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“COMPOSTOS, PROCESSO PARA A PREPARAGAO DE COMPOSTO,
COMPOSICAO FUNGICIDA E METODO PARA O COMBATE CURATIVO OU
PREVENTIVO DE FUNGO FITOPATOGENICO”

CAMPO DA INVENCAO

A presente invengdo refere-se a novos derivados de
benzoheterocicliletibenzamida, ao seu processo de preparagéo, ao seu uso
como fungicidas, ém particular, na forma de composigdes fungicidas, e aos
seus métodos para o controle de fungos fitopatogénicos de plantas utilizando
estes compostos ou suas composigoes.

ANTECEDENTES DA INVENCAO

No pedido de patente chinés CN 1365971, certos derivados de
benzoheterocicliletiibenzamida em que o benzoheterociclo é o 3-1H-2H-indolil
sdo genericamente incluidos em uma descoberta ampla de numerosos
compostos de N-aciltriptamina. Entretanto, os ditos compostos nao sao
incluidos nos derivados de benzoheterocicliletiibenzamida relacionado pela
presente invengao, e em adicdo, este documento nao descreve
especificamente nem sugere selecionar tais compostos.

E sempre de grande interesse no campo dos agroquimicos utilizar
novos compostos pesticidas a fim de evitar ou combater o desenvolvimento de
cepas resistentes aos ingredientes ativos utilizados pelo agricultor.

A presente invencao revela uma nova familia de compostos que
possuem as caracteristicas mencionadas acima.

DESCRICAO DA INVENGAO

Conseqlentemente, a presente invencgéao refere-se a um derivado

de benzoheterocicliletibenzamida de Férmula geral (1):
o Y

rRL R
(X)n‘@z%'r
e e ,

O
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em que:

-néo0, 1,2 3,4, 50u6;

-pé1, 2 30u4,;

-Ue:

N
LK

em que A representa um heterociclo de 5 ou 6 membros com um,
dois ou trés heteroatomos que podem ser o mesmo ou diferente; fundido com
um anel fenila para formar um benzoheterociclo contanto que este
benzoheterociclo seja diferente de 3-1H-2H-indolil;

- Z € um atomo de carbono ou um heteroatomo que nao pode ser
substituido por X;

- X é o mesmo ou diferente e € um atomo de halogénio, um grupo nitro,
um grupo ciano, um grupo hidroxila, um grupo amino, um grupo sulfanila, um grupo
pentafluoro-A°-sulfanila, um grupo formila, um grupo formiléxi, um grupo formilamino,
um grupo carbdxi, um grupo carbamoila, um grupo N-hidroxicarbamoila, um grupo
carbamato, um grupo (hidroxiimino)alquila C4-Cg, alquila C4-Cs, alquenila C,-Cs,
alquinila C>-Csg, alquilamino C4-Cg, halogenoalquila C4-Cg possuindo de 1 a 5 atomos
de halogénio, dialquilamino C4-Cs, alcoxi C4-Cg, halogenoalcoxi C4-Cg possuindo de 1
a 5 atomos de halogénio, alquilsulfanila C4-Cg, halogenoalquilsulfanila C4-Cg
possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio, alqueniléxi Cx-Cg, halogenoalqueniloxi Co-
Cs possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio, alquiniloxi C3-Cs, halogenoalquinildxi Cs-
Cs possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio, cicloalquila C3-Cg, halogenocicloalquila
CsCs possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio, alquilcarbonila C4-Csg,
halogenoalquilcarbonila C4-Cs possuindo de 1 a 5§ atomos de halogénio,
alquilcarbamoila C4-Cg, dialquilcarbamoila C4-Cg, N-alquiloxicarbamoila C4-Csg,
alcoxicarbamoila C4-Cg, N-alquil-C4-Cg-alcoxicarbamoila C4-Cg, alcoxicarbonila C4-Cs,

halogenoalcoxicarbonila C4-Cs possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio,
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alquilcarboniléxi C4-Csg, halogenoalquilcarboniloxi C1-Cg possuindo de 1 a 5 atomos de
halogénio, alquilcarbonilamino C4-Cg, halogenoalquilcarbonilamino C4-Cg possuindo
de 1 a 5 atomos de halogénio, alquilaminocarboniléxi C4-Cg, dialquilaminocarboniléxi
C1-Cg, alquiloxicarboniloxi C4-Cs, alquilsulfenila C4-Cs, halogenoalquilsulfenila C4-Cg
possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio, alquilsulfinila C4-Cg, halogenoalquilsulfinila
Ci-Cs possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio, alquilsulfonila C4-Csg,
halogenoalquilsulfonila C4-Cg possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio, alcoxiimino
C4-Cs, (alcoximino-C4-Ceg)-alquila C4-Cs, (alqueniloxiimino C4-Cg)-alquila C+-Cs,
(alquiniloxiimino C4-Cg)-alquila C4-Cs, (benziloxiimino C4-Cg)-alquila C1-Cg, benziloxi,
benzilsulfanil, benziamino, fendxi, fenilsulfanil, fenil ou fenilamino;

- R' e R? sdao os mesmos ou diferentes e sdo um &atomo de
hidrogénio, um grupo ciano, um grupo formila, um grupo carbdxi, um grupo
carbamoila, um grupo (hidroxiimino)-alquila C4-Cs, alquila C4-Cg, alquenila C»-
Cs, alquinila C,-Cs, cicloalquila C3-Cg, halogenocicloalquila C3-Cg possuindo de
1 a 5 atomos de halogénio, alquilcarbonila C4-Csg, halogenoalquilcarbonila C¢-Csg
possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio, halogenoalquila C4-Cg possuindo de 1
a 5 atomos de halogénio, alquilcarbamoila C4-Cg, dialquilcarbamoila C1-Cg,
alcoxicarbamoila C4-Cg, alcoxicarbonila C4-Cs ou halogenoalcoxicarbonila C;-
Cs possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio;

- R® e R* s@o os mesmos ou diferentes e sdo um &atomo de
hidrogénio, um grupo formila, um grupo carbamoila, um grupo (hidroxiimino)-
alquila C¢-Cs, alquila C4-Csg, alquenila C»-Cg, alquinila C,-Cg, cicloalquila C3-Cs,
halogenocicloalquila C3-Cs possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio,
alquilcarbonila C4-Cs, halogenoalquilcarbonila C1-Cg possuindo de 1 a 5 atomos
de halogénio, halogenoalquila C1-Cg possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio,
alquilcarbamoila C4-Cg, dialquilcarbamoila C1-Cg ou alcoxicarbamoila C4-Cs;

- R® & um atomo de hidrogénio, alquila C4-Cs ou cicloalquila C3-C;

-'Y é o mesmo ou diferente e € um atomo de hidrogénio, um atomo de
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halogénio, um grupo nitro, um grupo ciano, um grupo hidroxila, um grupo amino, um
grupo sulfanila, um grupo pentafluoro-A°-sulfanila, um grupo formila, um grupo
formildxi, um grupo formilamino, um grupo carbdxi, um grupo carbamoila, um grupo
N-hidroxicarbamoila, um grupo carbamato, um grupo (hidroxiimino)alquila C4-Ce,
alquila C4-Cs, alquenila C,-Cs, alquinila C>-Csg, alquilamino C+-Cs, dialquilamino C4-Cs,
alcoxi C1-Cg, halogenoalquila C4-Cg possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio,
halogenoalcoxi C1-Cg possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio, alquilsulfanila C1-Cs,
halogenoalquilsulfanila C4-Cg possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio, alqueniloxi Cz-
Cs, halogenoalqueniléxi C,-Cg possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio, alquinildxi Cs-
Cg, halogenoalquiniloxi C3-Cg possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio, cicloalquila
Cs-Cs, halogenocicloalquila C3-Cs possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio,
alquilcarbonila C4-Cg, halogenoalquilcarbonila C4-Cg possuindo de 1 a 5 atomos de
halogénio, alquilcarbamoila C+-Cg, dialquilcarbamoila C1-Cg, N-alquiloxicarbamoila C+-
Cs, alcoxicarbamoila C4-Cg, N-alquil-C4-Cg-alcoxicarbamoila C4-Cg, alcoxicarbonila Cs-
Cs, halogenoalcoxicarbonila C1-Cs- possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio,
alquilcarboniléxi C4-Cg, halogenoalquilcarboniloxi C4-Cg possuindo de 1 a 5 atomos de
halogénio, alquilcarbonilamino C4-Cs, halogenoalquilcarbonilamino C4-Cg possuindo
de 1 a 5 atomos de halogénio, alquilaminocarboniléxi C1-Cg, dialquilaminocarbonildxi
C1-Cg, alquiloxicarboniléxi C4-Cs, alquilsulfenila C4-Cs, halogenoalquilsulfenila C+4-Cg
possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio, alquilsulfinila C4-Cs, halogenoalquilsulfinila
C-Cs possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio, alquilsuffonila C+-Cs,
halogenoalquilsulfonila-C4-Cs possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio, alcoxiimino
Cs-Cs, (alcoxiimino Cs-Ceg)-alquila C4-Cs, (alqueniloximino Cs-Ce)-alquila C4-Ce,
(alquiniloxiimino C4-Cg)-alquila C1-Cg ou (benziloxiimino)-alquila C4-Ce, ©

- Y? & um atomo de halogénio, um grupo ciano, um grupo sulfanila, um
grupo pentaﬂuoro-)\e-sulfanila, um grupo formila, um grupo formildxi, um grupo
formilamino, um grupo carbamoila, um grupo N-hidroxicarbamoila, um grupo

carbamato, um grupo (hidroxiimino)alquila C4-Cs, élquila C1-Cg, alquenila C3-Cg,
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alquinila Co-Cg, alcoxi C4-Cs, halogenoalquila C+-Cg possuindo de 1 a 5 atomos de
halogénio, halogenoalcoxi C4-Cs possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio,
alquilsulfanila C4-Cg, halogenoalquilsulfanila C-Cg possuindo de 1 a 5 atomos de
halogénio, alqueniléxi Co-Cg, halogenoalqueniléxi C2-Cg possuindo de 1 a 5 atomos
de halogénio, alquiniloxi C3-Cg, halogenoalquinildxi C3-Cg possuindo de 1a 5 atomos
de halogénio, cicloalquila C3-Cs, halogenocicloalquila C3-Cg possuindo de 1 a 5
atomos de halogénio, alquilcarbonila C4-Cg, halogenoalquilcarbonila C1-Cg possuindo
de 1 a 5 atomos de halogénio, alquilcarbamoila C4-Cs, dialquilcarbamoila C4-Cg, N-
alquiloxicarbamoila C4-Cs, alcoxicarbamoila C1-Cs, N-alquil C4-Cg-alcoxicarbamoila
C,-Cg, alcoxicarbonila C4-Cg, halogenoalcoxicarbonila C4-Cg possuindo de 1 a 5
atomos de halogénio, alquilcarboniléxi C1-Cs, halogenoalquilcarboniloxi  C1-Ce
possundo de 1 a 5 atomos de halogénio, alquilcarbonilamino C4-Cs,
halogenoalquilcarbonitamino C4-Cg possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio,
alquitaminocarboniléxi C-Cs, dialquilaminocarboniloxi C4-Cs, alquiloxicarbonildxi Cs-
Cs, alquilsulfenila C4-Cs, halogenoalquilsulfenila C4-Cg possuindo de 1 a 5 atomos de
halogénio, alquilsulfinila C4-Cg, halogenoalquilsuffinila C4-Cs possuindo de 1 a 5
atomos de halogénio, alquilsulfonila C1-Cg, halogenoalquilsulfonila C4-Cg possuindo
de 1 a 5 atomos de halogénio, alcoxiimino C4-Cg, (alcoxiimino C4-Ce)-alquila C1-Ce,
(alqueniloxiimino C4-Cg)-alquila C4-C¢ ou (alquiniloxiimino Cs-Cg)-alquila C+-Ce,
(benziloxiimino)-alquila C1-Ce; '

bem como seus sais, N-Oxidos, complexos metalicos, complexos
metaldidicos e isémeros opticamente ativos.

