exemplo, pela Tapesia
acuformis,

- Doenga da Thielaviopsis, causada, por exemplo, pela
Thielaviopsis basicola;

Doencas da orelha e da panicula, tal como:

- Doenga da Alternaria, causada, por exemplo, pela Alternaria
SpPP-;

- Doenga da Aspergillus, causada, por exemplo, pela Aspergillus
flavus;

- Doenga da Cladosporium, causada, por exemplo, pela

Cladosporium spp.;

Doenga da Claviceps, causada, por exemplo, pela Claviceps
purpurea,

Doenca da Fusarium, causada, por exemplo, pela Fusarium

culmorum;

Doenga da Gibberella, causada, por exemplo, pela Gibberella zeae;

1

Doenga da Monographella, causada, por exemplo, pela
Monographella nivalis,

Doenca da fuligem e dos esporos, tais como:

- Doenca da Sphacelotheca, causada, por exemplo, pela
Sphacelotheca reiliana;

- Doenca da Tilletia, causada, por exemplo, pela Tilletia caries;

- Doenca da Urocystis, causada, por exemplo, pela Urocystis

occulta;



10

15

20

25

27

- Doenca da Ustilago, causada, por exemplo, pela Ustilago nuda;
Doencgas da decomposigao da fruta e do mofo, tais como:

- Doenga da Aspergillus, causada, por exemplo, pela Aspergillus

flavus;

- Doenga da Botrytis, causada, por exemplo, pela Bolrytis cinerea;

- Doenga da Penicillium, causada, por exemplo, pela Penicillium
expansum:

- Doenga da Sclerotinia, causada, por exemplo, pela Sclerotinia
sclerotiorum;

- Doenga da Verticilium, causada, por exemplo, pela Verticilium
alboatrum;,

Decomposi¢ao da semente e dos habitantes do solo, doengas do
mofo, apodrecimento da planta, decomposi¢do e cacho seco:

- Doenga do Fusarium, causada, por exemplo, pela Fusarium

culmorum,

- Doengca da Phytophthora, causada, por exemplo, pela
Phytophthora cactorum;

- Doenga da Pythium, causada, por exemplo, pela Pythium
ultimum;

- Doenca da Rhizoctonia, causada, por exemplo, pela Rhizoctonia
solani;

- Doenga da Sclerotium, causada, por exemplo, pela Sclerotium
rolfsii;

- Doenga da Microdochium, causada, por exemplo, pela
Microdochium nivale;

Doencgas do cancro, da giesta e da doenga progressiva, tal como:

- Doenca da Nectria, causada, por exemplo, pela Nectria

galligena;
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Doencas da deterioragao, tal como:

- Doenca da Monilinia, causada, por exemplo, pela Monilinia laxa,

Doen¢as da pustula da folha ou do e nrolamento da folha, tal
como:

- Doenga da Taphrina, causada, por exemplo, pela Taphrina
deformans;

Doencga do declinio das plantas de madeira, tais como:

- Doenga _da Esca, causada, por exemplo, pela Phaemoniella
clamydospora,

- Eutypa progressiva, causada, por exemplo, pela Eutypa lata,

- Doenga do elmo, causada, por exemplo, pela Ceratocystsc ulmi;

Doencas das flores e das sementes, tal como:

- Doencga da Botrytis, causada, por exemplo, pela Botrytis cinerea;

Doengas do tubérculo, tal como:

- Doenga da Rhizoctonia, causada, por exemplo, pela Rhizoctonia
solani.

A composicao fungicida ou inseticida de acordo com a presente
invencao também pode ser utilizada contra as doengas fungicas ou ou de
insetos nocivos sujeitos a crescerem em ou dentro de troncos. O termo “tronco”
significa todos os tipos de espécies de madeira, e todos os tipos de trabalho
nesta madeira pretendida para a construgdo, por exemplo, madeira soélida,
madeira de alta densidade, madeira laminada e compensada. O método para o
tratamento do tronco, de acordo com a presente invencdo consiste
principalmente em colocar em contato um ou mais compostos de acordo da
presente invengdo ou uma composicdo de acordo com a presente invencao,
isto inclui, por exemplo, a aplicagao direta, aspersdo, imersao, injegdo ou
quaisquer outros meios apropriados.

A dose do material ativo geralmente aplicada nc método de



10

15

20

25

29

tratamento de acordo com a presente invengéo é, em geral e vantajosamente,
de 10 a 800 g/ha, de preferéncia, de 50 a 300 g/ha, para as aplicagdes no
tratamento foliar. A dose de substdncia ativa aplicada &, em geral e
vantajosamente, entre 2 e 200 g por 100 kg de semente, de preferéncia, entre
3 e 150 g por 100 kg de semente no caso do tratamento de semente.

Esta claramente entendido que as doses indicadas no presente
sdo dadas como exemplos ilustrativos do método da presente invengdo. Um
técnico no assunto ira saber como adaptar as doses de aplicagao,
notadamente, de acordo com a natureza da planta ou cultura a ser tratada.

