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(54) Izoxazoline pentru combaterea daunitorilor
(57) Rezumat:
1

Inventia se referd la izoxazoline §i com-
pozitiile lor si poate fi utilizatd pentru com-
baterea daunatorilor nevertebrati, cum sunt
artropodele.

Inventia se referd la compusi noi cu 5§
formula (1), care includ tofi izomerii geo-
metrici §i stereoizomerii, N-oxizii, §i sarurile
lor:
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in care Al, A%, A A%, A° si A® sunt selectati
independent din grupa constituitd din CR® §i N,
totodatd cel mult trei din A', A%, A3, A% A® si
A reprezinti N; B', B® si B’ sunt selectati

nevertebrati

2

independent din grupa constituita din CR* §i N;
fiecare R® reprezinti independent H, halogen,
Ci-Cg alchil, C;-Cg haloalchil, C;-Cg ciclo-
alchil, C5-Cg halocicloalchil, C;-Cg alcoxi, C;-
C¢ haloalcoxi, C;-Cg alchiltio, C;-Cs halo-
alchiltio, C;-C¢ alchilsulfinil, C;-Cg¢ halo-
alchilsulfinil, C;-Cg alchilsulfonil, C;-C¢ halo-
alchilsulfonil, C;-Cs alchilamino, C,-Cg
dialchilamino, -CN sau -NO,; R}, R R* si R
sunt definiti in descriere; W reprezintd O sau
S sin este egal cu 0, 1 sau 2.

Inventia de asemenea se refera la com-
pozitii, ce contin compusii cu formula (1) si la
procedee de combatere a daundtorilor never-
tebrati ce cuprind contactul ddunatorului ne-
vertebrat sau al habitatului sdu cu o cantitate
biologic efectivd a unui compus sau compozitii
conform inventiei.

Revendicari: 28




(54) Isoxazolines for controlling invertebrate pests

(57) Abstract:
1

The invention relates to  certain
isoxazolines and their compositions and can be
used for controlling invertebrate pests such as
arthropods.

The invention relates to new compounds of
formula (1), including all geometric isomers
and stereoisomers, N-oxides, and salts thereof:

1
wherein A, A% A® A* A’ and AS are

independently selected from the group
consisting of CR® and N; provided that at most
three of A', A>, A%, A*, A’ and A®is N; B', B
and B’ are independently selected from the

(54)

(57) Pegepar:
1

N300peTenue OTHOCHTCS K H30KCa30IHHAM
U UX KOMIIO3UITMSAM H MOXKET OBITh HCIIOIb-
30BaHO 11 OOphOBI C OECIO3BOHOYHBIMHU
BPEAUTEIIAMH, TAKHMH KaK YWICHHCTOHOTHE.

W300peTeHre OTHOCHTCS K HOBBIM COEJTH-
HeHUAM QopMmynsl (1), BKIOHaronHum Bce
TEOMETPHUCCKHE H30MEPHI M CTEPEOH30MEPHI,
N-OKCHJTBI K HX COITH:
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e A, A% A3 A*, A’ u A® mesaBucumo
BBIOHPAIOTCS M3 TPYIIIIBL, COCTOATICH U3 CR* u
N, mpu aTOM, 110 caMoe Oolnbliee 3 U3 Al A?
A3, A4, A’ u A® 50 N; BY, B> u B®
HE3aBHCHMO BBIOHPAIOTCS W3 TPYIIHBI, COC-
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2
group consisting of CR* and N; each R’ is
independently H, halogen, C,-Cy alkyl, C;-Cs

haloalkyl, C5-Cs cycloalkyl, Cs-Cg
halocycloalkyl, Ci-Cs alkoxy, Ci-Ce
haloalkoxy, Ci-Ce alkylthio, Ci-Cs
haloalkylthio, C;-C¢ alkylsulfinyl, C;-Cs
haloalkylsulfinyl, C;-C¢ alkylsulfonyl, C;-Cs
haloalkylsulfonyl, C;-Cs alkylamino, C,-Cs

dialkylamino, -CN or -NO,; R, R* R* and R’
are defined in the description; W is O or S and
nisequalto 0, 1 or 2.

Also disclosed are compositions containing
the compounds of formula (1) and methods for
controlling invertebrate pests, comprising
contacting the invertebrate pest or its
environment with a biologically effective
amount of a compound or a composition of the
invention.

Claims: 28

H30xca3onunbl 1J1s1 60pbOBI ¢ 6€C03BOHOYHBIMHU BPEeAUTEIIMH

2
TOSINECH U3 CR?* u N; KaxapIit R® o510
mesasucumo H, ramoren, C;-Cg anxmi, C;-Cg
ragoankmwi, C;-Cg muxmoankwi, Cs-Cg rano-

muxinoankwi, Ci-Cg amxoxcu, C;-Cg ramo-
ankokcu, Ci-Cg anxmrruo, C;-Cg¢ rano-
ankuwntao, C;-C¢ anxuncynsdunmr, Ci-Ce

ragoankwicynbhuani, C;-Cs anxuicyanpho-
a1, C-Cg  ranoanxwicynbhormt, C;-Ce
ankwiaMuHo, C,-Cy puankmwiaMuno, -CN i -
NO»; Rl, Rz, R*u R’ YKa3aHbl B OHCaHuU; W
npenctasiger O wim S nn pasuo 0, 1 wiu 2.

H300peTeHre OTHOCHTCS TalkKe K KOM-
HO3UIHAM, COJAEPKAITUM  COCTUHEHHS (Hop-
mynsl (1), m cmocobam ©OoprOBI ¢ Oec-
MIO3BOHOYHBIMH  BPETUTEIIIMHE, BKITIOYAIOIINE
KOHTAKT O€CIIO3BOHOYHOI'O IIapa3uTa WIH €ro
cpeabl  oduTaHMA ¢ OHOIOTHMYecKH  d¢-
(PEKTHBHBIM KOJIMYECTBOM COEIUHEHMS WIH
KOMIIO3HIIHH COIVIACHO H300PETEHHUIO.

I1. hopmymsr: 28
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Descriere:

Prezenta inventie se referd la izoxazoline si compozitiile lor si poate fi utilizatd
pentru combaterea daunatorilor nevertebrati, cum sunt artopodele.

Combaterea ddunatorilor nevertebrati este extrem de importantd in atingerea
agricole depozitate si celor de pe cadmp poate cauza o reducere considerabild a
productivitatii lor, ceea ce ar putea majora pretul de livrare cétre consumator.
Combaterea daundtorilor nevertebrati este importanta, de asemenea, in silvicultura,
pentru culturile de serd, plantele decorative, culturile pentru rasadit, produsele fibroase
si produsele alimentare depozitate, in gospodarie, pentru gazon, materiale lemnoase,
precum §i pentru sanatatea publicd a oamenilor §i a animalelor. Multe produse sunt
disponibile comercial pentru aceste scopuri, dar persistd necesitatea pentru noi compusi
mai eficienti, mai putin costisitori, mai putin toxici, ecologic puri sau care au diferite
moduri de actiune.

Publicarea cererii internationale PCT WO 05/085216 dezviluie derivati ai
izoxazolinelor cu Formula i in calitate de insecticide

in care, inter alia, fiecare din A' , A* si A’ reprezintd independent C sau N; G — ciclul
benzenic; W — O sau S; si X — halogen sau C;-Cq haloalchil.

Prezenta inventie se referd la compusii cu Formula 1, inclusiv toti izomerii
geometrici §i stereoizomerii, N-oxizii, §i sarurile sale, si compozitiile ce contin acestea
si aplicarea lor pentru combaterea daundtorilor nevertebrati:

in care

A, A% A3 A%, A° si A sunt selectati independent din grupa constituitd din CR? si
N, cu conditia ca cel mult 3 din AL A% AR AL N si A® reprezintd N;

B, B® si B® sunt selectati independent din grupa constituiti din CR* si N; W
reprezintd O sau S;

R reprezintd C,-Cg alchil, C,-Cg alchenil, C,-Cg alchinil, C5-Cg cicloalchil, Cy4-C;
alchilcicloalchil sau C4-C; cicloalchilalchil, fiecare substituit optional cu unul sau mai
multi substituenti selectati independent din R®;

fiecare R? reprezintd independent H, halogen, C;-Cs alchil, C;-C¢ haloalchil, C;-Cg
alcoxi, C;-Cg haloalcoxi, C,-Cs alchiltio, C;-Cg haloalchiltio, C;-Cs alchilsulfinil, C;-Cg
haloalchilsulfinil, C;-Cg alchilsulfonil, C;-Cg haloalchilsulfonil, C;-Cs alchilamino, C,-
Cs dialchilamino, C,-C, alcoxicarbonil, -CN sau -NO,;

fiecare R® reprezintd independent H, halogen, C,-Cs alchil, C;-Cg haloalchil, C5-Cg
cicloalchil, C;-Cg halocicloalchil, C;-Cg alcoxi, C;-Cg haloalcoxi, C;-Cg alchiltio, C;-Cg
haloalchiltio, C;-C¢ alchilsulfinil, C;-Cg haloalchilsulfinil, C;-Cg alchilsulfonil, C;-Cs
haloalchilsulfonil, C;-Cg¢ alchilamino, C,-Cg dialchilamino, -CN sau -NO»;
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R* reprezintd H, C;-Cs alchil, C,-Cg alchenil, C,-Cg alchinil, C3-Cg cicloalchil, C4-C;
alchilcicloalchil, C4-C; cicloalchilalchil, C,-C; alchilcarbonil sau C,-C; alcoxicarbonil;

R reprezintd H, OR'Y, NR!R" sau Ql, sau C;-C¢ alchil, C,-C¢ alchenil, C,-Cs
alchinil, C3-Cq cicloalchil, C,;-C; alchilcicloalchil sau C,;-C; cicloalchilalchil, fiecare
substituit optional cu unul sau mai multi substituenti selectati independent din R;

R*si R sunt luati impreuni cu nitrogen, de care acestia sunt legati pentru a forma un
ciclu cu 2 péana la 6 atomi de carbon §i optional un atom aditional selectat din grupa
constituitd din N, S sau O, ciclul mentionat substituit optional cu 1 pénd la 4
substituenti selectati independent din grupa constituitd din C;-C, alchil, halogen, -CN, -
NO, si C;-C, alcoxi;

fiecare R® reprezintd independent halogen, C;-Cg alchil, C;-Cs alcoxi, C;-Cg
alchiltio, C;-Cg alchilsulfinil, C;-Cg alchilsulfonil, -CN sau -NO»;

fiecare R’ reprezintd independent halogen, C;-Cs alchil, C3-Cs cicloalchil, C;-Cg
alcoxi, C;-Cg alchiltio, C;-Cg alchilsulfinil, C;-Cg alchilsulfonil, C;-Cg alchilamino, C,-
Cg dialchilamino, C;-Cs cicloalchilamino, C,-C; alchilcarbonil, C,-C; alcoxicarbonil,
C,-C; alchilaminocarbonil, C3-Cy dialchilaminocarbonil, C,-C; haloalchilcarbonil, C,-
C7 haloalcoxicarbonil, C,-C; haloalchilaminocarbonil, C;-Cy halodialchilaminocarbonil,
hidroxi, -NH,, -CN sau -NO,, sau Qz;

fiecare R® reprezintd independent halogen, C;-Cg alcoxi, C;-C¢ haloalcoxi, C;-Cs
alchiltio, C;-Cg haloalchiltio, C;-C¢ alchilsulfinil, C;-C4 haloalchilsulfinil, C;-Cs
alchilsulfonil, C;-Cs haloalchilsulfonil, C;-Cg alchilamino, C,-Cg dialchilamino, C,-C,
alcoxicarbonil, -CN sau -NO,;

fiecare R’ reprezintd independent halogen, C;-Cs alchil, C;-Cg haloalchil, C5-Cq
cicloalchil, C;-Cg halocicloalchil, C;-Cg alcoxi, C;-Cg haloalcoxi, C;-Cg alchiltio, C;-Cg
haloalchiltio, C;-Cg alchilsulfinil, C;-Cg haloalchilsulfinil, C;-C4 alchilsulfonil, C;-Cs
haloalchilsulfonil, C;-Cs alchilamino, C,-Cg dialchilamino, -CN, -NO,, fenil sau
piridinil;

R reprezintd H, sau C;-Cq alchil, C,-Cq alchenil, C,-Cq alchinil, C;-Cy cicloalchil,
C4-C; alchilcicloalchil sau C,-C; cicloalchilalchil, fiecare substituit optional cu unul sau
mai multi halogeni;

RY reprezintd H, C;-Cg alchil, C,-Cg alchenil, C,-Cq alchinil, C;-Cq cicloalchil, Cy-
C; alchilcicloalchil, C,;-C; cicloalchilalchil, C,-C; alchilcarbonil sau C,-C;
alcoxicarbonil;

R reprezinti H, Q°, sau C;-Cy alchil, C,-Cg alchenil, C,-Cy alchinil, Cs-Cg
cicloalchil, C;-C; alchilcicloalchil sau C,4-C; cicloalchilalchil, fiecare substituit optional
cu unul sau mai multi substituenti selectati independent din R’;

R'' si R sunt luati impreund cu nitrogen, de care acestia sunt legati pentru a forma
un ciclu cu 2 péand la 6 atomi de carbon si optional un atom aditional selectat din grupa
constituita din N, S sau O, ciclul mentionat substituit optional cu 1 péand la 4
substituenti selectati independent din grupa constituita din C;-C, alchil, halogen, -CN, -
NO, si C;-C, alcoxi;

Q' reprezinti un ciclu fenil, un nucleu heterociclic cu 5 sau 6 membri, sau un sistem
biciclic condensat cu 8, 9 sau 10 membri ce contine optional de la unu pand la trei
heteroatomi selectati din pana la 1 O, pand la 1 S si pand la 3 N, fiecare ciclu sau sistem
ciclic substituit optional cu unul sau mai multi substituenti selectati independent din R%;

fiecare Q” reprezinta independent un ciclu fenil sau un nucleu heterociclic cu 5 sau 6
membri, fiecare ciclu substituit optional cu unul sau mai multi substituenti selectati
independent din R’;

Q’ reprezinta un ciclu fenil sau un nucleu heterociclic cu 5 sau 6 membri, fiecare
ciclu substituit optional cu unul sau mai multi substituenti selectati independent din R’;
nreprezintd 0, 1 sau 2.

