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“COMPOSTOS, COMPOSIGAO FUNGICIDA E METODO PARA O
CONTROLE DE FUNGOS FITOPATOGENICOS DE CULTURAS?”

CAMPO DA INVENCAO

A  presente invengao refere-se  a  fungicidas N-
(fenilcicloalquil)carboxamida ou N-(benzilcicloalquil)carboxamida ou seus
derivados tiocarboxamida, aos seus processos de preparagado e aos compostos
intermediarios para sua preparagdo, suas utilizacbes como fungicida, em
particular na forma de cdmpoéigéeé funéicidars, e aos métodos para o controle
de fungos fitopatogénicos das plantas utilizando estes compostos ou suas
composicoes.

ANTECEDENTES DA INVENCAO

No pedido de patente internacional WO 1998/03495,
determinados derivados fungicidas de N-(fenilciclohexil)carboxamida sao
genericamente englobados em ‘uma ampla descrigdo dos numerosos

compostos da seguinte formula:

em que R, pode representar um grupo arila substituido ou um
grupo aralquila substituido e n pode ser 1. No entanto, este documento nao
descreve os compostos em que o atomo de nitrogénio do residuo carboxamida
pode ser substituido por um grupo cicloalquila.

No pedido de patente internacional WO 2007/134799,
determinados derivados fungicidas do N-(fenilciclopropil)(tio)carboxamida séo
genericamente englobados em uma ampla descricdo dos numerosos

compostos da seguinte formula:
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R3 R2
A ITJ B
R

em que A pode representar um anel heterociclico de 5 membros,
X pode ser um atomo de oxigénio ou de enxofre, Ry, Rz, Rz e R4 podem
representar um atomo de hidrogénio, um atomo de halogénio, uma alquila Ci-
C4, UM ciano ou um grupo nitrd, B pode ;ep}eséntér Qm Qrupo fenila substituida
e Rs pode representar diversos substituintes entre os quais um atomo de
hidrogénio ou um grupo alquila C4-C4. No entanto, este documento nao
descreve compostos em que o atomo de nitrogénio do residuo de
(tio)carboxamida pode ser substituido por um grupo cicloalquila.

No pedido de patente internacional WO 2006/122955
determinados derivados fungicidas de N-(2-piridilcicloalquil)carboxamida sao
genericamente englobados em uma ampla descricdo dos numerosos

compostos da seguinte férmula:

em que Het pode representar um anel heterociclico de 5
membros, A pode representar um anel de cicloalquila C3-C7, Ry e R, podem
representar diversos substituintes entre os quais um atomo de hidrogénio ou
um grupo alquila C4-Cg, R® pode representar diversos substituintes entre os
quais um atomo de hidrogénio, um grupo alquila C1-Cg ou um grupo cicloalquila
Cs-C7, e, X e R? iguais ou diferentes, podem representar diversos substituintes
entre os quais um atomo de hidrogénio, um atomo de halogénio ou um grupo

alquila C4-Cg. Entretanto, este documento ndo descreve compostos em que a
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unidade 2-piridina pode ser substituida por um grupo fenila. Além disso, néo ha
nenhuma descricdo explicita neste documento de qualquer composto
compreendendo um grupo cicloalquila ligado ao atomo de nitrogénio do residuo
carboxamida.

No pedido da patente internacional WO 2005/103006
determinados derivados fungicidas de N-(2-piridilcicloalquil)carboxamida séo
genericamente englobados em uma ampla descrigdo dos numerosos

compostos da seguinte formula:

em que Het pode representar um anel heterociclico de 5
membros, A pode representar um anel de cicloalquila C3-C7, Ry e Ry pode
representar diversos substituintes entre os quais um atomo de hidrogénio ou
um grupo alquila C4-Ceg, R® pode representar diversos substituintes entre os
quais um atomo de hidrogénio, um grupo alquila C4-Cg ou um grupo cicloalquila
Cs-C, R® representa um grupo halogenoalquila C4-Cs € X pode representar um
atomo de hidrogénio, um atomo de halogénio, um grupo alquila C4-Cg ou grupo
halogenoalquila C4-Cs. Entretanto, este documento ndo descreve os compostos
em que a unidade 2-piridina pode ser substituida por um grupo fenila. Além
disso, ndo ha nenhuma descrigdo explicita neste documento de qualquer
composto compreendendo um grupo cicloalquila ligado ao atomo de nitrogénio
do residuo carboxamida.

No pedido de patente internacional WO 2009/016218
determinadas amidas fungicidas de N-cicloalquil-N-biciclo sdo genericamente
englobadas em uma ampla descricdo dos numerosos compostos da seguinte

formula:




10

15

20

em que A pode representar um anel heterociclico de 5 membros,
T pode ser um atomo de oxigénio ou de enxofre, Z' pode representar um anel

de cicloalquila C3-C7, Z2 pode representar diversos substituintes entre os quais

~um atomo de hidrogénio ou um grupo alquila C-Cs, L' ou L? podem

representar diversos ligantes entre os quais um CH, substituido ou nao
substituido, m pode representar 1, 2 ou 3 e X pode representar um CH ou N
substituido ou nao substituido. No entanto, este documento ndo descreve os
compostos em que a fenila ou a unidade 2-piridinila podem ser retiradas a partir
da unidade cicloalquila de 5-, 6- ou 7-membros.

No pedido de patente internacional WO 2009/012998
determinados derivados fungicidas de N-feniloxi-cicloalquilcarboxamida séao
genericamente englobados em uma ampla descricdo dos numerosos

compostos da seguinte férmula:

Ris ™3

em que A pode representar um anel heterociclico de 5§ membros,

Ri1, Rz, Rz e R4 podem representar diversos substituintes entre os quais um
atomo de hidrogénio ou um grupo alquila C4-C4 € Ry e R;3 juntos com o carbono
ao qual eles estao ligados podem formar um anel cicloalquila C3-C7 a qual pode
ser substituida por um ou mais grupos alquila C¢-Cg, B pode representar um
grupo fenila substituido e Rys pode ser um atomo de hidrogénio ou um grupo
cicloalquila C3-C;. No entanto, este documento nao descreve nem sugere

compostos em que o atomo de oxigénio ligando o anel B a unidade cicloalquila
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Cs-C; pode ser substituido por um atomo de carbono.

E sempre de grande interesse no campo dos agroquimicos utilizar
os compostos pesticidas mais ativos do que os compostos ja conhecidos pelo
técnico no assunto, em que quantidades reduzidas do combosto podem ser
utilizadas enquanto se mantém a eficacia equivalente.

Além disso, a oferta de novos compostos pesticidas com uma
maior eficacia reduz fortemente o risco de aparecimento de linhagens

De acordo com a presente invencao, € apresentada uma nova
familia de compostos que apresentam maior atividade fungicida com relagéo a
familia conhecida de tais compostos.

DESCRICAO DA INVENCAO

Assim, a presente invengao fornece uma N-
(fenilcicloalquil)carboxamida ou N-(benzilcicloalquil)carboxamida ou seu

derivado de tiocarboxamida de Férmula (1)

em que

- A representa um grupo heterociclila de 5 membros, insaturado
ou parcialmente saturado, ligado ao carbono, que pode ser substituido por até
quatro grupos R;

- T representa O ou S;

- B representa um carbociclo ndo aromatico de 3-, 4-, 5-, 6- ou 7-
membros, que pode ser substituido por um a quatro grupos alquila C1-Cs;

-nrepresenta 0, 1, 2, 3,4 ou 5;
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- m representa 0 ou 1,

- X representa um atomo de halogénio; nitro; ciano; isonitrila;
hidroxi; amino; sulfanila; pentafluoro-)\e-suIfanila; formila; formiloxi; formilamino;
(hidroxiimino)-alquila C4-Cg substituida ou nao substituida; (alcoxiimino C4-Cs)-
alquila C4-Cg substituida ou nao substituida; (alqueniloxiimino C,-Cg)-alquila C4-
Cs substituida ou nao substituida; (alquiniloxiimino C;-Csg)-alquila C-Cg
substituida ou nao substituida; (benziloxiimino)-alquila C1-Cg substituida ou néo
substituida; carboxi; carbamoila; N-hidroxicarbamoila; carbamato; alquila C4-Csg
substituida ou nao substituida; halogenoalquila C1-Cs com 1 a 5 atomos de
halogénio; alquenila C,-Cg substituida ou nao substituida; halogenoalquenila
C,-Cs com 1 a 5 atomos de halogénio; alquinila C,-Cg substituida ou nao
substituida; halogenoalquinila C>-Cs com 1 a 5 atomos de halogénio; alcoxi C+-
Cs substituido ou nao substituido; halogenoalcoxi C4-Cg com 1 a 5 atomos de
halogénio; alquilsulfanila C4+-Cg substituida ou nao substituida;
halogenoalquilsulfanila C4-Cg com 1 a 5 atomos de halogénio; alquilsulfinila C4-
Cs substituida ou nao substituida; halogenoalquilsulfinila C1-Cg com 1 a 5
atomos de halogénio; alquilsulfonila C4-Cg substituida ou nao substituida;
halogenoalquilsulfonila C1-Cs com 1 a 5 atomos de halogénio; alquilamino Cs-
Cs substituido ou nao substituido; di-alquilamino C4-Cg substituido ou nao
substituido; alqueniloxi C,-Cs substituido ou nao substituido;
halogenoalqueniloxi C,-Cs com 1 a 5 atomos de halogénio; alquiniloxi C3-Cg
substituido ou ndo substituido; halogenoalquiniloxi C,-Cs com 1 a 5 atomos de
halogénio; cicloalquila  C3-C;  substituida ou ndo  substituida;
halogenocicloalquila C3-C; com 1 a 5 atomos de halogénio; (cicloalquil Cs-C7)-
alquila C4-Cg substituida ou ndo substituida; (cicloalquil C3-C7)-alquenila C,-Cg
substituida ou nao substituida; (cicloalquil C3-C7)-alquinila C,-Cg substituida ou
nao substituida; tri-alquilsilila C4-Cg substituida ou nao substituida; tri-alquilsilil

(C4-Cg)-alquila C4-Cg substituida ou ndo substituida; alquilcarbonila C4-Cg
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substituida ou ndo substituida; halogenoalquilcarbonila C1-Cs com 1 a 5 atomos
de halogénio; alquilcarboniloxi C;-Cg substituido ou néo substituido;
halogenoalquilcarboniloxi C4-Cg com 1 a 5 atomos de halogénio;
algquilcarbonilamino C1-Csg substituido ou nao substituido;
halogenoalquilcarbonilamino C4-Cg com 1 a 5 atomos de halogénio;
alcoxicarbonila C¢-Cg substituida ou nao substituida; halogenoalcoxicarbonila
C+-Cgscom 1 a 5 atomos de halogénio; alquiloxicarboniloxi C1-Cg substituido ou
ndo substituido; halogenoalcoxicarboniloxi C4-Cg com 1 a 5 “atomos de
halogénio; alquilcarbamoila C4-Cg substituida ou nao substituida; di-

alquilcarbamoila C-Cg substituida ou nao substituida; alquilaminocarboniloxi

'C1-C3 substituido ou n&o substituido; di-alquilaminocarboniloxi C41-Cg substituido

ou nao substituido; N-(alquil C4-Cs)-hidroxicarbamoila substituida ou néo
substituida; alcoxicarbamoila C¢-Cg substituida ou ndo substituida; N-(alquil C+-
Cg)-alcoxicarbamoila C4-Cg substituida ou ndo substituida; arila que pode ser
substituida por até 6 grupos Q; arilalquila C1-Cg que pode ser substituida por
até 6 grupos Q; arilalquenila C,-Cg que pode ser substituida por até 6 grupos Q;
arilalquinila C,-Cg que pode ser substituida por até 6 grupos Q; ariloxi que pode
ser substituido por até 6 grupos Q; arilsulfanila que pode ser substituida por até
6 grupos Q; arilamino que pode ser substituido por até 6 grupos Q; arilalquiloxi
C1-Cs que pode ser substituido por até 6 grupos Q; arilalquilsulfanila C1-Cg que
pode ser substituida por até 6 grupos Q; ou arilalquilamino C4-Cg que pode ser
substituido por até 6 grupos Q;

- dois substituintes X, juntamente com os atomos de carbono
consecutivos aos quais estao ligados, podem formar um carbociclo saturado ou
um heterociclo saturado, de 5 ou 6 membros, os quais podem ser substituidos
por até quatro grupos Q que podem ser iguais ou diferentes;

- Z' e Z? representam independentemente um atomo de

hidrogénio, um atomo de halogénio; ciano; uma alquila C1-Cg substituida ou
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ndo substituida; halogenoalquila C1-Cs com 1 a 5 atomos de halogénio; alcoxi
C4-Cs substituido ou néo substituido; alquilsulfanila C4-Cg substituida ou nao
substituida; ou alcoxicarbonila C4-Cg substituida ou nao substituida;

- Z® representa uma cicloalquila C3-C; n&do substituida ou uma
cicloalquila C3-C; substituida por até 10 atomos ou grupos que podem ser
iguais ou diferentes e que podem ser selecionados a partir da lista que consiste
em atomos de halogénio; ciano; alquila C4-Cs; halogenoalquila C1-Cg que
compreende até 9 atomos de halogénio que podem ser iguais ou diferentes;
alcoxi C4-Cg; halogenoalcoxi C4-Cg que compreende até 9 atomos de halogénio
que podem ser iguais ou diferentes; alcoxicarbonila  C4-Cg;
halogenoalcoxicarbonila C1-Cg que compreende até 9 atomos de halogénio que
podem ser iguais ou diferentes; alquilaminocarbonila C4-Cg e di-alquilamino
carbonila C¢-Cg;

- Z* e Z° representam independentemente um atomo de
hidrogénio; um atomo de halogénio; ciano; uma alquila C1-Cg substituida ou
nao substituida; halogenoalquila C1-Cs com 1 a 5 atomos de halogénio; alcoxi
C1-Cs substituido ou nao substituido; alquilsulfanila C4-Cg substituida ou néo
substituida: alcoxicarbonila C-Cg substituida ou nao substituida; ou Z* e Z® sao
um grupo alquileno C,-Cs, que pode ser substituido por um a quatro grupos
alquila C4-Cg;

- Q representa independentemente um atomo de halogénio; ciano;
nitro; alquila C4-Cg substituida ou néo substituida; halogenoalquila C4-Cg com 1
a 9 atomos de halogénio que podem ser iguais ou diferentes; alcoxi C4-Csg
substituido ou ndo substituido; halogenoalcoxi C1-Cg com 1 a 9 atomos de
halogénio que podem ser iguais ou diferentes; alquilsulfanila C4-Cg substituida
ou nao substituida; halogenoalquilsulfanila C4-Cs com 1 a 9 atomos de
halogénio que podem ser iguais ou diferentes; tri-alquilsilila C4-Cg substituida

ou ndo substituida; tri-(alquilsiliiC4-Cg)-alquila C4-Cs substituida ou nao




10

15

20

25

substituida; (alcoxiimino C-Cg)-alquila C4-Cg substituida ou nao substituida;
(benziloxiimino)-alquila C4-Cg substituida ou ndo substituida;

- R representa independentemente atomo de hidrogénio; atomo
de halogénio; nitro; ciano; hidroxi; amino; sulfanila; pentafluoro-A®-sulfanila;
(alcoxiimino  C4-Cg)-alquila C4-Cs substituida ou ndo substituida;
(benziloxiimino)-alquila C4-Cg substituida ou nao substituida; alquila C4-Cs
substituida ou nao substituida; halogenoalquila C4-Cs com 1 a § atomos de
halogénio; alquenila C,-Cs substituida ou nao substituida; halogenoalquenila
C»-Cs com 1 a 5 atomos de halogénio; alquinila C»-Cg substituida ou niao
substituida; halogenoalquinila C,-Cg com 1 a 5 atomos de halogénio; alcoxi C;-
Cs substituido ou nao substituido; halogenoalcoxi C1-Cg com 1 a 5 dtomos de
halogénio; alquilsulfanila  C4-Cg substituida ou nao substituida;
halogenoalquilsulfanila C1-Cg com 1 a 5 atomos de halogénio; alquilsulfinila C+-
Cs substituida ou ndo substituida; halogenoalquilsulfinila C4-Cs com 1 a §
atomos de halogénio; alquilsulfonila C4-Cg substituida ou nao substituida;
halogenoalquilsulfonila C1-Cs com 1 a 5 atomos de halogénio; alquilamino C4-
Cs substituido ou nao substituido; di-alquilamino C4-Cs substituido ou né&o
substituido; alqueniloxi C,-Cs substituido ou nao substituido; alquiniloxi C3-Cg
substituido ou nao substituido; cicloalquila C3-C7 substituida ou nao substituida;
halogenocicloalquila C3-C; com 1 a 5 atomos de halogénio; tri-alquilsilila C4-Cg
substituida ou nao substituida; alquilcarbonila C4-Cg substituida ou nao
substituida; halogenoalquilcarbonila C4-Cg com 1 a 5 atomos de halogénio;
alcoxicarbonila C¢-Cg substituida ou nao substituida; halogenoalcoxicarbonila
C+-Cs com 1 a 5 atomos de halogénio; alquilcarbamoila C1-Cg substituida ou
ndo substituida; di-alquilcarbamoila C4-Cs substituida ou ndo substituida;
fenoxi; fenilsulfanila; fenilamino; benziloxi; benzilsulfanila; ou benzilamino;

bem como seus sais, N-0xidos, complexos metalicos, complexos

metaléidicos e isémeros opticamente ativos.
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Para os compostos de acordo com a presente invengdo, os
seguintes termos genéricos sdo geralmente utilizados com os seguintes
significados:

- halogénio significa fluor, cloro, bromo ou iodo.

- carboxi significa -C(=0)OH;

- carbonila significa -C(=0)-;

- carbamoila significa —C(=O)NHy;

- N-hidroxicarbamoila significa -C(=O)NHOH:

- SO representa um grupo sulfoxido;

- SO, representa um grupo sulfona;

- um grupo alquila, um grupo alquenila e um grupo alquinila, bem
como unidades contendo esses termos, pode ser lineares ou ramificadas;

- a unidade arila contida em um grupo arila, um grupo arilalquila,
um grupo arilalquenila e um grupo arilalquenila bem como as unidades que
contém esses termos, pode ser um grupo fenila que pode ser substituido por
até 5 grupos Q, um grupo naftila que pode ser substituido por até 6 grupos Q
ou um grupo piridila que pode ser substituido por até 4 grupos Q;

- e, heteroatomo significa enxofre, nitrogénio ou oxigénio.