Em uma realizacdo da presente invengdo, A representa um
heterociclo de 5 ou 6 membros com um, dois ou trés heteroatomos que podem
ser os mesmos ou diferentes; fundidos com um anel fenila para formar um
benzoheterociclo desde que este benzoheterociclo seja diferente de 3-2H-
indolil, entdo z, X, R", R?, R%, R*, Y, Y? sdo definidos conforme acima.

No contexto da presente invencao:
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- halogénio significa flior, bromo, cloro ou iodo;

- carbéxi significa —C(=0)OH; carbonila significa —-C(=0)-; |
significa C(=0)NH_; N-hidroxicarbamoil significa —C(=O)NHOH;

- um grupo alquila, um grupo alquenila, um grupo alquinila, bem
como porgdes contendo estes termos, pode ser linear ou ramificado; e

- heteroatomo significa enxofre, nitrogénio ou oxigénio.

No contexto da presente invengdo, também pode ser entendido
que no caso de radicais amino di-substituido e de carbamoila di-substituida, os
dois substituintes podem formar junto com o atomo de nitrogénio que os
carrega, um anel heterociclico saturado contendo de 3 a 7 atomos.

Quaisquer dos compostos da presente invengéo podem existir em
uma ou mais formas isdmeras 6pticas ou quirais dependendo do numero de
centros assimétricos no composto. Assim, a presente invengéo refere-se
igualmente a isdmeros Opticos e a suas misturas racémicas ou escalémicas (o
termo “escalémico” denota uma mistura de enantibmeros em diferentes
proporgdes), e a misturas de todos os estereoisdmeros possiveis, em todas as
proporcdes. Os diastereoisdmeros efou os isébmeros opticos podem ser
separados de acordo com os métodos que sdo conhecidos per se pelo técnico
no assunto regular.

Quaisquer dos compostos da presente invengdo podem existir em
uma ou mais formas de isdmeros geométricos dependendo do numero de
ligagbes duplas no composto. Assim, a presente invengéo refere-se igualmente
a todos os isGmeros geométricos e a todas as misturas possiveis, em todas as
proporcdes. Os isdmeros geométricos podem ser separados de acordo com 0s
métodos gerais, que sao conhecidos per se pelo técnico no assunto regular.

Quaisquer dos compostos de Foérmula geral () em que X
representa um hidroxi, um grupo sulfanil ou um grupo amino pode ser

encontrado em sua forma tautomérica resultando da troca do préton de dito
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grupo hidréxi, sulfanil ou amino. Tais formas tautoméricas de tais compostos
também séo parte da presente invengdo. De modo mais geral, todas as formas
tautoméricas dos compostos de Formula geral (I), em que X representa um
hidréxi, um grupo sulfanil ou um grupo amino, bem como as formas
tautoméricas dos compostos que podem ser opcionalmente utilizados como
intermediarios nos processos de preparagdo e que serao definidos na
descricao destes processos, também sao parte da presente invengao.

De acordo com a presente invengdo, o grupo “U” pode ser
substituido em qualquer posicao por (X),, em que X e n sdo conforme definidos
acima. De preferéncia, a presente invengdo refere-se a um derivado de
heterocicliletibenzamida de Férmula geral (I) em que as diferentes caracteristicas
podem ser selecionadas sozinhas ou em combinag&o como sendo:

-comrelagcdéfoan,né0,1ou2; e

- com relacéo a X, X é selecionado como sendo um grupo alquila
C4-C4, um atomo de halogénio, um grupo hidroxila, um grupo amino, um grupo
nitro, um grupo alcéxi C4-C4, um alquiltio C4-C4, um alquilsulfonil C4-C4, um
halogenoalquila C1-C4 que possuide 1 a 5 atomos de halogénio.

De acordo com a presente invengdo, os atomos de carbono da
porcio carboxamida do composto de Férmula (1) sdo substituidos por R', R% R®e
R* R' R? R® e R* sendo conforme definido acima. De preferéncia, a presente
invengdo também se refere a um derivado de benzoheterocicliletibenzamida de
Formula geral (I) em que as diferentes caracteristicas podem ser selecionadas
sozinhas ou em combinagao como sendo:

- com relagio a R' e R%, R' e R? s@o selecionados,
independentemente de cada um, como sendo um atomo de hidrogénio, uma
alquila C4-Cg, alquenila C,-Cs, alquinila C»-Cs, cicloalquila C3-Ca,
halogenocicloalquila C3-Cs possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio,

halogenoalquila C4-Cs possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio; e
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- com relaggo a R® e R* R® e R® sao selecionados,
independentemente de cada um, como sendo um atomo de hidrogénio, uma
alquila C4-Cg, alquenila C,-Cs, alquinila Cz-Cs, cicloalquila C3-Cs,
halogenocicloalquila C3-Cs possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio,
halogenoalquila C4-Cg possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio.

De acordo com a presente invengao, o atomo de nitrogénio da
porcao carboxamida do composto de Férmula (1) € substituido por R®, R® sendo
um atomo de hidrogénio, uma alquila C1-Cs ou uma cicloalquila C3-C7. De
preferéncia, a cicloalquila C3-C7 € a ciclopropila.

De acordo com a presente invengao, a porgao fenila é substituida
na posicado orto por Y? e pode ser substituida em qualquer outra posi¢ao por
(Y),, em que Y% Y e p sdo definidos conforme acima. De preferéncia, a
presente invengao refere-se a um derivado de benzoheterocicliletiibenzamida
de Formula geral (I) em que as diferentes caracteristicas podem ser
selecionadas sozinhas ou em combinagéo como sendo:

- Y2, Y? é selecionado como sendo um atomo de halogénio, um
grupo pentafluoro-A®-sulfanil, alquila C1-Cg, halogenoalquila C4-Cs possuindo de
1 a 5 4tomos de halogénio ou halogenoalcoxi C4-Cg possuindo de 1 a 5 atomos
de halogénio;

-comrelacdoap,péf,

- com relagdo a Y, Y é selecionado como sendo um atomo de
hidrogénio ou um atomo de halogénio, de maior preferéncia Y € um atomo de
hidrogénio.

De acordo com a presente invengao, o grupo “U” do composto de
Férmula geral (I) € um benzoheterociclo onde o heterociclo fundido do anel
fenila € um anel de 5 ou 6 membros com um, dois ou trés heteroatomos que
podem ser os mesmos ou diferentes. De preferéncia, a presente invengao

também se refere a um derivado de benzoheterocicliletiibenzamida de Férmula
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ou em combinagdo como sendo:

- U é selecionado como sendo um 2-benzotiofeno, 3-benzotiofeno,
1-indol, 2-indol, 3-indol, desde que seja substituido na posigéo 1 ou 2, um 2-
benzofurano, 3-benzofurano, 2-benzoxazol, 2-benzotiazol, 1-benzimidazol, 2-
benzimidazol, 3-benz-1,2-isoxazol, 3-benz-2,1-isoxazol, 3-benz-1,2-isotiazol, 3-
benz-2,1-isotiazol, 1-benzopirazol, 2-benzopirazol, 3-benzopirazol, 2-quinolina,
3-quinolina, 4-quinolina, 1-isoquinolina, 3-isoquinolina, 4-isoquinolina.

- U nao é substituido ou substituido por 1, 2, 3, 4, 5 ou 6 grupos
que sao selecionados, independentemente de cada um, como sendo um atomo
de halogénio, um grupo hidroxila, um grupo amino, um grupo nitro, uma alquila
C1-C4, um grupo alcoxi C1-C4, um alquiltio C4-C4, uma alquilsulfonila C1-Cs4, uma
halogenoalquila C4-C4 possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio.

Os exemplos especificos do grupo “U” incluem:

*U representa um benzoheterociclo de Formula geral (U-1)

Xy
X

x? o

em que:

- X' X2, X3, X* e X® podem ser os mesmos ou diferentes e podem
ser um atomo de hidrogénio, um atomo de halogénio, um grupo hidroxila, um
grupo amino, um grupo nitro, uma alquila C4-C4, um grupo alcoxi C1-Ca, alquiltio
C1-C4, alquilsulfonila C4-C4 ou uma halogenoalquila C1-C4 possuindo de 1 a 5

atomos de halogénio.

*U representa um benzoheterociclo de Férmula geral (U-2)

x°
x2
X10
X" o

X ©2)



10

15

20

10

em que:

- X8 X7, X8 X°® e X' podem ser os mesmos ou diferentes e
podem ser um atomo de hidrogénio, um atomo de halogénio, um grupo
hidroxila, um grupo amino, um grupo nitro, uma alquila C4-C4, um grupo alcoxi
C1-C4, alquiltio C4-Cs4, alquilsulfonila C4-C4 ou uma halogenoalquila C4-Ca4
possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio.

*U representa um benzoheterociclo de Férmula geral (U-3)

14
X 15

X

N
x12 S

1

X U-3)

X13

em que:

- X" X2 X", X" e X' podem ser os mesmos ou diferentes e
podem ser um atomo de hidrogénio, um atomo de halogénio, um grupo
hidroxila, um grupo amino, um grupo nitro, uma alquila C4-C4, um grupo alcoxi
C1-C4, alquiltio C4-C4, alquilsulfonila C4-C4 ou uma halogenoalquila C1-C4
possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio.

*U representa um benzoheterociclo de Formula geral (U-4)

X19

x18

Ny__y20
X' S
X" U-4)

em que:

- X' x'7 X' X' e X¥ podem ser os mesmos ou diferentes e
podem ser um atomo de hidrogénio, um atomo de halogénio, um grupo
hidroxila, um grupo amino, um grupo nitro, uma alquila C4-C4, um grupo alcoxi
Cs-C4, alquiltio C4-Cq4, alquilsulfonila C4-C4 ou uma halogenoalquila C1-C4
possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio.

*U representa um benzoheterociclo de Féormula geral (U-5)
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24

X23 X Xzs
AN
X2 N
21 \)(26
X (U-5)

em que:
- X2 X2, X3, X?* e X® podem ser os mesmos ou diferentes e
podem ser um atomo de hidrogénio, um atomo de halogénio, um grupo

hidroxila, um grupo amino, um grupo nitro, uma alquila C4-C4, um grupo alcoxi

. C4-C4, alquiltio C4-C4, alquilsulfonila C4-Cs ou uma halogenoalquila C1-Cs4

possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio.

*U representa um benzoheterociclo de Férmula geral (U-6)
30

X
X29
Nyt
x28 N
. \X32
X (U-6)

em que:

- X% x?%8 x2° x3 x3' e X*2 podem ser os mesmos ou diferentes
e podem ser um atomo de hidrogénio, um atomo de halogénio, um grupo
hidroxila, um grupo amino, um grupo nitro, uma alquila C4-C4, um grupo alcdxi
C1-C4, alquiltio C4-C4, alquilsulfonila C1-C4 ou uma halogenoalquila C1-Cq4
possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio.