Prezenta inventie se mai referd la o compozitie ce contine un compus cu Formula 1,
un N-oxid sau o sare a sa §i cel putin un component aditional selectat din grupa
constituitd dintr-un agent activ de suprafatd, un diluant solid si un diluant lichid.

Prezenta inventic de asemenea se referd la o compozitie pentru combaterca
ddunatorilor nevertebrati ce contine o cantitate biologic efectivd de un compus cu
Formula 1, un N-oxid sau o sare a sa si cel putin un component aditional selectat din
grupa constituitd dintr-un agent activ de suprafatd, un diluant solid si un diluant lichid,
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aceastd compozitiec mai contine optional o cantitate biologic efectivd de cel putin un
compus sau agent biologic activ.

Prezenta inventie se mai referd la o compozitie de pulverizare pentru combaterea
daunatorilor nevertebrati ce contine o cantitate biologic efectivd de un compus cu
Formula 1, un N-oxid sau o sare a sa sau o compozitie descrisd mai sus i o substantd
exploziva. Inventia se mai referd la o compozitie de momeald pentru combaterea
daundtorilor nevertebrati ce contine o cantitate biologic efectivd de un compus cu
Formula 1, un N-oxid sau o sare a sa sau o compozitie descrisd mai sus, una sau mai
multe substante nutritive, optional un atractant, si optional un umectant.

Prezenta inventie se mai referd la o compozitie pentru combaterea ddundtorilor
nevertebrati care cuprinde componentele susmentionate intr-un raport potrivit pentru
utilzare un dispozitivul-capcand pentru combaterea daunitorilor nevertebrati care
contine un corp prevazut pentru amplasarea compozitiei de momeald, in care corpul are
cel putin un orificiu executat de marimea care si permitd trecereea daundtorilor
nevertebrati prin el si accesul la compozitia de momeald dintr-un loc aflat in afara
locasului si in care corpul este suplimentar prevazut sa fiec amplasat in sau aproape de
locul activitatii posibile sau cunoscute a ddundtorilor nevertebrati.

Prezenta inventie se mai referd la un procedeu de combatere a daundtorilor
nevertebrati care cuprinde contactul ddundtorului nevertebrat sau al habitatului sau cu o
cantitate biologic efectiva de un compus cu Formula 1, un N-oxid sau o sare a sa (de
exemplu compozitia descrisd aici).

Prezenta inventie de asemenea se referd la un procedeu de combatere a daundtorilor
prin care daunatorul nevertebrat sau habitatul lui este contactat cu o compozitie ce
contine o cantitate biologic efectivd de un compus cu Formula 1, un N-oxid sau o sare a
sa, s1 cel putin un component aditional selectat din grupa constituitd dintr-un agent activ
de suprafatd, un diluant solid si un diluant lichid, aceastd compozitic mai contine
optional o cantitate biologic efectiva de cel putin un compus sau agent biologic activ.

DESCRIEREA DETALIATA A INVENTIEI

Termenii folositi aici ,,cuprinde”, ,cuprinzind”, .include”, ,incluzand”, ,are”,
»~avand”, ,.contine”, ,,contindnd” sau orice altd variatic a lor sunt destinati sd semnifice
includere neexclusivd. De exemplu, o compozitie, un amestec, un procedeu, o metoda,
un articol sau un aparat ce contine o listd de elemente nu s¢ limiteaza in mod obligator
numai la aceste elemente, dar pot contine si alte elemente ce nu au fost enumerate in
mod expres sau nu sunt inerente acestei compozitii, amestec, procedeu, metode, articol
sau aparat. Ulterior, cu exceptia cazului cand se mentioneaza in mod expres altfel, ,,sau”
se referd la un sau inclusiv si nu la un sau exclusiv. De exemplu, o conditie A sau B
corespunde uneia din urmatoarele: A este adevaratd (sau prezentd) si B este falsd (sau
nu este prezentd), A este falsd (sau nu este prezentd) si B este adevaratd (sau prezentd),
si ambele A si B sunt adevirate (sau prezente).

De asemenea articolele nehotardte ,,un” sau ,,0” inainte de un element sau
component al inventiei sunt destinate sd fie nerestrictive in ce priveste numarul de
exemple (adicd aparitii) ale elementului sau componentului. De aceea ,,un” sau ,,0”
trebuie citite pentru a include unul sau cel putin unul, iar forma singulard a cuvantului
care defineste elementul sau componentul de asemenea include si pluralul, chiar si
atunci cand numarul in mod evident este singular.

Dupa cum se mentioneazd in prezenta descriere, termenul ,,daunator nevertebrat”
include artropodele, gasteropodele si nematozii de importantd economicd ca daundtori.
Termenul ,artropod” include insectele, cdpusele, pdianjenii, scorpionii, chilopodele,
miriapodele, cainele-babei (méta popii) si scolopendrele. Termenul ,,gastropod” include
melcii, limacii i alte Stylommatophora. Termenul ,helminti” include viermii de tipul
Nemathelminth, Platyhelminth si Acanthocephala cum ar fi: limbricii, viermii
intestinali, nematozii fitofagi (Nematoda), trematode (Trematoda), viermii paraziti in
forma de panglicd (Cestoda) si viermii paraziti cu cap tepos.

In contextul acestei descrieri ,combaterea daundtorilor nevertebrati” inseamnd
inhibitia dezvoltdrii daundtorilor nevertebrati (inclusiv moartea, reducerea hranirii gi/sau
impiedicarea imperecherii), iar expresiile inrudite sunt definite similar.

Termenul ,,agronomic” se referd la productia culturilor de cdmp, cum ar fi cele
alimentare si pentru fibre, si include cresterea granelor, culturilor de soia, altor
leguminoase, orezului, cerealelor (in special graul, ovazul, orzul, secara, orezul,
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porumbul), legumelor frunzoase (ex. laptuca, varza si alte culturi de varzd), legumelor
fructifere (ex. rosiile, ardeii, vinetele, cruciferele si dovlecii), cartofilor, batatilor,
poamei, bumbacului si fructelor (ex., poamele semincere, fructele cu samburi si fructele
citrice), fructe mici (pomusoare, visine) si alte culturi de specialitate (ex., canola,
floarea-soarelui, masline). Termenul ,,neagronomic” se referd la alte culturi horticole
(ex. plante de serd, pepinierd sau ornamentale, care nu sunt crescute in camp), structuri
rezidentiale §i comerciale in localitdti urbane §i industriale, gazoane (ex. gazoanele
gospodariilor, izlazurile, terenurile de golf, terenurile rezidentiale, terenurile
recreationale sportive etc.), produse lemnoase, produse depozitate, aplicatiile din
domeniul managementului agroforestier si vegetal, sanatatii publice (umane) si sandtatii
animalelor (ex., animalelor domestice, cum ar fi animalele de casd, inventarul viu si
pasarile de curte, animale nedomestice, cum ar fi animalele sédlbatice).

In enumerdrile de mai sus, termenul ,alchil”, utilizat fie singur, fic in cuvinte
compuse, cum ar fi ,alchiltio” sau ,haloalchil” include alchil cu catend liniard sau
ramificatd, cum ar fi metil, etil, n-propil, i-propil, sau diversi izomeri butil, pentil sau
hexil. ,,Alchenil” include alchene cu catend linard sau ramificatd, cum ar fi etenil, 1-
propenil, 2-propenil, si diversi izomeri butenil, pentenil si hexenil. ,,Alchenil” de
asemenea include poliene, cum ar fi 1,2-propadienil si 2,4-hexadienil. ,,Alchinil”
include alchine cu catend liniard sau ramificatd, cum ar fi etinil, 1-propinil, 2-propinil si
diversi izomeri butinil, pentinil si hexinil. ,,Alchinil” de asemenea poate include catene
continand multiple legaturi triple, cum ar fi 2,5-hexadiinil.

,,Alcoxi” include, de exemplu, metoxi, etoxi, n-propiloxi, izopropiloxi si diversi
izomeri butoxi, pentoxi si hexiloxi. ,,Alchiltio” include catene alchiltio ramificate sau
liniare, cum ar fi metiltio, etiltio, si diversi izomeri propiltio, butiltio, pentiltio si
hexiltio. ,,Alchilsulfinil” include ambii enantiomeri dintr-o grupd alchilsulfinil.
Exemplele de ,alchilsulfinil” includ CH;S(O)-, CH;CH,S(0O)-, CH;CH,CH,S(O)-,
(CH3),CHS(O)- si diversi izomeri butilsulfinil, pentilsulfinil i hexilsulfinil. Exemplele
de alchilsulfonil” includ CH3S(O),-, CH;CH,S(O),-, CH;CH,CH,S(O),-,
(CH;3),CHS(O),- si diversi izomeri butilsulfonil, pentilsulfonil si hexilsulfonil.
»Alchilamino”, ,dialchilamino” si cele similare, sunt definite in mod analogic cu
exemplele de mai sus. ,Cicloalchil” include, de exemplu, ciclopropil, ciclobutil,
ciclopentil si ciclohexil. Termenul ,,alchilcicloalchil” inseamnd substituirea alchilului in
catena cicloalchil si include, de exemplu, -etilciclopropil, i-propilciclobutil, 3-
metilciclopentil si 4-metilciclohexil. Termenul "cicloalchilalchil" inseamnd substituirea
cicloalchilului in catena alchil. Exemplele de ,.cicloalchilalchil” includ ciclopropilmetil,
ciclopentiletil si alte catene cicloalchil, legate de grupele alchil liniare sau ramificate.

Termenul ,halogen”, fie singur, fie in cuvinte compuse, cum ar fi ,haloalchil”, sau
folosit in descrierile, cum ar fi ,,alchil substituit cu halogen” include fluor, clor, brom
sau iod. Suplimentar, cand este utilizat in cuvinte compuse, cum ar fi ,haloalchil”, sau
folosit in descrierile, cum ar fi ,,alchil substituit cu halogen”, alchilul mentionat poate fi
substituit partial sau complet cu atomi ai halogenului care pot fi aceiagi sau diferiti.
Exemplele de ,haloalchil” ,alchil substituit cu halogen” includ F;C-, CICH,-, CF;CH,-
si CF;CCl-. Termenii ,halocicloalchil”, ,haloalcoxi”, ,haloalchiltio” si cei similari
acestora sunt definiti in mod analogic cu termenul ,haloalchil”. Exemplele de
,haloalcoxi” includ CF;0-, CCl;CH,0O-, HCF,CH,CH,O- si CF;CH,O-. Exemplele de
"haloalchiltio" includ CCl;S-, CF;S-, CCLCH,S- si CICH,CH,CH,S-. Exemplele de
"haloalchilsulfinil" includ CF;S(0O)-, CCL3S(0)-, CF:.CH,S(0)- si CF;CES(O)-.
Exemplele de "haloalchilsulfonil” includ CF;S(0),-, CCLS(0),-, CF;CH,S(0),- si
CF;CF,S(0),-.

"Alchilcarbonil" inseamnd catene alchil liniare sau ramificate legate de catena
C(=0). Exemplele de "alchilcarbonil" includ CH;C(=0)-, CH;CH,CH,C(=0)- si
(CHs;),CHC(=0)-. Exemplele de"alcoxicarbonil” includ CH;0C(=0)-,
CH;CH,0C(=0), CH3CH,CH,OC(=0)-, (CH3),CHOC(=0)- si diversi izomeri butoxi-
sau pentoxicarbonil.

Numarul total al atomilor de carbon 1n grupa de substituire este indicat de prefixul
"Ci-Ci", In care 1 §1 j sunt numere de la 1 pand la 8. De exemplu, C,-Cy4 alchilsulfonil
inseamna metilsulfonil pand la butilsulfonil; C, alcoxialchil Inseamnd CH;0CH,; Cs
alcoxialchil inseamnd, de exemplu, CH;CH(OCH;), CH;OCH,CH, sau CH;CH,OCHj;
si C,4 alcoxialchil Inseamna diversi izomeri ai unei grupe alchil substituiti cu o grupd
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alcoxi ce contine 1n total patru atomi de carbon, exemplele incluzand CH;CH,CH,OCH,
sau CH3CH20CH2CH2.