- no caso de um grupo amino ou da unidade amino de qualquer
outro grupo que compreende amino, substituido por dois substituintes que
podem ser iguais ou diferentes, os dois substituintes, juntamente com o atomo
de nitrogénio ao qual estao ligados, podem formar um grupo heterociclila, de
preferéncia um grupo heterociclila de 5- a 7-membros, ou que pode ser
substituido ou que pode incluir outros heteroatomos, por exemplo, um grupo de
morfolino ou grupo piperidinila. |

- salvo indicagdo em contrario, um grupo ou um substituinte que &
substituido de acordo com a presente invengao pode ser substituido por um ou

mais dos seguintes grupos ou atomos: um atomo de halogénio, um grupo nitro,
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“halogénio, uma alquenila C»-Cg, uma alquinila Co-Cg, um alqueniloxi C2-Cs, um

11

um grupo hidroxi, um grupo ciano, um grupo amino, um grupo sulfanila, um
grupo pentafluoro-A®-sulfanila, um grupo formila, um grupo formiloxi, um grupo
formilamino, um grupo carbamoila, um grupo N-hidroxicarbamoila, um grupo
carbamato, um grupo (hidroxiimino)-alquila C4-Cs, uma alquila C4-Cg, uma tri-
alquila C4-Cg, uma tri-silil(C4-Cg-alquil)-alquila C4-Cg, uma cicloalquila C4-Csg,
uma tri-silil(alquil C4-Cg)-cicloalquila C1-Cs, uma halogenoalquila C1-Cs com 1 a
5 atomos de halogénio, uma halogenocicloalquila C4-Cg com 1 a 5 atomos de
alquiniloxi C2-Cg, um alquilamino C4-Cg, um di-alquilamino C4-Cg, um alcoxi C;-
Cs, um halogenoalcoxi C1-Cg com 1 a 5 atomos de halogénio, uma
alquilsulfanila C4-Cg, uma halogenoalquilsulfanila C1-Cs com 1 a 5 atomos de
halogénio, um alqueniloxi C,-Cg, um halogenoalqueniloxi C,-Cg com 1 a 5
atomos de halogénio, um alquiniloxi C3-Cg, um halogenoalquiniloxi C3-Cs com 1
a b5 atomos de halogénio, uma alquilcarbonila C4-Cg, uma
halogenoalquilcarbonila C4-Cs com 1 a 5 atomos de halogénio, uma
alquilcarbamoila  C4-Cs, uma di-alquilcarbamoila  C4-Cs, uma N-
alquiloxicarbamoila C4-Cg, uma alcoxicarbamoila C4-Cg, uma N-alquil-C4-Csg-
alcoxicarbamoila C1-Cs, uma alcoxicarbonila C1-Cs, uma
halogenoalcoxicarbonila C4-Cs com 1 a 5 atomos de halogénio, um
alquilcarboniloxi C1-Cg, um halogenoalquilcarboniloxi C{-Cg com 1 a 5 atomos
de halogénio, um alquilcarbonilamino C4-Cg, um halogenoalquilcarbonilamino
C+-Cs com 1 a 5 atomos de halogénio, um alquilaminocarboniloxi C4-Cg, um di-
alquilaminocarboniloxi C4-Cs, um alquiloxicarboniloxi C1-Cs, uma alquilsulfinila
C1-Cg, uma halogenoalquilsulfinila C4-Cg com 1 a § atomos de halogénio, uma
alquilsulfonila C4-Cg, uma halogenoalquilsulfonila C1-Cs com 1 a 5 atomos de
halogénio, uma alquilaminosulfamoila C1-Cg, uma di-alquilaminosulfamoila C;-
Cs, uma (alcoxiimino C;-Cg)-alquila C1-Cg, um (alqueniloxiimino C4-Ceg)-alquila

C4-Cs, um (alquiniloxiimino C4-Cg)-alquila C4-Cg, um 2-oxopirrolidin-1-il, um




10

15

20

25

12

(benziloxiimino)-alquila C1-Cs, uma alcoxialquila C1-Cs, uma
halogenoalcoxialquila C4-Cg com 1 a 5 atomos de halogénio, um benziloxi, uma
benzilsulfanila, um benzilamino, um fenoxi, uma fenilsulfanila, ou um
fenilamino.

Qualquer um dos compostos de acordo com a presente invengao
pode existir em uma ou mais formas isdmeras Opticas ou quirais, dependendo
do numero de centros assimétricos no composto. Portanto, a presente
invencao se refere igualmente a todos os isdmeros oticos e a quaisquér das
suas misturas racémicas ou escalémicas (scalemic) (o termo "escalémico"
denota uma mistura de enantibmeros em propor¢des diferentes) e as misturas
de todos os estereoisbmeros possiveis, em todas as proporgbes. Os
diastereoisébmeros e/ou os isébmeros o6pticos podem ser separados de acordo
com os métodos conhecidos per se por um técnico no assunto regular.

Qualquer um dos compostos da presente invengao também pode
existir em uma ou mais formas do isémero geométrico, dependendo do numero
de duplas ligagbes no composto. Portanto, a presente invengdo se refere
igualmente a todos os isdmeros geométricos e a todas as misturas possiveis,
em todas as proporgdes. Os isOmeros geométricos podem ser separados de
acordo com métodos gerais, que sdo conhecidos per se por um técnico no
assunto regular.

Qualgquer um dos compostos da presente invengao também pode
existir em uma ou mais formas do isdbmero geométrico, dependendo da posi¢ao
relativa (sin/anti ou cis/trans) dos substituintes do anel B. A presente invengéo,
assim, se refere igualmente a todos os isémeros sin/anti (ou cis/trans) e a todas
as misturas possiveis sin/anti (ou cis/trans), em todas as propor¢des. Os
isdbmeros sin/anti (ou cis/trans) podem ser separados de acordo com métodos
gerais, que sdo conhecidos per se por um técnico no assunto regular.

Qualquer um dos compostos de Férmula (I) em que X representa
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um grupo hidroxi, um grupo sulfanila ou um grupo amino pode ser encontrado
na sua forma tautomérica resultante do deslocamento do préton de dito grupo
hidroxi, sulfanila ou amino.

Tais formas tautoméricas de tais compostos também fazem parte
da presente invengdo. De um modo geral, todas as formas tautoméricas dos
compostos de Férmula (1), em que X representa um grupo hidroxi, um grupo
sulfanila ou um grupo amino, bem como as formas tautoméricas dos
compostos que podem ser'opcionvélmente utilizados como interrhediéridé nos
processos de preparagdo e que serdo definidos na descricdo desses
processos, também fazem parte da presente invengéo.

Os compostos preferidos, de acordo com a presente invengao,

sao os compostos de Férmula (1), em que A é selecionado a partir da lista que

consiste em:
- um heterociclo de Férmula (A")
RY R’
/ \
R’ o
(A")
em que:

R' a R®, que podem ser iguais ou diferentes, representam um
atomo de hidrogénio; um atomo de halogénio; alquila C4-Cs substituida ou ndo
substituida; halogenoalquila C4-Cs que compreende até 9 atomos de halogénio
que podem ser iguais ou diferentes; alcoxi C4-Cs substituido ou nao substituido;
ou halogenoalcoxi C1-Cs que compreende até 9 atomos de halogénio que
podem ser iguais ou diferentes;

- um heterociclo de Férmula (A2?)
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(A%)

em que:

R* a R® que podem ser iguais ou diferentes, representam um
atomo de hidrogénio; um atomo de halogénio; alquila C4-Cs substituida ou n&o
substituida; halogenoalquila C4-Cs que compreende até 9 atomos de halogénio
que podem ser iguais ou diferentes; alcoxi C1-Cs substituido ou nao substituido;
ou halogenoalcoxi C1-Cs que compreende até 9 atomos de halogénio que
podem ser iguais ou diferentes;

- um heterociclo de Férmula (A%)
7

R

N

em que:

R’ representa um atomo de hidrogénio; um atomo de halogénio;
alquila C4-Cs substituida ou nao substituida; halogenoalquila C4-Cs que
compreende até 9 atomos de halogénio que podem ser iguais ou diferentes;
alcoxi C4-Cs substituido ou ndo substituido; ou halogenoalcoxi C4-Cs que
compreende até 9 atomos de halogénio que podem ser iguais ou diferentes;

R® representa um atomo de hidrogénio ou uma alquila C4-Cs
substituida ou nao substituidé;

- um heterociclo de Formula (A%)
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/ \

S
(A%

em que:

R a R", que podem ser iguais ou diferentes, representam um
atomo de hidrogénio; um atomo de halogénio; alquila C1-Cs substituida ou nao
substituida; amino; alcoxi C4-Cs substituido ou n&o substituido; alquilsulfanila
C+-Cs substituida ou nao substituida; halogenoalquila C4-Cs que compreende
até 9 atomos de halogénio que podem ser iguais ou diferentes; ou
halogenoalcoxi C¢-Cs que compreende até 9 atomos de halogénio que podem
ser iguais ou diferentes;

- um heterociclo de Férmula (A%)
R

/ \

S
(A%)

13 14

R

em que:

R'? e R', que podem ser iguais ou diferentes, representam um
atomo de hidrogénio; um atomo de halogénio; alquila C¢-Cs substituida ou n&ao
substituida; alcoxi C1-Cs substituido ou nao substituido; amino; halogenoalquila
C+-Cs que compreende até 9 atomos de halogénio que podem ser iguais ou
diferentes; ou halogenoalcoxi Ci-Cs que compreende até 9 atomos de
halogénio, que podem ser iguais ou diferentes;

R' representa um atomo de hidrogénio; um atomo de halogénio;

alquila C4-Cs substituida ou ndo substituida; alcoxi C4-Cs substituido ou nao
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substituido; amino; halogenoalquila C4-Cs que compreende até 9 atomos de
halogénio, que podem ser iguais ou diferentes; ou halogenoalcoxi C4-Cs que
compreende até 9 atomos de halogénio, que podem ser iguais ou diferentes;

- um heterociclo de Formula (A%
15

R
/ \
R'® R'®
: N
Lo
(A°)

em que:

R'® representa um atomo de hidrogénio; um atomo de halogénio;
um ciano; alquila C4-Cs substituida ou nao substituida; alcoxi C4-Cs substituido
ou nao substituido; halogenoalcoxi C1-Cs que compreende até 9 atomos de
halogénio, que podem ser iguais ou diferentes; ou halogenoalquila C4-Cs que
compreende até 9 atomos de halogénio, que podem ser iguais ou diferentes;

R'® e R'8, que podem ser iguais ou diferentes, representam um
atomo de hidrogénio; um atomo de halogénio; alcoxicarbonila C¢-Cs substituida
ou nao substituida; alquila C4-Cs substituida ou nao substituida; halogenoalcoxi
C+-Cs que compreende até 9 atomos de halogénio, que podem ser iguais ou
diferentes; ou halogenoalquila C4-Cs que compreende até 9 atomos de
halogénio, que podem ser iguais ou diferentes;

R' representa um atomo de hidrogénio ou alquila C4-Cs
substituida ou ndo substituida;

- um heterociclo de Formula (A7)

R22 R21
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em que:
R'® representa um atomo de hidrogénio ou uma alquila C4-Cs;
R? a R%, que podem ser iguais ou diferentes, representam um
atomo de hidrogénio; um atomo de halogénio; alquila C4-Cs substituida ou nao
5 substituida; ou halogenoalquila C:-Cs que compreende até 9 atomos de
halogénio, que podem ser iguais ou diferentes;

- um heterociclo de Formula (A%)

N
R24/< \

O
(A®)

R23

em que

- R? representa um atomo de hidrogénio, um atomo de halogénio;

10 alquila C4-Cs substituida ou nado substituida; ou halogenoalquila C+-Cs que
compreende até 9 atomos de halogénio, que podem ser iguais ou diferentes;

R?* representa um atomo de hidrogénio ou alquila C4-Cs

substituida ou nao substituida; ou halogenoalquila C4-Cs que compreende até 9

atomos de halogénio, que podem ser iguais ou diferentes;

15 - um heterociclo de Formula (A%
B
R o R
(A%)
em que:

R?® representa um atomo de hidrogénio; um atomo de halogénio;

alquila C4-Cs substituida ou ndo substituida; ou halogenoalquila C+-Cs que
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compreende até 9 atomos de halogénio, que podem ser iguais ou diferentes;
R? representa um atomo de hidrogénio; alquila C4-Cs substituida
ou nao substituida; ou halogenoalquila C4-Cs que compreende até 9 atomos de

halogénio, que podem ser iguais ou diferentes;

5 - um heterociclo de Férmula (A'°)
R
)
R2 /48
(A")
em que:

R? representa um atomo de hidrogénio; um atomo de halogénio;
alquila C4-Cs substituida ou nao substituida; ou halogenoalquila C+-Cs que
compreende até 9 atomos de halogénio, que podem ser iguais ou diferentes;

10 R? representa um atomo de hidrogénio; um atomo de halogénio;
alquila C4-Cs substituida ou nao substituida; halogenoalquila C4-Cs que
compreende até 9 atomos de halogénio, que podem ser iguais ou diferentes;
halogenoalcoxi C¢-Cs que compreende até 9 atomos de halogénio, que podem
ser iguais ou diferentes; amino; alquilamino C4-Cs substituido ou nao

15  substituido; ou di(alquil C4-Cs)amino substituido ou nao substituido;

- um heterociclo de Férmula (A'")

em que:
R% representa um atomo de hidrogénio; um atomo de halogénio;

alquila C4-Cs substituida ou n&o substituida; alcoxi C4-Cs substituido ou n&o
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substituido; halogenoalcoxi C1-Cs que compreende até 9 atomos de halogénio,
que podem ser iguais ou diferentes; ou halogenoalquila C4-Cs que compreende
até 9 atomos de halogénio, que podem ser iguais ou diferentes;

R* representa um atomo de hidrogénio; um atomo de halogénio;
alquila C4-Cs substituida ou nao substituida; halogenoalquila C4-Cs que
compreende até 9 atomos de halogénio, que podem ser iguais ou diferentes;
halogenoaICOX| C1 Cs que compreende até 9 atomos de halogénio, que podem
ser iguais ou diferentes; amino; alquilamino C1 05 substituido ou né&o
substituido ou di(alquil C4-Cs)amino substituido ou nao substituido;

- um heterociclo de Férmula (A'?)

(A")

em que:

R* representa um atomo de hidrogénio ou uma alquila C-Cs
substituida ou nao substituida;

R*2 representa um atomo de hidrogénio; um atomo de halogénio;
alquila C4-Cs substituida ou nao substituida; ou halogenoalquila C4-Cs que
compreende até 9 atomos de halogénio, que podem ser iguais ou diferentes;

R* representa um atomo de hidrogénio; um atomo de halogénio;
um nitro; alquila C1-Cs substituida ou nao substituida; alcoxi C4-Cs substituido
ou nao substituido; halogenoalcoxi C1-Cs que compreende até 9 atomos de
halogénio, que podem ser iguais ou diferentes; ou halogenoalquila C1-Cs que
compreende até 9 atomos de halogénio, que podem ser iguais ou

diferentes:
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34

(A"

em que:

R representa um atomo de hidrogénio; um atomo de halogénio;
alquila C4-Cs substituida ou ndo substituida; cicloalquila C3-Cs substituida ou
nao substituida; halogenoalquila C1-Cs que compreende até 9 atomos de
halogénio, que podem ser iguais ou diferentes; alcoxi C1-Cs substituido ou nao
substituido; alquiniloxi C,-Cs substituido ou nao substituido; ou halogenoalcoxi
C+-Cs que compreende até 9 atomos de halogénio, que podem ser iguais ou
diferentes;

R* representa um atomo de hidrogénio; um atomo de halogénio;
alquila C4-Cs substituida ou nao substituida; um ciano; alcoxi C¢-Cs substituido
ou nao substituido; alquiIsUIfaniIa C4-Cs substituida ou ndo substituida;
halogenoalquila C4-Cs que compreende até 9 atomos de halogénio que podem
ser iguais ou diferentes; halogenoalcoxi C1-Cs que compreende até 9 atomos
de halogénio, que podem ser iguais ou diferentes; amino; alquilamino C4-Cs
substituido ou nao substituido; ou di(alquil C4-Cs)amino substituido ou nao
substituido;

R¥ representa um atomo de hidrogénio ou alquila C4-Cs
substituida ou nao substituida;

- um heterociclo de Férmula (A'%)




(A™)

em que:

RY e R, que péaem ser iguais ou diferentes, repréSentam um
atomo de hidrogénio, um atomo de halogénio; alquila C4-Cs substituida ou ndo
substituida; halogenoalquila C1-Cs que compreende até 9 atomos de halogénio

5 que podem ser iguais ou diferentes; alcoxi C4-Cs substituido ou n&o substituido;
ou uma alquilsulfanila C4-Cs substituida ou nao substituida;
R¥ representa um atomo de hidrogénio ou alquila C+-Cs
substituida ou ndo substituida;

- um heterociclo de Férmula (A'®)

/
N\O \ R
(A")
10 em que:
R* e R*, que podem ser iguais ou diferentes, representam um
atomo de hidrogénio; um atomo de halogénio; alquila C4-Cs substituida ou nao
substituida; ou halogenoalquila C4-Cs que compreende até 9 atomos de

halogénio, que podem ser iguais ou diferentes;

15 - um heterociclo de Férmula (A'®)
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N(O \ R®
(A™)
em que:
R* e R*®, que podem ser iguais ou diferentes, representam um
atomo de hidrogénio; um atomo de halogénio; alquila C4-Cs substituida ou n&o
substituida; halogenoalquila C4-Cs que compreende até 9 atomos de halogénio,
5 que podem ser iguais ou diferentes; ou amino;

- um heterociclo de Formula (A")
45 44

R R
)
(A")

em que:

R* e R*, que podem ser iguais ou diferentes, representam um

atomo de hidrogénio; um atomo de halogénio; alquila C4-Cs substituida ou néo

10  substituida; ou halogenoalquila C4-Cs que compreende até 9 atomos de
halogénio, que podem ser iguais ou diferentes;

- um heterociclo de Formula (A'®)

/
'3

(A™)

46

em que:

R*’ representa um atomo de hidrogénio; um atomo de halogénio;
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alquila C+-Cs substituida ou nao substituida; ou halogenoalquila C1-Cs que
compreende até 9 atomos de halogénio que podem ser iguais ou diferentes;

R* representa um atomo de hidrogénio; um atomo de halogénio;
alquila C4-Cs substituida ou nao substituida; halogenoalquila C4-Cs que
compreende até 9 atomos de halogénio, que podem ser iguais ou diferentes;
ou alquilsulfanila C4-Cs substituida ou nao substituida;

- um heterociclo de Formula (A'%)

49 48

R R

N )
S
(A™)

em que:

R* e R*, que podem ser iguais ou diferentes, representam um
atomo de hidrogénio; um atomo de halogénio; alquila C4-Cs substituida ou ndo
substituida; alcoxi C¢-Cs substituido ou nao substituido; halogenoalcoxi C1-Cs
que compreende até 9 atomos de halogénio, que podem ser iguais ou
diferentes; ou halogenoalquila C4-Cs que compreende até 9 atomos de

halogénio, que podem ser iguais ou diferentes;

- um heterociclo de Férmula (A%)

R50

N/\

\S R51
(A®)

em que:

R% e R®, que podem ser iguais ou diferentes, representam um

atomo de hidrogénio; um atomo de halogénio; alquila C4-Cs substituida ou ndo

substituida; alcoxi C4-Cs substituido ou nao substituido; halogenoaicoxi C1-Cs




24

que compreende até 9 atomos de halogénio, que podem ser iguais ou
diferentes; ou halogenoalquila C4-Cs que compreende até 9 atomos de
halogénio, que podem ser iguais ou diferentes;

- um heterociclo de Formula (A"