*U representa um benzoheterociclo de Férmula geral (U-7)

X x37
X35
Ny 8
x* N
s Y
X e

em que:
- X3 x3* X35, X%, X3 e X3 podem ser os mesmos ou diferentes

e podem ser um atomo de hidrogénio, um atomo de halogénio, um grupo
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hidroxila, um grupo amino, um grupo nitro, uma alquila C4-C4, um grupo alcoxi
C1-C4, alquiltio C4-C4, alquilsulfonila C1-C4 ou uma halogenoalquila C4-Cq4
possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio.

*U representa um benzoheterociclo de Férmula geral (U-8)

X42
x* N
\
x*° 0>—17
5 X U-8)

em que:

- X3 X% x*' e X* podem ser os mesmos ou diferentes e podem
ser um atomo de hidrogénio, um atomo de halogénio, um grupo hidroxila, um
grupo amino, um grupo nitro, uma alquila C-C4, um grupo alcoxi C4-Cy, alquiltio

10  C4-Cs, alquilsulfonila C1-C4 ou uma halogenoalquila C4-C4 possuindo de 1 a 5
atomos de halogénio.

*U representa um benzoheterociclo de Férmula geral (U-9)
x®
x‘s\/ j: N
N\
x* S>%
X U-9)

15 ' - X8 X* X% e X* podem ser os mesmos ou diferentes e podem

em que:

ser um atomo de hidrogénio, um atomo de halogénio, um grupo hidroxila, um
grupo amino, um grupo nitro, uma alquila C4-C4, um grupo alcéxi C4-C,, alquiltio
C1-Cy4, alquilsulfonila C4-C4 ou uma halogenoalquila C4-C4 possuindo de 1 a 5

atomos de halogénio.

20 *U representa um benzoheterociclo de Férmula geral (U-10)
x50
X N
N
x*® N>—zv
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em que:

- XY X% x* x50 e X® podem ser os mesmos ou diferentes e
podem ser um atomo de hidrogénio, um atomo de halogénio, um grupo
hidroxila, um grupo amino, um grupo nitro, uma alquila C4-C4, um grupo alcoxi
C4-Cs, alquiltio C4-C4, alquilsulfonila C1-C4 ou uma halogenoalquila Cs-Cs
possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio.

*U representa um benzoheterociclo de Férmula geral (U-11)

X%

x> N

H—x"
N

X53
& T
(U-11)

em que:

- X% x%3 x5 X5 e X% podem ser os mesmos ou diferentes e
podem ser um atomo de hidrogénio, um atomo de halogénio, um grupo
hidroxila, um grupo amino, um grupo nitro, uma alquila C4-C4, um grupo alcoxi
C4-Cs, alquiltio C1-Cs4, alquilsulfonila C4-C4 ou uma halogenoalquila C1-Cs4
possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio.

*U representa um benzoheterociclo de Férmula geral (U-12)

X0

x59

x58 (o)

5 (U-12)

em que:

- X57, X58 X% e X% podem ser os mesmos ou diferentes e podem
ser um atomo de hidrogénio, um atomo de halogénio, um grupo hidroxila, um
grupo amino, um grupo nitro, uma alquila C4-C4, um grupo alcoxi Cq-Cy4, alquiltio
C4-Ca, alquilsulfonila C1-C4 ou uma halogenoalquila C1-C4 possuindo de 1 a5

atomos de halogénio.

*U representa um benzoheterociclo de Formula geral (U-13)
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X" (U-13)

em que:

- X8 X8 X e X® podem ser os mesmos ou diferentes e podem
ser um atomo de hidrogénio, um atomo de halogénio, um grupo hidroxila, um
grupo amino, um grupo nitro, uma alquila C4-C4, um grupo alcoxi C4-Cy, alquiltio
C+-Cs, alquilsulfonila C4-C4 ou uma halogenoalquila C4-C4 possuindo de 1 a 5
atomos de halogénio.

*U representa um benzoheterociclo de Férmula geral (U-14)

em que:

- X% X6 Xx57 X%8 e X® podem ser os mesmos ou diferentes e
podem ser um atomo de hidrogénio, um atomo de halogénio, um grupo
hidroxila, um grupo amino, um grupo nitro, uma alquila C4-C4, um grupo alcoxi
C4-Ca, alquiltio C4-C4, alquilsulfonila C4-C4 ou uma halogenoalquila C4-Cq
possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio.

*U representa um benzoheterociclo de Férmula geral (U-15)

72 X73 X74
X
N
x7| N’
x70 /\\/
(U-15)

em que:

- X0 X" X", X™ e X" podem ser os mesmos ou diferentes e
podem ser um atomo de hidrogénio, um atomo de halogénio, um grupo
hidroxila, um grupo amino, um grupo nitro, uma alquila C4-C4, um grupo alcoxi
C4-C4, alquiltio C4-C4, alquilsulfonila C4-C4 ou uma halogenoalquila C4-C4

possuindo de 1 a 5 dtomos de halogénio.
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*U representa um benzoheterociclo de Férmula geral (U-16)

78

X X7°

_
_ N
N

X" (U-16)

X77

X'IG

em que:
- X" X X X'® e X™ podem ser os mesmos ou diferentes e
5 podem ser um atomo de hidrogénio, um atomo de halogénio, um grupo
hidroxila, um grupo amino, um grupo nitro, uma alquila C4-C4, um grupo alcoxi
C4-C4, alquiltio C4-C4, alquilsulfonila C4-C4 ou uma halogenoalquila Ci-Cs4
possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio.

*U representa um benzoheterociclo de Férmula geral (U-17)

10 (U-17)
em que:

- X80 X8 X8 e X% podem ser os mesmos ou diferentes e podem

ser um atomo de hidrogénio, um atomo de halogénio, um grupo hidroxila, um
grupo amino, um grupo nitro, uma alquila C4-C4, um grupo alcoxi C¢-C4, alquiltio

15 C4-Cs, alquilsulfonila C4-C4 ou uma halogenoalquila C4-C4 possuindo de1ab

atomos de halogénio.

*U representa um benzoheterociclo de Férmula geral (U-18)

x87

XBS

=
S

X85 =N

x* (U-18)
em que:
84 85 86 L y87 :
20 - X84 X8, X% e X* podem ser os mesmos ou diferentes e podem

ser um atomo de hidrogénio, um atomo de halogénio, um grupo hidroxila, um

grupo amino, um grupo nitro, uma alquila C1-C4, um grupo alcoxi C4-Cy, alquiltio
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C4-Ca, alquilsulfonila C4-C4 ou uma halogenoalquila C4-C4 possuindo de 1 a 5
atomos de halogénio.

*U representa um benzoheterociclo de Férmula geral (U-19)

X91 X92
80 93
X | X
7
x5° N
XBB

(U-19)
5 em que:
- X8 x8 x% x% X% e X% podem ser os mesmos ou diferentes
e podem ser um atomo de hidrogénio, um atomo de halogénio, um grupo
hidroxita, um grupo amino, um grupo nitro, uma alquila C4-C4, um grupo alcoxi
C4-C4, alquiltio C4-C4, alquilsulfonila C4-C4 ou uma halogenoalquila C-C4
10 possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio.

*U representa um benzoheterociclo de Férmula geral (U-20)

X7 x®
96
X | X
X35 N/ X%

(U-20)
em que:
- X% X% X% X% X% e X% podem ser os mesmos ou diferentes
15 e podem ser um atomo de hidrogénio, um &tomo de halogénio, um grupo
hidroxila, um grupo amino, um grupo nitro, uma alquila C4-C4, um grupo alcoxi
C4-Cs, alquiltioc Cq-C4, alquilsulfonila C4-C4 ou uma halogenoalquila C4-Ca4
possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio.

*U representa um benzoheterociclo de Férmula geral (U-21)

X'03
102 104
X | x X
X' N/ X%
100
X (U-21)

20
em que:
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_ X100 x101 %102 %103 %104 o X105 hodem ser os mesmos ou
diferentes e podem ser um atomo de hidrogénio, um atomo de halogénio, um
grupo hidroxila, um grupo amino, um grupo nitro, uma alquila C4-C4, um grupo
alcoxi C4-Ca, alquiltio C4-Cy, alquilsulfonila C1-C4 ou uma halogenoalquila C1-Cs
possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio.

*U representa um benzoheterociclo de Férmula geral (U-22)

x109
108 110
X | X X
X1o7 ~-N
X1oe X111

(U-22)

em que:

- X108 X107 x108 X109 x110 o X' podem ser os mesmos ou
diferentes e podem ser um atomo de hidrogénio, um atomo de halogénio, um
grupo hidroxila, um grupo amino, um grupo nitro, uma alquila C1-C4, um grupo
alcoxi C1-Cg, alquiltio C4-Ca, alquilsulfonila C1-C4 ou uma halogenoalquila C1-C4
possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio.

*U representa um benzoheterociclo de Férmula geral (U-23)

X115 X118
x'1 Q
X' ~N

x112 x117

(U-23)

em que:

- XMz oxMe x4 x5 x1¢ ¢ X' podem ser os mesmos ou
diferentes e podem ser um atomo de hidrogénio, um atomo de halogénio, um
grupo hidroxila, um grupo amino, um grupo nitro, uma alquila C4-C4, um grupo
alcoxi C4-Cy4, alquiltio C41-Cy4, alquilsulfonila C4-C4 ou uma halogenoalquila C1-C4
possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio.

*U representa um benzoheterociclo de Férmula geral (U-24)
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X121 X122
120 123
X | X
X1 N

118

X (U-24)

em que:

- X118 XM X120 X121 x122 o X123 podem ser os mesmos ou
diferentes e podem ser um atomo de hidrogénio, um atomo de halogénio, um
grupo hidroxila, um grupo amino, um grupo nitro, uma alquila C4-C4, um grupo
alcoxi C4-Cs, alquiltio C4-C4, alquilsulfonila C4-C4 ou uma halogenoalquila C4-Cy4
possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio.

A presente invengao também se refere a um processo para a
preparagdo do composto de Férmula geral (I). Assim, de acordo com um
aspecto adicional da presente invengéo, € fornecido um processo para a
preparagdo de um composto de Férmula geral (I) conforme definido acima, que
compreende a reagéo de um derivado de benzoheterocicliletilamina de Formula

geral (ll) ou um de seus sais:

em que U, X, n, z, R', R%, R®, R* e R® sdo conforme definido
acima;

com um derivado de &cido carboxilico de Férmula geral (lIf)
o)

v),

(1)
em que:

-Y? Y e p sao conforme definidos acima; e
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- L' é um grupo de partida selecionado como sendo um atomo de
halogénio, um grupo hidroxila, -OR®, -OCOR®, R® sendo uma alquila C:-Cs,

haloalquila C1-Cs, benzila, 4-metoxibenzila, pentafluorofenila ou um grupo de Férmula
0

(o)
Ya

na presenca de um catalisador e, se L' for um grupo hidroxila, na

(Y),

presencga de um agente de condensagao.

O processo de acordo com a presente invengéo € realizado na
presenca de um catalisador. O catalisador apropriado pode ser selecionado
como sendo o 4-dimetil-aminopiridina, 1-hidroxi-benzotriazol ou
dimetilformamida.