Cand un compus este substituit cu un substituent ce are un indice inferior ce indica
cd numarul substituentilor mentionati poate depdsi 1, substituentii mentionati (cénd
depasesc 1) sunt selectati independent din grupa substituentilor definiti, ex. (R*),, n
reprezintd 1, 2, 3, 4 sau 5. Cand o grupa contine un substituent care poate fi hidrogen, de
exemplu R?, atunci cAnd acest substituent este luat ca hidrogen, se va recunoaste ci
acesta este echivalent grupei mentionate care nu este substituitd.

Termenul ,,nucleu heterociclic”, ,heterociclu” sau ,,sistem heterociclic” inseamna
cicluri sau sisteme, in care cel putin un atom nu este carbon, ex. nitrogen, oxigen sau
sulf. In mod obisnuit nucleul heterociclic contine cel mult 4 nitrogeni, cel mult 2 atomi
de oxigen si cel mult 2 atomi de sulf. Nucleul heterociclic poate fi legat prin intermediul
oricdrui carbon sau nitrogen disponibil prin inlocuirea hidrogenului cu carbonul sau
nitrogenul mentionat. Nucleul heterociclic poate fi un nucleu saturat, partial nesaturat
sau deplin nesaturat. Cand un nucleu heterociclic deplin nesaturat corespunde regulii lui
Hiickel, atunci nucleul mentionat se mai numeste ,,nucleu heteroaromatic” sau ,;nucleu
heterociclic aromatic”.

Termenul ,nucleu aromatic” sau ,.sistem ciclic aromatic” Inseamna carbocicluri si
heterocicluri deplin nesaturate in care cel putin un nucleu din sistemul de nuclee
policiclice este aromatic (in care aromatic indica céd regula lui Huckel este adevarata
pentru sistemul ciclic). Termenul ,sistem biciclic condensat” include un sistem ciclic
compus din doud nuclee condensate, in care oricare din nuclee poate fi saturat, partial
nesaturat sau deplin nesaturat. Termenul ,sistem heterobiciclic condensat” include un
sistem ciclic compus din doud nuclee condensate, in care cel putin un atom al nucleului
nu este carbon si poate fi aromatic sau nearomatic, dupa cum a fost definit mai sus.

Termenul ,,substituit optional” in legdtura cu nuclee heterociclice se referd la grupele
care sunt nesubstituite sau au cel putin un substituent non-hidrogen care nu extinde
activitatea biologica posedatd de analogul nesubstituit. Dacd se folosesc aici,
urmatoarele definitii se vor aplica, cu exceptia cazului cand se indicd altfel. Termenul
,substituit optional” este folosit inlocuindu-se reciproc cu fraza ,substituit sau
nesubstituit” sau cu termenul ,,(ne¢)substituit”. Dacd nu se indicd altfel, o grupa
substituitd optional poate avea un substituent pe fiecare pozitie a grupei si fiecare
substituire este independentd de alta.

Cand Q' reprezintd un nucleu heterociclic cu 5 sau 6 membri ce contine nitrogen,
acesta poate fi legat de restul Formulei 1 prin orice atom disponibil de carbon sau
nitrogen al nucleului, cu exceptia cazului cAnd se indica altfel. In mod similar, cand Q*
sau Q° reprezintd un heterociclu cu 5 sau 6 membri ce contine nitrogen, acesta poate fi
legat prin orice atom disponibil de carbon sau nitrogen al nucleului, cu exceptia cazului
cand se indica altfel.

Dupi cum se mentioneaza mai sus, Q', Q* sau Q” pot reprezenta (printre altele) fenil
substituit optional cu unul sau mai multi substituenti selectati dintr-o grupd de
substituenti definiti in esenta inventiei. Un exemplu de fenil substituit optional cu unul
pénd la cinci substituenti este nucleul ilustrat ca U-1 in Schema 1, in care R” reprezinta
R® sau R’ definiti in esenta inventiei pentru Q', Q” sau Q7 iar r este un numir intreg de
la 0 pand la 5.

Dupi cum se mentioneaza mai sus, Q', Q* sau Q* pot reprezenta (printre altele) un
nucleu heterociclic cu 5 sau 6 membri, care poate fi saturat sau nesaturat, substituit
optional cu unul sau mai multi substituenti selectati dintr-o grupa de substituenti definiti
in esenta inventiei.

Exemplele de nuclee heterociclice aromatice cu 5 sau 6 membri substituiti optional
cu unul sau mai multi substituenti includ nucleele U-2 pand la U-61 ilustrate in Schema
1, in care R" reprezinta orice substituent definit in esenta inventiei pentru Q', Q* sau Q°
(ex. R® sau R?), iar r este un numir intreg de la 0 p4ni la 4.
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De mentionat ci atunci cind Q', Q* sau Q® reprezinti un nucleu heterociclic
nearomatic saturat sau nesaturat cu 5 sau 6 membri substituit optional cu unul sau mai
multi substituenti selectati dintr-o grupd de substituenti definiti in esenta inventiei pentru
Q', Q* sau Q, unul sau doi membri ai nucleului carbonic din heterociclu pot fi optional in
forma oxidata de catena carbonil.

Exemplele de nucleu heterociclic nearomatic saturat sau nesaturat cu 5 sau 6 membri
includ nucleele G-I - G-35 ilustrate in Schema 2. De mentionat cd in cazul in care
punctul de legdturd in grupa G este ilustrat ca flotant, grupa G poate fi legatd de restul
Formulei 1 prin intermediul oricdrui carbon sau nitrogen disponibil al grupei G prin
inlocuirea atomului de hidrogen. Substituentii optionali pot fi legati de orice carbon
disponibil prin inlocuirea atomului de hidrogen.

De mentionat ¢4 atunci cand Q', Q* sau Q° contin un nucleu selectat de la G-28 pana
la G-35, G* este selectat din O, S sau N. De mentionat ¢i in cazul in care G” reprezinti N,
atomul de nitrogen poate completa valenta sa prin substituire fie cu H, fie cu substituenti
definiti in esenta inventiei pentru Q', Q sau Q° (ex. R® sau R”).
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Dupi cum se mentioneazd mai sus, Q' poate fi (printre altele) un sistem biciclic
condensat cu 8, 9 sau 10 membri substituit optional cu unul sau mai mulfi substituenti
selectati dintr-o grupd de substituenti definiti in esenta inventiei (ex. R®). Exemplele de
sistem biciclic condensat cu 8, 9 sau 10 membri substituit optional cu unul sau mai multi

10

substituenti includ nucleele U-81

pand la U- 123 ilustrate in Schema 3, in care R’

reprezinti orice substituent definit in esenta inventiei pentru Q' (ex. R®), iar r reprezinti
un numar intreg de la 0 pand la 4.
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Cu toate c¢d grupele R” sunt ardtate in structurile U-1 - U-123, e de mentionat ci
prezenta lor nu este obligatorie, deoarece ele reprezintd substituenti optionali. De
mentionat ¢d in cazul in care R reprezintd H legat de un atom, este acelagi lucru ca si in
cazul cand acest atom nu este substituit. Atomii de nitrogen care necesitd substituire
pentru a-si completa valenta sunt substituiti cu H sau R'. De mentionat cd atunci cAnd
punctul de legatura intre (R"), si grupa U este ilustrat ca flotant, (R"), poate fi legat de
orice atom de carbon sau de atom de nitrogen disponibil al grupei U. De mentionat cd in
cazul in care punctul de legatura in grupa U este ilustrat ca flotant, grupa U poate fi legata
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de restul Formulei 1 prin intermediul oricdrui carbon sau nitrogen disponibil al grupei U
prin inlocuirea atomului de hidrogen. De mentionat ¢d unele grupe U pot fi substituite
numai cu cel mult de 4 grupe RY (ex. de la U-2 pana la U-3, de la U-7 pand la U-48, de la
U-52 pana la U-61).

Compusii prezentei inventii pot exista ca unul sau mai multi sterecoizomeri. Diversi
stereoizomeri includ enantiomeri, diastereomeri, atropizomeri si izomeri geometrici. Un
specialist in domeniu va recunoaste cd un stereoizomer poate fi mai activ si/sau poate
manifesta efecte pozitive cand este Imbogatit relativ la un alt (alti) stereoizomer(i) sau
cand este separat de la alt (alti) stereoizomer(i). Suplimentar, un specialist stie cum sa
separe, imbogateascd si/sau sa prepare selectiv stereoizomerii mentionati. Compusii
inventiei pot fi prezenti ca un amestec de stereoizomeri, stereoizomeri individuali sau ca o
forma optic activa.

Un specialist in domeniu va recunoaste ¢d nu toate nuclee heterociclice cu continut de
nitrogen pot forma N-oxizi, deoarece nitrogenul necesitd un cuplu solitar disponibil
pentru oxidarea oxidului; un specialist in domeniu va recunoaste acele nuclee
heterociclice cu continut de nitrogen care pot forma N-oxizi. Un specialist in domeniu, de
asemenea, va recunoaste cd aminele tertiare pot forma N-oxizi. Procedeele sintetice
pentru prepararea N-oxizilor heterociclurilor si aminelor tertiare sunt foarte bine
cunoscute unui specialist din domeniu, inclusiv oxidarea heterociclurilor si aminelor
tertiare cu acizi peroxi, cum ar fi acidul peracetic si m-cloroperbenzoic (AMCPB),
peroxidul de hidrogen, alchil hidroperoxizii, cum ar fi t-butil hidroperoxidul, perboratul
de sodiu si dioxirane, cum ar fi dimetidioxiranul. Aceste procedee de preparare a N-
oxizilor au fost descrise pe larg si revizuite in literaturd, vezi de exemplu: T. L. Gilchrist
in Comprehensive Organic Synthesis, vol. 7, pp 748-750, S. V. Ley, Ed., Pergamon Press;
M. Tisler si B. Stanovnik In Comprehensive Heterocyclic Chemistry, vol. 3, pp 18-20, A.
J. Boulton si A. McKillop, Eds., Pergamon Press; M. R. Grimmett si B. R. T. Keene 1n
Advances in Heterocyclic Chemistry, vol. 43, pp 149-161, A. R. Katritzky, Ed., Academic
Press; M. Tisler si B. Stanovnik in Advances in Heterocyclic Chemistry, vol. 9, pp 285-
291, A. R. Katritzky si A. J. Boulton, Eds., Academic Press; si G. W. H. Cheeseman si E.
S. G. Werstiuk in Advances in Heterocyclic Chemistry, vol. 22, pp 390-392, A. R.
Katritzky si A. J. Boulton, Eds., Academic Press.

Séarurile compusilor inventiei includ saruri de acid-aditie cu acizi anorganici sau
organici, cum ar fi acizii hidrobromic, hidrocloric, nitric, fosforic, sulfuric, acetic, butiric,
fumaric, lactic, maleic, malonic, oxalic, propionic, salicilic, tartaric, 4-toluensulfonic sau
valeric. In compozitiile si procedeele prezentei inventii, sarurile compusilor inventiei sunt
favorabile de preferintd pentru utilizarile agronomice si neagronomice descrise aici.
Sarurile compusilor inventiei de asemenea includ sdruri formate cu baze organice (ex.
piridina sau trietilamina) sau cu baze anorganice (ex. hidroxizi sau carbonati de sodiu,
potasiu, litiu, calciu, magneziu sau bariu), cAind compusul contine o parte acida, cum ar fi
cand R* reprezinta alchilcarbonil si R’ reprezinti H. Respectiv prezenta inventie cuprinde
compusii selectati din Formula 1, N-oxizi si sarurile sale potrivite din punct de vedere
agricol.

Variantele de realizare a prezentei inventii descrise in esenta inventiei:

Varianta de realizare 1. Un compus cu Formula 1 in care R' reprezinti C;-C; alchil
substituit optional cu unul sau mai multi substituenti selectati independent din R°.

Varianta de realizare 2. Un compus al Variantei de realizare 1, in care R' reprezinti
C;-C; alchil substituit optional cu halogen.

Varianta de realizare 3. Un compus al Variantei de realizare 2, in care R' reprezinta
C;-C; alchil substituit cu halogen.

Varianta de realizare 4. Un compus al Variantei de realizare 3, in care R' reprezinta
C:-C; alchil substituit cu F.

Varianta de realizare 5. Un compus al Variantei de realizare 4, in care R' reprezintd
C;-C; alchil substituit in intregime cu F.

Varianta de realizare 6. Un compus al Variantei de realizare 5, in care R' reprezintd
CF;.

Varianta de realizare 7. Un compus cu Formula 1, in care fiecare R* reprezintd
independent H, halogen, C;-C¢ haloalchil, C;-Cs haloalcoxi sau -CN.
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Varianta de realizare 8. Un compus al Variantei de realizare 7, in care fiecare R*
reprezintd independent H, CF3, OCF;, halogen sau -CN.

Varianta de realizare 9. Un compus al Variantei de realizare 7, in care fiecare R*
reprezintd independent halogen sau C;-C; haloalchil.

Varianta de realizare 10. Un compus cu Formula 1, in care fiecare R® reprezintd
independent H, halogen, C;-C¢ alchil, C;-C¢ haloalchil, C3-Cq cicloalchil, C;3-Cq
halocicloalchil, C;-Cg alcoxi, C;-Cg haloalcoxi, -CN sau -NO,.

Varianta de realizare 11. Un compus al Variantei de realizare 10, in care fiecare R?
reprezintd independent H, C;-C, alchil, C;-C, haloalchil, C;-Cs cicloalchil, C,-C, alcoxi
sau -CN.

Varianta de realizare 12. Un compus al Variantei de realizare 11, in care fiecare R’
reprezintd independent H, C;-C, alchil sau -CN.