"
N \\N S
(A*)
5 em que:
R%2 representa um atomo de hidrogénio; um atomo de halogénio;
alquila C4-Cs substituida ou nao substituida; ou halogenoalquila C4-Cs que

compreende até 9 atomos de halogénio, que podem ser iguais ou diferentes;

- um heterociclo de Férmula (A%%)

R53

Na. S
/
SN

(A*)
10 em que:
R53 representa um atomo de hidrogénio; um atomo de halogénio;
alquila C4-Cs substituida ou ndo substituida; ou halogenoalquila C1-Cs que
compreende até 9 atomos de halogénio, que podem ser iguais ou diferentes;

- um heterociclo de Férmula (A%%)
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em que:

R* e R%, que podem ser iguais ou diferentes, representam um
atomo de hidrogénio; um atomo de halogénio; alquila C4-Cs substituida ou néao
substituida; ou halogenoalquila C4-Cs que compreende até 9 atomos de
halogénio, que podem ser iguais ou diferentes;

R* representa um atomo de hidrogénio ou alquila C4-Cs
substituida ou n&o substituida;

- um heterociclo de Férmula (A%*)

R

57

N
Y ~ R58
59

R
(A%

N

em que:

R% e R%, que podem ser iguais ou diferentes, representam um
atomo de hidrogénio; um atomo de halogénio; alquila C4-Cs substituida ou nao
substituida; ou halogenoalquila C4-Cs que compreende até 9 atomos de
halogénio, que podem ser iguais ou diferentes;

R*® representa um atomo de hidrogénio ou alquila C4-Cs
substituida ou ndo substituida;

- um heterociclo de Formula (A%)

R% RY'

N

Y \R62

(A®)

N

em que:
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R® e R®, que podem ser iguais ou diferentes, representam um
atomo de hidrogénio; um atomo de halogénio; alquila C4-Cs substituida ou néo
substituida; ou halogenoalquila C4-Cs que compreende até 9 atomos de
halogénio, que podem ser iguais ou diferentes;

R® representa um atomo de hidrogénio ou alquila C4-Cs
substituida ou nao substituida;

- um heterociclo de Férmula (A%)

(A*)

em que:

R®® representa um atomo de hidrogénio; um atomo de halogénio;
alquila C4-Cs substituida ou nao substituida; cicloalquila C3-Cs substituida ou
nao substituida; halogenoalquila C4-Cs que compreende até 9 atomos de
halogénio, que podem ser iguais ou diferentes; alcoxi C-Cs substituido ou ndo
substituido; alquiniloxi C,-Cs substituido ou ndo substituido ou halogenoalcoxi
C+-Cs que compreende até 9 atomos de halogénio, que podem ser iguais ou
diferentes;

R® representa um atomo de hidrogénio; um atomo de halogénio;
alquila C4-Cs substituida ou nao substituida; um ciano; alcoxi C¢-Cs substituido
ou nao substituido; alquilsulfanila C4-Cs substituida ou nao substituida;
halogenoalquila C4- Cs que compreende até 9 atomos de halogénio, que
podem ser iguais ou diferentes; halogenoalcoxi C1-Cs que compreende até 9
atomos de halogénio, que podem ser iguais ou diferentes; amino; alquilamino

C4-Cs substituido ou nao substituido; ou di(alquil C4-Cs)amino;
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R% representa um atomo de hidrogénio ou alquila C;-Cs
substituida ou nao substituida.

Os compostos de maior preferéncia, de acordo com a presente
invengdo, sdo compostos de Férmula (l), em que A é selecionado a partir da
lista que consiste em A% A% A'® e A" conforme definido no presente. Os
compostos de maior preferéncia, ainda, de acordo com a presente invencao,
sd0 compostos de Formula (l), em que A representa A'®, em que R*
representa uma alquila C¢-Cs substituida ou n&o substituida, uma
halogenoalquila C1-Cs que compreende até 9 atomos de halogénio que podem
ser iguais ou diferentes; alcoxi C1-Cs substituido ou nao substituido; R
representa um atomo de hidrogénio ou um atomo de halogénio e R*
representa uma alquila C4-Cs substituida ou néao substituida.

Outros compostos preferidos, de acordo com a presente
invencgao, sao os compostos de Féormula (1), em que T representa O.

Outros compostos preferidos, de acordo com a presente
invencgao, sdo os compostos de Férmula (l), em que n representa 0, 1 ou 2.

Outros compostos preferidos, de acordo com a presente
invengdo, sao compostos da Férmula (I) em que B € um carbociclo nao
aromatico de 3-, 5-, 6- ou 7-membros que pode ser substituido por um a quatro
grupos alquila C1-Cs.

| De maior preferéncia, B € escolhido a partir de carbociclo
ciclopropila, ciclopentila, ciclohexila e cicloheptila que pode ser substituido por
um a quatro grupos de metila.

Outros compostos preferidos de acordo com a presente invengao
sdo compostos de Formula (l), em que X representa independentemente um
atomo de halogénio; alquila C4-Cg substituida ou ndo substituida;
halogenoalquila C4-Cg que compreende até 9 atomos de halogénio, que podem

ser iguais ou diferentes; tri(alquil C4-Cg)silila substituida ou nao substituida;
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alcoxi C4-Cg substituido ou ndo substituido ou halogenoalcoxi C4-Cg que
compreende até 9 atomos de halogénio, que podem ser iguais ou diferentes.
Ou em que dois substituintes consecutivos X, juntamente com o anel fenila
formam uma 1,3-benzodioxolila substituida ou nao substituida; 1,2,3,4-
tetrahidro-quinoxalinila, 3,4-dihidro-2H-1,4-benzoxazinila; 1,4-benzodioxanila;
indanila; 2,3-dihidrobenzofuranila; ou indolinila.

Outros compostos preferidos de acordo com a presente invengao
sao compostos de Férmula (I)) em que Z' e Z° representam
independentemente um atomo de hidrogénio ou uma alquila C4-Cg substituida
ou néo substituida.

Outros compostos preferidos, de acordo com a presente
invencgdo, sdo compostos da Férmula () em que Z° representa uma cicloalquila
Cs-C7 ndo substituida ou uma cicloalquila C3-C7 substituida por até 10 grupos
ou atomos que podem ser iguais ou diferentes e que podem ser selecionados a
partir da lista que consiste em atomos de halogénio, uma alquila C¢-Cg, uma
halogenoalquila &31-C3 que compreende até 9 atomos de halogénio que podem
ser iguais ou diferentes, um alcoxi C¢-Cg ou um halogenoalcoxi Cq-Cs
compreendendo até 9 de atomos de halogénio que podem ser iguais ou
diferentes. De maior preferéncia, z3 representa uma cicloalquila C3-C; nao
substituida; de maior preferéncia ainda, Z* representa um ciclopropil.

Outros compostos preferidos, de acordo com a presente
invencdo, sdo compostos da Férmula () em que Z* e Z° representam
independentemente um atomo de hidrogénio, um atomo de halogénio ou uma
alquila C4-Cg substituida ou nao substituida.

Outros compostos preferidos, de acordo com a presente
invencdo, sao compostos da Formula (I) em que R representa
independentemente um atomo de hidrogénio; atomo de halogénio; ciano;

alquilamino C4-Cs substituido ou n&o substituido; di-alquilamino C1-Cg
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substituido ou nao substituido; tri(alquil C4-Cg)silila substituida ou nao
substituida; alquila C41-Cg substituida ou nao substituida; halogenoalquila C1-Cg
que compreende até 9 atomos de halogénio que podem ser iguais ou
diferentes; alcoxi C4-Cg substituido ou nao substituido; halogenoalcoxi C4-Cs
que compreende até 9 atomos de halogénio que podem ser iguais ou
diferentes; alquilsulfanila C1-Cg substituida ou nao substituida; amino; hidroxila;
nitro; alcoxicarbonila C4-Cg substituida ou nao substituida; alquiniloxi C,-Cs
substituido ou nao substituido.

As preferéncias mencionadas acima com relagdo aos
substituintes dos compostos, de acordo com a presente invengéo, podem ser
combinadas de diversas maneiras. Portanto, estas combinagbes de
caracteristicas preferidas fornecem subclasses de compostos de acordo com a
presente invengcdo. Os exemplos de tais subclasses de compostos preferidos,
de acordo com a presente invencgao, podem ser combinados:

- as caracteristicas preferidas de A com caracteristicas preferidas
deB,2',2%,2°, 2, 2>, X, T,n,meR,;

- as caracteristicas preferidas de B com caracteristicas preferidas
deA Z',2%,2° 2, Z°, X, T,n,meR,;

- as caracteristicas preferidas de Z' com caracteristicas preferidas
deA, B, 2% 2% 2" 2°, X, T,n,meR;

- as caracteristicas preferidas de Z? com caracteristicas preferidas
deA,B,Z2',2% 2% 2° X, T,nmeR,

- as caracteristicas preferidas de Z°> com caracteristicas preferidas
deA B,z 742, 2°, X, T,n,meR;

- as caracteristicas preferidas de Z* com caracteristicas preferidas
deA B, Z'7%2%2° X, T,n,meR;

- as caracteristicas preferidas de Z° com caracteristicas preferidas

deA B, 7', 7% 2% 72* X, T,n,meR;
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- as caracteristicas preferidas de X com caracteristicas preferidas
deA B, Z',2%2° 2, 2°, T,n,meR,;

- as caracteristicas preferidas de T com caracteristicas preferidas
deA B, 2,22, 2% 2, 2°, X,n,meR;

- as caracteristicas preferidas de n com caracteristicas preferidas
deA B, Z',2%,2° 72, Z°, X, T, meR;

- as caracteristicas preferidas de m com caracteristicas preferidas
deA B, Z',7%,72° 2 2°, X, T,neR;

- as caracteristicas preferidas de R com caracteristicas preferidas
deA B, 2,25 2% 2, 2° X, T,nem;

Nessas combinagdes de caracteristicas preferidas dos
substituintes dos compostos, de acordo com a presente invengado, ditas
caracteristicas preferidas também podem ser selecionadas dentre as
caracteristicas de maior preferéncia, de cada um de A, B, Z', 72, 73, z*, Z° X,
T, n, m e R, 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
preparagéo dos compostos de Férmula (1).

Portanto, de acordo com outro aspecto da presente invengéao, &
fornecido um processo P1 para a preparagdo de um composto de Féormula (1),

conforme definido no presente e em que T representa O e que compreende a

reagdo do derivado de 2-fenilcicloalquilamino ou 2-benzilcicloalquilamino de

Férmula (ll) ou um de seus sais:
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em que X, n, m, B, Z', 7% 73 Z* e Z°sao conforme definidos no

presente, com um acido carboxilico derivado da Férmula (lll):

M
()

em que A é conforme definido no presente e L' representa um

L1

grupo de saida selecionado a partir da lista que consiste em um atomo de
halogénio, um grupo hidroxila, -OR? -OC(=0O)R? R? sendo uma alquila C4-Cs
substituida ou nao substituida, uma haloalquila C4-Cg substituida ou nao
substituida, uma benzila, um grupo 4-metoxibenzila ou pentafluorofenila, ou um
grupo de féormula O-C(=O)A; na presenga de um catalisador e na presencga de
um agente de condensagdo no caso L' representa um grupo hidroxila e na
presencga de um ligante acido no caso. L' representa um atomo de halogénio.

Os derivados de N-cicloalquilamina de Férmula (Il) podem ser
preparados pelos processos, tais como a aminagao redutiva do aldeido ou
cetona (Bioorganics and Medicinal Chemistry Letters (2006), 2.014), ou a
reducao de iminas (Tefrahedron (2005), 11.689), ou a substituicao nucleofilica
do halogénio, mesilato ou tosilato (Journal of Medicinal Chemistry (2002),
3.887).

Os derivados de acido carboxilico de Formula (lll) podem ser
preparados pelos processos conhecidos.

No caso de L' representar um grupo hidroxi, o processo, de
acordo com a presente inveng¢ao, € realizado na presengca do agente de
condensacgédo. O agente de condensagado adequado pode ser selecionado a
partir da lista nao limitada que consiste no formador de haleto acido, tal como o
fosgénio, tribrometo de fosforo, tricloreto de fésforo, pentacloreto de fésforo,
oxido de tricloreto de fosforo ou cloreto de tionila; formador de anidrido, tal

como o cloroformato de etila, cloroformato metila, cloroformato de isopropila,
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cloroformato -de isobutila ou cloreto de metanossulfonila; carbodiimidas, tais
como o N,N'-di-ciclo-hexilcarbodiimida (DCC) ou outros agentes de
condensacao habituais, tal como o pentoxido de fésforo, acido polifosférico,
N,N’-carbonil-diimidazol, 2-etoxi-N-etoxicarbonil-1,2-diidroquinolina (EEDQ),
trifenilfosfina/ tetraclorometano, cloridrato de 4-(4,6-dimetoxi[1.3.5]triazin-2-il)-4-
metilmorfolina ou hexafluorofosfato de bromo-tripirrolidino-fosfénio.

O processo de acordo com a presente invengao € realizado na
presenga de um catalisador. O catalisador adequado pode ser selecionado a
partir da lista que consiste em 4-dimetil-aminopiridina, 1-hidroxi-benzotriazol ou
dimetilformamida.

No caso de L' representar um atomo de halogénio, o processo, de
acordo com a presente invencao, € realizado na presenc¢a de um ligante acido.
Os ligantes acidos adequados para a realizagdo do processo P1, de acordo
com a presente invengao sdo, em cada caso, todos bases inorganicas e
organicas que s3o usuais para tais reacdes. E dada preferéncia a utilizagao de
metal alcalino terroso, hidreto de metal alcalino, hidroxidos de metal alcalino ou
alcoxidos de metal alcalino, tal como o hidréoxido de sédio, hidreto de sédio,
hidroxido de calcio, hidroxido de potassio, terc-butoxido de potassio ou outro
hidroxido de amoénio; carbonatos de metal alcalino, tais como o carbonato de
césio, carbonato de soédio, carbonato de potassio, bicarbonato de potassio,

bicarbonato de sodio; acetatos de metais alcalinos ou metais alcalinos terrosos,

" tais como o acetato de sédio, acetato de potassio, acetato de calcio e também

aminas terciarias, tais como a trimetilamina, trietilamina, diisopropiletilamina,
tributilamina, N,N-dimetilanilina, piridina, N-metilpiperidina, N,N-dimetil-
aminopiridina, diazabiciclooctano (DABCO), diazabiciclononeno (DBN) ou
diaza-bicicloundeceno (DBU). Também é possivel trabalhar na auséncia de um
agente de condensacgédo adicional ou empregar um excesso do componente

amina, de modo que atue simultaneamente como um agente ligante acido.
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Com relagdo a um aspecto adicional, de acordo com a presente
invengéo, é fornecido um Processo P2 para a preparagdo de um composto de
Férmula (1), em que T representa S, a partir de um composto de Férmula (1),
em que T representa O e ilustrado de acordo com o seguinte esquema de
reagao:

agente de
———

tionagao

PROCESSO P2

emque X, n, m, B, Z', 72, 73, 2*, Z° e A s&o conforme definidos no
presente, na presenga opcional de uma quantidade catalitica ou
estequiométrica ou mais de uma base, tal como uma base inorganica e
organica. E dada preferéncia a utilizacao de carbonatos de metal alcalino, tais
como o carbonato de sédio, carbonato de potassio, bicarbonato de potassio,
bicarbonato de sddio; bases aromaticas heterociclicas, tais como piridina,
picolina, lutidina, colidina; e também aminas terciarias, tais como trimetilamina,
trietilamina, tributilamina, N,N-dimetilanilina, N,N-dimetilaminopiridina ou N-
metilpiperidina.

O processo P2, de acordo com a presente invengao, pode ser
realizado na presenga de um agente de tionagao.

Os derivados de amida de partida de Formula () podem ser
preparados de acordo com o Processo P1.

Os agentes de tionagao adequados para a realizagao do processo
P2, de acordo com a presente invengdo, podem ser o enxofre (S), acido
sulfidrico (H.S), sulfeto de soédio (NayS), hidrossulfeto de sédio (NaHS),
trissulfureto de boro (B,S3), sulfeto de bis(dietilaluminio) ((AlEt;)2S), sulfeto de

amonio ((NH,4),S), pentassulfeto de fésforo (P,Ss), reagente de Lawesson (2,4-
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bis(4-metoxifenil)-1,2,3,4-ditiodifosfetano 2,4-dissulfeto) ou um reagente de
tionacdo com suporte em polimero, tal conforme descrito em J. Chem. Soc.
Perkin 1, (2001), 358.

O composto, de acordo com a presente invengédo, pode ser
preparado de acordo com os processos gerais de preparagao descritos acima.
No entanto, sera entendido que, com base no seu conhecimento geral e nas
publicagdes disponiveis, o técnico no assunto sera capaz de adaptar este
método de acordo com‘ as especificidades de cada um dos éompostos, o qual
se deseja sintetizar.

Em um aspecto adicional ainda, a presente invengao se refere
aos compostos de Férmula (ll) uteis como compostos intermediarios ou
materiais para o processo de preparagdo de acordo com a presente invengéo.

A presente invengao, portanto, fornece os compostos de Férmula (ll):

5 4
(X) Z ZZ1 Zzl

(I1)

em que X, n, m, Z', 722 Z® Z* e Z° sao conforme definidos no
presente, e B representa um grupo ciclopropila, ciclobutila, ciclopentila,
ciclohexila ou cicloheptila, com a exclusdo de N-ciclopropil-2-
fenilciclohexanamina.

Com base na presente descricdo e no seu conhecimento geral e
nas publicacbes, por exemplo, conforme descritos no documento da patente
internacional WO 2006/122955, o técnico no assunto pode preparar o
composto intermediario de Férmula (ll) de acordo com a presente invengéao.

Em um aspecto adicional, a presente invengao também sé refere

a uma composig¢ado fungicida que compreende uma quantidade efetiva e nao
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fitotdxica de um composto ativo de Férmula (1).

A expressao “quantidade efetiva e nao fitotoxica” significa uma
quantidade da composi¢do, de acordo com a presente invencdo, que €
suficiente para controlar ou destruir o fungo presente ou responsavel por
aparecer nas culturas, e que nao acarretam qualquer sintoma apreciavel de
fitotoxicidade em ditas culturas. Tal quantidade pode variar dentro de uma
ampla gama dependendo do fungo a ser controlado, do tipo de cultura, das
condi¢des climaticas e dos compostos incluidos na composi¢ao fungicida, de
acordo com a presente invengdo. Esta quantidade pode ser determinada por
testes em campos sistematicos, que estdo dentro das capacidades de um
técnico no assunto.

Desta maneira, de acordo com a presente invencéo, é fornecida
uma composi¢ao fungicida que compreende, como um ingrediente ativo, uma
quantidade efetiva de um composto de Férmula (1), conforme definido no
presente, e um suporte, veiculo ou carga agricolamente aceitavel.

De acordo com a presente invengao, o termo “suporte” se refere a
um composto natural ou sintético, organico ou inorganico com o qual o
composto ativo de Férmula (I) € combinado ou associado para torna-lo mais
facil de aplicar, notavelmente nas partes da planta. Portanto, este suporte é,
em geral, inerte e deve ser agricolamente aceitavel. O suporte pode ser um
solido ou um liquido. Os exemplos de suportes apropriados incluem a argila,
silicatos naturais ou sintéticos, silica, resinas, ceras, fertilizantes sélidos, agua,
alcodis, em particular o butanol, solventes organicos, 6leos minerais e vegetais
e seus derivados. As misturas de tais suportes também podem ser utilizadas.