No caso de L' ser um grupo hidréxi, o processo de acordo com a
presente invengdo é realizado na presenga de um agente de condensagéo. O
agente de condensagado apropriado pode ser selecionado como sendo
formador de haleto acido, tal como o fosgeno, tribrometo de fésforo, tricloreto
de fosforo, pentacloreto de fésforo, oxido tricloreto de foésforo ou cloreto de
tionila; formador de anidrido, tal como cloroformato de etila, cloroformato de -
metila, cloroformato de isopropila, cloroformato de isobutila ou cloreto de
metanossulfonila; carbodiimidas, tais como N,N’-diciclohexilcarbodiimida
(DCC), PS-DCC ou outros agentes de condensagéo costumeiros, tais como
pentoxido de fosforo, acido polifosférico, N,N’-carbonil-diimidazol, 2-etoxi-N-
etoxicarbonila-1,2-dihidroquinolina (EEDQ), trifenilfosfina/ tetraclorometano,
hidreto de cloreto de 4-(4,6-dimetoxi-[1,3,5]triazin-2-il)-4-metilmorfolinium ou
bromo-tripirrolidino-fosfénio-hexafluorofosfato, 1-hidroxibenzotriazol (HOBT).

Quando R® é um atomo de hidrogénio, o processo mencionado acima
para a preparagdo do composto de Férmula geral (I) pode ser opcionalmente

completado por uma etapa adicional de acordo com o seguinte esquema de reagao:
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RV | OV T
. R H RN R

(Ia) avy )
em que:
-U, X, n, z, R", R?, R®, R* e Heteroatomo sao conforme definidos
acima;
5 - R% & uma alquila C4-C¢ ou uma cicloalquila C3-C;
- L2 & um grupo de partida selecionado como sendo um atomo de
halogénio, um 4-metil fenilsulfoniléxi ou um metilsulfoniloxi;
que compreende a reagdo de um composto de Formula geral (la)
com um composto de Foérmula geral (IV) para fornecer um composto de
10  Foérmula geral (1).
dependendo da definigao de R', R% R® R* ou R’ os derivados
amina da Férmula geral (Il) podem ser preparados por diferentes processos.
Um exemplo (A) de tal processo pode ser quando:
-U, X, n, Z e R® sao conforme definidos acima;
15 - R'" & um atomo de hidrogénio ou uma alquila C4-Cs;
- R? & um atomo de hidrogénio ou uma alquila C4-Cs; €
- R® e R* sa0 atomos de hidrogénio;
entdo, o derivado amina de Formula geral (Il) pode ser preparado

de acordo com o processo que compreende:

20 - uma primeira etapa de acordo com a reagdo do esquema A-1:
EsQUEMA A-1
(X), X,
0 0
U + RSNH, U
Ol N'HRS
R" R’ R R?

V) (VD)



10

15

20

25

21

em que:

-U, X, n, Z e R® sao conforme definidos acima;

- R' & um atomo de hidrogénio ou uma alquila C4-Cg; €

- R? & um atomo de hidrogénio ou uma alquila C4-C;

que compreende a transformagdo de um 4&cido carboxilico
benzoheterociclico de Foérmula geral (V) para fornecer um derivado de
benzoheterociclil-amida de Férmula geral (VI), na presenga de um derivado
amina e um agente de condensagio, em uma temperatura de 0° C a 200° C;

- uma segunda etapa de acordo com o esquema de reagao A-2:

ESQUEMA A-2
X), X),
oS 0
U U
R" R? II{5 R! R2 ]'{s
(VD (M

em que:

-U, X,n,ze R® sao conforme definidos acima;

- R" &€ um atomo de hidrogénio ou uma alquila C4-Cs; €

- R? & um atomo de hidrogénio ou uma alquila C4-Cs;

que compreende a redugéo de um composto de Férmula geral (V)
para fornecer um derivado de benzoheterocicliletilamina de Férmula geral (ll), na
presenca de um doador de hidreto, em uma temperatura de 0° C a 200° C.

A primeira etapa (etapa A-1) é realizada na presenca de um
agente de condensagdo. O agente de condensacédo apropriado pode ser
selecionado como sendo um formador de haleto acido, tal como o fosgeno,
tribrometo de fosforo, tricloreto de fosforo, pentacloreto de fésforo, 6xido
tricloreto de fosforo ou cloreto de tionila; cloreto de sulfurila; formador de
anidrido, tal como o cloroformato de etila, cloroformato de metila, cloroformato

de isopropila, cloroformato de isobutila ou cloreto de metanossulfonila.
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A primeira etapa (etapa A-1) de acordo com a presente invengao
é realizada em uma temperatura de 0° C a 200° C. De preferéncia, a primeira
etapa (etapa A-1) é realizada em uma temperatura de 0°C a120°C.

A primeira etapa (etapa A-1) de acordo com a presente invengao
pode ser realizada na presenga de um solvente ou nao. Quando o solvente e
utilizado, o solvente é selecionado, de preferéncia, como sendo a agua, um
solvente organico ou uma mistura de ambos. Os solventes organicos
apropriados podem, por exemplo, ser o solvente alifatico, aliciclico ou aromatico.

A segunda etapa (etapa A-2) de acordo com a presente invengéao
é realizada na presencga de um doador de hidreto. De preferéncia, o doador de
hidreto é selecionado como sendo hidretos metalicos ou metaléides, tais como
LiAlH;, NaBH4, KBHa, B2He.

A segunda etapa (etapa A-2) de acordo com a presente invengao
pode ser realizada na presenga de um catalisador. De preferéncia, o
catalisador é selecionado como sendo um &cido de Lewis, tal como o TiCls,
AICl3, BF3.Et,0, CeCla.

A segunda etapa (etapa A-2) de acordo com a presente
invencdo é realizada em uma temperatura de 0° C a 200° C. De
preferéncia, a temperatura é de 10° C a 120° C. De maior preferéncia, a
temperatura é de 10° C a 80° C.

A segunda etapa (etapa A-2) de acordo com a presente invengao
pode ser realizada na presenga de um solvente organico, de agua ou de uma
de suas misturas. De preferéncia, o solvente é selecionado como sendo o éter,
alcool, acido carboxilico, ou uma mistura dos mesmos com agua ou agua pura.

Quando R® é um atomo de hidrogénio, o derivado de amina de
Formula geral (1) também pode ser preparado de acordo com o processo que

compreende:

- uma primeira etapa de acordo com o esquema de reagao B-1:
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ESQUEMA B-1
X, X),
@j{” éD\f\No2
0
(Vi) (Vi)
em que: |

- X, U, z e n sao conforme definidos acima;

5 que compreende a transformagdo de um  aldeido
benzoheterociclico de Férmula geral (VIl) para fornecer um derivado de
benzoheterociclil-nitroalqueno de Férmula geral (VIll), em uma temperatura de
0°C a 200° C;

- uma segunda etapa de acordo com o esquema de reagéo B-2:

10 EsQUEmMA B-2

X, X,
U U
é>\/\No2 b\/\rmz
(Vi) an

em que:

- X, U, z e n sdo conforme definidos acima;
que compreende a redugdo de um composto de Formula geral (VIII)
15  para fornecer um derivado de benzoheterocicliletilamina de Férmula geral (ll), na
presenca de um doador de hidreto, em uma temperatura de 0°Ca200°C.
A primeira etapa (etapa B-1) de acordo com a presente invengao
é realizada em uma temperatura de 0° C a 200° C. De preferéncia, a primeira
etapa (etapa A-1) é realizada em uma temperatura de 10° C a 150° C, de maior
20. preferéncia, em uma temperatura de 50° C a 150° C.
A primeira etapa (etapa B-1) de acordo com a presente invengao
pode ser realizada na presenga de um solvente organico, de agua ou de uma

de suas misturas. De preferéncia, o solvente é selecionado como sendo o éter,
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alcool, acido carboxilico, ou uma mistura dos mesmos com agua ou agua pura.

A primeira etapa (etapa B-1) de acordo com a presente invengao
pode ser realizada na presenga de um tamp&o. De preferéncia, o tampao éo
AcONH4.

A segunda etapa (etapa B-2) de acordo com a presente invengao
é realizada na presenca de um doador de hidreto. De preferéncia, o doador de
hidreto é selecionado como sendo hidretos metalicos ou metal6ides, tais como
LiAlH4, NaBH4, KBH4, BoHs.

A segunda etapa (etapa B-2) de acordo com a presente invengao €
realizada em uma temperatura de 0° C a 200° C. De preferéncia, a temperatura €
de 10° C a 120° C. De maior preferéncia, a temperatura é de 10° C a 80° C.

A segunda etapa (etapa B-2) de acordo com a presente invengao
pode ser realizada na presenga de um solvente orgénico, de agua ou de uma
de suas misturas. De preferéncia, o solvente é selecionado como sendo o éter,
alcool, acido carboxilico, ou uma mistura dos mesmos com agua ou agua pura.

Quando R® é um atomo de hidrogénio, o derivado de amina de

Férmula geral (1) também pode ser preparado de acordo com um processo que

compreende:
- uma primeira etapa de acordo com o esquema de reagao C-1:
ESQUEMA C-1
X), . X),
@ﬁ(}; + LY—PG — @N,CN\/H
R R K PG
(x) X) X1)
em que:

- X, U, z e n sao conforme definidos acima;
- R" & um atomo de hidrogénio ou uma alquila C+-Ce;

- R? é um atomo de hidrogénio ou uma alquila C4-C;
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- L® & um grupo de partida selecionado como sendo um grupo —
OR’ ou um grupo -OCOR’, R’ sendo uma alquila C4-Cs, haloalquila C4-Cs,
benzila, 4-metoxibenzila ou pentafluorofenila;

- PG representa um grupo protetor que pode ser um grupo —
COOR’ ou um grupo -COR’, R” sendo uma alquila C4-Cs, haloalquila C4-Cg,
benzila, 4-metoxibenzila ou pentafluorofenila; |

que compreende a redugao, por hidrogenagéao ou por um doador
hidreto, de um composto de Férmula geral (IX), na presenga de um catalisador
e na presenga de um composto de Férmula geral (X) para produzir um
composto de Férmula geral (XI), em uma temperatura de 0° C a 150° C e sob
uma pressao de 1 bar e 100 bar,

- uma segunda etapa de acordo com o esquema de reagao C-2:

ESQUEMA C-2
O o,
@K\ N @ _H
R K PG 7RI<;2N\H
XD )

em que:

- X, U, z e n sdo conforme definidos acima;

- R" & um atomo de hidrogénio ou uma alquila C4-Cs;

- R? & um atomo de hidrogénio ou uma alquila C4-Cs;

- PG representa um grupo protetor que pode ser um grupo —
COOR’ ou um grupo -COR’, R” sendo uma alquila C4+-Cs, haloalquila C1-Cs,
benzila, 4-metoxibenzila ou pentafluorofenila;

que compreende a reagdo de desprotecdo, em um meio acido ou
em um meio basico, de um composto de Férmula geral (XI) para fornecer um
derivado amina de Férmula geral (Il) ou um de seus sais.

O composto de acordo com a presente invengado pode ser
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preparado de acordo com os processos gerais de preparagao descritos acima.
No entanto, sera entendido que, na base de seu conhecimento geral e das
publicagdes disponiveis, o técnico no assunto sera capaz de adaptar este
método de acordo com as especificagdes de cada um dos compostos, que €
desejado sintetizar.

Na base de seu conhecimento geral e das publicagbes
disponiveis, o técnico no assunto também sera capaz de preparar o0s
compostos intermediarios de Formula (V), (VII) e (IX) de acordo com a presente
invencgao.

A presente invengdo também se refere a um derivado de
benzoheterocicliletilamina de Férmula geral (Il) ou um de seus sais, e ao seu

uso como composto intermediario no processo de preparagao descrito acima:

Ry R®
_H
(X); U z 'Tj
r? R R®
(I

em que U, X, n, z, R, R% R% R* e R® sdo conforme definidos
acima.

A presente invengdo também se refere a uma composi¢ao
fungicida que compreende uma quantidade eficaz de um composto de Férmula
geral (I). Assim, de acordo com a presente invengdo, & fornecida uma
composi¢do fungicida que compreende, como um ingrediente ativo, uma
quantidade eficaz de um composto de Férmula geral (l) conforme definido no
presente e um suporte, veiculo ou carga agricolamente aceitavel.