Varianta de realizare 13. Un compus al Variantei de realizare 12, in care fiecare R?
reprezintd H.

Varianta de realizare 14. Un compus cu Formula 1, in care R* reprezintd H, C;-Cq
alchil, C,-C; alchilcarbonil sau C,-C; alcoxicarbonil.

Varianta de realizare 15. Un compus al Variantei de realizare 14, in care R* reprezinti
H.

Varianta de realizare 16. Un compus cu Formula 1, in care R’ reprezinti H, OR',
NR"R" sau Q', sau C;-C; alchil, C,-Cy alchenil, C,-Cy alchinil, C5-Cy cicloalchil, C4-C;
alchilcicloalchil sau C,;-C; cicloalchilalchil, fiecare substituit optional cu unul sau mai
multi substituenti selectati independent din R,

Varianta de realizare 17. Un compus al Variantei de realizare 16, in care R’ reprezintd
H, sau C;-C; alchil, C,-C, alchenil, C,-C, alchinil, C;-C; cicloalchil, C;-C;
alchilcicloalchil sau C,;-C; cicloalchilalchil, fiecare substituit optional cu unul sau mai
multi substituenti selectati independent din R.

Varianta de realizare 18. Un compus al Variantei de realizare 17, in care R’ reprezintd
H, sau C;-C, alchil substituit optional cu unul sau mai multi substituenti selectati
independent din R’.

Varianta de realizare 19. Un compus al Variantei de realizare 18, in care R’ reprezintd
Cl-C47 alchil substituit optional cu unul sau mai multi substituenti selectati independent
din R'.

Varianta de realizare 20. Un compus al Variantei de realizare 19, in care R’ reprezintd
CH,CFs.

Varianta de realizare 21. Un compus al Variantei de realizare 19, in care R’ reprezintd
CH,-2-piridinil.

Varianta de realizare 22. Un compus al Variantei de realizare 16, in care R’ reprezintd
OR'’, NR"R"* sau Q".

1\1/21r1i2anta de realizare 23. Un compus al Variantei de realizare 22, in care R® reprezinti
NR'R™

X Varianta de realizare 24. Un compus al Variantei de realizare 22, in care R’ reprezintd
Q.
Varianta de realizare 25. Un compus cu Formula 1, in care R® reprezinta halogen.
Varianta de realizare 26. Un compus cu Formula 1, in care fiecare R’ reprezintd
independent halogen, C;-C4 alchil, C;-Cy4 alcoxi, C;-Cy alchiltio, C,-C, alchilsulfinil, C;-
C, alchilsulfonil, C,-C, alchil carbonil, C,-C,4 alcoxicarbonil, C,-Cs alchilaminocarbonil,
C,-Cs haloalchilcarbonil, C,-Cs haloalcoxicarbonil, C,-Cs haloalchilaminocarbonil, -NH,,
-CN sau -NO, sau Q.

Varianta de realizare 27. Un compus al Variantei de realizare 26, in care fiecare R’
reprezintd independent halogen, C,-C, alcoxicarbonil, C,-C5 alchilaminocarbonil, C,-Cs
haloalcoxicarbonil, C,-Cs haloalchilaminocarbonil, -NH,, -CN sau -NO,; sau Qz.

Varianta de realizare 28. Un compus al Variantei de realizare 27, in care fiecare R’
reprezintd  independent halogen, C,-Cs  alchilaminocarbonil,  C,-Cs
haloalchilaminocarbonil sau Q.

Varianta de realizare 29. Un compus al Variantei de realizare 28, in care fiecare R’
reprezintd independent halogen sau Q.
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Varianta de realizare 30. Un compus al Variantei de realizare 29, in care fiecare R’
reprezintd independent F, Cl sau Br.

Varianta de realizare 31. Un compus al Variantei de realizare 30, in care fiecare R’
reprezintd F.

Varianta de realizare 32. Un compus al Variantei de realizare 29, in care fiecare R’
reprezinta Q.

Varianta de realizare 33. Un compus cu Formula 1, in care fiecare R® reprezinti
independent halogen, C;-C, alchil, C;-C, haloalchil sau -CN.

Varianta de realizare 34. Un compus cu Formula 1, in care fiecare R’ reprezintd
halogen, C;-C, alchil,C;-C, haloalchil, -CN, fenil sau piridinil.

Varianta de realizare 35. Un compus cu Formula 1, in care R'® reprezinti H; sau C)-
C¢ alchil substituit optional cu unul sau mai multi halogeni.

Varianta de realizare 36. Un compus cu Formula 1, in care R reprezintd H, C;-Cq
alchil, C,-C; alchilcarbonil sau C,-C; alcoxicarbonil.

Varianta de realizare 37. Un compus al Variantei de realizare 34, in care R
reprezintd H.

Varianta de realizare 38. Un compus cu Formula 1, in care R'? reprezinta H sau Q7
sau (C;-C4 alchil substituit optional cu unul sau mai multi substituenti selectati
independent din R’.

Varianta de realizare 39. Un compus cu Formula 1, in care Q' reprezintd fenil,
piridinil, tiazolil, fiecare substituit optional cu unul sau mai multi substituenti selectati
independent din R®.

Varianta de realizare 40. Un compus cu Formula 1, in care fiecare Q* reprezintd
independent fenil, piridinil sau tiazolil, fiecare substituit optional cu unul sau mai multi
substituenti selectati independent din R’.

Varianta de realizare 41. Un compus al Variantei de realizare 34, in care fiecare Q*
reprezintd independent fenil, piridinil sau tiazolil.

Varianta de realizare 42. Un compus cu Formula 1, in care Q® reprezintd fenil,
piridinil sau tiazolil, fiecare substituit optional cu unul sau mai multi substituenti selectati
independent din R’.

Varianta de realizare 43. Un compus cu Formula 1, in care Al A% AR AT AD si A°
reprezinti fiecare CR’.

Varianta de realizare 44. Un compus cu Formula 1, in care Al reprezintd N; iar A% A®,
A*, A% si A reprezinti fiecare CR®.

Varianta de realizare 45. Un compus cu Formula 1, in care A? reprezintd N; iar Al AP,
A*, A% si A reprezinti fiecare CR.

Varianta de realizare 46. Un compus cu Formula 1 in care A* reprezinti N; si A', A%,
A3, A’ sau A® are fiecare CR’.

Varianta de realizare 47. Un compus cu Formula 1, in care A° reprezinti N; iar A, A%,
A3 A* si A’ reprezintd fiecare CR’.

Varianta de realizare 48. Un compus cu Formula 1, in care B', B* §i B? reprezinta
independent CR”.

Varianta de realizare 49. Un compus al Variantei de realizare 48, in care B* reprezint
CH.

Varianta de realizare 50. Un compus cu Formula 1, in care B' reprezintd N; iar B* si
B’ reprezintd independent CR”.

Varianta de realizare 51. Un compus cu Formula 1, in care B* reprezinta N; iar B i
B’ reprezintd independent CR”.

Varianta de realizare 52. Un compus cu Formula 1, in care B reprezinta CR?; iar B ' si
B’ reprezinta N.
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Varianta de realizare 53. Un compus cu Formula 1, in care W reprezinta O.

Varianta de realizare 54. Un compus cu Formula 1, in care n reprezintd 0.

Variantele de realizare a prezentei inventii, inclusiv Variantele de realizare 1-54 de
mai sus, precum §i orice alte variante de realizare descrise aici, pot fi combinate in orice
mod, iar descrierile variabilelor in variantele de realizare a inventiei se referd nu numai la
compusii cu Formula 1, ci §i la compusii initiali §i compusii intermediari. Suplimentar,
variantele de realizare a prezentei inventii, inclusiv Variantele de realizare 1-54 de mai
sus, precum si orice alte variante de realizare descrise in prezenta inventie si orice
combinatii ale lor, se refera la compozitiile si procedeele prezentei inventii.

Combinatiile Variantelor de realizare 1-54.

Varianta de realizare A. Un compus cu Formula 1, in care

R' reprezinta C;-C; alchil substituit optional cu unul sau mai multi substituenti
selectati independent din R

fiecare R* reprezintd independent H, halogen, C;-C¢ haloalchil, C;-Cg haloalcoxi sau -
CN; 1ar fiecare R? reprezintd independent H, halogen, C;-C alchil, C;-C¢ haloalchil, Cs-
Cs cicloalchil, Cs- Cg halocicloalchil, C;-Cg alcoxi, C;-Cg haloalcoxi, -CN sau -NO,.

Varianta de realizare B. Un compus al Variantei de realizare A, in care B!, B* si B’
reprezintd independent CR?;

W reprezinta O;

R* reprezintd H, C;-Cs alchil, C,-C; alchilcarbonil sau C,-C; alcoxicarbonil; iar R’
reprezintd H, NRMR!? sau Ql; sau C;-C, alchil, C,-C, alchenil, C,-C, alchinil, C5-C,
cicloalchil, C,;-C; alchilcicloalchil sau C4-C; cicloalchilalchil, fiecare substituit optional
cu unul sau mai multi substituenti selectati independent din R”.

Varianta de realizare C. Un compus al Variantei de realizare B, in care

R' reprezinti C;-C, alchil substituit optional cu halogen;

fiecare R* reprezintd independent H, CF;, OCF;, halogen sau -CN;

fiecare R? reprezintd independent H, C;-C, alchil, C;-C, haloalchil, C;- Cq ciclopropil,
C;-Cy alcoxi sau -CN;

fiecare R’ reprezintd independent halogen, C;-C, alchil, C;-C, alcoxi, C;-C, alchiltio,
C;-Cy alchilsulfinil, C;-C; alchilsulfonil, C,-C, alchilcarbonil, C,-C, alcoxicarbonil, C,-Cs
alchilaminocarbonil, C,-Cs haloalchilcarbonil, C,-Cs haloalcoxicarbonil, C,-Cs
haloalchilaminocarbonil, -NH,, -CN sau -NO,; sau Qz.

Varianta de realizare D. Un compus al Variantei de realizare C, in care:

R’ reprezinti H;

R’ reprezinti C;-C, alchil substituit optional cu unul sau mai multi substituenti
selectati independent din R;

fiecare R’ reprezinta independent halogen sau Q*;

fiecare Q” reprezinti independent fenil, piridinil sau tiazolil.

Varianta de realizare E. A Un compus al Variantei de realizare D, in care:

R' reprezintd CF;;

Al AL A3 AT A si A’ reprezintd fiecare CR?

B? reprezinta CR*;

fiecare R? reprezintd independent H, C;-C; alchil sau -CN.

Varianta de realizare F. Un compus al Variantei de realizare E, in care:

B? reprezinta CH;

fiecare R reprezintd independent halogen sau C;-Cs haloalchil;

R’ reprezinti H;

R’ reprezintd CH,CF; sau CH,-2-piridinil;

n reprezintd 0.

Variante de realizare a inventiei specifice includ compusii cu Formula 1 selectati din
grupa constituitd din:

4-[5-(3,5-diclorofenil)-4,5-dihidro-5-(trifluorometil )-3-izoxazolil] -

N-(2,2,2-trifluoroetil)-1-naftalencarboxamida,

4-[5-(3,5-diclorofenil)-4,5-dihidro-5-(trifluorometil )-3-izoxazolil] -

N-(2-piridinilmetil)- 1-naftalencarboxamida,

4-[5-(3,5-diclorofenil)-4,5-dihidro-5-(trifluorometil )-3-izoxazolil ]-

N-(2-piridinilmetil)- 1-naftalencarbotioamida,
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4-[5-(3,5-diclorofenil)-4,5-dihidro-5-(trifluorometil )-3-izoxazolil ] -
N-etil-1-naftalencarboxamida,
4-[5-(3,5-diclorofenil)-4,5-dihidro-5-(trifluorometil )-3- izoxazolil]-
N-(2-metoxietil)-1- naftalencarboxamida,
4-[5-(3,5-diclorofenil)-4,5-dihidro-5-(trifluorometil )-3-izoxazolil ] -
N-[2-(2,2,2-trifluoroetil)-2-oxoetil]-1-naftalencarboxamida,
5-[5-(3,5-diclorofenil)-4,5-dihidro-5-(trifluorometil )-3-izoxazolil ] -
N-(2-piridinilmetil)-8-chinolindcarboxamida,
5-[5-(3,5-diclorofenil)-4,5-dihidro-5-(trifluorometil )-3-izoxazolil ] -
N-(2-piridinilmetil)-8-izochinolindcarboxamida,
1-[5-(3,5-diclorofenil)-4,5-dihidro-5-(trifluorometil )-3-izoxazolil |-
N-(2-piridinilmetil)-4- izochinolindcarboxamida.
De mentionat cd variantele specifice de realizare a inventiei includ compusi cu
Formula 1 selectati din grupa constituita din:
4-[5-(3,5-diclorofenil)-4,5-dihidro-5-(trifluorometil )-3-izoxazolil] -
N-(2,2,2-trifluoroetil)-1-naftalencarboxamida,
4-[5-(3,5-diclorofenil)-4,5-dihidro-5-(trifluorometil )-3-izoxazolil | -
N-(2-piridinilmetil)-I-naftalencarboxamida,
4-[5-(3,5-diclorofenil)-4,5-dihidro-5-(trifluorometil )-3-izoxazolil ]-
N-(2-piridinilmetil)-8- I-naftalencarbotioamida,
5-[5-(3,5-diclorofenil)-4,5-dihidro-5-(trifluorometil )-3-izoxazolil ]-
N-(2-piridinilmetil)-8-chinolindcarboxamida,
5-[5-(3,5-diclorofenil)-4,5-dihidro-5-(trifluorometil )-3-izoxazolil ] -
N-(2-piridinilmetil)-8-izochinolindcarboxamida,
1-[5-(3,5-diclorofenil)-4,5-dihidro-5-(trifluorometil )-3-izoxazolil ] -
N-(2-piridinilmetil)-4- izochinolindcarboxamida.
In continuare variantele specifice de realizare a inventiei includ orice combinatic a
compusilor cu Formula 1 selectati din grupa de mai sus.
Variantele de realizare a prezentei inventii.
Varianta de realizare AA. Un compus cu Formula 1q, un N-oxid, sau o sare a sa