A composi¢ao de acordo com a presente invencdo também pode
compreender os componentes adicionais. Em particular, a composi¢ao pode
ainda compreender um tensoativo. O tensoativo pode ser um emulsificante, um

agente dispersante ou um agente molhante do tipo iénico ou n&o idnico ou uma
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mistura de tais tensoativos. Pode ser feita mengédo, por exemplo, aos sais de
acido poliacrilico, sais de acido lignossulfonico, sais de acido fenolsulfénico ou
naftalenossulfénico, policondensados de 6xido de etileno com alcodis graxos
ou com acidos graxos ou com aminas graxas, fendis substituidos (em
particular, alquilfendéis ou arilfenéis), sais de ésteres de acido sulfosuccinico,
derivados taurinos (em particular, tauratos de alquila), ésteres fosféricos de
alcoois ou fendis polioxietilenados, ésteres de acido graxo de polidis e os
derivados dos presentes compostos contendo fungées sulfato, sulfonato e
fosfato. A presenca de pelo menos um tensoativo é geralmente essencial
qgquando o composto ativo e/ou o suporte inerte sdo insoluveis em agua e
quando o agente vetor para a aplicagdo é a agua. De preferéncia, o teor de
tensoativo pode estar compreendido de 5% a 40% em peso da composig¢ao.

Opcionalmente, os componentes adicionais também podem ser
incluidos, por exemplo, os coldides protetores, adesivos, espessantes, agentes
tixotrépicos, agentes de penetragdo, estabilizantes, agentes sequestrantes.
Geralmente, os compostos ativos podem ser combinados com qualquer aditivo
sélido ou liquido, que cumpre com as técnicas de formulagéo usuais.

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

As composi¢des de acordo com a presente invengao podem ser
utilizadas de varias formas, tal como dispensador aerossol, suspensdo em
capsula, concentrado de nebulizagdo a frio, pd empoeiravel, concentrado
emulsificavel, emulsdo dleo em agua, emulsdo agua em dbleo, granulo
encapsulado, granulo fino, concentrado com capacidade de fluxo para o
tratamento de sementes, gas (sob presséo), produto gerador de gas, granulo,
concentrado de nebulizagdo a quente, macrogranulo, microgranulo, poé

dispersivel de 6leo, concentrado com capacidade de fluxo miscivel em dleo,




liquido miscivel em dleo, pasta, filamento vegetal, p6 para o tratamento de
sementes secas, semente revestida com um pesticida, concentrado sollvel, p6
soluvel, solugdo para o tratamento de semente, concentrado de suspenséo
(concentrado com capacidade de fluxo), liquido de volume ultra baixo (ULV),
5 suspensao de volume ultra baixo (UVL), granulos ou tabletes dispersiveis em
agua, po dispersivel em agua para o tratamento em calda, granulos ou tabletes
hidrossoluveis, pé hidrossollvel para o tratamento de semente e pé molhavel.
Eétas composi¢des incluem nao apenas domposigées que estdo prontas para
serem aplicadas na planta ou semente a ser tratada por meio de um dispositivo
10 apropriado, tais como um dispositivo de aspersdo ou pulverizagdo, mas
também composicdes comerciais concentradas que devem ser diluidas antes
da aplicagdo na cultura.
Os compostos de acordo com a presente invengdo também
podem ser misturados com um ou mais inseticidas, fungicidas, bactericidas,
15  atrativos, substancia ativa de feroménio ou acaricidas ou outros compostos
com atividade biolégica. As misturas assim obtidas possuem normalmente um
espectro ampliado de atividade. As misturas com outros compostos fungicidas
sao particularmente vantajosas.
Os exemplos de associagcbes apropriadas de mistura de
20 fungicidas podem ser selecionados a partir da seguinte lista:
(1) Inibidores da biossintese de ergosterol, por exemplo, (1.1) o
aldimorf (1.704-28-5), (1.2) azaconazol (60.207-31-0), (1.3) bitertanol (55.179-
31-2), (1.4) bromuconazol (116.255-48-2), (1.5) ciproconazol (113.096-99-4),
(1.6) diclobutrazol (75.736-33-3), (1.7) difenoconazol (119.446-68-3), (1.8)
25 diniconazol (83.657-24-3), (1.9) diniconazol-M (83.657-18-5), (1.10) dodemorf
(1.593-77-7), (1.11) acetato de dodemorf (31.717-87-0), (1.12) epoxiconazol
(106.325-08-0), (1.13) etaconazol (60.207-93-4), (1.14) fenarimol (60.168-88-9),
(1.15) fenbuconazol (114.369-43-6), (1.16) fenexamida (126.833-17-8), (1.17)
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fenpropidina  (67.306-00-7), (1.18) fenpropimorf (67.306-03-0), (1.19)
fluguinconazol (136.426-54-5), (1.20) flurprimidol (56.425-91-3), (1.21) flusilazol
(85.509-19-9), (1.22) flutriafol (76674-21-0), (1.23) furconazol (112.839-33-5),
(1.24) cis-furconazole (112.839-32-4), (1.25) hexaconazol (79.983-71-4), (1.26)
imazalil (60.534-80-7), (1.27) sulfato de imazalil (58.594-72-2), (1.28)
imibenconazol (86.598-92-7), (1.29) ipconazol (125.225-28-7), (1.30)
metconazol (125.116-23-6), (1.31) miclobutanil (88.671-89-0), (1.32) naftifina
(65.472-88-0), (1.33) nuarimol (63.284-71-9), (1.34) oxpoconazol (174.212-12-
5), (1.35) paclobutrazol (76.738-62-0), (1.36) pefurazoato (101.903-30-4), (1.37)
penconazol (66.246-88-6), (1.38) piperalin (3.478-94-2), (1.39) procloraz
(67.747-09-5), (1.40) propiconazol (60.207-90-1), (1.41) protioconazol
(178.928-70-6), (1.42) piributicarb (88.678-67-5), (1.43) pirifenox (88.283-41-4),
(1.44) quinconazol (103.970-75-8), (1.45) simeconazol (149.508-90-7), (1.46)
spiroxamina (118.134-30-8), (1.47) tebuconazol (107.534-96-3), (1.48)
terbinafina (91.161-71-6), (1.49) tetraconazol (112.281-77-3), (1.50) triadimefon
(43.121-43-3), (1.51) triadimenol (89.482-17-7), (1.52) tridemorf (81412-43-3),
(1.53) triflumizol (68.694-11-1), (1.54) triforina (26.644-46-2), (1.55) triticonazol
(131983-72-7), (1.56) uniconazol (83657-22-1), (1.57) uniconazol-p (100761-
65-7), (1.58) viniconazol (77.174-66-4), (1.59) voriconazol (137.234-62-9),
(1.60)  1-(4-clorofenil)-2-(1H-1,2,4-triazol-1-il)ciclo-heptanol  (129.586-32-9),
(1.61) 1-(2,2-dimetil-2,3-dihidro-1H-inden-1-il)-1H-imidazole-5-carboxilato  de
metila (111.323-95-0), (1.62) N’- {5-(difluorometil)-2-metil-4-[3-
(trimetilsilil)propoéxi]fenil}-N-etil-N-metilimidoformamida, (1.63) N-etil-N-metil-N'-
{2-metil-5-(trifluorometil)-4-[3-(trimetilsilil)propoxilimidoformamida e (1.64) O-{1-
[(4-metoxifenoxi)metil]-2,2-dimetilpropil} 1H-imidazol-1-carbotioato (111.226-71-
2).

(2) inibidores da respiragao no complexo | ou Il, por exemplo, (2.1)

o bixafen (581.809-46-03), (2.2) boscalid (188.425-85-6), (2.3) carboxina
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(5.234-68-4), (2.4) diflumetorim (130.339-07-0), (2.5) fenfuram (24.691-80-3),
(2.6) fluopiram (658.066-35-4), (2.7) flutolanil (66.332-96-5), (2.8) furametpir
(123.572-88-3), (2.9) furmeciclox (60.568-05-0), (2.10) isoprazam (mistura do
racemato sin-epimérico 1RS,4SR,9RS e do racemato anti-epimérico
1RS,4SR,9SR) (881.685-58-1), (2.11) isopirazam (racemato anti-epimerico
1RS,4SR,9RS), (2.12) isopirazam (enantiémero anti-epimérico 1R,4S,9S),
(2.13) isopirazam (enantidmero anti-epimérico 1S,4R,9R), (2.14) isopirazam
(racemato sin-epimérico 1RS, 4SR, 9RS), (2.15) isopirazam (enahtiémero sin-
epimérico 1R,4S,9R), (2.16) isopirazam (enantidmero sin-epimérico 15,4R,9S),
(2.17) mepronila (55.814-41-0), (2.18) oxicarboxina (5.259-88-1), (2.19)
penflufen (494.793-67-8), (2.20) pentiopirad (183.675-82-3), (2.21) sedaxano
(874.967-67-6), (2.22) tifluzamida (130.000-40-7), (2.23) 1-metil-N-[2-(1,1,2,2-
tetrafluoroetdxi)fenil]-3-(trifluorometil)-1H-pirazol-4-carboxamida, (2.24) 3-
(difluorometil)-1-metil-N-(3',4',5'-trifluorobifenil-2-il)-1H-pirazol-4-carboxamida,
(2.25) 3-(difluorometil)-1-metil-N-[2-(1,1,2,2-tetrafluoroetoxi)fenil]-1H-pirazol-4-
carboxamida, (2.26) 3-(difluorometil)-N-[4-fluoro-2-(1,1,2,3,3,3-
hexafluoropropoxi)fenil]-1-metil-1H-pirazol-4-carboxamida e seus sais.

(3) inibidores da respiragdo no complexo lll, por exemplo, (3.1) o
amisulborom (348.635-87-0), (3.2) azoxistrobina (131.860-33-8), (3.3)
ciazofamida, (120.116-88-3), (3.4) dimoxistrobina (141.600-52-4), (3.5)
enestroburina (238.410-11-2) (conhecido a partir do documento WO
2004/058723), (3.6) famoxadona (131.807-57-3) (conhecido a partir do
documento WO 2004/058723), (3.7) fenamidona (161.326-34-7) (conhecido a
partir do documento WO 2004/058723), (3.8) fluoxastrobin (361.377-29-9)
(conhecido a partir do documento WO 2004/058723), (3.9) cresoxim-metila
(143.390-89-0) (conhecido a partir do documento WO 2004/058723), (3.10)
metominostrobina (133.408-50-1) (conhecido a partir do documento WO
2004/058723), (3.11) orisastrobina (189.892-69-1) (conhecido a partir do
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documento WO 2004/058723), (3.12) picoxistrobina (117.428-22-5) (conhecido
a partir do documento WO 2004/058723), (3.13) piraclostrobina (175.013-18-0)
(conhecido a partir do documento WO 2004/058723), (3.14) pirametostrobina
(915.410-70-7) (conhecido a partir do documento WO 2004/058723); (3.15)
piraoxistrobina (862.588-11-2) (conhecido a partir do documento WO
2004/058723), (3.16) piribencarb (79.9247-52-2) (conhecido a partir do
documento WO 2004/058723), (3.17) trifloxistrobina (141.517-21-7) (conhecido
a partir dé documento WO 2004/058723), (3.18) (2E)-2-(2-{[6-(3-cloro-2-
metilfenoxi)-5-fluoropirimidin-4-ilJoxi}fenil)-2-(metoxiimino)-N-metiletanamida
(conhecido a partir do documento WO 2004/058723), (3.19) (2E)-2-
(metoxiimino)-N-metil-2-{2-{[({( LE)-I-[3 -
(trifluorometil)fenilletilideno}amino)oxilmetil}fenil)etanamida (conhecido a partir
do documento WO 2004/058723) e seus sais, (3.20) (2E)-2-(metoxiimino)-N-
metil-2-{2-[(E)-({1-3[- (trifluorometil)feniljetoxilimino)metillfenil}etanamida
(158169-73-4), (3.21) (2E)-2-{2-[({[(1E)-1-(3-{[(E)-1-fluoro-2-
feniletenil]oxi}fenil)etilideno]amino}oxi)metillfenil}-2-(metoxiimino)-N-
metiletanamida (326.896 - 28-0), (3.22) (2E)-2-{2-[({[(2E,3E)-4-(2,6-
diclorofenil)but-3-en-2-ilideno]amino}oxi)metillfenil}-2-(metoxiimino)-N-
metiletanamida, (3.23) 2-cloro-N-(1,1,3-trimetil-2,3-dihidro-1H-inden-4-
ilypiridina-3-carboxamida (119899-14-8), (3.24) 5-metoxi-2-metil-4-(2-{[({(1E)-1-
[3-(trifluorometil)fenil]  etilidenolfenil]etilideno}amino)oxilmetil}fenil)-2,4-diidro-
3H-1,2,4-triazol-3-ona, (3.25) 2-{2-[({ciclopropil[(4-
metoxifenil)imino]metil}sulfanif)metillfenil}-3- metoxiacrilato de metila (149601-
03-6), - (3.26) N-(3-etil-3,5,5-trimetilciclohexil)-3-(formilamino)-2-
hidroxibenzamida (226.551-21-9) e seus sais. |

(4) inibidores da mitose e da divisdao celular como, por exemplo,
(4.1) benomila (17.804-35-2), (4.2) carbendazim (10.605-21-7), (4.3) clorfenazol
(3574-96-7) (4.4) dietofencarb (87.130-20-9), (4.5) etaboxam (162.650-77-3),
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(4.6) fluopicolida (239.110-15-7), (4.7) fuberidazol (3.878-19-1), (4.8)
pencicurona (66.063-05-6), (4.9) tiabendazol (148-79-8), (4.10) tiofenato-metila
(23.564-05-8), (4.11) tiofenato (23.564-06-9), (4.12) zoxamida (156.052-68-5) e
(4.13) 5-cloro-7-(4-metilpiperidin-1-il)-6-(2,4,6-trifluorofenil)[1,2,4]triazol[1,5-
alpirimidina (214.706-53-3).

(5) compostos capazes de possuir uma ag¢ao multilocal, por
exemplo, (5.1) a mistura Bordeaux (8.011-63-0), (5.2) captafol (2.425-06-1),
(5.3) captan (133-06-2) (conhecido a partir do documento WO 02/12172), (5.4)
clorotalonil (1.897-45-6), (5.5), hidréxido de cobre (20.427-59-2), (5.6) naftenato
de cobre (1.338-02-9), (5.7) 6xido de cobre (1.317-39-1), (5.8) oxicloreto de
cobre (1.332-40-7), (5.9) sulfato de cobre (**) (7.758-98-7), (5.10) diclofluanida
(1.085-98-9), (5.11) ditianon (3.347-22-6), (5.12) dodina (2.439-10-3), (5.13)
base livre de dodina, (5.14) ferbam (14.484-64-1), (5.15) fluorofolpet (719-96-
0), (5.16) folpet (133-07-3), (5.17) guazatina (108.173-90-6), (5.18) acetato de
guazatina, (5.19) iminoctadina (13.516-27-3), (5.20) albesilato de iminoctadina
(169.202-06-6), (5.21) triacetato de iminoctadina (57.520-17-9), (5.22)
mancobre (53.988-93-5), (5.23) mancozeb (2.234.562), (5.24) maneb (12.427-
38-2), (5.25) metiram (9.006-42-2), (5.26) metiram de zinco (9.006-42-2), (5.27)
oxina cobre (10.380-28-6), (5.28) propamidina (104-32-5), (5.29) propineb
(12.071-83-9), (5.30) enxofre e preparagbes de enxofre incluindo o
polissulfureto de calcio (7.704-34-9), (5.31) tiram (137-26-8), (5.32) tolilfluanid
(731-27-1), (5,33) zineb (12.122-67-7), (5.34) ziram (137-30-4) e seus sais.

(6) compostos capazes de induzir uma defesa do hospedeiro, por
exemplo, (6.1) o acibenzolar-S-metila (135.158-54-2), (6.2) isotianila (224.049-
04-1), (6.3) probenazol (27.605-76-1) e (6.4) tiadinila (223.580-51-6).

(7) inibidores da biossintese de aminoacido e/ou proteina, por
exemplo, (7.1) o andoprim (23.951-85-1), (7.2) blasticidin-S (2.079-00-7), (7.3)
ciprodinil (121.552-61-2), (7.4) casugamicina (6.980-18-3), (7.5) hidrato de
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hidrocloreto de casugamicina (19.408-46-9), (7.6) mepenipirim (110.235-47-7) e
(7.7) pirimetanil (53.112-28-0).

(8) inibidores da produgcao de ATP, por exemplo, (8.1) o acetato
de fenantin, (900-95-8), (8.2) cloreto de fenantin (639-58-7), (8.3) hidréxido de
fenantin (76-87-9), (8.4) e siltiofam (175.217-20-6).

(9) inibidores da sintese de parede celular, por exemplo, (9,1) o
bentiavalicarb (177.406-68-7), (9.2) dimetomorf (110.488-70-5), (9,3) flumorf
(211.867-47-9), (9.4) iprovalicarb (140.923-17-7), (9.5) mandipropamida
(374.726-62-2), (9.6) polioxinas (11.113-80-7), (9.7) polioxorim (22.976-86-9),
(9.8) validamicina A (37.248-47-8) e (9.9) valifenalato (283.159-94-4; 283.159-
90-0).

(10) inibidores da sintese de lipidio € de membrana, por exemplo,
(10.1) a bifenila (92-52-4), (10.2) cloroneb (2.675-77-6), (10.3) diclorana (99-30-
9), (10.4) edifenfos (17.109-49-8), (10.5) etridiazol (2.593-15-9), (10.6) iodocarb
(55.406-53-6), (10.7) ipobenfés (26.087-47-8), (10.8) isoprotiolano (50.512-35-
1), (10.9) propamocarb (25.606-41-1), (10.10) cloreto de propamocarb (25.606-
41-1), (10.11) protiocarb (19.622-08-3), (10.12) pirazofés (13.457-18-6), (10.13)
quintozeno (82-68-8), (10.14) tecnazeno (117-18-0) e (10.15) tolclofés-metila
(57.018-04-9).

(11) inibidores da biossintese de melanina, por exemplo, (11.1) o
carpropamida (104.030-54-8), (11.2) diclocimet (139.920-32-4), (11.3) fenoxanil
(115.852-48-7), (11.4) ftalida (27.355-22-2), (11.5) piriquilon (57.369-32-1) e
(11.6) triciclazol (41.814-78-2).

(12) inibidores da sintese de acido nucléico, por exemplo, (12.1)
benalaxil (71.626-11-4), (12.2) benalaxi-M (98.243-83-5) (12.3) bupirimato
(41.483-43-6), (12.4) clozelacon (67.932-85-8), (12.5) dimetirimol (5.221-53-4),
(12.6) etirimol (23.947-60-6), (12.7) furalaxil (57.646-30-7), (12.8) himexazol
(10.004-44-1), (12.9) metalaxil (57.837-19-1), (12.10) metalaxil -M (70.630-17-
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0), (12.11) ofurace (58.810-48-3), (12.12) oxadixil (77.732-09-3) e (12.13) &cido
oxolinico (14698-29-4).