De acordo com a presente invengao, o termo “suporte” refere-se a
um material natural ou sintético, organico ou inorganico com o qual o material
ativo & combinado para torna-lo mais facil de aplicar, notavelmente nas partes

da planta. Portanto, este suporte é, em geral, inerte e deve ser agricolamente
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aceitavel. O suporte pode ser um sélido ou um liquido. Os exemplos de
suportes apropriados incluem a argila, silicatos naturais ou sintéticos, silica,
resinas, ceras, fertilizantes sélidos, agua, alcoois, em particular o butanol,
solventes orgéanicos, 6leos minerais e de plantas e seus derivados. As misturas
de tais suportes também podem ser utilizadas.

A composicdo também pode compreender os componentes
adicionais. Em particular, a composicao pode ainda compreender um
tensoativo. O tensoativo pode ser um emulsificante, um agente dispersante ou
um agente umidificante do tipo idnico ou ndo iénico ou uma mistura de tais
tensoativos. Pode ser feita mengao, por exemplo, aos sais de acido poliacrilico,
sais de acido lignossulfénico, sais de acido fenolssulfonico ou
naftalenossulfénico, policondensados de 6xido de etileno com alcoois graxos
ou com Aacidos graxos ou com aminas graxas, fendis substituidos (em
particular, alquilfenéis ou arilfendis), 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 compostos acima contendo fungdes sulfato, sulfonato e fosfato.
A presenca de pelo menos um tensoativo é geralmente essencial quando o
material ativo e/ou o suporte inerte sdo insollveis em agua e quando o agente
vetor para a aplicagcdo € a agua. De preferéncia, o teor de tensoativo pode
estar compreendido entre 5% e 40% em peso da composigao.

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

Em geral, a composigao de acordo com a presente invengéo pode

conter de 0,05 a 99% em peso do material ativo, de preferéncia, de 10 a 70%



10

15

20

25

28

em peso.

As composicdes de acordo com a presente invengdo podem ser
utilizadas em varias formas, tal como dispensador aerossol, suspensao em
capsula, concentrado de nebulizagdo a frio, p6 empoeirdvel, concentrado
emulsificavel, emulsdo de o6leo-em-agua, emulsdo agua-em-6leo, gréanulo
encapsulado, granulo fino, concentrado com capacidade de fluxo para o
tratamento de sementes, gas (sob press&o), produto gerador de gas, granulo,
concentrado de nebulizagcdo a quente, macrogranulo, microgranulo, p6 dispersivel}
em Oleo, concentrado com capacidade de fluxo miscivel em o6leo, liquido miscivel
em oleo, pasta, bastonete de planta, p6 para o tratamento de sementes secas,
semente revestida com um pesticida, concentrado sollvel, pd solavel, solugao
para o tratamento de semente, concentrado de suspenséo (concentrado com
capacidade de fluxo), liquido de volume ultra baixo (ULV), suspenséo de volume
ultra baixo (UVL), granulos ou tabletes dispersiveis em agua, p6 dispersivel em
agua para o tratamento de calda, granulos ou tabletes hidrossoluveis, pé
hidrossoluvel para o tratamento de semente e p6 umidificavel.

Estas composigdes incluem ndo apenas composigoes que estao
prontas para serem aplicadas na planta ou na semente a ser tratada por meios
de um dispositivo apropriado, tais como um dispositivo de aspersao ou
pulverizagdo, mas também as composigdes comerciais concentradas que
devem ser diluidas antes da aplicagéo na cultura.

Os compostos da presente invengdo também podem ser
misturados com um ou mais inseticidas, fungicidas, bactericidas, atrativos,
acaricidas ou feroménios ou outros compostos com atividade biolégica. As
misturas assim obtidas possuem um espectro ampliado de atividade. As
misturas com outros compostos fungicidas sao particularmente vantajosas. Os
exemplos de associagdes em mistura de fungicidas apropriados podem ser

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

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

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

- como um inibidor da respiragao Cl como o diflumetorim;

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

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

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

(B5) um composto capaz de inibir a produgédo de ATP como o
acetato de fenantin, cloreto de fenantin, hidréxido de fenantin, siltiofam;

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

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

(B8) um composto capaz de inibir a sintese de lipidio e membrana
como o clozolinato, iprodiona, procimidona, vinclozolina, pirazofos, edifenfos,
iprobenfés  (IBP), isoprotiolano, tolclofés-metila,  bifenila, iodocarb,

propamocarb, cloreto de propamocarb;



10

15

20

25

30

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

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

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

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

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

(B14) um composto selecionado da seguinte lista: amibromdol,

bentiazol, betoxazin, capsimicin, carvona, chinometionat, cloropicrin, cufraneb,
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ciflufenamid, cimoxanil, dazomet, debacarb, diclomezina, diclorofen, dicloran,
difenzoquat, metilsulfato de difenzoquat, difenilamina, etaboxam, ferimzona,
flumetover, flusulfamida, fosetil aluminio, fosetil calcio, fosetil sédio, fluopicolida,
fluoroimida, hexaclorobenzeno, sulfato de 8-hidroxiquinolina, irumamicin,
metasulfocarb, metafenona, isotiocianato de metila, mildiomicina, natamicina,
dimetilditiocarbamato de niquel, nitrotal-isopropila, octilinona, oxamocarb,
oxifentiin, pentaclorofenol e sais, 2-fenilfenol e sais, acido fosforoso e seus
sais, piperalin, propanosina de sédio, proquinazida, pirrolnitrina, quintozeno,
tecloftalam, tecnazeno, triazoxido, triclamida, zarilamid e 2, 3, 5, 6-tetracloro-4-
(metilsulfonil)-piridina, N-(4-cloro-2-nitrofenil)-N-etil-4-metil-
benzenossulfonamida, 2-amino-4-metil-N-fenil-5-tiazolecarboxamida, 2-cloro-N-
(2,3-dihidro-1,1,3-trimetil -1H-inden-4-il)-3-piridincarboxamida, 3-[5-(4-
clorofenil)-2,3-dimetilisoxazolidin-3-il]-piridina,  cis-1-(4-clorofenil)-2-(1H,1,2,4-
triazol-1-il)-cicloheptanol, 1-(2,3-dihidro-2,2-dimetil-1H-inden-1-il)-1H-imidazol-
5-carboxilato de metila, 3,4,5-tricloro-2,6-piridinadicarbonitrila, 2-[[[ciclopropil[(4-
metoxifenil)imino]metilltio]metil]-alfa-(metoximetileno)-benzenoacetato de
metila, 4-cloro-alfa-propinil6xi-N-[2-[3-metoxi-4-(2-propiniléxi)fenil]etil]-
benzenoacetamida, (2S)-N-[2-[4-[[3-(4-clorofenil) -2-propinil}6xi]3-
metoxifenil]etil]-3-metil-2-[(metilsulfonil)amino]-butanamida, 5-cloro-7-(4-
metilpiperidin-1-il)-6-(2,4,6-trifluorofenil)[1,2,4]triazolo[1,5-a]pirimidina, ~ 5-cloro-
6-(2,4,6-trifluorofenil)-N-[(1R)-1,2,2-trimetilpropil][1,2,4]triazolo[1,5-a]pirimidin-7-
amina, 5-cloro-N-[(1R)-1,2-dimetilpropil]-6-(2,4,6-trifluorofenil)[1,2,4]triazolo[1,5-
a]pirimidin-7-amina, N-[1-(5-bromo-3-cloropiridin-2-il)etil]-2,4-
dicloronicotinamida, N-(5-bromo-3-cloropiridin-2-il)metil-2,4-dicloronicotinamida,
2-butéxi-6-iodo-3-propil-benzopiranon-4-ona, N-{(Z)-[(ciclopropilmetéxi)imino][6-
(difluorometdxi)-2,3-difluorofenillmetil}-2-fenilacetamida, N-(3-¢etil-3,5,5-trimetil-
ciclohexil)-3-formilamino-2-hidréxi-benzamida, 2-[[[l[1-[3-(1-fluoro-2-

feniletil)6xi]fenilletilideno]amino]oxijmetil]-alfa-(metoxiimino)-N-metil-alfaE-
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benzenoacetamida, N-{2-[3-cloro-5-(trifluorometil) piridin-2-iljetil}-2-
(trifluorometil)-benzamida, N-(3',4'-dicloro-5-fluorobifenil-2-il)-3-(difluorometil)-1-
metil-1H-pirazol-4-carboxamida, 2-(2-{[6-(3-cloro-2-metilfenoxi)-5-
fluoropirimidin-4-iljoxi}fenil)-2-(metoxiimino)-N-metilacetamida,  &acido  1-[(4-
metoxifendxi)metil]-2,2-dimetilpropil-1H-imidazol-1-carboxilico, acido O-[1-[(4-
metoxifendxi)metil]-2,2-dimetilpropil]-1H-imidazol-1-carbotidico.

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
associacdo de mistura bactericida apropriadas podem ser selecionados na
seguinte lista: bronopol, diclorofen, nitrapirina, dimetilditiicarbamato de niquel,
casugamicina, octilinona, acido furancarboxilico, oxitetraciclina, probenazol,
estreptomicina, tecloftalam, sulfato de cobre e outras prepara¢des de cobre.

7 As composigbes fungicidas da presente invengcdo podem ser
utilizadas 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, é fornecido um método para o controle curativo
ou preventivo do fungo fitopatogénico de plantas ou culturas, caracterizado em
que uma composicao fungicida conforme definido anteriormente é aplicada a
semente, a planta e/ou a fruta da planta ou ao solo em que a planta esta
crescendo ou em que é desejavel que ela cresga.

A composi¢ao conforme utilizada contra fungos fitopatogénicos de
culturas compreende uma quantidade eficaz e nao fitotoxica de um material
ativo de Formula geral (l).

A expressao “quantidade eficaz e nao fitotoxica” significa uma
quantidade de composi¢ao de acordo com a presente invengdo € suficiente
para controlar ou destruir o fungo presente ou sujeito a aparecer em culturas, e

que nao implica em qualquer sintoma notavel de fitotoxicidade para dita cultura.
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Tal quantidade pode variar dentro de um amplo intervalo dependendo do fungo
a ser controlado, o tipo de cultura, as condiges climaticas e os compostos
incluidos na composicao fungicida de acordo com a presente invengao.