Ry

ig

in care

Al A% A3 AN A° si A® sunt selectati independent din grupa constituitd din CR? siN,
cu conditia ca cel mult 3 din Al A% AR A A A® reprezintd N;

W reprezinta O sau S;

R! reprezintd C;-Cg alchil, C,-Cy¢ alchenil, C,-Cs alchinil, C3-C¢ cicloalchil, Cy4-C;
alchilcicloalchil sau C4-C; cicloalchilalchil, fiecare substituit optional cu unul sau mai
multi substituenti selectati independent din R®;

fiecare R* reprezintd independent H, halogen, C;-Cs alchil, C;-Cs haloalchil, C;-Cq
alcoxi, C;-Cg haloalcoxi, C;-C¢ alchiltio, C;-Cg haloalchiltio, C;-Cs alchilsulfinil, C;-Cg
haloalchilsulfinil, C,-C¢ alchilsulfonil, C;-C¢ haloalchilsulfonil, C,-Cg alchilamino, C,-Cs
dialchilamino, C,-C, alcoxicarbonil, -CN sau -NO,;

fiecare R® reprezintd independent H, halogen, C;-Cs alchil, C;-Cs haloalchil, C;-Cq
cicloalchil, C3-Cg halocicloalchil, C,-Cg alcoxi, C;-Cg haloalcoxi, C;-Cs alchiltio, C;-Cg
haloalchiltio, C,-Cs alchilsulfinil, C;-C¢ haloalchilsulfinil, C;-Cs alchilsulfonil, C;-Cg
haloalchilsulfonil, C;-Cg¢ alchilamino, C,-Cg dialchilamino, -CN sau -NO»;

R* reprezintd H, C;-Cq alchil, C,-C¢ alchenil, C,-Cs alchinil, C;-Cq cicloalchil, C,-C;
alchilcicloalchil, C4-C; cicloalchilalchil, C,-C; alchilcarbonil sau C,-C; alcoxicarbonil;
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R reprezintd H, ORY, NR'R"? sau Ql; sau C;-Cg alchil, C,-C¢ alchenil, C,-Cq
alchinil, Cs-Cs cicloalchil, C,;-C; alchilcicloalchil sau C,-C; cicloalchilalchil, fiecare
substituit optional cu unul sau mai multi substituenti selectati independent din R’;

sau R* si R® sunt luati impreuna cu nitrogen, de care acestia sunt legati pentru a forma
un ciclu cu 2 péand la 6 atomi de carbon §i optional un atom aditional selectat din grupa
constituita din N, S sau O, ciclul mentionat substituit optional cu 1 pénd la 4 substituenti
selectati din grupa constituitd din C,-C; alchil, halogen, -CN, -NO, si C;-C, alcoxi;

fiecare R® reprezintd independent halogen, C,-Cs alchil, C;-Cg alcoxi, C;-Cq alchiltio,
C;-Cs alchilsulfinil, C;-Cg alchilsulfonil, -CN sau -NO,;

fiecare R’ reprezintd independent halogen, C;-Cs alchil, C;-Cq alcoxi, C;-Cg alchiltio,
C,; -Cs alchilsulfinil, C;-Cg alchilsulfonil, C,-C¢ alchilamino, C,-Cg dialchilamino, C;-Cg
cicloalchilamino, C,-C; alchilcarbonil, C,-C; alcoxicarbonil, C,-C; alchilaminocarbonil,
C;-Cy dialchilaminocarbonil, C,-C; haloalchilcarbonil, C,-C; haloalcoxicarbonil, C,-C;
haloalzchilaminocarbonil, Cs-Cy halodialchilaminocarbonil, hidroxi, -NH,, -CN sau -NO,;
sau Q7

fiecare R® reprezintd independent halogen, C;-Cg alcoxi, C;-Cs haloalcoxi, C;-Cq
alchiltio, C;-Cg¢ haloalchiltio, C;-Cg alchilsulfinil, C;-C¢ haloalchilsulfinil, C;-Cs
alchilsulfonil, C;-Cg haloalchilsulfonil, C;-Cs alchilamino, C,-Cs dialchilamino, C,-C,
alcoxicarbonil, -CN sau -NO,;

fiecare R’ reprezintd independent halogen, C;-Cg alchil, C;-C¢ haloalchil, C;-Cq
cicloalchil, Cs-Cg halocicloalchil, C;-Cg alcoxi, C;-Cg haloalcoxi, C;-Cg alchiltio, C;-Cg
haloalchiltio, C;-Cs alchilsulfinil, C;-Cs haloalchilsulfinil, C;-Cs alchilsulfonil, C;-Cg
haloalchilsulfonil, C;-C¢ alchilamino, C,-Cs dialchilamino, -CN, -NQO,, fenil sau piridinil;

R reprezintd H; sau C;-Cg alchil, C,-Cq alchenil, C,-Cq alchinil, C;-Cy cicloalchil,
C4-C7 alchilcicloalchil sau C,;-C; cicloalchilalchil, fiecare substituit optional cu unul sau
mai multi halogeni;

R" reprezintd H, C;-Cs alchil, C,-Cq alchenil, C,-Cs alchinil, C;-Cs cicloalchil, C4-C;
alchilcicloalchil, C4-C; cicloalchilalchil, C,-C; alchilcarbonil sau C,-C; alcoxicarbonil;

R reprezinti H; Q°; sau C;-Cs alchil, C,-C¢ alchenil, C,-Cs alchinil, C5-Cy
cicloalchil, C,4-C; alchilcicloalchil sau C4-C; cicloalchilalchil, fiecare substituit optional
cu unul sau mai multi substituenti selectati independent din R’;
sau R'' si R' sunt luati impreuna cu nitrogen, de care acestia sunt legati pentru a forma
un ciclu cu 2 péand la 6 atomi de carbon si optional un atom aditional selectat din grupa
constituita din N, S sau O, ciclul mentionat substituit optional cu 1 pénd la 4 substituenti
selectati independent din grupa constituitd din C;-C, alchil, halogen, -CN, -NO, si C;-C,
alcoxi;

Q' reprezinti un ciclu fenil, un nucleu heterociclic cu 5 sau 6 membri sau un sistem
biciclic condensat cu 8, 9 sau 10 membri ce contine optional de la unu péana la trei
heteroatomi selectati din pand la 1 O, pand la 1 S si pand la 3 N, fiecare ciclu sau sistem
ciclic substituiti optional cu unul sau mai multi substituenti selectati independent din R®;

fiecare Q* reprezintd independent un ciclu fenil sau un nucleu heterociclic cu 5 sau 6
membri, fiecare ciclu substituit optional cu unul sau mai mulfi substituenti selectati
independent din R’;

Q’ reprezinti un ciclu fenil sau un nucleu heterociclic cu 5 sau 6 membri, fiecare ciclu
substituit optional cu unul sau mai multi substituenti selectati independent din R’; n
reprezintd 1, 2, 3, 4 sau 5.

De mentionat cd compusii conform prezenteli inventil se caracterizeaza prin
caracterele reziduale favorabile ale metabolismului si/sau solului si manifestd activitate de
combatere a unor daundtori nevertebrati agronomici si neagronomici.

In particular, ¢ necesar de mentionat ci din motivele spectrului de combatere a
daundtorilor nevertebrati §i importantei economice, protectia culturilor agricole de
pagubele si prejudiciul cauzate de daunatorii nevertebrati prin combaterea ddundtorilor
nevertebrati reprezintd variante de realizare a prezentei inventii. Compusii conform
prezentei inventii datoritd propriettilor de translocare favorabile sau sistemicitdtii in
plante de asemenea protejeazd partea foliard sau alte pérti ale plantelor care nu intrd in
contact direct cu compusul cu Formula 1 sau cu o compozitie ce contine compusul.
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De asemenea ¢ necesar de mentionat cd variante de realizare a prezentei inventii sunt
compozitiile ce contin un compus conform oricdrei Variante de realizare anterioare,
precum si orice alte variante de realizare descrise aici, orice imbinari ale lor si cel putin
un component aditional selectat din grupa constituitd dintr-un agent activ de suprafatd, un
diluant solid si un diluant lichid, aceste compozitii mai contin optional cel putin un
compus sau agent biologic activ.

De asemenea e necesar de mentionat cd variante de realizare a prezentei inventii sunt
compozitiile pentru combaterea ddundtorilor nevertebrati ce contin o cantitate biologic
efectiva de un compus conform oricdrei din Variantele de realizare precedente, precum si
orice alte variante de realizare descrise aici, orice imbindri ale lor §i cel putin un
component aditional selectat din grupa constituitd dintr-un agent activ de suprafatd, un
diluant solid si un diluant lichid, aceste compozitii mai contin optional o cantitate biologic
efectiva de cel putin un compus sau agent biologic activ aditional. Variantele de realizare
a prezentei inventii se mai referd la procedee de combatere a daunitorilor nevertebrati
care cuprind contactul ddundtorului nevertebrat sau a habitatului lui cu o cantitate
biologic efectivd de un compus conform oricarei din Variantele de realizare precedente
(de exemplu compozitia descrisa aici).

Variantele de realizare ale prezentei inventii de asemenea se referd la o compozitie ce
contine un compus conform oricdrei din Variantele de realizare precedente aplicatd prin
impregnarea solului cu o solutie lichidd. Variantele de realizare a prezentei inventii de
asemenca se referd la procedee de combatere a daunatorilor care constau in contactul cu
solul impregnat cu o compozitie lichidd ce contine o cantitate biologic efectivd de un
compus conform oricérei din Variantele de realizare precedente.

Variantele de realizare a prezentei inventii de asemenea se referd la o compozitie de
pulverizare pentru combaterea ddunatorilor nevertebrati ce contine o cantitate biologic
efectivd de un compus conform oricdrei din Variantele de realizare precedente si o
substantd explozivd. Variantele de realizare a prezentei inventii se mai referd la o
compozitic de momeald pentru combaterea daundtorilor nevertebrati ce contine o cantitate
biologic efectivd de compus conform oricérei din Variantele de realizare precedente, una
sau mai multe substante nufritive, optional un atractant, si optional un umectant.
Variantele de realizare ale prezentel inventii se mai referd la un dispozitiv pentru
combaterea daundtorilor nevertebrati care contine compozitia de momeald mentionatd si
un corp prevazut pentru plasarea compozitiei de momeald, in care corpul are cel putin un
orificiu executat de marimea care sd permitd trecerea ddundtorilor nevertebrati prin el si
accesul la compozitia de momeala mentionata dintr-un loc aflat in afara corpului si in care
corpul este suplimentar prevazut sa fie amplasat in sau aproape de locul activitétii posibile
sau cunoscute a daundtorilor nevertebrati.

Una sau mai multe din urmatoarele procedee sau diversitati descrise in Schemele 1-
12 pot fi folosite pentru prepararea compusilor cu Formula 1. Definitiile pentru R', R*, RY,
R>, AL, A% A% A%, A, AG, B!, B%, B3, n si W in compusii cu Formulele 1-15 de mai jos
sunt cele prezentate mai sus in Esenta Inventiei, cu exceptia cazului cand se indica altfel.
Compusi cu Formulele 1a si 1b sunt subgrupe ale compusilor cu Formula 1, compusi cu
Formulele 12a — 12¢ sunt subgrupe ale compusilor cu Formula 12, si compusul cu
Formula 15a este subgrupd a compusului cu Formula 15.

Compusii cu Formula 1a (Formula 1 in care W reprezintd O) pot fi preparati prin
aminocarbonilare a bromurilor sau iodurilor de aril cu Formula 2, in care X reprezintd Br
sau I, cu amino compusi substituiti iIn mod corespunzdtor cu Formula 3 dupa cum este
aratatin Schema 1.
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Schema 1

X reprezintd halogenuri

Aceastd reactie de obicei este realizatd cu o bromura de aril cu Formula 2, in care X
reprezintd Br in prezenta catalizatorului de paladiu sub atmosferd CO. Catalizatorul de
paladiu folosit pentru prezentul procedeu de obicei contine paladiu in stare de oxidare
formald fie de 0 (ex. Pd(O)) sau 2 (ex. Pd(II)). O mare varietate de compusi si combinatii
complexe cu continut de paladiu sunt utili in calitate de catalizatori pentru prezentul
procedeu. Exemple de compusi si combinatii complexe cu continut de paladiu utili in
calitate de catalizatori in procedeul cu Schema 1 includ PdCl(PPh;),
(bis(trifenilfosfind)paladiu (II) biclorurd), Pd(PPhs), (tetrakis(trifenilfosfind)paladiu(0)),
Pd(CsH;0,) 2 (palladium(IT) acetil-acetonat), Pd,(dba)3
(tris(dibenzilidenacetond)dipaladiu(0)), si [1,1'-bis(difenil-
fosfino)ferocen]dicloropaladiu(Il). Procedeul cu Schema 1 in general se realizeaza in faza
lichidd, de aceea pentru a fi mai efectivd catalizatorul de paladiu de preferintd are o
solubilitate bund in fazd lichidd. Solventii utili includ, de exemplu, eteri, cum ar fi 1,2-
dimetoxietan, amide, cum ar fi N,N-dimetilacetamida, si hidrocarburi aromatice
nehalogenate, cum ar fi toluen.