A composicao fungicida de acordo com a presente invencao também
pode ser utilizada no tratamento de organismos geneticamente modificados com os
compostos de acordo com a presente invengdo ou as composicdes agroquimicas
de acordo com a presente invengdo. As plantas geneticamente modificadas séo
plantas no genoma das quais um gene heter6logo que codifica uma proteina de
interesse foi integrado de maneira estavel. A expressdo “gene heterélogo que
codifica uma proteina de interesse” significa essencialmente genes que fornecem a
planta transformada novas propriedades agronémicas, ou genes para o
melhoramento da qualidade agrondmica da planta modificada.

As composi¢cbes ou misturas de acordo com a presente invengao
também podem ser utilizadas para a preparagao da composi¢cdo Util para tratar
de maneira curativa ou preventiva as doengas flingicas animais ou humanas
tais como, por exemplo, micoses, dermatoses, doengcas de Trichophyton e
candidiases ou doencas causadas por Aspergillus spp., por exemplo,
Aspergillus fumigatus.

Os diversos aspectos da presente invengdo ser&o agora
ilustrados com referéncia as seguintes tabelas de compostos e exemplos. As
seguintes tabelas ilustram de um modo‘ nao limitante os exemplos de

compostos de acordo com a presente invengao.
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Nos seguintes exemplos, M + 1 (ou M — 1) significa o pico de ion
molecular, mais ou menos 1 a.m.u. (unidade de massa atdbmica)
respectivamente, conforme observado na espectrometria de massa e M (Apcl+)
significa o pico de ion molecular como ele foi encontrado por meio da ionizagao
quimica da pressao atmosférica positiva na espectroscopia de massa.

Nos seguintes exemplos, os valores de logP foram determinados
de acordo com a Diretriz EEC 79/831 Annex V. A8 por HPLC (Cromatografia
Liguida de Alta Performance) em uma coluna de fase reversa (C 18), utilizando
o métado descrito abaixo:

Temperatura: 40° C; Fases moveis: 0,1% de acido formico aquoso
e acetonitrila; gradiente linear de 10% de acetonitrila a 90% de acetonitrila.

A calibracgéo foi realizada utilizando alcan-2-onas nao ramificadas
(compreendendo de 3 a 16 atomos de carbono) com valores de logP
conhecidos (determinagdo dos valores de logP pelos tempos de retencéo
utilizando a interpolagao linear entre duas alcanonas sucessivas).

Os valores de lambda maximos foram determinados no maximo
dos sinais cromatograficos utilizando o espectro UV de 190 nm a 400 nm.

Os seguintes exemplos ilustram de uma maneira ndo limitante a
preparacdo e a eficacia dos compostos de Formula (I) de acordo com a

presente invencao.

PREPARACAO DO EXEMPLO 1: N’-{2,5-DIMETIL-4-[2(METIL-FENIL-AMINO}-PIRIMIDIN-4-

ILOXI]-FENIL}-N-ETIL-N-METIL-FORMAMIDINA — PROCESSO (D2) — COMPOSTO (V) A

CompOSTO (I
Foi adicionado a uma mistura de 252 mg (0,7 mmol) de [4-(4-
amino-2,5-dimetil-fenoxi)-pirimidin-2-il}-metil-fenil-amina e 4 mL de
trimetoximetano, 20 mg de acido p-tolueno sulfonico. A mistura de reagéo foi
refluxada por 2 horas e concentrada em vacuo. A mistura foi dissolvida em 10

mL de diclorometano e 62 mg (1,05 mmol) de metil etili amina foram
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adicionados. Ap6s agitacao de 18 horas a temperatura ambiente, a mistura foi
evaporada e rendeu 280 mg (89%) com uma pureza de 87%; log P (pH = 2,3) =
1,61, |

Preparagao do material de partida:

4-(2-CLORO-PIRIMIDIN-4-1LOX1)-2,5-DIMETIL-FENILAMINA — PROCESSO (C} —

CcomposTo (Vi) A CoMmpPosTO (V)

Foi adicionada uma solugéo de 7,55 g (565 mmol) de 4-amino-2,5-
dimetilfenol e 2,4 g de NaOH (2M) em 30 mL de agua, gota a gota a uma
solugéo de 7,45 g (50 mmol) de 2,4 dicloropirimidina em 50 mL de acetona. A
mistura de reagdo foi agitada por 20 horas a temperatura ambiente. Ap6s a
concentragdo em vacuo e a adicdo de 150 mL de agua, o precipitado formado
foi filtrado por sucgdo. Rendeu 10,6 g (75%) com uma pureza de 88% de log P
(pH=2,3) = 1,37.