(13) inibidores da transdugédo de sinal, por exemplo, (13.1) o
clozolinato (84.332-86-5), (13.2) fenpiclonil (74.738-17-3), (13.3) fludioxonil
(131.341-86-1), (13.4) iprodiona (36.734-19-7), (13.5) procimidona (32.809-16-
8), (13.6) quinoxifen (124.495-18-7) e (13.7) vinclozolina (50.471-44-8).

(14) compostos capazes de agir como um desacoplador como,
por exemplo, (14.1) o binapacril (485-31-4), (14.2) dinocap (131-72-6), (14.3)
ferimzona (89.269-64-7), (14.4) fluazinam (79.622-59-6) e (14.5) meptildinocap
(131-72-6).

(15) compostos adicionais como, por exemplo, (15.1) 1-(4-{4-
[(5R)-5-(2,6-difluorofenil)-4,5-diidro-1,2-oxazol-3-il-1,3-tiazol-2-il}piperidina-1-il)-
2-[5-metil-3-(trifluorometil)-1H-pirazol-1-iljetanona, (15.2) 1-[(4-
metoxifenoxi)metil]-2,2- dimetilpropil 1H-imidazol-1-carbotioato (111.227-17-9),
(15.3) 2,3,5,6-tetracloro-4-(metilsulfonil)piridina (13.108-52-6) , (15.4) 2,3-
dibutil-6-clorotieno[2, 3-d]pirimidin-4(3H)-ona (221.451-58-7), (15.5) 2-[5-metil-3-
(trifluorometil)-1H-pirazol-1-il]-1-(4-{4-[(5R)-5-fenil-4,5-diidro-1,2-oxazol-3-il]-1,3-
tiazol-2-il}piperidina-1-il)etanona, (15.6) 2-butoxi-6-iodo-3-propil-4H-cromen-4-
ona, (15.7) 2-fenilfenol e sais (90-43-7), (15.8) 3,4,5-tricloropiridina-2,6-
dicarbonitrila (17.824-85-0), (15.9) 3-[5-(4-clorofenil)-2,3-dimetilisoxazolidin-3-il]
piridina, (15.10) 3-cloro-5-(4-clorofenil)-4-(2,6-difluorofenil)-6-metilpiridazina,
(15.11)  4-(4-clorofenil)-5-(2,6-difluorofenil)-3,6-dimetilpiridazina, (15.12) 5-
amino-1,3 4-tiadiazol-2-tiol, (15.13) 5-cloro-N’-fenil-N’-prop-2-in-1-iltiofeno-2-
sulfonoidrazida (134-31-6), (15.14) 5-metil-6-octil-3,7-diidro[1,2,4]triazol[1,5-
a]pirimidin-7-amina, (15.15) ametoctradin (865.318-97-4), (15.16) bentiazol
(21.564-17-0), (15.17) betoxazin (163.269-30-5), (15.18) capsimicin (70.694-08-
5), (15.19) carvona (99-49-0), (15.20) quinometinato (2439-01-2), (15.21)
clazafenona (688.046-61-9), (15.22) cufraneb (11.096-18-7), (15.23)
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ciflufenamida (180.409-60-3), (15.24) cimoxanil (57.966-95-7), (15.25)
ciprosulfamida (221.667-31-8), (15.26) dazomet (533-74-4), (15.27) debacarb
(62.732-91-6), (15.28) diclorfeno (97-23-4), (15.29) diclomezina (62.865-36-5),
(15.30) difenzoquat (43222-48-6), (15.31) metilsulfato de difenzoquat (43.222-
48-6), (15.32) difenilamina (122-39 -4), (15.33) ecomate, (15.34) (2Z)-3-amino-
2-ciano-3-fenilprop-2-enoato de etila, (15.35) flumetover (154.025-04-4), (15.36)
fluoroimida (41.205-21-4), (15.37) flusulfamida (106.917-52-6), (15.38) flutianil
(304.900-25-2), (15.39) fosetil aluminio (39.148-24-8), (15.40)'fosetil calcio,
(15.41) fosetil sédio (39.148-16-8), (15.42) hexaclorobenzeno (118-74-1),
(15.43) irumamicina (81.604-73-1), (15.44) metassulfocarb (66.952-49-6),
(15.45) isotiocianato de metila (556-61-6), (15.46) metrafenona (220.899-03-6),
(15.47) mildiomicina (67.527-71-3), (15.48) N-(4-clorobenzil)-3-[3-metoxi-4-
(prop-2-in-1-iléxi)fenillpropanaimida, (15.49) N-[(4-clorofenil)(ciano)metil}-3-[3-
methéxi-4-(prop-2-in-1-iléxi)fenillpropanamida, (15.50) N-[(5-bromo-3-
cloropiridin-2-il)metil]-2,4-dicloropiridina-3-carboxamida, (15.51) N-[1-(5-bromo-
3-cloropiridin-2-il)etil}]-2,4-dicloropiridina-3-carboxamida, (15.52) N-[1-(5-bromo-
3-cloropiridin-2-il)etil]-2-fluor-4-iodopiridina-3-carboxamida,  (15.53)  N-{(E)-
[(ciclopropilmetdxi)imino][6-(difluorometéxi)-2,3-difluorofenilimetil}-2-
fenilacetamida, (15.54) N-{(Z)-[(ciclopropilmetoxi)imino][6-(difluorometdxi)-2,3-
difluorofenilmetil}-2-fenilacetamida (221.201-92-9), (15.55) natamicina (7681-
93 -8), (15.56) dimetilditiocarbamato de niquel (15.521-65-0), (15.57) nitrotal
isopropilico (10.552-74-6), (15,58) N-metil-2-(1-{[5-metil-3-(trifluormetil)-1H-
pirazol-1-ilJacetil}piperidina-4-il)-N-[(1R)-1,2,3,4-tetra-hidronaftalen-1-il]-1,3-
tiazol-4-carboxamida, (15.59) N-metil-2-(1-{[5-metil-3-(trifluorometil)-1H-pirazol-
1-ilJacetil}piperidin-4-il)-N-(1,2,3,4-tetra-hidronaftalen-1-il)-1,3-tiazol-4-
carboxamida, (15.60) octilinona (26.530-20-1), (15.61) oxamocarb (917.242-12-
7), (15.62) oxifentiina (34.407-87-9), (15.63) pentaclorofenol e sais (87-86-5),
(15.64) {6-[({[(1-metil-1H-tetrazol-5-il)(fenil)metilideno]amino}oxi)metil}piridin-2-
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illcarbamato de pentila, (15.65) acido fenazin-1-carboxilico, (15.66) fenotrina,
(15.67) acido fosforico e seus sais (13.598-36-2), (15.68) fosetilato de
propamocarb, (15.69) propanosina de sodio (88.498-02-6), (15.70) proquinazid
(189.278-12-4), (15.71) pirrolnitrina (1.018-71-9) (conhecido a partir de EP-A 1
559 320), (15.72) quinolin-8-ol (134-31-6), (15.73) sulfato de quinolin-8-ol (2:1)
(sal) (134-31-6), (15.74) fenpirazamina (473.798-59-3), (15.75) tebufloquin
(376.645-78-2), (15.76) tecloftalam (76.280-91-6), (15.77) tolnifanida (304.911-
98-6), (15.78) triazoxida (72.459-58-6), (15.79) triclamida (70.193-21-4), (15.80)
zarilamid (84.527-51-5) e seus sais.

A composicdo, de acordo com a presente invengdo, que
compreende uma mistura de um composto de Férmula (I) com um composto
bactericida, também pode ser particularmente vantajosa. Os exemplos de
associacao de mistura bactericida apropriadas podem ser selecionados a partir
da seguinte lista: bronopol, diclorofeno, nitrapirina, dimetilditiicarbamato de
niquel, casugamicina, octilinona, acido furancarboxilico, oxitetraciclina,
probenazol, estreptomicina, tecloftalam, sulfato de cobre e outras preparagoes
de cobre.

O composto de Férmula (i) e a composigdo fungicida, de acordo
com a presente invengado, também 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 invengéo, &
fornecido um método para o controle curativo ou preventivo de fungos
fitopatogénicos de plantas ou culturas, caracterizado pelo fato de que um
composto de Férmula (I) ou uma composicdo fungicida, de acordo com a
presente invengao, é aplicada a semente, a planta ou ao fruto da planta ou ao
solo em que a planta cresce ou é desejavel que cresgca. O método de
tratamento de acordo com a presente invengdo também pode ser util para

tratar o material de propagagao, tal como tubérculos ou rizomas, mas também
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sementes, mudas ou mudas transplantadas e plantas, ou plantas
transplantadas. Este método de tratamento também pode ser util para tratar as
raizes. O método de tratamento de acordo com a presente invengdo tambéem
pode ser util para tratar as partes aéreas da planta, tal como troncos, caules ou
talos, folhas, flores e frutos da planta em questao.

Dentre as plantas que podem ser protegidas pelo método de
acordo com a presente invengao, pode ser feita mengao ao algodéo; linho;
vinha; culturas de frutos ou vegetais tais como Rosaceae sp. (p;>r exemplo,
frutos com carogo tais como macgas e peras, mas também frutos de um carogo
tais como damasco, améndoa e péssegos), Ribesioidae sp., Junglandaceae
sp., Betulaceae sp., Anacardiaceae sp., Fagaceae sp., Moraceae sp., Oleaceae
sp., Actinidaceae sp., Lauraceae sp., Musaceae sp. (por exemplo, bananeiras e
bananas tipo plantain), 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); culturas maiores 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.
(por exemplo, batatas), Chenopodiaceae sp. (por exemplo, raizes de
beterraba); Elaeis sp. (por exemplo, 6leo de palma); horticulturas e culturas em
florestas; bem como homélogos geneticamente modificados destas culturas.

O método de tratamento de acordo com a presente invengao pode
ser utilizado no tratamento dos organismos geneticamente modificados
(GMOs), por exemplo, vegetais ou sementes. Os vegetais geneticamente

modificados (ou plantas transgénicas) sdo vegetais em que um gene
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heterélogo foi integrado estavelmente no genoma. A expressdo “gene
heter6logo” significa essencialmente um gene que é fornecido ou montado fora
do vegetal e entdo introduzido no genoma nuclear, do cloroplasto ou
mitocondrial e fornece a planta transformada novas ou melhores propriedades
agronbmicas ou outras propriedades pela expressdo de uma proteina ou
polipeptideo de interesse ou pela regulagdo negativa ou pelo silenciamento de
outro(s) gene(s) que estdo presentes no vegetal (utilizando, por exemplo, a
tecnologia antisenso, tecnologia de co-supresééo ou RNA de interferéncia —
tecnologia do RNAI). Um gene heter6logo que esta localizado no genoma
também é denominado um transgene. Um transgene que é definido por sua
localizagao particular no genoma vegetal € denominado uma transformagéo ou
um evento transgénico.

Dependendo das espécies vegetais ou dos cultivares vegetais,
sua localizagdo e condigbes de crescimento (solos, clima, periodo de
vegetacao, dieta), o tratamento de acordo com a presente invengao também
pode resultar em efeitos superaditivos (“sinérgicos”). Portanto, por exemplo, as
taxas de aplicagéo reduzidas e/ou a ampliagéo do espectro de atividade e/ou
um aumento na atividade dos compostos e composi¢gdes ativas que podem ser
utilizadas de acordo com a presente invengdo, melhor crescimento vegetal,
maior toleréncia as temperaturas altas ou baixas, maior tolerancia a aridez ou
ao teor de agua ou sal do solo, maior desempenho de florescimento, colheita
mais facil, maturacdo acelerada, maiores rendimentos da colheita, frutos
maiores, maior altura do vegetal, cor da folha mais verde, florescimento
precoce, maior qualidade e/ou um valor nutricional maior dos produtos
colhidos, maior concentracéo de aglcar dentro dos frutos, melhor estabilidade
de armazenamento e/ou processabilidade dos produtos colhidos séo possiveis,
que excedem os efeitos que eram realmente os esperados.

Em determinadas taxas de aplicagdo, as combinagdes do
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composto ativo de acordo com a presente invengéo também podem possuir um
efeito de fortificagdo nos vegetais. Consequentemente, elas também sé&o
apropriadas para a mobilizagdo do sistema de defesa no vegetal contra o
ataque pelo fungo e/ou microorganismo e/ou virus fitopatogénico indesejavel.
Isto pode, caso apropriado, ser uma das razdes da maior atividade das
combinagdes de acordo com a presente invengao, por exemplo, contra o fungo.
As substancias de fortificacdo do vegetal (indugdo da resisténcia) devem ser
entendidas como significando, no presente contexto, aquelas substancias ou as
combinagdes de substancias que sdo capazes de estimular o sistema de
defesa dos vegetais de tal modo que, quando subsequentemente inoculado
com o fungo e/ou os microorganismos e/ou os virus fitopatogénicos
indesejados, os vegetais tratados mostram um grau substancial de resisténcia
a estes fungos e/ou microorganismos e/ou virus fitopatogénico indesejados. No
presente caso, o fungo e/ou microorganismos e/ou virus fitopatogénicos
indesejados devem ser entendido significando o fungo, a bactéria e o virus
fitopatogénico. Portanto, as substancias de acordo com a presente invengao
podem ser empregadas para a protegdo de vegetais contra o ataque dos
patébgenos mencionados acima dentro de certo periodo de tempo apoés o
tratamento. O periodo de tempo cuja protecdo €& realizada se prolonga, em
geral, de 1 a 10 dias, de preferéncia, de 1 a 7 dias, ap6s o tratamento dos
vegetais com os compostos ativos.

Os cultivares de vegetais e os vegetais que devem, de
preferéncia, ser tratados de acordo com a presente invengéo incluem todos os
vegetais que possuem o material genético que proporciona tragos Uteis,
particularmente  vantajosos para estes vegetais (caso obtido pela reprodugéo
e/ou por meios biotecnolégicos).

Os cultivares de vegetais e os vegetais que também devem ser

tratados de acordo com a presente invengao sao resistentes contra um ou mais
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problemas bidticos, isto &, ditos vegetais mostram uma melhor defesa contra as

pestes animais e microbianas, tal como contra os nematodos, insetos, acaros,
fungos fitopatogénicos, bactéria, virus e/ou viréides.

Os cultivares de vegetais e os vegetais que também podem ser
tratados de acordo com a presente invengdo sdo aqueles vegetais que sao
resistentes a um ou mais problemas biéticos. As condi¢gdes do problema biético
podem incluir, por exemplo, a aridez, a exposigcdo a baixa temperatura,
exposicdo ao calor, problema osmético, encharcamento, maior salinidade do
solo, maior exposicdo mineral, exposicdo ao ozdnio, alta exposicao a luz,
disponibilidade limitada de nutrientes de nitrogénio, disponibilidade limitada dos
nutrientes fosforosos, rejeicao da sombra.

Os cultivares de vegetais e os vegetais que também podem ser
tratados de acordo com a presente invencdo sdo aqueles vegetais
caracterizados pelas melhores caracteristicas de rendimento. O maior
rendimento em ditos vegetais pode ser resultado, por exemplo, da melhor
fisiologia do vegetal, crescimento e desenvolvimento, tal como a eficiéncia do
uso de agua, eficiéncia de retengdo de agua, melhor utilizagdo de nitrogénio,
melhor assimilagcdo do carbono, melhor fotossintese, melhor eficiéncia da
germinagdo e maturacdo acelerada. O rendimento pode ainda ser afetado pela
melhor arquitetura vegetal (sob condigdes de tensdo e nao tensao), incluindo,
mas nao limitado a, florescimento precoce, controle do florescimento para a
producdo de semente hibrida, vigor da muda, tamanho do vegetal, nimero e
distancia de internodos, crescimento da raiz, tamanho da semente, tamanho do
fruto, tamanho da vagem, nimero de vagem ou espiga, numero de semente
por vagem ou espiga, massa da semente, melhor preenchimento da semente,
dispersao reduzida da semente, deiscéncia da vagem reduzida e resisténcia ao

acamamento. Os tracos de rendimento adicionais incluem a composi¢cdo da

semente, tal como o teor de carboidrato, teor de proteina, teor de dleo e
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composigéo, valor nutricional, redu¢do em compostos antinutricionais, melhor
processabilidade e melhor estabilidade de armazenamento.

Os vegetais que podem ser tratados de acordo com a presente
invengao sado vegetais hibridos que ja expressam a caracteristica de heterose
ou vigor hibrido que resulta, em geral, no maior rendimento, vigor, saude e
resisténcia em relagao aos fatores de tensao bidticos e abidticos. Tais vegetais
sdo tipicamente fabricados ao cruzar uma linhagem progenitora de macho
estéril natural (a progenitora fémea) com outra linhagem progenitora de macho
fértil natural (o progenitor macho). A semente hibrida é tipicamente colhida a
partir dos vegetais de macho estéril e comercializadas aos cultivadores. Os
vegetais estéreis machos podem ser, algumas vezes, produzidos (por exemplo,
no milho) pelo despendoamento, isto €, a remogdo mecanica dos 6rgaos
reprodutivos macho (ou as flores macho) mas, tipicamente, a esterilidade do
macho é o resultado dos determinantes genéticos no genoma vegetal. Neste
caso e, especialmente quando a semente € o produto desejado a ser cultivado
a partir dos vegetais hibridos, é tipicamente util assegurar que a fertilidade do
macho nos vegetais hibridos € completamente restabelecida. Isto pode ser
realizado ao assegurar que o0s progenitores machos possuem genes
restabelecedores da fertilidade apropriados que sado capazes de restabelecer a
fertilidade do macho nos vegetais hibridos que contém os determinantes
genéticos responsaveis pela esteriidade do macho. Os determinantes
gehétiCos para a esterilidade do macho podem estar localizados no citoplasma.
Os exemplos da esterilidade macho citoplasmatica (CMS) foram, por exemplo,
descritos nas espécies de Brassica (documentos WO 1992/005251, WO
1995/009910, WO 1998/27806, WO 2005/002324, WO 2006/021972 e US
6.229.072). Entretanto, os determinantes genéticos para a esterilidade do
macho também podem estar localizados no genoma nuclear. Os vegetais

estéreis machos também podem ser obtidos pelos métodos biotecnolégicos do
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vegetal, tais como de engenharia genética. Um meio particularmente Util para a

obtengdo dos vegetais estéreis machos & descrito no documento WO
1989/10396 em que, por exemplo, uma ribonuclease, tal como a barnase é
expressa seletivamente nas camadas de células nos estames. A fertilidade
pode ser entdo restabelecida pela expressdo na camada de células de um
inibidor de ribonuclease, tal como o barstar (por exemplo, no documento WO
1991/002069).

Os cultivares de vegetais e os vegetais (obtidos pelos métodos
biotecnologicos vegetais, tais como de engenharia genética) que também
podem ser tratados de acordo com a presente invengéo sao vegetais tolerantes
a herbicidas, isto &, vegetais tornados tolerantes a um ou mais determinados
herbicidas. Tais vegetais podem ser obtidos por transformagao genética, ou
pela sele¢do de vegetais contendo uma mutagao que proporciona tal tolerancia
herbicida.