Procedeul cu Schema 1 poate fi realizat la o mare varietate de temperaturi, cuprinse
intre de la aproximativ 25 panad la aproximativ 150 °C. De mentionat sunt temperaturile de
la aproximativ 60 si aproximativ 110 °C, care de obicei asigurd viteze de reactie rapide si
randamente ale produselor sporite. Metodele si procedeele generale de aminocarbonilare
cu o bromura de aril §i 0 amind sunt bine cunoscute din literaturd; vezi, de exemplu, H.
Honno si altii, Synthesis 1989, 715; si J. J. Li, G. W. Gribble, editori, Palladium in
Heterocyclic Chemistry: A Guide for the Synthetic Chemist, 2000. Procedeul cu Schema 1
este ilustrat in Pasul C al Exemplului 2 si Pasul E al Exemplului 4.

Dupa cum este ardtat in Schema 2, compusii cu Formula 1b (Formula 1 in care W
reprezintd S) pot fi preparati prin tratarea compusilor corespunzétori de amide cu Formula
1a cu un reactiv de tio transfer, cum ar fi P,S; (vezi, de exemplu, E. Klingsberg si altii, /J.
Am. Chem. Soc. 1951, 72, 4988; E. C. Taylor Jr. si altii, J. Am. Chem. Soc. 1953, 75,
1904; R. Crossley si altii, J. Chem. Soc. Perkin Trans. 1 1976, 977) sau reactivul lui
Lawesson (2,5-bis(4-metoxifenil)-1,3- ditia-2,4-difosfetan-2,4-disulfid; vezi, de exemplu,
S. Prabhakar si altii Synthesis, 1984, 829).

Schema 2
s
: AN, .
PS5 or 2 6 . .\\f\l; -
Lawesson's reagent (R™)y - : .
——— b 4
B! h
% N .
Rs B\BB \R§

1

Procedeul cu Schema 2 poate fi realizat la o mare varietate de temperaturi, inclusiv de
la aproximativ 50 pand la aproximativ 150 °C. De mentionat sunt temperaturile de la
aproximativ 70 si aproximativ 120 °C, care de obicei asigura viteze de reactie rapide si
randamente ale produselor sporite. Procedeul cu Schema 2 este ilustrat in Exemplul 3.
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Compusi cu Formula 1a pot fi de asemenea preparati prin cuplarea acizilor carboxilici
cu 4 cu compusii amino cu Formula 3 substituiti in modul corespunzitor dupa cum este

ardtat in Schema 3.

Schema 3

Aceastd reactie In general este realizatd in prezenta unui reactiv de cuplare
deshidratant, cum ar fi diciclohexil carbodiimida, 1-(3-dimetilaminopropil)-3-
etilcarbodiimida, anhidridd 1-propanfosfonicd ciclicd acidd sau carbonil diimidazol in
prezenta unei baze cum ar fi trietilamind, piridind, 4-(dimetilamino)piridind sau N,N-
diizopropiletilamind intr-un solvent aprotic anhidru, cum ar fi diclorometan sau
tetrahidrofuran la temperaturi de obicei cuprinse intre temperatura camerei si 70 °C.
Procedeul cu Schema 3 este ilustrat in Pasul E al Exemplului 1.

Compusii cu Formula 4 pot fi preparati prin hidroliza esterului cu Formula §, in care R
reprezintd metil sau etil, dupd cum este ardtat in Schema 4.

Schema 4

In acest procedeu compusul ester cu Formula 5 este convertit in acid carboxilic
corespunzator cu Formula 4 prin procedee bine cunoscute in acest domeniu. De exemplu,
tratarea esterului de metil sau etil cu Formula S cu solutie apoasd de hidroxid de litiu in
tetrahidrofuran, urmat de acidificare genereazd acidul carboxilic corespunzdtor cu
Formula 4. Procedeul cu Schema 4 este ilustrat in Pasul D al Exemplului 1.

Compusii cu Formula 5 pot fi preparati prin cicloaditie 1,3-dipolara a stirenilor cu
Formula 7 cu nitril oxizi derivati din oxime cu Formula 6, dupad cum este aratat in Schema

5.

Scheme 5
. R’
-- + Oﬂ ~1
Ve Ry
H NOH N e
I A
A8 chiorinating AS BLB_%,
'?;5 R \‘?i reagent ‘?‘sf N \/l\) .
s 2 oo 5
A F N A“\A3/ P
R
re R
e [8) o O/
6 u ]

Aceasta reactie de obicei are loc prin intermediul clorurii de hidroxamil generata in
sity, care este dehidrocloruratd in nitril oxid, care apoi este supusd cicloaditiei 1,3-
dipolare cu stireni 7 pentru obtinerea compusilor cu Formula §. Intr-un procedeu tipic,
reactivul de clorurare, cum ar fi hipoclorura de sodiu, N-clorosuccinimida, sau cloramina-
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T este combinat cu oximi in prezenta stirenului. in dependentd de conditii, bazele
aminice, cum ar fi piridina sau trietilamina, pot fi necesare pentru a facilita reactia de
dehidroclorurare. Reactia poate fi realizata intr-o mare varietate de solventi, inclusiv in
tetrahidrofuran, dietil eter, clorurd de metilend, dioxan si toluen cu temperaturi cuprinse
intre temperatura camerei pana la temperatura de reflux a solventului. Procedeele
generale de cicloaditie a nitril oxizilor cu olefine sunt bine documentate in literatura
chimicd ; de exemplu, vezi Lee, Synthesis, 1982, 6, 508-509; Kanemasa si altii,
Tetrahedron, 2000, 56, 1057-1064; EP 1,538,138-A1, precum si referintele citate in
acestea. Procedeul cu Schema 4 este ilustrat in Pasul C al Exemplului 1.

Compusii cu Formula 2 pot fi de asemenea preparati prin cicloaditie 1,3-dipolara a
stirenilor cu Formula 7 cu nitril oxizi derivati din oxime cu Formula 8, dupd cum este
aratat in Schema 6.

Schema 6

in procedeul cu Schema 6, compusii cu Formula 2 in care X este atom de halogen sunt
obtinuti prin contactul compusului cu Formula 8 cu un reactiv de clorurare urmat de
adaugarea compusului cu Formula 7. Procedeul cu Schema 6 este realizat in mod similar
procedeului cu Schema 5 descris anterior. Procedeul cu Schema 6 este ilustrat in Pasul B
al Exemplului 2, Pasul D al Exemplului 4 si Pasul C al Exemplului 5.

O grupd de stireni indeosebi de utila pentru sinteza compusilor cu Formula 1 este
reprezentatd de Formula 7a, dupd cum este aratat in Schema 7. Acesti intermediari pot fi
preparati prin cuplare catalizata de paladiu a acizilor aril borici cu Formula 9 cu 2-bromo-
3,3,3-trifluoropropilena disponibild in vanzare (Formula 10). Procedeele generale pentru
aceastd reactie sunt documentate in literatura chimicd; vezi Pan si altii, J. Fluorine
Chemistry, 1999, 95, 167-170. Procedeul cu Schema 7 este ilustrat in Pasul B al
Exemplului 1.

Schema 7
B
®%, B(OH), ®R?,
\'%g + —— Bl\\
\\ FsC Br N, 4
9 10 7a

Oximele cu Formula 6 pot fi preparate prin reactia aldehidelor 11 cu hidroxilamind
dupd cum este aratat in Schema 8. De exemplu, vezi H. K. Jung si altii. Bioorg. Med.
Chem. 2004, 12, 3965.

Aldehidele cu Formula 11 pot fi preparate printr-o varietate mare de procedee
cunoscute in acest domeniu; unele aldehide sunt compusi cunoscuti sau disponibili 1n
vanzare. De exemplu, prepararea compusului cu Formula 11, in care AL A% A3 A% AS si
A® reprezinta CH si R’ reprezinti Me, este dezviluiti de citre P. Madenson si altii, J.
Med. Chem. 2002, 45, 5755. Procedeul cu Schema 8 este ilustrat in Pasul A al Exemplului
1.
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Schema 8
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Dupad cum este ardtat in Schema 9, oximele cu Formula 8, in care X reprezintd un
atom de halogen, pot fi preparate din aldehide corespunzatoare cu Formula 12 in mod
similar cu procedeul din Schema 8. Procedeul cu Schema 9 este ilustrat in Pasul A al
Exemplului 2, Pasul C al Exemplului 4 si Pasul B al Exemplului 5.

Schema 9
H (e] L H NOH
6 6
A A

AT R Ry ! ey A3 Ry N !

”4 1;2 }\{4 [.:2

A = N

~3 = N3

x X
12 8

Compusii cu Formula 12 sunt compusi disponibili in vanzare sau cunoscuti, sau pot fi
preparati printr-o varietate mare de procedee cunoscute in domeniu. De exemplu, un
compus cu Formula 12 poate fi preparat prin formilarea directd a halogenurilor
corespunzitoare, vezi G. E. Boswell si altii, J. Org. Chem. 1995, 65, 6592; sau prin
reducerea aril esterilor corespunzatori, vezi referintele P. R. Bernstein si altii, Bioorg.
Med. Chem. Lett. 2001, 2769 si L. W. Deady si altii, Aust. J. Chem. 1989, 42, 1029.

Pentru un exemplu specific, dupa cum este ardtat in Schema 10, aldehidele cu
Formula 12 pot fi preparate din compusii corespunzdtori substituiti cu metil cu Formula
13 (in care X reprezintd halogen) prin reactia cu N-bromosuccinimidd (NBS) in prezenta
2,2'-azobis(2- metilpropionitril) (AIBN) si acetat de sodiu pentru a primi acetati cu
Formula 14, care apoi sunt convertiti in aldehide cu Formula 12 prin esterificare si
oxidare. Procedeul cu Schema 10 este ilustrat in Exemplul 4, Pasii A si B.

Schema 10
cx o CH
“H, T
A8 a8

AT Ry Al wms AT R TR ! MeOH

1, L o—e

A\A3/ A NaOAc A, P P

X

13 14 12

Compusii cu Formula 13 sunt compusi cunoscuti disponibili in vanzare, sau pot fi
preparati printr-o varietate mare de procedee cunoscute in domeniu. De exemplu, un
compus cu Formula 13, unde A® reprezinti N, A', A%, A*, A’ si A reprezinta CH, poate fi
preparat conform dezvaluirii din Molecules, 2004, 9, 178.
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Un procedeu alternativ de preparare a aldehidelor cu Formula 12 (in care X reprezintd
atom de halogen) este aratat in Schema 11. Grupa formil cu Formula 12 poate {1 introdusa
in sistemul ciclic aromatic cu 10 membri prin inlocuirea brom substituentului al
compusului cu Formula 15. Pentru referinte la acest procedeu general vezi Synthesis,
2006, 293 si Bioorg. Med. Chem. 2004, 12, 715. Procedeul cu Schema 11 este ilustrat in
Pasul A al Exemplului 5.

Schema 11
Br H o
O
A 6
[hs = \ll + /U\ LCHy _WBuld 5Ty !
Al A2 ] 24 PN J\z
A CH; 't
X X
15 12

Dupad cum este aratat in Schema 12, aldehidele cu Formulele 12b si 12¢ pot fi
preparate din 5,8-dibromoizochinolind (Formula 15a) prin tratarea compusului cu
Formula 15a cu n-BuLi la -78 °C si stingerea cu N, N-dimetilformamida.

Schema 12
N(CH3)2
15a 12b

Compusul cu Formula 15a poate fi preparat prin procedeul dezvalult in Synthesis,
2002, 83; vezi, de exemplu, sau prin procedeul lui G. E. Boswell si altii, J. Org. Chem.
1995, 65, 6592. Ca alternativa aril aldehidele cu Formula 12 pot fi preparate printr-o mare
varietate de procedee cunoscute in domeniu, de exemplu prin reducerea aril esterilor
corespunzatori, vezi referintele P. R. Bernstein si altii, Bioorg. Med. Chem. Lett. 2001,
2769 si L. W. Deady si altii, Aust. J. Chem. 1989, 42, 1029.

Se cunoaste cd unii reactivi in conditiile reactiei descrise mai sus pentru prepararea
compusilor cu Formula 1 pot sd nu fie compatibili cu anumite functionalitdti prezente in
intermediari. In aceste cazuri, incorporarea secventelor de protectie/deprotectie sau a
interconversiilor grupei functionale in sinteza va ajuta la obtinerea produselor dorite.
Utilizarea §i alegerea grupelor de protectic vor fi aparente pentru un specialist in
domeniul sintezei chimice (vezi, de exemplu, T. W. Greene si P. M. Wuts, Protective
Groups in Organic Sythesis, ed. a 2-a; Wiley: New York, 1991). Un specialist in
domeniu va recunoaste cd, in unele cazuri, dupd introducerea unui reactiv dat, agsa cum
este descris in fiecare schema individuala, poate fi necesara efectuarea pasilor sintetici
regulati aditionali, nedescrisi detaliat, pentru a completa sinteza compusilor cu Formula 1.
Un specialist in domeniu va recunoaste de asemenea c¢d poate fi necesard combinarea
pasilor ilustrati in schemele de mai sus intr-o ordine diferita de cea sugeratd de secventa
particulard prezentata pentru prepararea compusilor cu Formula 1.