[4-(4-AMINO-2,5-DIMETIL-FENOXI)PIRIMIDIN-2-IL]-METIL-FENIL-AMINA —COMPOSTO (V)

Foi agitada uma solugéo de 2,50 g (10 mmol) de 4-amino(2-cloro-
pirimidin-4-iléxi)-2,5-dimetil-fenilamina e 2,14 g de N-metilanilina (20 mmol) em
90 mL de acido cloridrico por 20 h a 80° C. Apos o resfriamento a temperatura
ambiente, 50 mL de acetato de etila foi adicionado e a camada orgéanica foi
separada. A camada de agua foi deixada em pH 8 com carbonato de sddio e o
precipitado formado foi filtrado por succdo e lavado com hexano. Apds a
separagéo, a camada organica foi concentrada em vacuo e a cromatografia em
coluna (diclorometano) rendeu 380 mg (11%) com uma pureza de 89% de log
P(H=23)=172.

PREPARAGAO DO EXEMPLO 2: N’-{4-[2-(3-CLORO-2-METIL-FENOXI)-PIRIMIDIN-4-

1LOXI]-2,5-DIMETIL-FENIL}-N-ETIL-N-METIL-FORMAMIDINA — PROCESSO (D1) —

ComposTo (V) A ComposToO (1)

Foi adicionada uma mistura de 293 mg (0,7 mmol) de 4-amino-{2-

(3-cloro-2-metil-fenoxi)-pirimidin-4-iloxi]-2,5-dimetil-fenilamina em 20 mL de



10

15

20

25

32

metanol, 182 mg (1,05 mmol) de N-(dimetdximetil)-N-metil-etanamina (77%
pura). A mistura de reagao foi agitada por 20 horas a 45° C. A mistura de
reagao foi seca com sulfato de magnésio concentrado em vacuo e rendeu 290
mg (76%) com uma pureza de 78% de log P (pH = 2,3) = 2,08.

Preparagao do material de partida:

4-[2-(3-CLORO-2-METIL-FENOX1}-PIRIMIDIN-4-1LOXI]-2,5-DIMETIL-FENILAMINA —

ComPOSTO (V)

Foi agitada uma solugao de 1,43 g (10 mmol) de 3-cloro-2-metil-
fenol e 0,4 g de hidreto de sodio (60% em parafina, 10 mmol) em 20 mL de THF
por 30 min a temperatura ambiente. Apés a adigao de 1,25 g (5 mmol) de 4-[2-
cloro-pirimidin-4-iloxi]-2, 5-dimetil-fenilamina, a mistura foi agitada por 20 horas a
60° C. Apds o resfriamento a temperatura ambiente, 20 mL de agua foi adicionado
€ a camada organica foi separada, seca com sulfato de magnésio, concentrada
em vacuo e a cromatografia em coluna (ciclohexano/ acetato de etila, 2:1) rendeu
640 mg (30%>) com uma pureza de 85% de log P (pH =2,3) = 2,81.

O 4-(2-cloro-pirimidin-4-il6xi)-2,5-dimetil-fenilamina & preparado
de acordo com a preparagédo do Exemplo 1.

PREPARACAO DO EXEMPLO 3: N’~{4-[(2-CLORO-6-METILPIRIMIDIN-4-1L)6X1]-2,5-

DIMETILFENIL}-N-ETIL-N-METILIMIDO-FORMAMIDA — PROCESSO (D1) — COMPOSTO (V)

A CompPosTO (1)

Foi adicionada uma mistura de 310 mg (0,8 mmol) de 4-[(2-cloro-
6-metilpirimidin-4-il)-6xi}-2,5-dimetil-anilina em 20 mL de acetonitrila, 208 mg
(1,5 mmol) de N-(dimetdximetil)-N-metiletanamina (77% pura). A mistura de
reagao foi refluxada por 20 horas. A mistura de reagao foi concentrada em
vacuo, diluida com acetato de etila e lavada com agua. A camada orgéanica foi
seca com sulfato de magnésio e concentrada em vacuo e rendeu 220 mg
(59%) com uma pureza de 72% de log P (pH = 2,3) = 1,45.

Preparagao do material de partida:
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4-(2-CLORO-PIRIMIDIN-4-1LOXI1)-2,5-DIMETIL-FENILAMINA — PROCESSO (C) —

ComposTo (Vi) A ComposTO (V)

4-[(2-CLORO-6-METILPIRIMIDIN-4-11 )OX1]-2,5-DIMETIL ANILINA

Uma solugao de 4,53 g (33 mmol) 4-amino-2,5-dimetilfenol e 1,44
g de NaOH (2M) em 30 mL de agua foi adicionada gota a gota a uma solugéo
de 4,89 g (30 mmol) de 2,4-dicloropirimidina em 50 mL de acetona. A mistura
de reacdo foi agitada por 20 horas a temperatura ambiente. Apos a
concentragdo em vacuo e a adigdo de 250 mL de agua, a mistura foi extraida
com acetato de etila. A camada organica foi seca com sulfato de magnésio e
concentrada em vacuo e rendeu 5,10 g (62%) com uma pureza de 81% de log
P (pH=2,3)=1,62.