Os vegetais tolerantes ao herbicida séo, por exemplo, vegetais
tolerantes ao glifosato, isto é, vegetais tornados tolerantes ao glifosato
herbicida ou seus sais. Os vegetais podem ser produzidos tolerantes ao
glifosato através de meios diferentes. Por exemplo, os vegetais tolerantes ao
glifosato podem ser obtidos pela transformag¢do do vegetal com um gene
codificador da enzima 5-enolpiruvilchiquimato-3-fosfato sintase (EPSPS). Os
exemplos de tais genes EPSPS sdo o gene AroA (mutante CT7) da bactéria
Salmonella typhimurium (Comai et al., Science (1983), 221, 370-371), o gene
CP4 da bactéria Agrobacterium sp. (Barry et al., Curr. Topics Plant Physiol.
(1992), 7, 139-145), os genes que codificam uma petunia EPSPS (Shah et al.,
Science (1986), 233, 478-481), o tomate EPSPS (Gasser et al., J. Biol. Chem.
(1988), 263, 4280-4289), ou um Eleusine EPSPS (documento WO
2001/66704). Também pode ser um EPSPS mutado, conforme descrito, por
exemplo, nos documentos EP-A 0837944, WO 2000/066746, WO 2000/066747
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ou WO 2002/026995. Os vegetais tolerantes ao glifosato também podem ser
obtidos pela expressdo de um gene que codifica uma enzima glifosato 6xido
redutase conforme descrito nos documentos US 5.776.760 e US 5.463.175. Os
vegetais tolerantes ao glifosato também podem ser obtidos pela expressao de
um gene que codifica uma enzima glifosato acetil transferase conforme
descrito, por exemplo, nos documentos WO 2002/036782, WO 2003/092360,
WO 2005/012515 e WO 2007/024782. Os vegetais tolerantes ao glifosato
também podem ser obtidos pela selegdo de vegetais contendo mutagdes de
ocorréncia natural dos genes mencionados acima, conforme descrito, por
exemplo, nos documentos WO 2001/024615 ou WO 2003/013226. Outros
vegetais resistentes ao herbicida sédo, por exemplo, vegetais que sao
produzidos tolerantes aos herbicidas inibindo a enzima glutamina sintase, tal
como o bialafds, a fosfinotricina ou o glufosinato. Tais vegetais podem ser
obtidos pela expressdo de uma enzima detoxificante do herbicida ou uma
enzima glutamina sintase mutante que é resistente a inibi¢ado. Tal enzima
detoxificante eficiente &€ uma enzima que codifica uma fosfinotricina
acetiltransferase (tal como a proteina bar ou pat das espécies Streptomyces).
Os vegetais que expressam uma acetiltransferase fosfinotricina exégena sao,
por exemplo, descritos nos documentos US 5.561.236; US 5.648.477; US
5.646.024; US 5.273.894; US 5.637.489; US 5.276.268; US 5.739.082; US
5.908.810 e US 7.112.665.

Os vegetais tolerantes ao herbicida adicionais também sao
vegetais que sdo produzidos tolerantes aos herbicidas que inibbem a enzima
hidroxifenilpiruvatodioxigenase (HPPD). As hidroxifenilpiruvatodioxigenases
sd0 enzimas que catalisam a reagdo em que a para-hidroxifenilpiruvato (HPP)
é transformada em homogentisato. Os vegetais tolerantes aos inibidores HPPD
podem ser transformados com um gene que codifica uma enzima HPPD

resistente de ocorréncia natural ou um gene que codifica uma enzima HPPD
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mutada conforme descrito nos documentos WO 1996/038567, WO
1999/024585 e WO 1999/024586. A tolerancia dos inibidores HPPD também
pode ser obtida pela transformagao dos vegetais com os genes que codificam
determinadas enzimas que possibilitam a formag¢do de homogentisato apesar
da inibicdo da enzima HPPD nativa pelo inibidor de HPPD. Tais vegetais e
genes sao descritos nos documentos WO 1999/034008 e WO 2002/36787. A
tolerancia dos vegetais aos inibidores HPPD também pode ser melhorada pela
transformacao de vegetais com um gene que codifica uma enzima prefenato
desidrogenase em adigdo a um gene que codifica uma enzima tolerante ao
HPPD, conforme descrito no documento WO 2004/024928.

Ainda, os vegetais resistentes ao herbicida adicionais s&o
vegetais que sdo produzidos tolerantes aos inibidores da acetolactase sintase
(ALS). Os inibidores ALS conhecidos incluem, por exemplo, os herbicidas de
sulfoniluréia, imidazolinona, triazolopirimidinas, pirimidiniloxi(tio)benzoatos e/ou
sulfonilaminocarboniltriazolinona. As mutagdes diferentes na enzima ALS
(também conhecidas como acetohidroxiacido sintase, AHAS) sdo conhecidas
por conferir tolerancia aos diferentes herbicidas e grupos de herbicidas,
conforme descritos, por exemplo, em Tranel and Wright, Weed Science (2002),
50, 700 — 712, mas também nos documentos US 5.605.011, US 5.378.824, US
5.141.870 e US 5.013.659. A produgao dos vegetais tolerantes de sulfoniluréia
e dos vegetais tolerantes de imidazolinona é descrita nos documentos US
5.605.011; US 5.013.659; US 5.141.870; US 5.767.361; US 5.731.180; US
5.304.732; US 4.761.373; US 5.331.107; US 5.928.937; e US 5.378.824; e no
documento WO 1996/033270. Outros vegetais tolerantes de imidazolinona
também sao descritos, por exemplo, nos documentos WO 2004/040012, WO
2004/106529, WO 2005/020673, WO 2005/093093, WO 2006/007373, WO
2006/015376, WO 2006/024351 e WO 2006/060634. Os vegetais tolerantes de

sulfoniluréia e de imidazolinona adicionais também sao descritos, por exemplo,
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no documento WO 2007/024782.

Os vegetais tolerantes a imidazolinona e/ou sulfoniluréia podem
ser obtidos pela mutagénese induzida, pela selecdo em culturas de células na
presenca do herbicida ou reprodugdao da mutagdo, conforme descrito, por
exemplo, para as sojas no documento US 5.084.082, para o arroz no
documento WO 1997/41218, para o agucar de beterraba nos documentos US
5.773.702 e WO 1999/057965, para a alface no documento US 5.198.599, ou
para o girassol no documento WO 2001/065922.

Os cultivares de vegetais e os vegetais (obtidos pelos métodos
biotecnoldgicos vegetais, tais como de engenharia genética), que também
podem ser tratados de acordo com a presente invengdo, sédo vegetais
transgénicos resistentes aos insetos, isto é, vegetais tornados resistentes ao
ataque de determinados insetos alvo. Tais vegetais podem ser obtidos pela
transformagao genética, ou pela selecdo de vegetais contendo uma mutacéo
que proporciona tal resisténcia ao inseto.

Um “vegetal transgénico resistente ao inseto”, conforme utilizado
no presente, inclui qualquer vegetal que contém pelo menos um transgene que
compreende uma sequéncia codificadora que codifica:

(1) uma proteina cristal inseticida do Bacillus thuringiensis ou uma
porgdo do mesmo inseticida, tal como as proteinas de cristal inseticida listadas
por Crickmore et al., Microbiology and Molecular Biology Reviews (1998), 62,
807-813, atualizado por Crickmore et al., (2005) na nomenclatura da toxina do
Bacillus thuringiensis, online em: http://www.lifesci.sussex.ac.uk/Home/Neil_
Crickmore/Bt/), ou suas porgbes inseticidas, por exemplo, proteinas das
classes de proteina Cry como Cry1Ab, Cry1Ac, Cry1F, Cry2Ab, Cry3Aa ou
Cry3Bb ou suas porg¢des inseticidas; ou

(2) uma proteina cristal do Bacillus thuringiensis ou uma porgéo

do mesmo, que € inseticida na presenga de uma segunda proteina cristal do
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Bacillus thuringiensis ou uma porgdo do mesmo, tal como a toxina binaria
fabricada das proteinas cristal Cry34 e Cry35 (Moellenbeck et al., Nat.
Biotechnol. (2001), 19, 668 — 72; Schnepf et al., Applied Environm. Microbiol.
(2006), 71, 1765 - 1774); ou

(3) uma proteina inseticida hibrida que compreende as partes de
diferentes proteinas cristal inseticida do Bacillus thuringiensis, tal como um
hibrido das proteinas de (1) acima ou um hibrido das proteinas de (2) acima,
por exemplo, a proteina Cry1A.105 produzida pelo evento do milho MON98034
(documento WO 2007/027777); ou

(4) uma proteina de qualquer um de (1) a (3) acima, em que
alguns, particularmente, de 1 a 10 aminoacidos foram substituidos por outros
aminoacidos para obter uma maior atividade inseticida em uma espécie de
inseto alvo e/ou para expandir o intervalo das espécies de inseto alvo afetadas,

e/ou por causa das mudangas introduzidas na codificagdo do DNA durante a

clonagem ou a transformacgao, tal como a proteina Cry3Bb1 nos eventos do

milho MON863 ou MONB88017, ou a proteina Cry3A no evento do milho
MIR604;

(5) uma proteina inseticida secretada pelo Bacillus thuringiensis
ou Bacillus cereus ou uma porg¢éao inseticida do mesmo, tal como as proteinas
inseticidas vegetativas (VIP) listadas em: http://www.lifcsci.susscx.ac.uk/home/

Neil_Crickmore/Bt/vip.html, por exemplo, as proteinas da classe de proteina

- VIP3Aa; ou

(6) uma proteina secretada pelo Bacillus thuringiensis ou Bacillus
cereus que € inseticida na presenga de uma segunda proteina secretada do
Bacillus thuringiensis ou Bacillus cereus, tal como a toxina binaria constituida
das proteinas VIP1A e VIP2A (documento WO 1994/21795); ou

(7) uma proteina inseticida hibrida que compreende as partes de

diferentes proteinas secretadas diferentes pelo Bacillus thuringiensis ou
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Bacillus cereus, tal como um hibrido das proteinas em (1) acima ou um hibrido
de proteinas em (2) acima, ou

(8) uma proteina de qualquer um de (1) a (3) acima, em que
alguns, particularmente, de 1 a 10 aminoacidos foram substituidos por outros
aminodacidos para obter uma maior atividade inseticida em uma espécie de
inseto alvo e/ou para expandir o intervalo das espécies de inseto alvo afetadas,
elou por causa das mudancas introduzidas na codificagdo do DNA durante a
clonagem ou a transformagao (enquanto ainda codifica uma proteina
inseticida), tal como a proteina VIP3Aa no evento do algodao COT102.

Obviamente, um vegetal transgénico resistente ao inseto,
conforme utilizado no presente, também inclui qualquer vegetal que
compreende uma combinagdo de genes que codifica as proteinas de qualquer
uma das classes acima de 1 a 8. Em uma realizagdo, um vegetal resistente ao
inseto contém mais de um transgene que codifica uma proteina de qualquer
uma das classes acima de 1 a 8, para expandir o intervalo de espécies de
inseto alvo afetadas na utilizagdo de diferentes proteinas direcionadas em
diferentes espécies de insetos alvo, ou para atrasar o desenvolvimento da
resisténcia do inseto as plantas pela utilizacdo de diferentes proteinas
inseticidas nas mesmas espécies de inseto alvo, mas possuindo um diferente
mecanismo de acdo, tal como a ligacdo a diferentes sitios de ligagdo ao
receptor no inseto.

Os cultivares de vegetais e os vegetais (obtidos pelos métodos
biotecnologicos vegetais, tais como engenharia genética) que também podem
ser tratados de acordo com a presente invengdo séo tolerantes as tensdes
abidticas. Tais vegetais podem ser obtidos pela transformagéo genética ou pela
sele¢do de vegetais que contém uma mutagdo que proporciona tal resisténcia a
tensao. Os vegetais de tolerancia a tensao particularmente uteis incluem:

(a) vegetais que contém um transgene capaz de reduzir a
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expressao e/ou a atividade do gene poli(ADP ribose)polimerase (PARP) nas
células vegetais ou nos vegetais conforme descrito nos documentos WO
2000/004173 ou WO 2006/045633 ou PCT/EP 07/004142;

(b) vegetais que contém um transgene intensificador da tolerancia
a tensdo capaz de reduzir a expressdao e/ou a atividade dos genes que
codificam o PARG dos vegetais ou células vegetais, conforme descrito, por
exemplo, no documento WO 2004/090140;

(c) vegetais que contém um transgene intensificador da tolerancia
a tensdo que codifica uma enzima funcional vegetal da via de sintese da
nicotinamida adenina dinucleotideo selvagem incluindo a nicotinamidase,
nicotinato fosforribosiltransferase, acido nicotinico mononucleotideo adenil
transferase, nicotinamida adenina dinucleotideo sintetase ou nicotina amida
fosforribosiltransferase, conforme descrito, por exemplo, nos documentos WO
2006/032469 ou WO 2006/133827 ou PCT/EP 07/002433.

Os cultivares de vegetais e os vegetais (obtidos pelos métodos
biotecnoldgicos vegetais, tais como de engenharia genética) que também
podem ser tratados de acordo com a presente invengdo mostram uma
quahtidade, qualidade e/ou estabilidade de armazenamento alterada do
produto colhido e/ou propriedades alteradas dos ingredientes especificos do
produto colhido, tal como:

(1) vegetais transgénicos que sintetizam um amido modificado,
que, em suas caracteristicas fisico-quimicas, em particular, o teor de amilose
ou a proporg¢ao de amilose/ amilopectina, o grau de ramificagéo, o comprimento
de cadeia médio, a distribuicdo da cadeia lateral, o comportamento da
viscosidade, a forga gelificante, o tamanho do grdo de amido e/ou a morfologia
do grao de amido sdo mudadas em comparagdo com o amido sintetizado nas
plantas ou células vegetais do tipo selvagem, tal que isto € mais apropriado

para aplicagbes especiais. Ditos vegetais transgénicos que sintetizam um
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amido modificado estao descritos, por exemplo, nos documentos EP 0.571.427,
WO 1995/004826, EP 0.719.338, WO 1996/15248, WO 1996/19581, WO
1996/27674, WO 1997/11188, WO 1997/26362, WO 1997/32985, WO
1997/42328, WO 1997/44472, WO 1997/45545, WO 1998/27212, WO
1998/40503, WOQ99/58688, WO 1999/58690, WO 1999/58654, WO
2000/008184, WO 2000/008185, WO 2000/008175, WO 2000/28052, WO
2000/77229, WO 2001/12782, WO 2001/12826, WO 2002/101059, WO
2003/071860, WO 2004/056999, WO 2005/030942, WO 2005/030941, WO
2005/095632, WO 2005/095617, WO 2005/095619, WO 2005/095618, WO
2005/123927, WO 2006/018319, WO 2006/103107, WO 2006/108702, WO
2007/009823, WO 2000/22140, WO 2006/063862, WO 2006/072603, WO
2002/034923, EP 06090134.5, EP 06090228.5, EP 06090227.7, EP
07090007.1, EP 07090009.7, WO 2001/14569, WO 2002/79410, WO
2003/33540, WO 2004/078983, WO 2001/19975, WO 1995/26407, WO
1996/34968, WO 1998/20145, WO 1999/12950, WO 1999/66050, WO
1999/53072, US 6.734.341, WO 2000/11192, WO 1998/22604, WO
1998/32326, WO 2001/98509, WO 2001/98509, WO 2005/002359, US
5.824.790, US 6.013.861, WO 1994/004693, WO 1994/009144, WO
1994/11520, WO 1995/35026, WO 1997/20936;

(2) vegetais transgénicos que sintetizam polimeros de carboidrato
ndo amido ou que sintetizam polimeros de carboidrato de ndao amido com
brbpriedades alteradas em comparagdo com os vegetais do tipo selvagem sem
modificacdo genética. Os exemplos sdo os vegetais que produzem a
polifrutose, especiaimente do tipo inulina e levan, conforme descrito nos
documentos EP 0.663.956, WO 1996/001904, WO 1996/021023, WO
1998/039460, e WO 1999/024593, vegetais que produzem alfa 1,4 glicanos,
conforme descrito nos documentos WO 1995/031553, US 2002/031826, US
6.284.479, US 5.712.107, WO 1997/047806, WO 1997/047807, WO




10

1997/047808 e WO 2000/014249, vegetais que produzem alfa-1,6 ramificado
alfa-1,4-glicanos, conforme descrito no documento WO 2000/73422, vegetais
que produzem alternan, conforme descrito nos documentos WO 2000/047727,
EP 06077301.7, US 5.908.975 e EP 0.728.213;

(3) vegetais transgénicos que produzem hialuronan, por exemplo,
como os descritos nos documentos WO 2006/032538, WO 2007/039314, WO
2007/039315, WO 2007/039316, JP 2006/304779 e WO 2005/012529.

Os cultivares de vegetais e os vegetais (obtidos pelos métodos
biotecnolégicos vegetais, tais como de engenharia genética) que também

podem ser tratados de acordo com a presente invengao sdo os vegetais, tais

-como os vegetais de algodao, com caracteristicas de fibra alteradas. Tais
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vegetais podem ser obtidos pela transformagédo genética ou pela selegéo de
vegetais que contém uma mutagéo que proporciona tais caracteristicas de fibra
alteradas e incluem: |

(a) vegetais, tais como os vegetais de algodao, contendo uma
forma alterada de genes de celulose sintase, conforme descrito no documento
WO 1998/000549;

(b) vegetais, tais como os vegetais de algodao, contendo uma
forma alterada de acidos nucléicos homoélogos do rsw2 ou rsw3 conforme
descrito no documento WO 2004/053219;

(c) vegetais, tais como os vegetais de algoddao, com uma maior
expressao de sacarose fosfato sintase, conforme descrito no documento WO
2001/017333;

(d) vegetais, tais como os vegetais de algodao, com uma maior
expressao de sacarose sintase, conforme descrito no documento WO
02/45485;

(e) vegetais, tais como os vegetais de algodao, em que o tempo

de ativagdo plasmodesmatal na base da célula da fibra & alterado, por
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exemplo, através da regulagdo negativa da fibrasseletiva B 1,3-glucanase,
conforme descrito no documento WO 2005/017157;

(f) vegetais, tais como os vegetais de algodéo, possuindo fibras
com reatividade alterada, por exemplo, através da expressdo do gene N-
acetilglicosamina transferase, incluindo os genes nodC e quitinsintase,
conforme descrito no documento WO 2006/136351.

Os cultivares de vegetais e os vegetais (obtidos pelos métodos
biotecnoldgicos vegetais, tais como de engenharia genética) que tambeém
podem ser tratados de acordo com a presente invengdo sdo os vegetais, tais
como as sementes oleaginosas de colza ou os vegetais de Brassica
relacionados, com caracteristicas de perfil de 6leo alteradas. Tais vegetais
podem ser obtidos pela transformagao genética ou pela selecdo de vegetais
que contém uma mutagdo que proporciona tais caracteristicas de oleo
alteradas e incluem:

(a) vegetais, tais como as plantas de sementes oleaginosas de
colza, produzindo 6leo que possui um alto teor de acido oléico, conforme
descrito, por exemplo, nos documentos US 5.969.169, US 5.840.946 ou US
6.323.392 ou US 6.063.947;

(b) vegetais, tais como as plantas de sementes oleaginosas de
colza, produzindo 6leo que possui um baixo teor de acido linolénico, conforme
descrito nos documentos US 6.270.828, US 6.169.190 ou US 5.965.755;

(c) vegetais, tais como as plantas de sementes oleaginosas de
colza, produzindo 6leo que possui um baixo nivel de &cidos graxos saturados,
conforme descrito, por exemplo, no documento US 5.434.283.