Un specialist in domeniu va recunoaste de asemenea cd compusii cu Formula 1 si
intermediarii descrisi In prezenta inventie pot fi supusi diverselor reactii electrofilice,
nucleofilice, prin radicali liberi, organometalice, de oxidare si de reducere pentru
addugarea substituentilor sau modificarea substituentilor existenti.
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Fara elaborare suplimentara se considerd ci un specialist in domeniu, folosind
descrierea precedentd, poate realiza prezenta inventie in intregime. Exemplele ce urmeaza
trebuie, prin urmare, sa fie interpretate pur si simplu ca ilustrative, si nici intr-un caz sa nu
limiteze descrierea.

Spectrele 'H RMN sunt raportate in ppm fatd de tetrametilsilan; ,,s” inseamna singlet,
»d” Inseamnd dublet, ,t” inseamna triplet, ,,m” inseamna ,multiplet,, ,,dd” inseamni
dublet de dubleti, iar ,,br s” inseamna singlet larg,

EXEMPLUL 1

Prepararea  4-[5-(3,5-diclorofenil)-4,5-dihidro-5-(trifluorometil)-3-izoxazolil]-  N-
(2,2,2-trifluoroetil)-l-naftalencarboxamidei

Pasul A: Prepararea metil 4-[(hidroxiimino)metil]-1-naftalencarboxilatului

La o solutie agitatd de metil 4-formil-l-naftalencarboxilat (2.2 g, 10.3 mmol) in
metanol (50 mL) s-a adaugat o solutie de hidroxilamind (1.33 mL, 50% in apd). Dupd
agitare la temperatura camerei timp de 2 ore, amestecul reactant a fost concentrat sub
presiune redusa pentru a obtine compusul cu titlul sus-mentionat sub forma de o substanta
solidd galbend pala (2.55 g).

"H RMN (CDCI3): 8.93 (d, 1H), 8.86 (s, 1H), 8.41 (d, 1H), 8.14 (d, 1H), 7.82 (d, 1H),
7.63 (m, 2H), 4.02 (s, 3H).

Pasul B: Prepararea 1,3-dicloro-5-[ 1-(trimetilfluorometil)etenil|benzenului

La un amestec de tetrahidrofuran (33 mL), 1,2-dimetoxietan (33 mL) si solutie apoasa
de 4 N hidroxid de potasiu (33 mL) intr-un tub astupat Fisher-Porter de 200 mL s-a
addugat acid 3,5- diclorofenilboronic (8.72 g, 45.7 mmol) si 2-bromo-3,3,3-
trifluoropropilend (10.0 g, 57.2 mmol), dupa s-a adaugat etrakis(trifenilfosfind)paladiu (0)
(264 mg, 0.229 mmol). Apoi amestecul a fost incilzit pand la 75 °C timp de 3 ore.
Amestecul reactant a fost Tmpartit intre dietil eter si apa. Extractul apos a fost spilat cu
dietil eter (2 x 20 mL). Extractele organice au fost combinate, uscate (MgSQ,), si
concentrate sub presiune redusd. Reziduul a fost purificat prin cromatografiere cu
silicagel folosind hexani/etil acetat in calitate de eluant pentru a obtine compusul cu titlul
sus-mentionat sub forma de ulei pur (4.421 g).

"HRMN (CDCls): 8 7.41 (s, 2H), 7.33 (s, 1H), 6.04 (d, 1H), 5.82 (d, 1H).

Pasul C: Prepararea metil 4-[5-(3,5-diclorofenil)-4,5-dihidro-5- (trifluorometil)-3-
izoxazolil]-1- naftalencarboxilatului

La o solutie agitatd de metil 4-[(hidroxiimino)metil]-1-naftalencarboxilat (in special
produsul din Pasul A) (1.0 g, 4.36 mmol) in N,N-dimetilformamida (5.0 mL) s-a addugat
N-clorosuccinimidad (1.16 g, 8.72 mmol). Amestecul a fost agitat timp de 1.5 ore la
temperatura  camerei, apoi s-a adadugat solutia de 1,3-dicloro-5-[1-
(trimetilfluorometil)etenil]benzen (in special produsul din Pasul B) (3.20 g, 13.1 mmol) si
trietilamind (6.1 mL, 43.6 mmol) in N,N-dimetilformamida (4.0 mL). Dupd agitare
suplimentard timp de 2 ore la temperatura camerei, amestecul reactant a fost diluat cu apa
si extras cu etil acetat. Stratul organic a fost spélat cu solutie de sare, uscat (Na,SO,) si
concentrat sub presiune redusa. Reziduul a fost purificat prin cromatografie cu silicagel
folosind hexani/etil acetat in calitate de eluant pentru a obtine compusul cu titlul sus-
mentionat sub forma de ulei galben pal (700 mg, 34% randament).

"H RMN (CDCL): 8.88 (d, 1H), 8.80 (d, 1H), 8.10 (d, 1H), 7.68 (m, 2H), 7.55 (m,
3H), 7.46 (dd, 1H), 4.27 (d, 1H), 4.03 (s, 3H), 3.91 (d, 1H).

Pasul D: Prepararea acidului 4-[5-(3,5-diclorofenil)-4,5-dihidro-5-(trifluorometil)-3-
izoxazolil]-1-naftalencarboxilic

La o solutie agitatd de metil 4-[5-(3,5-diclorofenil)-4,5-dihidro-5- (trifluorometil)-3-
izoxazolil]-1- naftalencarboxilat (in special produsul din Pasul C) (650 mg, 1.39 mmol) in
tetrahidrofuran (10 mL) s-a addugat o solutie de hidroxid de litiu monohidrat (350 mg,
8.34 mmol) in apd (10 mL), urmat de metanol (10 mL). Amestecul rezultat a fost agitat
timp de o noapte la temperatura camerei. Amestecul reactant a fost separat intre apd si
dietil eter. Apoi stratul apos a fost acidificat cu solutie apoasda de 6 N acid hidrocloric
pana la pH 2 si extras cu etil acetat. Straturile organice combinate au fost spalate cu
solutie de sare, uscate si concentrate pentru a obtine compusul cu titlul sus-numit sub
forma de substantd solida alba (450 mg).
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"H NMR (CDCls): 9.08 (d, 1H), 8.80 (d, 1H), 8.31 (d, 1H), 7.71 (m, 2H), 7.57 (m,
3H), 7.46 (dd, IH), 4.28 (d, IH), 3.91 (d, TH).

Pasul E: Prepararea 4[5-(3,5-diclorofenil)-4,5-dihidro-5-(trifluorometil)-3-izoxazolil |-
N-(2,2 2-trifluoroetil)-1-naftalencarboxamidei

Un amestec de acid 4-[5-(3,5-diclorofenil)-4,5-dihidro-5-(trifluorometil)-3-
izoxazolil]-1-naftalencarboxilic (in special produsul din Pasul C) (190 mg, 0.42 mmol), 4-
(dimetilamino)piridind (77 mg, 0.63 mmol), anhidridd propilfosfonica (0.38 mL, 0.63
mmol, 50% 1n etil acetat) si 2,2,2-trifluoroetilamind (0.033 mL, 0.42 mL) in diclorometan
(5 mL) a fost agitat la temperatura camerei timp de o noapte. Amestecul reactant i
reziduul au fost purificate prin cromatografie pe coloand cu silicagel, folosind hexani/etil
acetat In calitate de eluant pentru a obtine produsul cu titlul sus-mentionat sub forma de
substantd solida albd (71 mg).

"H RMN (CDCI3): 8.78 (d, 1H), 8.18 (d, 1H), 7.63 (m, 2H), 7.56 (m, 2H), 7.52 (d,
1H), 7.46 (m, 1H), 7.44 (d, 1H), 6.41 (t, 1H), 4.23 (d, 1H), 4.20 (m, 2H), 3.87 (d, 1H).

EXEMPLUL 2

Prepararea  4-[5-(3,5-diclorofenil)-4,5-dihidro-5-(trifluorometil)-3-izoxazolil]- N-(2-
piridinilmetil)-1-naftalencarboxamidei

Pasul A: Prepararea 4-bromo-1-naftalencarboxilat oximei

La o solutie agitatd de 4-bromo-1-naftalencarboxilat (3.7 g, 15.7 mmol) in etanol (50
ml) s-a addugat o solutie apoasd de hidroxilamind (1.25 mL, 50% in apd). Dupa agitare
la temperatura camerei timp de 3 ore, amestecul reactant a fost concentrat sub presiune
redusd pentru a obtine compusul cu titlul sus-mentionat sub forma de o substantd solida
galbena pald (3.8 g).
"H RMN (DMSO-ds): 11.60 (s, 1H), 8.81 (s, 1H), 8.71 (d, 1H), 8.24 (d, 1H), 7.95 (d, 1H),
7.74 (m, 3H).

Pasul B: Prepararea  3-(4-bromo-l-naftalenil)-5-(3,5-diclorofenil)-4,5-dihidro-5-
(trifluorometil)izoxazolului

La o solutie agitatd de 4-bromo-1-naftalencarboxilat oxima (in special produsul din
Pasul A) (233 g, 9.3 mmol) in N,N-dimetilfformamidd (6.0 mL) s-a addugat N-
clorosuccinimida (1.70 g, 12.7 mmol). Amestecul reactant a fost agitat timp de 1 ord la
temperatura camerei, iar apoi s-au addugat o solutie de L3-dicloro-5-[1-
(trifluorometil)etenil|benzen (in special produsul din Pasul B al Exemplului 1) (2.70 g,
11.2 mmol) si trietilamind (4.5 mL, 32.0 mmol) in N,N-dimetilformamida (9.0 mL). Dupa
agitare suplimentara timp de 2 ore la temperatura camerei, amestecul reactant a fost diluat
cu apd si extras cu etil acetat. Stratul organic a fost spdlat cu solutie de sare, uscat
(Na,SO,) si concentrat sub presiune redusid. Reziduul a fost purificat prin cromatografie
pe coloand cu silicagel folosind hexani/etil acetat in calitate de eluant pentru a obtine
compusul cu titlul sus-mentionat sub formd de substanta solidd albd (2.9 g, 64%
randament).

"H RMN (CDCL): 8.87 (m, 1H), 8.32 (m, 1H), 7.77 (d, 1H), 7.66 (m, 2H), 7.55 (s,
2H), 7.46 (dd, 1H), 7.32 (d, 1H), 4.24 (d, 1H), 3.88 (d, 3H).

Pasul C: Prepararea 4-[5-(3,5-diclorofenil)-4,5-dihidro-5-(trifluorometil)-3-
izoxazolil]-N-(2-piridinilmetil)- 1 -naftalencarboxamidei

Un amestec de 3-(4-bromo-I-naftalenil)-5-(3,5-diclorofenil)-4,5-dihidro-5-
(trifluvorometil)izoxazol (in special produsul din Pasul B) (1.0 g, 2.04 mmol),
[1,1'bis(difenilfosfino)ferocen]dicloropaladiu (II) (PdCl,(dppf)) (0.22 g, 0.30 mmol), 2-
(aminometil)piridind (0.86 g, 7.96 mmol) si trietilamina (5.6 mL, 40 mmol) in toluen (15
mL) a fost purificat cu monoxid de carbon timp de 15 minute. Apoi eprubeta pentru
reactie a fost mentinutd cu monoxid de carbon folosind un balon. Amestecul reactant a
fost agitat la 70 °C sub atmosferd de monoxid de carbon timp de o noapte. Amestecul a
fost rdcit pand la temperatura camerei, filtrat printr-un garniturd de filtrare ce contine
material auxiliar de filtrare diatomic Celite® si spilat cu o cantitate mici de etil acetat.
Filtratul a fost concentrat, iar reziduul a fost purificat prin cromatografie pe coloana cu
silicagel, folosind hexani/etil acetat in calitate de eluant pentru a obtine produsul cu titlul
sus-mentionat, compusul conform prezentei inventii, sub forma de substantd solida alba
(0.72 g, 65% randament).
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'H RMN (CDCLy): 8.81 (d, 1H), 8.55 (d, 1H), 8.38 (d, 1H), 7.80-7.27 (m, 10H), 4.89
(d, 2H), 4.22 (d, 1H), 3.86 (d, 1H).

EXEMPLUL 3

Prepararea 4-[5-(3,5-diclorofenil)-4,5-dihidro-5-(trifluorometil)-3-izoxazolil]- N-(2-
piridinilmetil)-1-naftalencarbotioamidei

Un amestec de 4-[5-(3,5-diclorofenil)-4,5-dihidro-5-(trifluorometil)-3-izoxazolil]- N-
(2-piridinilmetil)-1-naftalencarboxamidd (in special produsul din Exemplul 2) (40 mg,
0.073 mmol) si 2,5-bis(4-metoxifenil)-1,3-ditia-2,4-difosfetan-2,4-disulfid (reactivul lui
Lawesson) (18 mg, 0.044 mmol) in toluen (2 mL) a fost incdlzit la reflux timp de 2 ore.
Amestecul reactant a fost racit pana la temperatura camerei §i purificat direct prin
cromatografie pe coloand cu silicagel, folosind hexani/etil acetat in calitate de eluant
pentru a obtine produsul cu titlul sus-mentionat, compusul conform prezentei inventii, sub
forma de substantd solida galbena (29 mg, 71% randament).