PREPARACAQ DO EXEMPLO 89: N’-[4-({5-0LOvRO-4-[ETIL(METIL)AMINO]PIRIMIDIN-Z-

IL)OXI]-2,5-DIMETILFENIL]-N-ETIL-N-METILIMIDOFORMAMIDA — PROCESSO (D2) —

ComposTo (V) A ComMPOSTO (1)

A uma mistura de 320 mg (1,0 mmol) de 2-(4-amino-2,5-
dimetilfenéxi)-5-cloro-N-etil-N-metilpirimidin-4-amina e 4 mL de
trimetdéximetano, 20 mg de acido p-tolueno sulfénico foi adicionado. A
mistura de reagao foi refluxada por 2 horas e concentrada em vacuo. A
mistura foi dissolvida em 10 mL de diclorometano e 89 mg (1,5 mmol) de
metil etil amina foi adicionada. Apos agitagdo por 18 horas a temperatura
ambiente, a mistura foi evaporada e rendeu 310 (78%) com uma pureza de
951log P (pH=2,3)=1,82.

Preparag¢ao do material de partida:

2-(4-AMINO-2,5-DIMETILFENOXI)-5-CLORO-N-ETIL-N-METILPIRIMIDIN-4-AMINA —

PROCESSO (B) — CoMmPOSTO (IV) A CQMPOSTO (V)

A uma solugéo de 8,86 g (20 mmol) de 5-cloro-2-(2,5-dimetil-4-
nitrofendxi)-N-etil-N-metilpirimidin-4-amina em 50 mL de acido cloridrico e 50

mL de metanol, 13,5 g (60 mmol) de diidrato de estanho-(ll)-dicloro foi
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adicionado e a mistura foi refluxada por 4 horas. Apdés o resfriamento a
temperatura ambiente, o precipitado formado foi filtrado por sucgao, dissolvido
em agua e trazido a pH 8 com solugdo aquosa de hidréxido de sédio. O acetato
de etila foi adicionado e a camada organica foi separada, seca com suifato de
magnésio, concentrada em vacuo e a comatografia em coluna (ciclohexano/
acetato de etila, 1:1) rendeu 4,6 g (72%) com uma pureza de 96% log P (pH =
2,3)=1,88.

5-CLORO-2-(2,5-DIMETIL-4-NITROFENOXI)-N-ETIL-N-METILPIRIMIDIN-4-AMINA —

PROCESSO (A) - CompPosTO (I} A ComposTO (V)

A uma solugdo de 16,8 g (40 mmol) de 2,5-dicloro-N-etil-N-
metilpirimidin-4-amina, 7,35 g de 4-nitro-2,5-dimetilfenol (44 mol) e 8,29 g
de carbonato de potassio (60 mmol) em 70 mL de DMF foi agitada por 20
horas a 100° C. Apds a adigdo da mistura a 150 ml de agua, a suspenséo
resultante foi extraida duas vezes com 50 mlL de diclorometano. As
camadas o rganicas combinadas f oram lavadas com solu¢do aquosa de
hidréxido de sédio. A camada organica foi seca com sulfato de magnésio,
concentrada em vacuo e a comatografia em coluna (diclorometano) rendeu
8,3 g (47%) com uma pureza de 76% log P (pH = 2,3) = 4,07.

As cloro pirimidinas substituidas por 4-amino podem ser
preparadas pelos métodos conhecidos, por exemplo, descritos no Polish

Journal of Chemistry (1980), 54(7-8), 1557-62.
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2-NMePh
2-NMe
2-PhO
2,5-Clz
2-(3-CI-PhO)
2-PhO
2-(3-CI-PhO)
2-(3-CI-PhO)
2,4-Cl>

2-(3,4-F2-PhO)

2-(3,4-Me0O-PhO)

2-PhO

2-PhO-4-Me

2-(3,4-MeO-PhQ)

2-PhO-4-Me
2-PhO
2-(4-tBu-PhO)
2-(4-tBu-PhO)
2-(3-Me-PhO)
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Me

Me

Me

RS

Me

Me
Me

Me

R4
Me

Me
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RG
2-(4-CI-PhO)
2-(4-CI-PhO)

4-Et; 5-Cl
4-Et; 5-Cl
4-Et; 5-Cl
4-Et; 5-C!
2-(4-CFa-PhOQ)

2-(4-CFa2-PhQ})

Rl R‘.S
~ N

PN

1

R
R*

R,

© /N 2
L4

4

TABELA 2

R® R®
Me 2-NMekEt; 3-Cl
Me 2-CF3

H 2-CF3; 4-iPr
Pr 2-CF;
Me 2-Me; 3-Me
Me 2-Me; 3-Me
Me 3-Cl
Me 3-Cl

Me 3-Cl

Me 2-CF3

logPa
1,82
0,222
367°
1,10°
1,19
1.4
1,32
1,48
1,41

1,7

LogP.
2,11
218
1,91
1,99
1,98
1,87
2,37

2,49
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No R' R? R® R* R® R® logPa,
99 H jPr Me Me Me 2-NMeEt; 3-Cl 1,98
100 H Pr Me Me Me 2-NMeEt; 3-Cl 1,95
101  H ~(CHa)s- Me Me 2-NMeEt; 3-C 1,93
102 H Et Me Me Me 2-PhO 1,82
103 H Et Me Me Me 2-(3-CI-PhO) 213

®logP, medido a pH = 4
b(M+1) — espectroscopia de massa medida.