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

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

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

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

Entre as doencas de plantas ou culturas que podem ser
controladas pelo método de acordo com a presente invengao, pode ser feita
mengao a:

Doencgas do oidio, tais como:

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

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

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

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

Doencgas da Ferrugem, tais como:

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

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

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

- Doenga da Puccinia, causada, por exemplo, pela Puccinia
recondita, ‘

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

Doencas de oomicetes, tais como:

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

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

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

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

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

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

Doengas da mancha foliar, mancha-aquosa foliar e deterioragao
foliar tais como:

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

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

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

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

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

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

- Doenga da Diaporthe, causada, por exemplo, pela Diaporthe
citri,

- Doenca da Elsinoe, causada, por exemplo, pela Elsinoe
fawcettir,

- Doenga da Gloeosporium causada, por exemplo, pela
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Gloeosporium laeticolor,

- Doenga da Glomerella, causada, por exemplo, pela Glomerella
cingulata,

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

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

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

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

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

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

- Doenca da Ramularia, causada, por exemplo, pela Ramularia
collo-cygni,

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

- Doencga da Septoria, causada, por exemplo, pela Septoria apii ou
Septoria lycopercisi,

- Doenca da Typhula, causada, por exemplo, pela Typhula
incarmata,

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

Doencas da raiz e do caule, tais como:

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

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

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

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

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

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

Doencas da orelha e da panicula, tal como:

- Doenca da Alternaria, causada, por exemplo, pela Altemarnia spp.;

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

- Doenca da Cladosporium, causada, por exemplo, pela
Cladosporium spp.,

Doencga da Claviceps, causada, por exemplo, pela Claviceps

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

- Doenca da Sphacelotheca, causada, por exemplo, pela

Sphacelotheca reiliana,
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- Doenca da Tilletia, causada, por exemplo, pela Tilletia caries,

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

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

flavus;

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

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

- Doencga da Sclerotinia, causada, por exemplo, pela Sclerotinia
sclerotiorum,

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

Decomposi¢cao da semente e dos habitantes do solo, doengas do

mofo, apodrecimento da planta, decomposi¢éao e cacho seco:

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

culmorum;

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

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

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

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

- Doenga da Microdochium, causada, por exemplo, pela

Microdochium nivale;

Doengas do cancro, da giesta e da doenga progressiva, tal como:
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- Doenga da Nectria, causada, por exemplo, pela Nectria

galligena;

Doencas da deterioragao, tal como:

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

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

- 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,

Doengas das flores e das sementes, tal como:

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

Doengas do tubérculo, tal como:

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

A composicao fungicida de acordo com a presente invengao
também pode ser utilizada contra as doengas fungicas sujeitas a crescerem em
ou dentro de troncos. O termo “tronco” significa todos os tipos de espécies de
madeira, e todos os tipos de trabalho nesta madeira pretendida para a
construgédo, 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 de acordo da presente invengdo ou uma compdsigéo de
acordo com a presente invengao; isto inclui, por exemplo, a aplicagéo direta,
aspersdo, imersao, inje¢do ou quaisquer outros meios apropriados.

A dose do material ativo geralmente aplicada no método de

tratamento de acordo com a presente invengao €, em geral e vantajosamente, de
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10 a 800 g/ha, de preferéncia, de 50 a 300 g/ha, para as aplicagdes no tratamento
foliar. A dose de substancia ativa aplicada €, em geral e vantajosamente, entre 2 e
200 g por 100 kg de semente, de preferéncia, entre 3 e 150 g por 100 kg de
semente no caso do tratamento de semente. Esta claramente entendido que as
doses indicadas no presente sdo dadas como exemplos ilustrativos da presente
invengao. Um técnico no assunto ira saber como adaptar as doses de aplicagéo
de acordo com a natureza da cultura a ser tratada.

A composicao fungicida de acordo com a presente invengéo também
pode ser utilizada no tratamento de organismos geneticamente modificados com os
compostos de acordo com a presente invengdo ou as composi¢des agroquimicas de
acordo com a presente inveng¢ao. As plantas geneticamente modificadas sao plantas
no genoma do qual um gene heterélogo que codifica uma proteina de interesse foi
integrado d e maneira e stavel. A expressdo “gene heterdlogo que codifica uma
proteina de interesse” significa essenciaimente genes que fornecem a planta
transformada novas propriedades agronémicas, ou genes para o melhoramento da
gualidade agronémica da planta modificada.

As composicdes de acordo com a presente invengdo também podem
ser utilizadas para a preparagéo da composigao 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 Asperyillus spp., por exemplo, Aspergillus fumigatus.

Os diversos aspectos da presente invengao serao agora
ilustrados com referéncia as seguintes tabelas de compostos e exemplos.
A seguinte tabela ilustra de um modo nao limitante os exemplos de
compostos de acordo com a presente invengdo. Nos seguintes exemplos,
M + 1 (ou M — 1) significa o pico de ion molecular, mais ou menos 1
a.m.u. (unidade de massa atémica) respectivamente, conforme observado

na espectrometria de massa e M (Apcl+) significa o pico de ion molecular
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como ele foi encontrado por meio da ionizagdo quimica da pressao

atmosférica positiva na espectroscopia de massa.

TABELA A

X2 x* 3 o
RR R* O Y®
Y1
XZWE”
X7 I}J , x*' R v Y?
x° Y’

Comp. |R'|RIR|RIRL Y [ Y [ Y2 Y| Y [ x¥ | x®] x® [ XX | X% | M+
1
A1 |H|H|H|H|H|CHR, |H|H|H|H|H]|H]| H |H|CH| H |32
A2 |H|H|/H|H|H|CH |H|H|[H|H|H|H]| H |H|CH| H [293
A3 |H|H|H]|H|H|CFRR |H|{H|H|H|H|H]| H |H]| H |CH| 347
A4 |H|H|H|H|H|CHFR |H|H|H|H|H|H]| H |[|H]| H |CHs| 329
A5 |H|{H|H|H]|H I H|H|H|H|H]|H|OMe]| H| H |CHy| 329
A6 |H|H|H|H|H] B |H|H|[H|H|H|H|OMe|H]| H |CH,]| 388
A7 |H|H|[H|H|H]|CFRR |H|H|H|H|H{|{H|OMe|[H]| H |CH;|435
5
v
Y1
Y2
Y3

Comp. [R'| RIR[R IR | v [ Y | Y[ Y [y | x®| X7 | X®|X°[X| M+1
B-1 H|H|H|[H|H|CHR, | H|H | H|H|{H]|H]|C|H| H/| 366
B-2 H|H|H|H]|H Br | H|{ H|H|H|H | H]J|C|[H|H]| 39
B3 |H|H|H|H]|H I H|H|H|H]H|H]|C|H]|H]| 442
B4 |H|H|H|H|H|CR |H|H|H|H H|[H/JC]|H|H]| 38
A5 | H|H|H|H]|H Br |H|H|H|H|H|H]|H|H|H]| 360
B-6 H|H|H|H]H I H|H|H|H|H]|H]|H]|H]| H] 408
B-7 H|I|H|HIH|H]|]CFR |H{H|H|H|H]|H]|H|H]IH/| 35




TABELAC

RR R* O Y

N Y
x- Is
X X R Y Y?
Y3
Comp. |R'| R |R|IR |R Y IYIY Y| Y [ XX |X]X[X°]| M+1
C-1 H|H|H|H H| B |H|H|H|H]|H|[H|H]|H]|H 344
€2 |H| H |H|H H F {H|H|H|H|H|[H|IH]|H]|H 392
C3 |H|H|H|H H|CFR|H|H|H|H|H|[H]{H]|]H]|H 334
TABELA D
X' X5
X" RR RO \'a
N Y
12 S 1 2 |
X R R R )
X' Y Y
Y3
Comp. [RI|RIR IR [R | ¥V [Y Y[V ]V X" X?] X®|x"] X" | M+1
D-1 H{H|H|{H|H|CFPs {H|H|H|H|H]H]| H/|H]|CH| 364
D-2 H|H|H|H|H|CFR | H|{H|H|H|H]H/|C |H/|CH| 398
D-3 H|H|H|H]|H ] H{H|H|H|H|H|H]|[H]|CH | 422
D-4 H]{H|H|H]|H Br |H|H|H|H|H]|H]| H/|H|CH | 374
D-5 HIH|H|H]|H Br |H|H|H|H|H]|H]|C | H|CH| 408
D-6 H|{H|H|H|H Cl |HIH|H]|H|[H{H]|C|H]|CH| 364
D-7 H|H|H|H]|H ¢l |H|{H|H|H|H|H]| H/|H]|CH| 33
D-8 H|H|H|H]|H I H|H]|H|H|H]|H/|C | H|CH| 456
D-9 H|H|H|H!H|CHR|H|H|[H|H|H|H]C]|H]|CH | 380
D10 | H|H|H|H|H|CH |H|H|[H|H]H|H]| H]|H]|CH|[ 310
D11t |[H|H|H|H|H|CHR,|HIH|[H|H|H|H]| H | H]|CH | 346

TABELA E
X14
X2 N RR O Y 1
A\ Y
X" N>R7§<T5
X" )|(15 |:QYA 2
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Comp. R‘ R2 R3 R4 R5 Ya Yl Y2 Y3 Y4 X11 X12 X13 x14 X15 M

+1

E-1 Me | H H H H | H HIH H H H H H | CHs | 362

E-2 Me | H H H H|CFR|H|H]|H H H H H H | CHy | 420

TABELA F

Comp. R1 RZ R3 R4 RS Ya Yl Y2 Y3 Y4 x100 x101 X102 x103 X104 x105 M

+1

F-1 H H H H|H|CFs| H]H|H H H H H H H | 345

EXEMPLOS
Exemplos do processo para a preparagdo do composto de
Férmula geral (1).

SINTESE DE N-[2-(5-CLORO-1-BENZOTIEN-3-IL)ETIL]-2-(TRIFLUOROMETILA)-

BENZAMIDA (COMPOSTO B-4)

PREPARAGCAO DO [2-(5-CLORO-1-BENZOTIEN-3-IL)ETILJCARBAMATO DE TERC-BUTILA

A uma solugdo agitada de (5-cloro-1-benzotien-3-il)acetonitrila
(5,30 g, 25,6 mmol), hexahidrato de cloreto de niquel (Il) (6,05g, 25,6 mmol), e
dicarbonato de di-terc-butila (11,1 g, 51,0 mmol) em metanol (150 mL) sob uma
atmosfera inerte de nitrogénio foi adicionado o borohidreto de sédio (4,8 g, 126
mmol) em porgées sobre um periodo de 10 min, mantendo a temperatura
abaixo de 45° C. A mistura da reacgao foi agitada por 16 horas e diluida co
acetato de etila (300 mL) e lavada com salmoura (300 mL). A camada orgénicé
foi seca (MgSQ,), filtrada e concentrada em vacuo para fornecer um oleo. A

purificagéo por cromatografia por flash utilizando uma mistura 4:1 de heptano:
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acetato de etila forneceu 7,8 g (98%) de [2-(5-cloro-1-benzotien-3-
iletillcarbamato terc-butila.

1THNMR (250 MHz, CDCl3): 6 7,76 — 7,69 (2H, m); 7,36 — 7,15 (2H,

m); 4,72 — 4,60 (N-H, b); 3,567 — 3,40 (2H, m); 3,1 — 2,95 (2H, m); 1,4 (9H, s).

PREPARACAO DO 2-(5-CLORO-1-BENZOTIEN-3-IL)ETANAMINA

A uma solugdo agitada de [2-(5-cloro-1-benzotien-3-
iletiljcarbamato de terc-butila (7,80 g, 25,1 mmol) em diclorometano (100 mL)
foi tratado com acido trifluoroacético (28,5 g, 250 mmol) e a mistura de reagao
foi agitada a TA por 16 horas. Uma solugdo aquosa de hidréxido de sédio (200
mL, 1N) foi cuidadosamente adicionada e a temperatura foi mantida abaixo de
20° C. A mistura de reagéao foi agitada por 30 min e a camada organica foi seca
(MgSO0y,), fitrada e concentrada em vacuo para fornecer 4,9 g da amina
desejada (92%).

1HNMR (250 MHz, CDCls): & 7,82 — 7,70 (2H, m); 7,40 - 7,10
(2H, m); 3,16 — 2,90 (4H, m); 1,6 — 1,4 (NH2, b).

O sal de hidrocloreto foi obtido pela adicdo de acido cloridrico
etéreo e a filtragao do precipitado incolor.