Os vegetais transgénicos particularmente uteis que podem ser
tratados de acordo com a presente invengdo sao os vegetais que
compreendem um ou mais genes que codificam uma ou mais toxinas, tais

como as seguintes que sao comercializadas com os nomes comerciais Yield
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Gard® (por exemplo, milho, algoddo, sementes de soja), KnockOut® (por

exemplo, milho), BiteGard® (por exemplo, milho), Bt-Xtra® (por exemplo, milho),
StarLink® (por exemplo, milho), Bollgard® (algodo), Nucotn® (algodao), Nucotn
33B® (algodao), NatureGard® (por exemplo, milho), Protecta® e Newleaf®
(batata). Os exemplos de vegetais tolerantes ao herbicida que podem ser
mencionados sao as variedades de milho, variedades de algodao e variedades
de semente de soja que sdo comercializadas com o nome comercial de
Roundup Ready® (tolerancia ao glifosato, por exemplo, milho, algodao,
sementes de soja), Liberty Link® (tolerancia a fosfinotricina, por exemplo, a
semente oleaginosa de colza), IMI® (tolerancia & imidazolinonas) e STS®
(tolerancia as sulfoniluréias, por exemplo, o milho). Os vegetais resistentes ao
herbicida (vegetais gerados do modo convencional para a tolerancia herbicida)
que podem ser mencionados incluem as variedades comercializadas com o
nome de Clearfield® (por exemplo, milho).

Os vegetais transgénicos particularmente uteis que podem ser
tratados de acordo com a presente invengdo sdo os vegetais que contém os
eventos de transformagdo ou a combinagéo dos eventos de transformacao, que
estao listados, por exemplo, nas bases de dado a partir das diversas agéncias
regulatérias nacional e regional (vide, por exemplo, http://gmoinfo.jrc.it/gmp_
browse.aspx e http://www.agbios.com/dbase.php).

Entre as doengas de vegetais ou culturas que podem ser
controladas pelo método de acordo com a presente invencgéo, pode ser feita
mengao a:

Doencgas do oidio, tais como:

- Doenga da Blumeria, causada, por exemplo, pela Blumeria
graminis,

- Doengca da Podosphaera, causada, por exemplo, pela

Podosphaera leucotricha;
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- Doengca da Sphaerotheca, causada, por exemplo, pela

Sphaerotheca fuliginea;

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

Doengas da Ferrugem, tais como:

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

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

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

- Doenca da Puccinia, causada, por exemplo, pela Puccinia
recondite, Puccinia graminis ou Puccinia striiformis;

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

Doencas de oomicetes, tais como:

- Doenga da Albugo, causada, por exemplo, pela Albugo candida;

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

- Doenca da Peronospora, causada, por exemplo, pela
Peronospora pisi ou P. brassicae,

- Doenga da Phytophthora, causada, por exemplo, pela
Phytophthora infestans;

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

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

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

ultimum
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Doengas da mancha foliar, mancha-aquosa foliar e deterioragéao

foliar tais como:

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

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

- Doengca da Cladiosporum, causada, por exemplo, pela
Cladiosporum cucumerinum;,

- Doenga da Cochliobolus, causada, por exemplo, pela
Cochliobolus sativus (Conidiaform. Drechslera, Sin. Helminthosporium) ou
Cochliobolus miyabeanus;

- 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,

- Doencga da Glomerella, causada, por exemplo, pela Glomerella
cingulata;

- Doenga da Guignardia, causada, por exemplo, pela Guignardia
bidwelli;

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

- Doenca da Magnaporthe, causada, por exemplo, pela




10

15

20

25

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 ou Pyrenophora tritici repentis;

- Doen¢a da Ramularia, causada, por exemplo, pela Ramularia
collo-cygni ou Ramularia areola;

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

- Doenca da Septoria, causada, por exemplo, pela Septoria apii ou
Septoria lycopercisi;

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

incarnata;

- Doengca da Venturia, causada, por exemplo, pela Venturia
inaequalis;

Doencas da raiz e do caule, tais como:

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

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

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

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

- Doengas do Sarocladium, causadas, por exemplo, pelo
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Sarocladium oryzae;

- Doencgas Sclerotium, causadas, por exemplo, pela Sclerotium
oryzae,

- Doengca da Tapesia, causada, por exemplo, pela Tapesia
acuformis;

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

Doencgas da espiga e da panicula, tal como:

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

Spp.;

- 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;

- Doenga da Fusarium, causada, por exemplo, pela Fusarium
culmorum;

- Doencga da Gibberella, causada, por exemplo, pela Gibberella
zeae,

Doenca da Monographella, causada, por exemplo, pela
Monographella nivalis;

Doenca da fuligem e dos esporos, tais como:

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

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

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

occulta;
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- Doenga da Ustilago, causada, por exemplo, pela Ustilago nuda;
Doencas da decomposigao do fruto e do mofo, tais como:

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

flavus;

- Doenca da Botrytis, causada, por exemplo, pela Botrytis cinerea,

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

- Doenga do Rhizopus, causada, por exemplo, pela Rhizopus
stolonifer,

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

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

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

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

- Doenga da Aphanomyces, causada, por exemplo, pela
Aphanomyces euteiches,

- Doenga da Ascochyta, causada, por exemplo, pela Ascochyta
lentis;

- Doenca da Aspergillus, causada, por exemplo, pela Aspergillus
flavus,

- Doenca da Cladosporium, causada, por exemplo, pela
Cladosporium herbarum;

- Doeﬁga da Cochliobolus, causada, por exemplo, pela
Cochliobolus sativus (Conidiaform: Drechslera, Sin: Helminthosporium),

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

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

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

- Doenga da Macrophomina, causada, por exemplo, pela
Macrophomina phaseolina;

- Doenca da Monographella, causada, por exemplo, pela
Monographella nivalis;

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

- Doenga da Phoma, causada, por exemplo, pela Phoma lingam;,

- Doenga de Phomopsis, causada, por exemplo, pela Phomopsis
sojae;

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

- Doenga da Pyrenophora, causada, por exemplo, pela
Pyrenophora graminea;

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

oryzae,

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

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

- Doenga do Rhizopus, causada, por exemplo, pela Rhizopus
orizae,

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

rolfsii;
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- Doenca da Septoria, causada, por exemplo, pela Septoria

nodorum;

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

- Doenga da Venturia, causada, por exemplo, pela Venturia
dahliae;

Doengas do cancro, da giesta e da doencga progressiva, tal como:

- Doenga da Nectria, causada, por exemplo, pela Nectria
galligena;

Doencgas da deterioragéo, tal como:

- Doencga da Monilinia, causada, por exemplo, pela Monilinia laxa;

Doengas da pustula da folha ou do enrolamento da folha, tal
como:

- Doenca da Exobasidium, causada, por exemplo, pela
Exobasidium vexans;

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

deformans;

Doenca do declinio das plantas de madeira, tais como:

- Doenga da Esca, causada, por exemplo, pela Phaemoniella
clamydospora;

- Doenga da Eutypa, causada, por exemplo, pela Eutypa lata,

- Doenga da Ganoderma, causada, por exemplo, pela Ganoderma
boninense;

- Doencas da Rigidoporus, causada por exemplo, pela
Rigidoporus lignosus,

Doencas das flores e das sementes, tal como:

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

Doengas do tubérculo, tal como:
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- Doenca da Rhizoctonia, causada, por exemplo, pela Rhizoctonia
solani,

- Doenga do Helminthosporium, causada, por exemplo, pela
Helminthosporium solani;

Doencgas da hérnia das cruciferas, tais como:

- Doenga da Plasmodiophora, causada, por exemplo, pela
Plamodiophora brassicae;

Doencas causadas por organismos bacterianos, tais como:

- a espécie Xanthomanas, por exemplo, Xanthomonas campestris
pv. oryzae,

- as espécies de Pseudomonas, por exemplo, Pseudomonas
syringae pv. lachrymans;

- as espécies de Erwinia, por exemplo, a Erwinia amylovora.

A composicao de acordo com a presente invengdo também pode
ser utilizada contra as doengas fungicas sujeitas a crescerem sobre ou dentro
de troncos. O termo “tronco” significa todos os tipos de espécies de madeira, e
todos os tipos de trabalho nesta madeira destinada para a construgéo, por
exemplo, madeira sélida, madeira de alta densidade, madeira laminada e
compensada. O método para o tratamento do tronco, de acordo com a
presente invengao consiste principalmente em colocar em contato um ou mais

compostos da presente invengdo ou uma composi¢ao de acordo com a

presente invencgdo; isto inclui, por exemplo, a aplicacdo direta, aspersdo,

imersao, injegdo ou quaisquer outros meios apropriados.

A dose do composto ativo geralmente aplicada no método de
tratamento de acordo com a presente invengao é, em geral e vantajosamente,
de 10 a 800 g/ha, de preferéncia, de 50 a 300 g/ha, para aplicacbes no
tratamento foliar. A dose de substancia ativa aplicada €, em geral e

vantajosamente, de 2 a 200 g por 100 kg de semente, de preferéncia, de 3 a
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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 de acordo com a presente
invengao. Um técnico no assunto sabera como adaptar as doses de aplicagéo,
notavelmente de acordo com a natureza da planta ou da cultura a ser tratada.

Os compostos ou misturas, de acordo com a presente invengao,
também podem ser utilizados para a preparagao da composi¢ao util para tratar
de maneira curativa ou preventiva as doengas fungicas animais ou humanas
tais como, por exemplo, micoses, dermatoses, doengas de Trichophyton e
candidiases ou doengas causadas por Aspergillus spp., por exemplo,
Aspergillus fumigatus.

Os diversos aspectos da presente invengdo serdao agora
ilustrados com referéncia a seguinte tabela dos compostos e exemplos e os
seguintes exemplos de preparagao ou eficacia.

A tabela a seguir ilustra de maneira nao limitante os exemplos dos
compostos de Férmula (I) de acordo com a presente invengao.

Na Tabela 1, M+H (Apcl+) significa o pico de ion molecular mais 1

a.m.u. (unidade de massa atomica) conforme observado em espectroscopia de

massa por meio de ionizagao quimica com pressao atmosférica positiva.

TABELA 1
X),
Massa
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Os seguintes exemplos ilustram de modo nao limitante a
preparagao e a eficacia dos compostos de Férmula (I), de acordo com a
presente invencgéo.
EXEMPLOS
EXEMPLO 1

PREPARACAO DO Cis-N-CICLOPROPIL-5-FLUOR-1,3-DIMETIL-N-(2-FENIL CICLOEXIL)-

1H-PIRAZOL-4-CARBOXAMIDA (COMPOSTO 18)

Etapa 1. preparagdo do cis e trans-N-ciclopropil-2-
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fenilciclohexanamina.

Em uma solugdo refrigerada de 2,78 mL (40 mmol) de
ciclopropilamina e 2,87 mL (50 mmol) de acido acético, junto com 5 g de
peneiras moleculares de 3A, em 50 mL de metanol, sdo adicionados 3,5 g (20
mmol) de 2-fenilciclohexanona. A reagédo da mistura & agitada por 3,5 horas em
refluxo. A mistura de reagdo é entdo resfriada a 0°C e 3 g (50 mmol)
cianoboroidreto de sédio sdo adicionados lentamente e a mistura de reagédo é
ainda agitada por 2 horas em refluxo. A mistura de reacéo resfriada é filtrada
sobre uma torta de terra diatomacea. A torta é lavada duas vezes em 80 mL de
metanol e os extratos metandlicos combinados sdo concentrados a vacuo. 100
mL de agua sdo adicionados ao residuo e o pH é ajustado para 12 com uma
solugao de hidréxido de sédio 1. A camada aquosa é extraida com 100 mL de
acetato de etila. A camada orgénica é lavada duas vezes com salmoura e é
secada por um sulfato de magnésio para gerar, apés a concentragéo, 3,52 g de
um o6leo amarelo. A coluna cromatografia de silica gel (gradiente de heptano/
acetato de etila) produz 1,0 g (23% de rendimento) do cis-N-ciclopropil-2-
fenilciclohexalamina como um éleo amarelo (M + H = 216) e 1,9 g (44% de
rendimento) do trans-N-ciclopropil-2-fenilciclohexalamina como um 6lec incolor
(M +H=216).

Etapa 2: preparagéo do cis-N-ciclopropil-5-fluoro-1,3-dimetil-N-(2-
fenilciclohexil)-1H-pirazol-4-carboxamida. |

A temperatura ambiente, uma solugdo de 180 mg (1,02 mmol) de
cloreto de 5-fluoro-1,3-dimetil-1H-pirazol-4-carbonii em 1 mL de
tetrahidrofurano € adicionada em gota a gota a uma solugéo de 200 mg (0,93
mmol) de cis-N-ciclopropil-2-fenilciclohexalamina e 100 mg (1,02 mmol) de
trietilamina em 5 mL de tetrahidrofurano. A mistura de reagéo é agitada durante
2 horas a 70 °C. O solvente é removido a vacuo e 100 mL de agua sao

adicionados ao residuo. A camada aquosa é extraida duas vezes com acetato
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de etila (2 x 50 mL) e as camadas organicas combinadas s&o sucessivamente
lavadas com uma solugéo de 1 N de HCI, uma solugéo saturada de carbonato
de potassio e salmoura e secas sobre um cartucho ChemElut™ para gerar,
ap6s a concentragéo, 380 mg de um 6leo amarelo. A cromatografia em coluna
de silica gel (gradiente de heptano/ acetato de etila) produz 160 mg (46% de
rendimento) do cis-N-ciclopropil-5-fluoro-1,3-dimetil-N-(2-fenilciclohexil)-1H-
pirazol-4-carboxamida como um oéleo incolor (M + H = 356).

EXEMPLO DA PREPARACAO GERAL

TIONACAO DE UMA AMIDA DE FORMULA (I) EM APARELHOS CHEMSPEED.

Em um frasco de 13 mL Chemspeed™ é pesado 0,27 mmol de
pentassulfito de fosforo (P,Ss). 3 mL de uma solugéo 0,18 molar do amido (l)
(0,54 mmol) em dioxano s&o adicionados e a mistura & aquecida em refluxo por
duas horas. A temperatura é entdo resfriada a 80 °C e 2,5 mL de agua sao
adicionados. A mistura é aquecida a 80 °C por mais uma hora. 2 mL de agua
sdo entio adicionados e a mistura de reagéo é extraida duas vezes com 4 mL
de diclorometano. A fase orgénica é depositada em um cartucho de alumina
basica (2 g) e eluida duas vezes povr 8 mL de diclorometano. Os solventes séo
removidos e a derivativa tioamida bruta é analisada por LCMS e RMN. Os
compostos insuficientemente puros sdo ainda purificados por LCMS
preparativo.

EXEMPLO A

TESTE IN VIVO DE PUCCINIA RECONDITA (FERRUGEM DA FOLHA)

Os ingredientes ativos testados sdo preparados por
homogeneizagdo em uma mistura de acetona/tween/DMSO e, em seguida
diluido em agua para obter o material ativo desejado.

As plantas de trigo (variedade Scipion) semeadas em um solo de
turfa 50/50 — substrato Pozzolana em recipientes iniciais e cultivadas a 12 °C,

sao tratadas no estagio de 1 folha (10 cm de altura) por pulverizagado com a




20

25

79

suspensao aquosa descrita acima.

As plantas, utilizadas como controles, sdo tratadas com uma
solugdo aquosa nao contendo o material ativo.

Apods 24 horas, as plantas sdo contaminadas por pulverizagao das
folhas com uma suspensao aquosa de esporos de Puccinia recondita (100.000
esporos por mL). Os esporos sao coletados de um trigo contaminado de 10
dias e sdo suspensos em agua contendo 2,5 mL / 1 de tween 80 a 10%. As
plantas de trigo contaminadas sao incubada.s pof 24 horas a 20 °C e a 100%
de umidade relativa, e em seguida, por 10 dias a 20 °C e 70% de umidade
relativa.

A classificagdo é realizada 10 dias ap6s a contaminagdo, em
comparagao com as plantas controle.

Nestas condigbes, a protegdo boa ou total (pelo menos 70%) é
observada com uma dose de 500 ppm, com os seguintes compostos: 13, 17 e
18.

ExempLO B

TESTE IN VIVO DE MYCOSPHAERELLA GRAMINICOLA (MANCHA DA FOLHA DE TRIGO)

Os ingredientes ativos testados sdo preparados por
ho_mogeneizagéo em uma mistura de acetona/ tween/ DMSO e, em seguida
diluidos em agua para obter a concentragdo desejada do material ativo.

As plantas de trigo (variedade Scipion) semeadas em um solo de
turfa 50/50 — substrato Pozzolana em recipientes iniciais e cultivadas a 12 °C,
sdo tratadas no estagio de 1 folha (10 cm de altura) por pulverizagdo com a
suspenséo aquosa descrita acima. As plantas, utilizadas como controles, sao
tratadas com uma solugéo aquosa nao contendo o material ativo.

Apo6s 24 horas, as plantas sdo contaminadas por pulverizagao
com uma suspensdo aquosa de esporos de Mycosphaerella graminicola

(500.000 esporos por mL). Os esporos sdo coletados de uma cultura de 7 dias .
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As plantas de trigo contaminadas sdo incubadas por 72 horas a 18 °C e a
100% de umidade relativa, e em seguida, por 21 a 28 dias, 90% de umidade
relativa.

A classificagdo (% de eficacia) é realizada 21 a 28 dias apds a
contaminagéo, em comparagao com as plantas controle.

Nestas condigbes, a protecao boa ou total (pelo menos 70%) €
observada em uma dose de 500 ppm, com os seguintes compostos: 13, 15, 17,
18, 21 e 25.

ExempLo C

TESTE IN VIVO DE ALTERNARIA BRASSICAE (MANCHA DA FOLHA DE CRUCIFERAS)

Os ingredientes ativos testados s&o preparados por
homogeneizagdo em uma mistura de acetona/ tween/ DMSO e, em seguida
diluidos em agua para obter o material ativo desejado.

As plantas de rabanete (variedade Pernot), semeadas em um solo
de turfa 50/50 — substrato Pozzolana em recipientes iniciais e cultivadas de 18
a 20 °C, sao tratadas na fase de cotilédones por pulverizagdo com o
ingrediente ativo preparado como descrito acima.

As plantas, utilizadas como controles, sdo tratadas com a mistura
de acetona / tween / agua nao contendo o material ativo.

Apbs 24 horas, as plantas sdo contaminadas por pulverizagao
com uma suspensdo aquosa de esporos de Alternaria brassicae (40.000
esporos por cm?®). Os esporos s&o coletados de uma cultura de 12 a 13 dias.

As plantas de rabanete contaminadas s&do incubadas por 6 a 7
dias em cerca de 18 °C, sob uma atmosfera Umida.

A classificacao é realizada 6 a 7 dias apés a contaminagao, em
comparagdo com as plantas controle.