EFICACIA DO EXEMPLO A: TESTE PREVENTIVO IN VIVO EM PUCCINIA RECONDITA F. SP.

TRITICI (FERRUGEM MARROM DO TRIGO)

Solvente: 50 partes em peso de N ,N-dimetilacetamida

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

Para produzir uma preparagao apropriada do composto ativo, 1
parte em peso do composto ativo é misturada com as quantidades
determinadas do solvente e do emulsificante, e o concentrado € diluido com
agua a concentragao desejada.

Para o teste da atividade preventiva, as plantas jovens s&o
inoculadas com uma suspensao de esporos de Puccinia recondita em uma
solu¢do de agar aquosa de 0,1% de forga. Apds o revestimento do spray ter
secado, as plantas sao pulverizadas com a preparagdo do composto ativo na
taxa determinada de aplicagdo. As plantas permaneceram por 24 horas em
uma camara de inoculagdo a 20° C e uma umidade atmosférica relativa de
100%.

As plantas sdo colocadas em estufa em uma temperatura de
cerca de 20° C e uma umidade atmosférica relativa de cerca de 80% para
promover o desenvolvimento de pustulas de ferrugem.

O teste é avaliado 10 dias apés a inoculagdo. 0% significa uma
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eficacia que corresponde aquela do controle, enquanto que uma eficacia de
100% significa que nao foi observada nenhuma doenca.

Neste teste, os seguintes compostos de acordo com a presente
invengdo mostraram uma eficacia de 70% ou mesmo maior em uma
concentragcao de 1.000 ppm de ingrediente ativo: 1, 2, 3, 10, 11, 13, 15, 18, 19,
21, 22, 23, 26, 30, 31, 32, 33, 34, 37, 38, 39, 41, 43, 46, 47, 49, 52, 53, 54, 55,
56, 57, 58, 62, 64, 65, 66, 67, 68, 69, 70, 71, 73, 74, 76, 77, 78, 79, 80, 81, 82,
83, 87, 88, 89, 99, 101.

EFicAcia DO EXEMPLO B: TESTE PREVENTIVO IN VIVO EM ERYSIPHE GRAMINI (QiDIO

DA CEVADA

Solvente: 50 partes em peso de N,N-dimetilacetamida

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

Para produzir uma preparagao apropriada do composto ativo, 1
parte em peso do composto ativo ou da combinagdo do composto ativo é
misturada com as quantidades determinadas do solvente e do emulsificante, e
o concentrado é diluido com agua a concentragdo desejada.

Para o teste da atividade preventiva, as plantas jovens sao
pulverizadas com uma preparagdo do composto ativo ou uma combinagdo do
composto ativo na taxa determinada de aplicagao.

Apds o revestimento do spray ter secado, as plantas séo
pulverizadas com esporos de Erysiphe graminis f. sp. hordei. |

As plantas sao colocadas em estufa em uma temperatura de
cerca de 20° C e uma umidade atmosférica relativa de cerca de 80% para
promover o desenvolvimento de pustulas de oidio.

O teste é avaliado 7 dias apés a inoculagdo. 0% significa uma
eficacia que corresponde aquela do controle, enquanto que uma eficacia de
100% significa que nao foi observada nenhuma doenga.

Neste teste, os seguintes compostos de acordo com a presente
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invencao mostraram uma eficacia de 70% ou mesmo maior em uma
concentragao de 1.000 ppm de ingrediente ativo: 1, 2, 3, 5, 7, 8, 10, 11, 13, 15,
18, 19, 21, 23, 30, 32, 33, 37, 38, 41, 47, 49, 55, 58, 59, 60, 61, 89, 90, 101.

EFICACIA DO EXEMPLO C: TESTE DE PROTECAO IN VIVO EM ALTERNARIA SOLANI

(MANCHA FOLIAR DO TOMATE)

Solvente: 49 partes em peso de N,N-dimetilformamida

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

Para produzir uma preparagao apropriada do composto ativo, 1
parte em peso do composto ativo & misturada com as quantidades
determinadas do solvente e do emulsificante, e o concentrado € diluido com
agua a concentragao desejada.

Para o teste da atividade de protecdo, as plantas jovens s&o
pulverizadas com uma preparagdao do composto ativo ha taxa determinada de
aplicagdo. Ap6s o revestimento do spray ter secado, as plantas séo inoculadas com
uma suspensdo aquosa de esporos de Alfemarnia solani. As plantas permanecem
por um dia em uma incubadora a cerca de 20° C e uma umidade atmosférica
relativa de cerca de 100%. Entao, as plantas sado colocadas em uma incubadora a
cerca de 20° C e uma umidade atmosférica relativa de cerca de 96%.