SINTESE DE N-[2-(5-CLORO-1-BENZOTIEN-3-IL)ETIL]-2-(TRIFLUOROMETILA)-

BENZAMIDA (COMPOSTO B-4)

Uma mistura de 2-(5-cloro-1-benzotien-3-il)etanamina (90,0 mg,
42,5 mmol) e trietilamina (43,5 mg, 42,5 mmol) em THF (5 ml) foi tratada com
cloreto de 2-trifluorometilbenzoila (89,0 mg, 42,5 mmol) e a mistura foi aquecida
no refluxo por 2 horas. Apés o resfriamento a TA, a mistura foi concentrada em
vacuo e o residuo recolhido em acetato de etila (50 mL) e lavado com agua (50
mL). A camada organica foi seca (MgSO,), filtrada e concentrada em vacuo. A
purificagdo do residuo por cromatografia por flash utilizando uma mistura 4:1 de
heptano: acetato de etila forneceu 160 mg (94%) de N-[2-(5-cloro-1-benzotien-3-

iI)etjI]-2-(trifluorometiIa)-benzamida (Composto B-4).
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Espetro de massa: [M + 1] = 384.

EXEMPLOS DA ATIVIDADE BIOLOGICA DO COMPOSTO DE FORMULA GERAL (l)

EXEMPLO A: TESTE IN VIVO EM ALTERNARIA BRASSICAE

O ingrediente ativo testado é preparado pela homogeneizagdo em
ceramica em uma formulacao do tipo suspensao concentrada a 100 g/L. Esta
suspensao é entao diluida em agua para obter a concentragédo do material ativo
desejado.

As plantas de rabanete (variedade Pernot) em copos iniciadores,
semeadas em um substrato solo de turfa — pozolana 50/50 e cultivada a 18 —
20° C, sao tratadas no estagio de cotilédones pela pulverizagdo com a
suspensao aquosa descrita acima.

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

Apés 24 horas, as plantas sao contaminadas pela pulverizagao
com uma suspensdo aquosa de esporos de Alternaria brassicae (40.000
esporos por cm’). Os esporos sdo coletados de uma cultura de 12 — 13 dias.

As plantas de rabanete contaminadas sao incubadas por 6-7 dias
a cerca de 18° C, sob uma atmosfera umida.

A classificagao é realizada de 6 a 7 dias ap6s a contaminagédo, em
comparagao com as plantas controle.

Nestas condi¢des, de prote¢do boa (pelo menos 50%) a total é
observada em uma dose de 330 ppm com os seguintes compostos: D1, D2, D3
e D4 de acordo com a presente invengao e em uma dose de 500 ppm com os
seguintes compostos: B1, B2, C3, D6, D8 e E1 de acordo com a presente
invengao.

Pelo contrario, a protegao fraca (menos de 30%) a nenhuma
protecdo é observada com os compostos de N-benzoiltriptamina. Estes

compostos de N-benzoiltriptamina s&o respectivamente:
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- N.[2-(5-bromo-1H-indol-3-il)etil]-2-(trifluorometil)benzamida, testado
em uma dose de 330 ppm;

- N.[2-(5-bromo-1H-indol-3-il)etil}-2-clorobenzamida, testado em uma
dose de 500 ppm;

- N.[2-(5-bromo-1H-indol-3-il)etil]-2-(difluorometil)benzamida, testado
em uma dose de 500 ppm.

Estes resultados mostram que os compostos de acordo com a
presente invengao possuem uma atividade biolégica muito melhor do que os
compostos estruturalmente mais proximos descritos no pedido de patente

chinés CN 1.365.971.

ExXeEmPLO B: TESTE IN VIVO NA PYRENOPHORA TERES

O ingrediente ativo testado é preparado pela homogeneizagao em
ceradmica em uma formulagao do tipo suspensdo concentrada a 100 g/L. Esta
suspenséo é entéo diluida em agua para obter a concentragdo do material ativo
desejado.

As plantas de cevada (variedade Express) em copos iniciadores,
semeadas em um substrato solo de turfa — pozolana 50/50 e cultivadas a 12°
C, sdo tratadas no estagio da primeira folha (10 cm de altura) pela pulverizagao
com a suspenséo aquosa descrita acima. As plantas, utilizadas como controles,
sao tratadas com uma solugao aquosa néao contendo o material ativo. Apds 24
horas, as plantas sdo contaminadas pela pulverizagdo das mesmas com uma
suspenséo aquosa de esporos de Pyrenophora teres (12.000 esporos por mL).
Os esporos sdo coletados de uma cultura de 12 dias. As plantas de cevada
contaminadas s&o incubadas por 24 horas a cerca de 20° C e a 100% de
umidade relativa e, entéo, por 12 dias a 80% de umidade relativa.

A classificagao é realizada 12 dias ap6és a contaminagéao, em
comparagao com as plantas controle.

Nestas condigbes, de protecao boa (pelo menos 50%) a total &
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observada em uma dose de 330 ppm com os seguintes compostos: D1 e D2 e
em uma dose de 500 ppm com os seguintes compostos: C3, D3, D8 e F1.

Pelo contrario, nenhuma prote¢ao é observada com os compostos
de N-benzoiltriptamina. Estes compostos de N-benzoiltriptamina s&o
respectivamente:

- N.[2-(5-bromo-1H-indol-3-il)etil]-2-(trifluorometil)benzamida, testado
em uma dose de 330 ppm;

- N.[2-(5-bromo-1H-indol-3-il)etil]-2-clorobenzamida, testado em uma
dose de 500 ppm;

- N.[2-(5-bromo-1H-indol-3-il)etil]-2-iodobenzamida, testado em uma
dose de 500 ppm;

- N.[2-(5-bromo-1H-indol-3-il)etif]-2-(difluorometil)benzamida, testado
em uma dose de 500 ppm.

Novamente, estes resultados mostram que os compostos de
acordo com a presente invengdo possuem uma atividade biolégica muito
melhor do que os compostos estruturalmente mais préximos descritos no

pedido de patente chinés CN 1.365.971.
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REIVINDICACOES
1. COMPOSTO, de Foérmula geral (I):
3 O Y?

R R
‘X)"{‘DZ%N
¥,

|5
R R' R

caracterizado pelo fato de que:

-néo0, 1,2, 3,4, 50u6;

$C
\/,3(

sendo que A representa um heterociclo de 5 ou 6 membros com

-pé1,2 3oué4,
-Ué:

um, dois ou trés heteroatomos que podem ser os mesmos ou diferentes;
fundido com um anel fenila para formar um benzoheterociclo contanto que este
benzoheterociclo seja diferente de 3-1H-2H-indolil;

- Z é um atomo de carbono ou um heteroatomo que nao pode ser
substituido por X;

- X & o mesmo ou diferente e € um atomo de halogénio, um grupo
nitro, um grupo ciano, um grupo hidroxila, um grupo amino, um grupo sulfanila,
um grupo pentafluoro-A°-sulfanila, um grupo formila, um grupo formiloxi, um
grupo formilamino, um grupo carbéxi, um grupo carbamoila, um grupo N-
hidroxicarbamoila, um grupo carbamato, um grupo (hidroxiimino)alquila C4-Ce,
uma alquila C4-Cs, uma alquenila C»-Cg, uma alquinila C2-Cg, um alquilamino
C4-Cg, uma halogenoalquila C1-Cg possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio, um
dialquilamino C¢-Cg, um alcéxi C4-Cg, um halogenoalcéxi C1-Cg possuindo de 1
a 5 atomos de halogénio, uma alquilsulfanila C4-Cg, uma halogenoalquilsulfanila

C1-Cg possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio, um alquenildxi C2-Cg, um
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halogenoalqueniloxi C,-Cg possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio, um
alquiniloxi C3-Cs, um halogenoalquinildxi C3-Cg possuindo de 1 a 5 atomos de
halogénio, uma cicloalquila C3-Cs, uma halogenocicloalquila C3-Cg possuindo
de 1 a 5 atomos de halogénio, uma alquilcarbonila C4-Cg, uma
halogenoalquilcarbonila C4-Cs possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio, uma

alquilcarbamoila C;-Cs, uma dialquilcarbamoila C4-Cs, uma N- uma

alquiloxicarbamoila C¢-Cg, uma alcoxicarbamoila C4-Cs, uma N-alquil C4-Csg-

alcoxicarbamoila C4-Cs, uma alcoxicarbonila C4-Cs, uma
halogenoalcoxicarbonila C4-Cg possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio, um
alquilcarboniléxi C1-Cg, um halogenoalquilcarboniléxi C4-Cg possuindo de 1 a 5
atomos de halogénio, um alquilcarbonilamino C1-Cs, um
halogenoalquilcarbonilamino C4-Cg possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio,
alquilaminocarboniloxi  C4-Cs, um dialquilaminocarboniléxi  C4-Cs, um
alquiloxicarboniloxi C1-Cs, uma alquilsulfenila C4-Cs, uma
halogenoalquilsulfenila C4-Cg possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio, uma
alquilsulfinila C4-Cs, uma halogenoalquilsulfinila C4-Cg possuindo de 1 a
atomos de halogénio, uma alquilsulfonila C4-Cg, uma halogenoalquilsulfonila
C+-Cg possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio, um alcoxiimino C4-Cs, uma
(alcoxiimino C4-Ce)-alquila C-Cs, uma (alqueniloxiimino C4-Ce)-alquila C+-Ce,
uma (alquiniloxiimino C4-Cg)-alquila C4-Cs, uma (benziloxiimino C4-Cg)-alquila
C+-Cs, um benziléxi, um benzilsulfanil, um benziamino, um fendxi, um
fenilsulfanil, um fenil ou um fenilamino;

- R' e R? sao os mesmos ou diferentes e sdo um atomo de
hidrogénio, um grupo ciano, um grupo formila, um grupo carbdxi, um grupo
carbamoila, um grupo (hidroxiimino)-alquila C1-Cs, alquila C4-Cs, alquenila C,-
Cs, alquinila C,-Cs, cicloalquila C3-Cg, halogenocicloalquila C3-Cs possuindo de
1 a 5 atomos de halogénio, alquilcarbonila C4-Cg, halogenoalquilcarbonila C4-Csg

possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio, halogenoalquila C4-Csg possuindo de 1
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a 5 atomos de halogénio, alquilcarbamoila C4-Cg, dialquilcarbamoila C4-Cs,
alcoxicarbamoila C4-Cg, alcoxicarbonila C4-Cg ou halogenoalcoxicarbonila Cs-
Cg possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio;

- R® e R* sao os mesmos ou diferentes e sdo um &atomo de
hidrogénio, um grupo formila, um grupo carbamoila, um grupo (hidroxiimino)-
alquila C4-Cg, alquila C4-Cs, alquenila C,-Cg, alquinila C2-Cs, cicloalquila C3-Cs,
halogenocicloalquila C3-Cs possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio,
alquilcarbonila C4-Cs, halogenoalquilcarbonila C+-Cg possuindo de 1 a 5 atomos
de halogénio, halogenoalquila C1-Cg possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio,
alquilcarbamoila C4-Cs, dialquilcarbamoila C4-Cg ou alcoxicarbamoila C1-Cs;

- R® € um atomo de hidrogénio, alquila C4-Cs ou cicloalquila C3-C;