Nestas condigdes, uma boa protegdo (pelo menos 70%) €

observada em uma dose de 500 ppm, com os seguintes compostos: 12, 13, 15,
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17, 21, 23 e 25.
ExempLo D

TESTE IN VIVO DE SPHAEROTHECA FULIGINEA (OiDIO DE CUCURBITACEAS)

Os ingredientes ativos testados sdo preparados por
homogeneizagdo em uma mistura de acetona/ tween/ DMSO e, em seguida
diluidos em agua para obter o material ativo desejado.

As plantas Gherkin (variedade Vert petit de Paris) em recipientes
iniciais copos de inicio, semeadas em um sdlo de turfa 50/50 —substrato
Pozzalana e cultivadas de 20 °C a 23 °C, sao tratadas no estagio Z10 do
cotilédone por pulverizagdo com a suspensdo aquosa descrito acima. As
plantas utilizadas como controle sdo tratadas com uma solugdo aquosa nao
contendo o material ativo.

Apods 24 horas, as plantas sdo contaminadas por pulverizagéo
com uma suspensdo aquosa de esporos de Sphaerotheca fuliginea (100.000
esporos por mL). Os esporos sdo coletados a partir de uma planta
contaminada. As plantas de pepino contaminadas sao incubadas a cerca de 20
°C/ 25 °C e a 60/70% de umidade relativa.

A classificagdo (% de eficacia) é realizada 12 dias apos a
contaminacdo, em comparagdo com as plantas controle.

Nestas condigdes, a protegcdo boa ou total (pelo menos 70%) €
observada em uma dose de 500 ppm, com os seguintes compostos: 12, 13, 17,
18, 21 e 25.

EXEMPLO E

TESTE IN VIVO DE PYRENOPHORA TERES (CEVADA) / PREVENTIVO

Solvente: 49 partes em peso de N,N-dimetilfformamida
Emulsificante: 1 parte em peso de alquilarilpoliglicoléter
Para produzir uma preparagao apropriada do composto ativo, 1

parte em peso do composto ativo é misturada com as quantidades
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determinadas do solvente e do emulsificante, e o concentrado € diluido em
agua a concentra¢ao desejada.

Para o teste da atividade de prote¢do, as plantas jovens s&o
pulverizadas com uma preparagdo do composto ativo na taxa determinada de
aplicacdo. Um dia apos este tratamento, as plantas s&o inoculadas com uma
suspensao aquosa de esporos de Pyrenophora teres. As plantas permanecem
por 48 horas em uma incubadora a cerca de 22 °C e uma umidade atmosférica
relativa de 100%. Posteriormente, as plantas sdo colocadas em uma estufa em
uma temperatura de cerca de 20 °C e uma umidade atmosférica relativa de
cerca de 80%.

O teste é avaliado de 7 a 9 dias apds a inoculagdo. 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 invengéo
mostraram uma eficacia de 70% ou ainda maior em uma concentra¢do de 500
ppm de ingrediente ativo: 1, 2, 3,4, 5,6, 7, 8,9, 10, 14, 16, 20, 27, 28, 32 e 33.

EXeEmPLO F

TESTE IN VIVO DE VENTURIA INAEQUALIS (SARNA DA MACIEIRA) / PREVENTIVO

Solvente: 24,5 partes em peso de acetona
24,5 partes em peso de N,N-dimetilacetamida

Emulsificante: 1 parte em peso de éter 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 & diluido em
agua a concentragao desejada.

Para o teste da atividade de protegdo, as plantas jovens sao
pulverizadas com uma preparagdo do composto ativo na taxa determinada de

aplicacéo. Apds a secagem do revestimento de pulverizagéo, as plantas sao
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inoculadas com uma suspensao aquosa de conidios do agente causal da sarna

da macieira (Venturia inaequalis) e permanecem por um dia em uma estufa a
cerca de 20 °C e umidade atmosférica de 100%.

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

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

Neste teste, os seguintes compostos de acordo com a presente
invencdo mostraram uma eficacia de 70% ou ainda maior em uma
concentracao de 100 ppm de ingrediente ativo:14 e 19.

ExempLO G

TESTE IN VIVO DE SEPTORIA TRITIC! (TRIGO) / PREVENTIVO

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

Emulsificante: 1 parte em peso de éter 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 em
agua a concentracao desejada.

Para o teste da atividade de protecdo, as plantas jovens sao
pulverizadas com uma preparagao do composto ativo na taxa determinada de
aplicacao.

Apods a secagem do revestimento de pulverizagéo, as plantas séo
pulverizadas com uma suspensdo de esporos de Septoria tritici. As plantas
permanecem por 48 horas em uma incubadora a cerca de 20 °C e umidade
atmosférica relativa de aproximadamente 100% e apdés 60 horas em
aproximadamente 15 °C em uma incubadora translicida a umidade atmosférica

relativa de aproximadamente 100%.
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As plantas sao colocadas em uma estufa a uma temperatura de
aproximadamente 15 °C e uma umidade atmosférica relativa de
aproximadamente 80%.

O teste é avaliado 21 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 seguintes compostos de acordo com a presente
invengdo mostraram uma eficacia de 70% ou ainda maior em uma
concentracao de 500 ppm de ingrediente ativo: 14, 16 e 19.

ExempPLO H

TESTE IN VIVO DE LEPTOSPHAERIA NODORUM (TRIGO) / PREVENTIVO

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

Emulsificante: 1 parte em peso de éter 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 em
agua a concentragao desejada.

Para o teste da atividade de protegdo, as plantas jovens séao
pulverizadas com uma preparagéo do composto ativo na taxa determinada de
aplicagdo. Apos a secagem do revestimento de pulverizagao, as plantas séao
pulverizadas com uma suspensdo de esporos de Leptosphaeria nodorum. As
plantas permanecem por 48 horas em uma incubadora a 20 °C e umidade
atmosférica relativa de 100%.

As plantas sdo colocadas em uma estufa a cerca de 15 °C e uma
umidade atmosférica relativa de 80%.

O teste é avaliado 10 dias ap6s a inoculag@o. 0% significa uma
eficacia que corresponde aquela do controle, enquanto que uma eficacia de

100% significa que nao foi observada nenhuma doenca.
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Nestas condi¢des, uma protegdo boa (pelo menos 70% ou mais
do controle da doenga) é observada em uma dose de 500 ppm, com os
seguintes compostos: 7 e 32, de acordo com a presente invéngéo, em que a
protecdo fraca (menos do que 10% do controle da doenga) é observada em
uma dose de 500 ppm com os compostos do exemplo 1,001 descritos na
patente internacional WO 2007/134799. O Exemplo 1,001 descrito na patente
WO 2007/134799 corresponde ao seguinte composto: cis-N-[2-(4-
clorofenil)ciclopropil]-3-(metil-difluoro)-1-metil-1H-pirazol-4-carboxamida.

Estes resultados mostram que os compostos, de acordo com a
presente invengao, apresentam uma atividade bioldégica muito melhor do que
os compostos mais proximos estruturalmente descritos na patente WO

2007/134799.




REIVINDICACOES

1. COMPOSTO, caracterizado pelo fato de que apresenta a
Formula (1):
em que
5 - A é selecionado da lista que consiste em:

« um heterociclo de Féormula (A?)

R

/ \

O
(A")
em que:
R! a R3, que podem ser iguais ou diferentes representam um
atomo de hidrogénio; um &tomo de halogénio; Ci-Cs alquila; Ci-Cs
10 halogenoalquila que compreende até 9 atomos de halogénio que podem ser
iguais ou diferentes;

« um heterociclo de Férmula (A?)

R6

(A%)
em que:

R* a R® que podem ser iguais ou diferentes representam um
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atomo de hidrogénio; um &tomo de halogénio; Ci-Cs alquila; Ci-Cs
halogenoalquila que compreende até 9 atomos de halogénio que podem ser
iguais ou diferentes;

« um heterociclo de Férmula (A®)

R15

(A%)
5 em que:

R15 R16 e R18 que podem ser iguais ou diferentes, representam
um atomo de hidrogénio; um atomo de halogénio; Ci1-Cs alquila; ou Ci-Cs
halogenoalquila que compreende até 9 atomos de halogénio, que podem ser
iguais ou diferentes;

10 R’ representa um atomo de hidrogénio ou C:1-Cs alquila;

- um heterociclo de Férmula (A7)

R22 R21

(A7)
em que:
R representa um atomo de hidrogénio ou uma C1-Cs alquila;
R?° a R??, que podem ser iguais ou diferentes, representam um
15 atomo de hidrogénio; um atomo de halogénio; Ci-Cs alquila; ou Ci-Cs
halogenoalquila que compreende até 9 atomos de halogénio, que podem ser
iguais ou diferentes;

« um heterociclo de Féormula (A°)
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em que:
R?” e R?, que podem ser iguais ou diferentes representam um
atomo de hidrogénio; um atomo de halogénio; Ci-Cs alquila; ou Ci-Cs
halogenoalquila que compreende até 9 atomos de halogénio, que podem ser

5 iguais ou diferentes;

« um heterociclo de Formula (A1)

em que:

R?° e R, que podem ser iguais ou diferentes, representam um

atomo de hidrogénio; um atomo de halogénio; Ci-Cs alquila; ou Ci1-Cs

10 halogenoalquila que compreende até 9 atomos de halogénio, que podem ser
iguais ou diferentes;

« um heterociclo de Férmula (A?)

em que:
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R3! representa um atomo de hidrogénio ou uma C1-Cs alquila;

R3 e R, que podem ser iguais ou diferentes representam um
atomo de hidrogénio; um atomo de halogénio; Ci-Cs alquila; ou Ci-Cs
halogenoalquila que compreende até 9 atomos de halogénio, que podem ser

5 iguais ou diferentes;

« um heterociclo de Formula (A®3)

em que:
R34 e R%®, que podem ser iguais ou diferentes, representam um
atomo de hidrogénio; um atomo de halogénio; Ci-Cs alquila; ou Ci-Cs
10 halogenoalquila que compreende até 9 atomos de halogénio, que podem ser
iguais ou diferentes;
R36 representa um atomo de hidrogénio ou C:1-Cs alquila;

« um heterociclo de Formula (A%)

38

R R
/ N>N
ASQ
(A™)
em que:
15 R37 e R%8, que podem ser iguais ou diferentes representam um

atomo de hidrogénio, um atomo de halogénio; Ci-Cs alquila; ou Ci-Cs
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halogenoalquila que compreende até 9 atomos de halogénio que podem ser
iguais ou diferentes;
R39 representa um atomo de hidrogénio ou C1-Cs alquila;

« um heterociclo de Formula (A8)

/
3.

(A™)

46

5 em que:
R4 e R*, que podem ser iguais ou diferentes, representam um
atomo de hidrogénio; um atomo de halogénio; Ci-Cs alquila; ou Ci-Cs
halogenoalquila que compreende até 9 atomos de halogénio que podem ser

iguais ou diferentes;

10 « um heterociclo de Formula (A'°)
R49 R48
N/ \
~
S
(A"™)
em que:

R4 e R, que podem ser iguais ou diferentes representam um
atomo de hidrogénio; um &tomo de halogénio; Ci-Cs alquila; ou Ci-Cs
halogenoalquila que compreende até 9 atomos de halogénio, que podem ser

15 iguais ou diferentes;

« um heterociclo de Férmula (A%°)
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N/\

\S R51
(A)
em que:

R% e R, que podem ser iguais ou diferentes representam um
atomo de hidrogénio; um atomo de halogénio; Ci-Cs alquila; ou Ci-Cs
halogenoalquila que compreende até 9 atomos de halogénio, que podem ser
iguais ou diferentes;

- T representa O ou S;

- B representa um carbociclo ndo aromatico de 5-, ou 6- membros
que pode ser substituido por um a quatro grupos Ci-Cgalquila;

-nrepresenta0, 1, 2, 3,4 0u5;

- m representa O ou 1;

- X representa um atomo de halogénio; Ci-Cs alquila nao
substituida; ou C1-Cs halogenoalquila com 1 a 5 &tomos de halogénio;

- Z' e Z? representam independentemente um atomo de
hidrogénio; ou uma Ci-Cs alquila n&o substituida;

- Z3 representa uma ciclopropila ndo substituida ou uma
ciclopropila substituida por até 2 atomos ou grupos que podem ser iguais ou
diferentes e que sdo selecionados a partir da lista que consiste em Ci-Cs
alquila;

- Z* e Z% representam independentemente um atomo de hidrogénio;
uma Ci1-Cs alquila ndo substituida;

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

2. COMPOSTO, de acordo com a reivindicagdo 1,

caracterizado pelo fato de que A é selecionado a partir da lista que consiste

Peticao 870180007426, de 29/01/2018, pag. 30/38



em:
- um heterociclo de Férmula (A?)

R3 R’

em que:
R! a R3, que podem ser iguais ou diferentes representam um
5 atomo de hidrogénio; ou Ci1-Cs alquila néo substituida;

- um heterociclo de Férmula (A?)

R6

(A°)
em que:
R* a R® que podem ser iguais ou diferentes representam um
atomo de hidrogénio; ou C1-Cs alquila ndo substituida;

10 - um heterociclo de Férmula (A®)

R
(A

[e2]
R

em que:
R representa uma C1-Cs halogenoalquila que compreende até 9

atomos de halogénio que podem ser iguais ou diferentes;
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R e R que podem ser iguais ou diferentes representam um
atomo de hidrogénio;

R representa uma Ci1-Cs alquila ndo substituida;

- um heterociclo de Férmula (A7)

R22 R21

(A")
5 em que:
R representa uma alquila C1-Cs;
R?0 a R??, que podem ser iguais ou diferentes, representam um
atomo de hidrogénio ou Ci-Cs halogenoalquila que compreende até 9 atomos

de halogénio que podem ser iguais ou diferentes;

10 - um heterociclo de Férmula (A'°)
RY
B
A
R® <
(A")
em que:

R?" representa uma C1-Cs halogenoalquila que compreende até 9
atomos de halogénio que podem ser iguais ou diferentes;
R?8 representa uma Ci1-Cs alquila ndo substituida;

15 - um heterociclo de Férmula (A'?)
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R¥ /4 \ R%

S
(A"
em que:
R?° representa uma C1-Cs halogenoalquila que compreende até 9
atomos de halogénio que podem ser iguais ou diferentes;
R30 representa uma Ci1-Cs alquila ndo substituida;

5 - um heterociclo de Férmula (A*?)

(A™)

em que:
R3! representa uma C1-Cs alquila ndo substituida;
R32 e R3 que podem ser iguais ou diferentes representam um
atomo de hidrogénio; um atomo de halogénio; Ci1-Cs alquila ndo substituida ou
10  Ci1-Cs halogenoalquila que compreende até 9 atomos de halogénio que podem
ser iguais ou diferentes;

- um heterociclo de Férmula (A*3)
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em que:
R34 e R3% que podem ser iguais ou diferentes representam um
atomo de hidrogénio; um atomo de halogénio; Ci-Cs alquila; ou Ci-Cs
halogenoalquila que compreende até 9 atomos de halogénio que podem ser
5 iguais ou diferentes;
R3¢ representa uma alquila C1-Cs ndo substituida;

- um heterociclo de Férmula (A%)

38 37

R R

em que:
R3 e R®, que podem ser iguais ou diferentes representam um
10 atomo de hidrogénio, um atomo de halogénio; Ci-Cs alquila; Ci1-Cs
halogenoalquila que compreende até 9 atomos de halogénio que podem ser
iguais ou diferentes;
R3° representa uma Ci1-Cs alquila ndo substituida;

- um heterociclo de Férmula (A8)

/
'3

(A™)

46

15 em que:
R4 e R*, que podem ser iguais ou diferentes representam uma

C1-Cs alquila; ou Ci1-Cs halogenoalquila que compreende até 9 atomos de
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halogénio que podem ser iguais ou diferentes;

- um heterociclo de Férmula (A1°)

49 48

R R

7\
N\
S
(A™)
em que:
R* e R*, que podem ser iguais ou diferentes representam Ci1-Cs
5 alquila ou Ci1-Cs halogenoalquila que compreende até 9 atomos de halogénio

gue podem ser iguais ou diferentes;

- um heterociclo de Férmula (A2°)

R50

N/\

\S R51
(A*)
em que:
R%0 e R®%, que podem ser iguais ou diferentes representam uma
10 Ci1-Cs alquila ou Ci-Cs halogenoalquila que compreende até 9 atomos de
halogénio que podem ser iguais ou diferentes.

3. COMPOSTO, de acordo com a reivindicacdo 1 ou 2,

caracterizado pelo fato de que A € selecionado a partir da lista que consiste em

AZ; AG; AlO e A13.

15 4. COMPOSTO, de acordo com a reivindicagdo 3,

caracterizado pelo fato de que A representa A3, em que R3* representa uma
C1-Cs alquila ou Ci-Cs halogenoalquila que compreende até 9 atomos de
halogénio que podem ser iguais ou diferentes; R representa um atomo de

hidrogénio ou um atomo de halogénio e R3¢ representa C1-Cs alquila.
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5. COMPOSTO, de acordo com qualguer uma das

reivindicagdes 1 a 4, caracterizado pelo fato de que T representa O.
6. COMPOSTO, de acordo com qualguer uma das

reivindicacoes 1 a 5, caracterizado pelo fato de que n representa 0, 1 ou 2.

5 7. COMPOSTO, de acordo com qualguer uma das

reivindicagbes 1 a 6, caracterizado pelo fato de que B representa carbociclo

ciclopentila ou ciclohexila que pode ser substituido por um a quatro grupos
metila.
8. COMPOSTO, de acordo com qualguer uma das

10 reivindicagbes 1 a 7, caracterizado pelo fato de que X representa

independentemente um atomo de halogénio.
9. COMPOSTO, de acordo com qualguer uma das

reivindicaces 1 a 8, caracterizado pelo fato de que Z!' e Z? representam

independentemente um atomo de hidrogénio.
15 10. COMPOSTO, de acordo com qualquer uma das

reivindicacbes 1 a 9, caracterizado pelo fato de que Z3® representa uma

ciclopropila ndo substituida.

11. COMPOSICAO FUNGICIDA, caracterizada pelo fato de

que compreende, como um ingrediente ativo, uma quantidade eficaz de um
20 composto de Formula (I), conforme definido em qualquer uma das
reivindicacfes 1 a 10, e um suporte, veiculo ou carga agricolamente aceitavel.

12. COMPOSTO, caracterizado pelo fato de apresenta a

Formula (1)
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em que X, n, m, Z, 72, 73, 7Z* e Z° sédo conforme definidos em
qualquer uma das reivindicagcbes 1 a 10, e B representa um grupo ciclopentila
ou ciclohexila.
13. METODO PARA O CONTROLE DE FUNGOS
5 FITOPATOGENICOS DE CULTURAS, caracterizado pelo fato de que uma

guantidade agricolamente eficaz e substancialmente nado fitotoxica de um
composto, conforme definido em qualquer uma das reivindicacdes 1 a 10, ou
uma composic¢ao, conforme definida na reivindicacéo 11, é aplicado ao solo em
gue as plantas crescem ou sao capazes de crescer, as folhas e/ou aos frutos

10 das plantas ou as sementes das plantas.
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