O teste é avaliado 7 dias apds a inoculagdo. 0% significa uma
eficacia que corresponde aquela do controle, enquanto que uma eficacia de
100% significa que néo foi observada nenhuma doencga.

Neste teste, os compostos com relagdo a presente invengao da
formula seguinte revelaram uma eficacia de 70% ou mesmo maior em uma
concentracao de 500 ppm de ingrediente ativo: 1, 4, 10.

EFICACIA DO EXEMPLO D: TESTE DE PROTECAO IN VIVO EM PODOSPHAERA

LEUCOTRICHA (MACAS)

Solvente: 24,5 partes em peso de acetona

24.5 partes de dimetilacetamida
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Emuisificante: 1 parte em peso de éter de poliglicol de
alquilarila

Para produzir uma preparag¢ao apropriada do composto ativo, 1
parte em peso do composto ativo & misturada com as quantidades
determinadas do solvente e do emulsificante, € o concentrado é diluido com
agua a concentragao desejada.

Para o teste da atividade de protecdo, as plantas jovens sao
pulverizadas com uma preparagao do composto ativo na taxa determinada de
aplicagdo. Apds o revestimento do spray ter secado, as plantas séo inoculadas
com uma suspensao aquosa de esporos do agente causador do oidio da maga
(Podosphaera leucotricha). As plantas sdo entdo colocadas em uma estufa a
cerca de 23° C e uma umidade atmosférica relativa de cerca de 70%.

O teste é avaliado 10 dias ap6s a inoculagdo. 0% significa uma
eficacia que corresponde aquela do controle, enquanto que uma eficacia de
100% significa que nao foi observada nenhuma doenga.

Neste teste, os compostos de acordo com a presente invencao
das seguintes estruturas mostraram uma eficacia de 70% ou mesmo maior em
uma concentragdo de 100 ppm de ingrediente ativo: 1, 4, 5, 7, 10, 13, 35, 61,
81, 82, 87, 88, 92.

EFIcACIA DO EXEMPLO E: TESTE DE PROTECAO IN VIVO EM SPHAEROTECA FULIGINEA

{PEPINOS)

Solvente: 24,5 partes em peso de acetona

24,5 partes de dimetilacetamida
Emulsificante: 1 parte em peso de éter de poliglicol alquilarila
Para produzir uma preparacdo apropriada do composto ativo, 1
parte em peso do composto ativo é misturada com as quantidades
determinadas do solvente e do emulsificante, e o concentrado é diluido com

agua a concentracao desejada.
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Para o teste da atividade de proteg¢do, as plantas jovens s&o
pulverizadas com uma preparagdo do composto ativo na taxa determinada de
aplicagao. Apds o revestimento do spray ter secado, as plantas sao inoculadas
com uma suspensao aquosa de esporos de Sphaeroteca fuliginea. As plantas
s&o entao colocadas em uma estufa a cerca de 23° C e uma umidade
atmosférica relativa de cerca de 70%.

O teste é avaliado 7 dias apds a inoculagao. 0% significa uma
eficacia que corresponde aquela do controle, enquanto que uma eficacia de
100% significa que nao foi observada nenhuma doenca. |

Neste teste, os compostos de acordo com a presente invengao
das seguintes estruturas mostraram uma eficacia de 70% ou mesmo maior em
uma concentracao de 100 ppm de ingrediente ativo: 1, 2, 4, 5, 6, 7, 8, 10, 13,
30, 41, 47, 59, 60, 61, 67, 70, 78, 79, 81, 82, 87, 88, 92.

EFIcAcIA DO EXEMPLO F: TESTE DE PROTECAO IN VIVO EM UROMYCES

APPENDICULATUS (FEIUOES)

Solvente: 24,5 partes em peso de acetona

24,5 partes de dimetilacetamida

Emulsificante: 1 parte em peso de éter de poliglicol
alquilarila

Para produzir uma preparagdo apropriada do composto ativo, 1
parte em peso do composto ativo &€ misturada com as quantidades
determinadas do solvente e do emuisificante, e o concentrado & diluido com
agua a concentragéo desejada.

Para o teste com relagao a atividade de protecao, as plantas
jovens sao pulverizadas com uma preparagdo do composto ativo na taxa
determinada de aplicagdo. Apdés o revestimento do spray ter secado, as
plantas sdo inoculadas com uma suspensdo aquosa de esporos do agente

causador da ferrugem do feijao (Uromyces appendiculatus) e entéao
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permanecem por 1 dia em uma incubadora a cerca de 20° C e uma
umidade atmosférica relativa de cerca de 100%.

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

O teste & avaliado 10 dias apés a inoculagéo. 0% significa uma
eficacia que corresponde aquela do controle, enquanto que uma eficacia de
100% significa que nao foi observada nenhuma doenga.