- Y é o mesmo ou diferente e € um atomo de hidrogénio, um
atomo de halogénio, um grupo nitro, um grupo ciano, um grupo hidroxila, um
grupo amino, um grupo sulfanila, um grupo pentafluoro-A®-sulfanila, um grupo
formila, um grupo formiloxi, um grupo formilamino, um grupo carbdxi, um grupo
carbamoila, um grupo N-hidroxicarbamoila, um grupo carbamato, um grupo
(hidroxiimino)alquila C4-Ce, alquila C4-Cg, alquenila C>-Cs, alquinila Co-Cs,
alquilamino C;-Csg, dialquilamino C4-Cs, alcoxi C4-Cg, halogenoalquila C1-Cg
possuindo de 1 a 5 4tomos de halogénio, halogenoalcoxi C4-Cg possuindo de 1
a 5 atomos de halogénio, alquilsulfanila C1-Cs, halogenoalquilsulfanila C4-Csg
possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio, alqueniloxi C2-Ce,
halogenoalqueniléxi C,-Cs possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio, alquiniloxi
C3-Cg, halogenoalquiniloxi C3-Cg possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio,
cicloalquila Cs-Cg, halogenocicloalquila C3-Cg possuindo de 1 a 5 atomos de
halogénio, alquilcarbonila C4-Cg, halogenoalquilcarbonila C1-Cg possuindo de 1
a 5 atomos de halogénio, alquilcarbamoila C4-Cg, dialquilcarbamoila C4-Cs, N-
alquiloxicarbamoila  C4-Cg,  alcoxicarbamoila C-Cg, N-alquil C4-Cg-

alcoxicarbamoila C4-Cs, alcoxicarbonila C4-Cg, halogenoalcoxicarbonila C4-Cs
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possuindko de 1 a 5 atomos de halogénio, alquilcarboniloxi C4-Ce,
halogenoalquilcarboniléxi C1-Cg possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio,
alquilcarbonilamino C4-Cs, halogenoalquilcarbonilamino C4-Cg possuindo de 1 a
5 atomos de halogénio, alquilaminocarboniléxi C4-Cg, dialquilaminocarboniléxi
C4-Cs, alquiloxicarboniléxi C4-Cs, alquilsulfenila C4-Cs, halogenoalquilsulfenila
C4-Cs possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio, alquilsulfinila C4-Cs,
halogenoalquilsulfinila C4-Cs possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio,
alquilsulfonila C4-Cg, halogenoalquilsulfonila C4-Cg possuindo de 1 a 5 atomos
de halogénio, alcoxiimino C4-Ce, (alcoxiimino Ci-Ce)-alquila C4-Cs,
(alqueniloxiimino C4-Cg)-alquila C4-Cs, (alquiniloxiimino C4-Ce)-alquila C4-Ce ou
(benziloxiimino)-alquila C1-Ce, € |

- Y? é um atomo de halogénio, um grupo ciano, um grupo
sulfanila, um grupo pentafluoro-A®-sulfanila, um grupo formila, um grupo
formiléxi, um grupo formilamino, um grupo carbamoila, um grupo N-
hidroxicarbamoila, um grupo carbamato, um grupo (hidroxiimino)alquila C4-Ce,
alquila C4-Cs, alquenila C,-Cs, alquinila C»-Cs, alcdxi C4-Csg, halogenoalquila C1-
Cs possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio, halogenoalcdxi C4-Cg possuindo
de 1 a 5 atomos de halogénio, alquilsulfanila C-Csg, halogenoalquilsulfanila C+-
Cs possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio, alquenildxi Cz-Cs,
halogenoalquenildxi C,-Cs possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio, alquiniloxi
Cs-Cs, halogenoalquiniléxi C3-Cg possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio,
cicloalquila C3-Cg, halogenocicloalquila C3-Cg possuindo de 1 a 5 atomos de
halogénio, alquilcarbonila C4-Cs, halogenoalquilcarbonila C4-Cg possuindo de 1
a 5 atomos de halogénio, alquilcarbamoila C1-Cs, dialquilcarbamoila C4-Cg, N-
alquiloxicarbamoila  C4-Cg,  alcoxicarbamoila  C4-Cg,  N-alquil  C4-Cs-
alcoxicarbamoila C4-Cg, alcoxicarbonila C4-Cg, halogenoalcoxicarbonila C4-Cg
possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio, alquilcarboniloxi C1-Cs,

halogenoalquilcarboniloxi C-Cg possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio,
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alquilcarbonilamino C4-Cg, halogenoalquilcarbonilamino C4-Cg possuindo de 1 a
5 atomos de halogénio, alquilaminocarboniléxi C4-Cg, dialquilaminocarboniloxi
C4-Csg, alquiloxicarboniloxi C1-Csg, alquilsulfenila C4-Cg, halogenoalquilsulfenila
Ci-Cs possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio, alquilsulfinila C-Cs,
halogenoalquilsulfinila C4-Cs possuindo de 1 a 5 &atomos de halogénio,
alquilsulfonila C4-Cg, halogenoalquilsulfonila C1-Cg possuindo de 1 a 5 atomos
de halogénio, alcoxiimino C;-Cg, (alcoxiimino C4-Ce)-alquila C4-Ce,
(alqueniloxiimino C4-Cg)-alquila C4-Cg ou (alquiniloxiimino C4-Ce)-alquila C4-Cs,
(benziloxiimino)-alquila C1-Cg;

bem como seus sais, N-Oxidos, complexos metalicos, complexos
metaloidicos e isomeros opticamente ativos.

2. COMPOSTO, de acordo com a reivindicagao 1,
caracterizado pelo fato de quen é 0, 1 ou 2.

3. COMPOSTO, de acordo com a reivindicagdo 1 ou 2,
caracterizado pelo fato de que X é selecionado como sendo um grupo alquila
C1-C4, um atomo de halogénio, um grupo hidroxila, um grupo amino, um grupo
nitro, um grupo alcoxi C4-C4, um alquiltio C1-C4, uma alquilsulfonila C4-C4, uma
halogenoalquila C4-C4 que possuide 1 a 5 atomos de halogénio.

4. COMPOSTO, de acordo com uma das reivindicagdes de 1
a 3, caracterizado pelo fato de que R' e R? sao selecionados,
independentemente de cada um, como sendo um atomo de hidrogénio, uma
alquila C1-Cg, uma alquenila C,-Cg, uma alquinila C>-Cg, uma cicloalquila C3-Cs,
uma halogenocicloalquila C3-Cg possuindo de 1 a § atomos de halogénio, uma
halogenoalquila C4-Cg possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio.

5. COMPOSTO, de acordo com uma das reivindicacdes de 1
a 4, caracterizado pelo fato de que R® e R* sdo selecionados,
independentemente de cada um, como sendo um atomo de hidrogénio, uma

alquila C4-Cg, uma alquenila C,-Cg, uma alquinila C,-Cg, uma cicloalquila C3-Cs,
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uma halogenocicloalquila C;-Cg possuindo de 1 a 5 4tomos de halogénio, uma
halogenoalquila C1-Cg possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio.

6. COMPOSTO, de acordo com uma das reivindicagbes de 1
a 5, caracterizado pelo fato de que Y? é selecionado como sendo um atomo de
halogénio, um grupo pentafluoro-A®-sulfanil, uma alquila C4-Cs, uma
halogenoalquila C4-Cg possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio ou uma
halogenoalcoxi C1-Cg possuindo de 1 a 5 atomos de halogénio.

7. COMPOSTO, de acordo com uma das reivindicagoes de 1
a 6, caracterizado pelo fato de que p € 1;

8. COMPOSTO, de acordo com uma das reivindicagoes de 1
a 7, caracterizado pelo fato de que Y é selecionado como sendo um atomo de
hidrogénio ou um atomo de halogénio, de preferéncia, um atomo de hidrogénio.

9. COMPOSTO, de acordo com uma das reivindicagoes de 1
a 8, caracterizado pelo fato de que U é selecionado como sendo um 2-
benzotiofeno, 3-benzotiofeno, 1-indol, 2-indol, 3-indol, desde que seja
substituido na posicdo 1 ou 2, um 2-benzofurano, 3-benzofurano, 2-
benzoxazol, 2-benzotiazol, 1-benzimidazol, 2-benzimidazol, 3-benz-1,2-
isoxazol, 3-benz-2,1-isoxazol, 3-benz-1,2-isotiazol, 3-benz-2,1-isotiazol, 1-
benzopirazol, 2-benzopirazol, 3-benzopirazol, 2-quinolina, 3-quinolina, 4-
quinolina, 1-isoquinolina, 3-isoquinolina, 4-isoquinolina.

10. PROCESSO PARA A PREPARACAO DE COMPOSTO, de
formula geral (1), conforme descrito em uma das reivindicagées de 1 a 9,
caracterizado pelo fato de que compreende a reagdo de um derivado de

benzoheterocicliletilamina de Férmula geral (Il) ou um de seus sais:
R R

_H
(X)f@%h‘

em que U, X, n, z, R', R%, R® R* e R® sao conforme descritos em
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uma das reivindicagdes de 1 a 9;

com um derivado de acido carboxilico de Férmula geral (ll)
0

v),

)
em que:
- Y? Y e p sdo conforme descritos em uma das reivindicagdes de
1a8;e
- L' é um grupo de partida selecionado como sendo um atomo de
halogénio, um grupo hidroxila, -OR®, -OCOR®, R® sendo uma alquila C+-Cs,
uma haloalquila C4-Cs, uma benzila, uma 4-metoxibenzila, uma

pentafluorofenila ou um grupo de Férmula
0

o

(v),

Ya

na presenca de um catalisador e, se L' for um grupo hidroxila, na

presenca de um agente de condensagao.
11. PROCESSO, de acordo com a reivindicagdo 10,
caracterizado em que R® é um atomo de hidrogénio, e que o processo é

completado por uma etapa adicional conforme o seguinte esquema de reagao:

X, R R° Y x, rRL R® Y
@%N + R — @%N
R® R : N R” R . @
(Ia) v ®

a

em que:

-U, X, n, z R" R, R}, R Y% Y e p sdao conforme descritos na

reivindicagao 10;



- R® & uma alquila C-Cg ou uma cicloalquila C3-C;
- L% & um grupo de partida selecionado como sendo um atomo de
halogénio, um 4-metil fenilsulfoniloxi ou um metilsulfoniléxi;
que compreende a reagdo de um composto de Férmula geral (la)
5 com um composto de Férmula geral (IV) para fornecer um composto de
Férmula geral (1).
12. COMPOSTO, de Férmula geral (ll)

R R’
(X)‘,‘@Z%N,H

i
Rz R1 R5

(I
caracterizado pelo fato de que U, X, n, z, R', R?, R?, R* e R® sao
10 conforme descritos em uma das reivindicagdes 1, 2, 3, 4, 5 ou 9.

13.  COMPOSICAO FUNGICIDA, caracterizada pelo fato de
que compreende uma quantidade eficaz de um composto conforme descrito em
uma das reivindicagdes de 1 a 9 e um suporte agricolamente aceitavel.

14. METODO PARA O COMBATE CURATIVO OU

15  PREVENTIVO DE FUNGO FITOPATOGENICO de culturas, caracterizado pelo
fato de que uma quantidade eficaz e nao fitotdxica de uma composigdo
conforme descrita na reivindicagao 13 é aplicada a semente de plantas, ou as
folhas de plantas e/ou as frutas de plantas ou ao solo em que as plantas estéo

crescendo ou em que € desejavel que elas cresgam.
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REsumo
«COMPOSTOS, PROCESSO PARA A PREPARAGAO DE COMPOSTO,
COMPOSIGAO FUNGICIDA E METODO PARA O COMBATE CURATIVO OU
PREVENTIVO DE FUNGO FITOPA\TOGENI‘CO” |
A presente ihvengéo refere-se a novos derivados de
benzoheterocicliletibenzamida de Férmula (1) em que os substituintes estao no
relatorio descritivo, ao seu processo de preparagao, ao sSeu uso como
fungicidas, em particular, na forma de composicoes fungicidas e aos seus

métodos para o controle de fungos de plantas.
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