Neste teste, os compostos de acordo com a presente invengao
das seguintes estruturas mostraram uma eficacia de 70% ou mesmo maior
em uma concentragdo de 100 ppm de ingrediente ativo: 41, 47, 49, 59, 60,
70, 81, 82, 87, 88.

EFICACIA DO EXEMPLO G: TESTE DE PROTECAQ IN VIVO EM MYZUS PERSICAE;

(MYZUPE)

Solvente: 78 partes em peso de acetona

1,5 parte de dimetilfformamida

Corante: 0,5 parte em peso de éter de poliglicol alquilarila

Para produzir uma preparagao apropriada do composto ativo, 1
parte em peso do composto ativo é misturada com as quantidades
determinadas do solvente e do emulsificante, e o concentrado € diluido com
agua contendo emulsificante a concentracéao desejada.

Discos de folhas de couve chinesa (Brassica pekinesis) infectadas
com todas as fases do afidio do péssego verde (Myzus persicae), sao pulverizados
com uma preparacao do ingrediente ativo na concentragcao desejada.

Apos o periodo de tempo especificado, a mortalidade em % é
determinada. 100% significa que todos os afidios foram exterminados; 0%
significa que nenhum dos afideos foi morto.

Neste teste, por exemplo, os seguintes compostos dos exemplos

de preparagdao mostraram uma boa atividade: 36, 41, 65.
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EFicACIA DO EXEMPLO H: TESTE DE PROTECAO IN VIVO EM PHAEDON COCHLEARIAE

(PHAECO)

Solvente: 78 partes em peso de acetona

1,5 parte de dimetilformamida

Corante: 0,5 parte em peso de éter de poliglicol alquilarila

Para produzir uma preparagao apropriada do composto ativo, 1
parte em peso do composto ativo €& misturada com as quantidades
determinadas do solvente e do emulsificante, e o concentrado é diluido com
agua contendo emulsificante a concentragéo desejada.

Os discos de folha de repolho chinés (Brassica pekinesis) sao
pulverizados com uma preparagdo do ingrediente ativo na concentragao
desejada. Uma vez seca, as se¢bes da folha sao infestadas com larvas do
besouro da mostarda (Phaedon cochleariae).

Apbs o periodo de tempo especificado, a mortalidade em % é
determinada. 100% significa que todos os ovos foram exterminados e 0%
significa que nenhuma das larvas de besouro foi morta.

Neste teste, por exemplo, os seguintes compostos dos exemplos
de preparagdao mostraram uma boa atividade: 18.

EFICACIA DO EXEMPLO H: TESTE DE PROTEGAO IN VIVO EM TETRANYCHUS URTICAE

(TETRUR)

Solvente: 78 partes em peso de acetona

1,5 parte de dimetilformamida
Corante: 0,5 parte em peso de éter de poliglicol alquilarila
Para produzir uma preparagéo apropriada do composto ativo, 1
parte em peso do composto ativo & misturada com as quantidades
determinadas do solvente e do emulsificante, e o concentrado & diluido com
agua contendo emulsificante a concentragao desejada.

Os feijbes francés (Phaseolus vulgaris) que foram infestados em
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grande quantidade com todos os estagios do Aacaro rajado (Tetranychus
urticae), séo pulverizados com uma preparagdo do ingrediente ativo na
concentracao desejada.

Apds o periodo de tempo especificado, a mortalidade em % é
determinada. 100% significa que todos os acaros rajados foram exterminados e
0% significa que nenhum dos acaros rajados foi morto.

Neste teste, por exemplo, os seguintes compostos dos exemplos

de preparagcao mostraram uma boa atividade: 37.
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REIVINDICACOES
1. COMPOSTO DERIVADO DE FENIL-AMIDINA,

caracterizado pelo fato de ser de férmula (1):

em que:

- R representa H, uma alquila C,-C2, uma alguenila C,-Ciz, uma
alquinila Cz-Cqz, SH ou uma alquila 5-C+-Cqz;

- R® representa uma alquila Cy-Cz;

- R® representa uma alquila C>-Cy2, uma cicloalquila C3-Cs, uma
alquenila Cz-Ciz, uma alguinila Cz-Ci2, uma halogenoalquila Ci-Ciz; ou

-R'e R% R'e R*ou R? e R® podem formar juntos um heterociclo
de 5 a 7 membros;

- R* representa uma alquila G1-Ci2, um &tomo de halogénio, uma
halogencalguila C1-Cyz, uma alquila O-C4-Cy; ou ciano;

- R® representa H, uma alquila Cy-Cy2, um atomo de halogénio,
uma halogenoalquila C1-Ciz, uma alquila O-C4-C,; ou ciano;

- R® representa H, halogénio, CN, fenéxi, uma alquila C;-Cz, uma
halogenoalguila Cy-Cyz, OR’, SR’, trialquilsilil, COOR’, G(R"}=NOR’; NR'R?;

- R’, R® representam independentemente H, uma alquila Ci-Cys,
arila ou R” e R® podem formar um heterociclo de 5 a 7 membros saturados ou
nao saturados, incluindo um ou mais atomos selecionados na lista gue consiste
emO,NeS;

-mrepresenta 1, 2 ou 3;

bem como sais, N-Oxidos, complexos metalicos, complexos
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metaléidicos e seus isbmeros opticamente ativos.

2. COMPOSTO, de acordo com a reivindicagdo 1,
caracterizado pelo fato de que:

- R' representa H, alquila C4-C12 ou SH; ou

- R? representa metila; ou

- R® representa alquila C2-C12, alquenila C»-C1», cicloalquila Cs-Ce;
ou

- R% e R® podem formar juntos um heterociclo de 5 a 7 membros;
ou

- R* representa alquila C4-C12 ou um &tomo de halogénio; ou

- R® representa H, uma alquila C4-Cg, um atomo de halogénio,
uma halogenoalquila C1-Cs, uma alquila O-C4-C¢ ou CN; ou

- R® que pode ser o mesmo ou diferente representa H, halogénio,
CN, fenéxi, alquila C4-C12, uma halogenoalquila C1-C12, OR’, SR’, trialquilsilil,
COOR’, C(R")=NOR’; NR'R®.

3. COMPOSTO, de acordo com as reivindicagoes 1 a 2,
caracterizado pelo fato de que:

- R' representa alquila C4-C12; ou

- R® representa uma alquila C»-C4 ndo substituida, alquenila Cs-Cs4
ou ciclopropila; ou

- R? e R® podem formar juntos um heterociclo de 6 membros; ou

- R* representa alquila C4-C12 ndo substituida ou um atomo de
cloro; ou

- R® representa uma alquila C4-C+2 ramificada.

4. COMPOSTO, de acordo com as reivindicagoes 1 a 3,
caracterizado pelo fato de que:

- R' representa metila; ou

- R® representa etila, n-propila, i-propila, propenila ou alila; ou
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- R? e R® podem formar juntos uma pipiridinila ou uma pirolidinila;
ou

- R* representa metila.

5. COMPOSTO, de acordo com as reivindicagoes 1 a 4,
caracterizado pelo que R? e R® formam juntos uma bis-alquil-pirolidinila.

6. COMPOSTO, de acordo com a reivindicagdo 5,
caracterizado pelo fato de que R? e R® formam juntos uma bis-metil-pirolidinila.

7. PROCESSO PARA A PREPARAGAO DE UM COMPOSTO
de férmula (1) conforme descrito nas reivindicagdes de 1 a 6, caracterizado pelo

fato de que compreende as seguintes etapas:

NO, NO,
" /////L: R, R ///'L‘:?:>
I\ 1 [y @ [
T SRt “ /;/;/Jﬁ nal ~ \“T’/ RS v
OH N N /\/O
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R /L\
[
A
Lo
,oxe
Ny

em que:
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- R' a R® sdo conforme definidos em uma das reivindicagdes
1 a6;

- B', B2 e B® na férmula (IX) representam alquila;

- B' e B? na féormula (VIl) representam alquila ou, juntos,
cicloalquila.

8. METODO PARA O CONTROLE DE FUNGOS
FITOPATOGENICOS DE CULTURAS, caracterizado pelo fato de que uma
quantidade eficaz em agricultura e substancialmente nao fitotéxica de um
composto conforme descrito nas reivindicagbes de 1 a 6, é aplicada no solo
onde as plantas crescem ou sdo capazes de crescer, nas folhas ou no fruto das
plantas ou nas sementes das plantas.

9. METODO PARA O CONTROLE DE INSETOS NOCIVOS,
caracterizado pelo fato de que um composto de férmula (I) conforme descrito
nas reivindicagdes de 1 a 6, é aplicado nas sementes, na planta ou no fruto da
planta ou no solo em que a planta esta crescendo ou em que é desejavel que

ela cresga.
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REsumo
“COMPOSTO DERIVADO DE FENIL-AMIDINA, PROCESSO PARA A
PREPARAGAO DE UM COMPOSTO, METODO PARA O CONTROLE DE
FUNGOS FITOPATOGENICOS DE CULTURAS E METODO PARA O
CONTROLE DE INSETOS NOCIVOS”

A presente invengdo refere-se aos derivados de 2,5-
dissubstituido-4-pirimidinil-substituido-fenil-amidina de férmula () em que os
substituintes sdo conforme a descrigao, notadamente aos derivados de 2,5-
dialquil-4-pirimidinil-substituido-fenil-amidina, ao seu processo de preparagao,
ao seu uso como agentes ativos fungicidas ou inseticidas, em particular, na
forma de composig¢des fungicidas ou inseticidas, € aos métodos para o controle
de fungos fitopatogénicos ou insetos nocivos, notadamente de plantas,

utilizando estes compostos ou composigoes.
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