"H RMN (CDCl5): 9.41 (br s 1H), 8.91 (dd, 1H), 8.70 (dd, 1H), 8.46 (d, 1H), 8.21 (d,
1H), 7.75 (dt, 1H), 7.64 (d, 1H), 7.57 (s, 2H), 7.47 (dd, 1H), 7.43 (t, 1H), 7.38 (d, 1H),
7.24 (dd, 1H), 5.14 (d, 2H), 4.68 (d, 1H), 4.39 (d, 1H).

EXEMPLUL 4

Prepararea  5-[5-(3,5-diclorofenil)-4,5-dihidro-5-(trifluorometil)-3-izoxazolil]- N-(2-
piridinilmetil)-8-chinolincarboxamidei

Pasul A: Prepararea (8-bromo-5-chinolinilmetil) acetatului

Un amestec de 8-bromo-5-metilchinolind (5.4 g, 24.3 mmol), N-bromosuccinimida
(5.2 g, 29.2 mmol) si 2,2'-azobis(2-metilpropionitril) (AIBN) (0.40 g, 24.3 mmol) in
tetraclorurd de carbon (80 mL) a fost Incalzit la reflux timp de 3 ore sub atmosferd de
azot. Amestecul reactant a fost rédcit pand la temperatura camerei si filtrat, folosind
hexanul pentru spélare. Filtratul a fost concentrat sub presiune redusd. Reziduul a fost
dizolvat in N,N-dimetilformamida (50 mL), apoi s-a addugat acetatul de sodiu (4.0 g, 48.8
mmol). Amestecul obtinut a fost agitat la 100 °C timp de 2 ore sub atmosferd de azot.
Amestecul reactant a fost racit pana la temperatura camerei, diluat cu apd si extras cu un
amestec de etil acetat si hexan (3:7). Stratul organic a fost spélat cu solutie de sare, uscat
(Na,SO,) si concentrat sub presiune redusd. Produsul brut a fost purificat prin
cromatografie pe coloand cu silicagel, folosind hexani/etil acetat in calitate de eluant
pentru a obtine produsul cu titlul sus-mentionat sub forma de substantd solidd galbena
pald (4.8 ).

Pasul B: Prepararea 8-bromo-5-chinolincarboxaldehidei

Un amestec de (8-bromo-5-chinolinilmetil) acetat (in special produsul din Pasul A) si
metanol (50 mL) a fost incélzit la reflux timp de 1 ord in prezenta unei cantititi infime de
carbonat de potasiu (10 mg). Apoi amestecul reactant a fost récit pand la temperatura
camerel §i concentrat sub presiune redusd pentru a produce alcoolul respectiv cu
randament cantitativ sub forma de substanta solidd galbena pala.

La o solutie agitatd de alcool brut (2.0 g, 8.3 mrnol) in diclorometan (60 mL) s-a
adaugat incet 1,1,1-tris(acetoxi)-1,1-dihidro-1,2-benziodoxol-3(1H)-unu (periodinan Dess-
Martin) (4.0 g, 9.4 mmol) la temperatura camerei. Dupd agitare timp de 0.5 ore,
amestecul reactant a fost diluat cu diclorometan, spalat cu solutic apoasa saturatd de
bicarbonat de sodiu si solutie de sare, uscat (Na,SO,) si concentrat sub presiune redusa.
Produsul brut a fost purificat prin cromatografie pe coloand cu silicagel, folosind
hexani/etil acetat in calitate de eluant pentru a obtine produsul cu titlul sus-mentionat sub
forma de substanta solida alba (1.8 g).

'H RMN (CDClLy): 10.31 (s, 1H), 9.65 (dd, 1H), 9.12 (dd, 1H), 8.26 (d, 1H), 7.88 (d,
1H), 7.66 (dd, 1H).

Pasul C: Prepararea oximei de 8-bromo-5-chinolincarboxaldehida

La o solutie agitatd de 8-bromo-5-chinolincarboxaldehidd (in special produsul din
Pasul B) (1.7 g, 7.1 mmol) in etanol (30 ml.) s-a adaugat o solutic apoasd de
hidroxilamind (0.7 mL, 50% in apd). Dupd agitare la temperatura camerei timp de 2 ore,
amestecul reactant a fost concentrat sub presiune redusa pentru a obtine compusul cu titlul
sus-mentionat sub formd de substantd solidd galbend pala (1.8 g).
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"H RMN (DMSO-dq): 11.61 (s, 1H), 9.16 (dd, 1H), 9.07 (dd, 1H), 8.79 (s, 1H), 8.20
(d, 1H), 7.79 (d, 1H), 7.72 (dd, 1H).

Pasul D: Prepararea 8-bromo-5-[5-(3,5-diclorofenil)-4,5-dihidro-5-(trifluorometil)-3-
izoxazolil]chinolinei

La o solutie agitatd de oximd de 8-bromo-5-chinolincarboxaldehidd (in special
produsul din Pasul C) (1.7 g, 6.8 mmol) in N,N-dimetilformamida (13.0 mL) s-a addugat
N-clorosuccinimida (1.24 g, 9.3 mmol). Amestecul reactant a fost agitat timp de 1 ord la
temperatura  camerei, apoi s-a addugat o solutie de 1,3-dicloro-5-[1-
(trimetilfluorometil)etenil]benzen (in special produsul din Exemplul 1, Pasul B) (1.96 g,
8.1 mmol) i trietilamind (2.86 mL, 20.4 mmol) in N,N-dimetilformamida (7.0 mL). Dupa
agitare suplimentard timp de 12 ore la temperatura camerei, amestecul reactant a fost
diluat cu apd si extras cu etil acetat. Stratul organic a fost spalat cu solutie de sare, uscat
(NaSO4) si concentrat sub presiune redusd. Reziduul a fost  purificat prin
cromatografiere pe coloana cu silicagel, folosind hexani/etil acetat in calitate de eluant
pentru a obtine compusul cu titlul sus-mentionat sub forma de substantd solida albd (2.0
g, 61% randament).

"H RMN (CDCl5): 9.39 (dd, 1H), 9.08 (dd, 1H), 8.05 (d, 1H), 7.59 (dd, 1H), 7.55 (s,
2H), 7.44 (t, 1H), 7.40 (d, 1H), 4.27 (d, 1H), 3.92 (d, 1H).

Pasul E: Prepararea 5-[5-(3,5-diclorofenil)-4,5-dihidro-5-(trifluorometil)-3-
1zoxazolil |- N-(2-piridinilmetil)-8- chinolincarboxamidei

Un amestec de 8-bromo-5-[5-(3,5-diclorofenil)-4,5-dihidro-5-(trifluorometil)-3-
izoxazolil]chinolind@ (in special produsul din Pasul D) (500 mg, 1.0 mmol),
[1,1'bis(difenilfosfino)ferocen]dicloropaladiu (IT) (PdCly(dppf)) (75 mg, 0.10 mmol), 2-
(aminometil)piridind (0.43 mL, 4.0 mmol) si trietilamina (2.8 mL, 20 mmol) in toluen (10
ml) a fost purificat cu monoxid de carbon timp de 15 minute. Apoi eprubeta pentru
reactie a fost mentinutd cu monoxid de carbon folosind un balon. Amestecul reactant a
fost agitat la 70 °C sub atmosfera de monoxid de carbon timp de o noapte. Amestecul a
fost rédcit pand la temperatura camerei, filtrat printr-un garnitura de filtrare ce contine
material auxiliar de filtrare diatomic Celite® si spalat cu o cantitate mici de etil acetat.
Filtratul a fost concentrat, iar reziduul a fost purificat prin cromatografiere pe coloani cu
silicagel, folosind hexani/etil acetat in calitate de eluant pentru a obtine produsul cu titlul
sus-mentionat, compusul conform prezentei inventii, sub formd de o substantd solidad
poroasa cafenie (60 mg, 11% randament).

"H RMN (CDCls): 12.02 (br s 1H), 9.52 (d, 1H), 9.01 (s, 1H), 8.88 (d, IH), 8.62 (d,
1H), 7.60-7.74 (m, 3H), 7.56 (s, 2H), 7.45 (br s 2H), 7.20 (dd, 1H), 4.96 (d, 2H), 4.32 (d,
1H), 3.98 (d, 1H).

EXEMPLUL 5

Prepararea  5-[5-(3,5-diclorofenil)-4,5-dihidro-5-(trifluorometil)-3-izoxazolil]- N-(2-
piridinilmetil)-8- izochinolincarboxamidei

Pasul A: Prepararea  8-bromo-5-izochinolincarboxaldehidei  s1  5-bromo-8-
izochinolincarboxaldehidei

La un amestec agitat de 5,8-dibromoizochinolind (4.0 g. 13.9 mmol) in tetrahidrofuran
(120 mL) la -78 °C sub atmosferd de azot s-a addugat piciturd cu picaturd solutie de n-
butillitiu (2.3 M in hexan, 7.3 mL, 16.8 mmol). Amestecul reactant s-a intunecat. Dupa
agitare timp de 15 minute, amestecul reactant a fost stins prin addugarea N,N-
dimetilformamidei (4.0 mL). Dupd agitare suplimentari la -78 °C timp de 1 ord,
amestecul reactant a fost stins cu apd, extras cu amestec de etil acetat/hexan (2:8), spalat
cu apd si solutie de sare, uscat (Na,SO,) si concentrat sub presine redusa. Reziduul a fost
purificat prin cromatografiere pe coloana cu silicagel, folosind hexani/etil acetat in
calitate de eluant pentru a obtine 8-bromo-5-izochinolindcarboxaldehida (0.10 g), urmatd
de 5-bromo-8- izochinolincarboxaldehida (1.0 g) sub forma de substanta solidd alba.

"H RMN (CDCl;) 8-bromo-5-izochinolincarboxaldehidi: 10.36 (s, 1H), 9.72 (s, 1H),
9.00 (d, 1H), 8.79 (d, 1H), 8.04 (d, 1H), 8.01 (dd, 1H); si

"H RMN (CDCl;) 5-bromo-8- izochinolincarboxaldehida: 10.57 (s, 1H), 10.41 (s, 1H),
8.81 (d, 1H), 8.18 (d, 1H), 8.11 (d, 1H), 7.94 (d, 1H).
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Pasul B: Prepararea oximei de 8-bromo-5-izochinolincarboxaldehidd

La o solutie agitata de 8-bromo-5-izochinolincarboxaldehidd (in special produsul din
Pasul A) (75 mg, 0.3 mmol) in etanol (7 mL) s-a ddugat o solutie apoasa de hidroxil
amind (0.5 mL, 50% 1in apd). Dupd agitare la temperatura camerei timp de o noapte,
amestecul reactant a fost concentrat sub presiune redusa pentru a obtine compusul cu tilul
sus-mentionat sub forma de substanta solida galbend (70 mg).

"H NMR (DMSO-ds): 11.75 (s, 1H), 9.55 (s, 1H), 8.78 (s, 1H), 8.71 (d, 1H), 8.59 (d, 1H),
8.07 (d, 1H), 7.96 (d, 1H).

Pasul C: Prepararea 8-bromo-5-[5-(3,5-diclorofenil)-4,5-dihidro-5-(trifluorometil)-3-
izoxazolinizochinolinei

La o solutie agitatd de oximd de 8-bromo-5-izochinolincarboxaldehidd (in special
produsul din Pasul B) (70 mg, 0.28 mmol) in N, N-dimetilformamida (2.0 mL) s-a addugat
N-clorosuccinimida (64 g, 0.48 mmol). Amestecul reactant a fost agitat timp de 0.5 ore la
temperatura  camerei, apoi s-a  addugat solutia de 1,3-dicloro-5-[1-
(trifluorometil)etenil|benzen (135 mg, 0.56 mmol) (in special produsul din Exemplul 1,
Pasul B) si trietilamind (0.12 mL, 0.86 mmol) in N,N-dimetilformamida (1.5 mL). Dupa
agitare suplimentard timp de 12 ore la temperatura camerei, amestecul reactant a fost
diluat cu apa si extras cu etil acetat. Stratul organic a fost spélat cu solutie de sare, uscat
(Na,SO4) si concentrat sub presiune redusd. Reziduul a fost  purificat prin
cromatografiere pe coloand cu silicagel, folosind hexani/etil acetat in calitate de eluant
pentru a obtine compusul cu titlul sus-mentionat (20 mg) contindnd unele impuritati.

Pasul D: Prepararea 5-[5-(3,5-diclorofenil)-4,5-dihidro-5-(trifluorometil)-3-
1zoxazolil]- N-(2-piridinilmetil)-8- izochinolincarboxamidei

Un amestec de 8-bromo-5-[5-(3,5-diclorofenil)-4,5-dihidro-5-(trifluorometil )-3-
izoxazolinizochinolind (in special produsul din Pasul C) (20 mg, 0.04 mmol),
[1,1'bis(difenilfosfino)ferocen]dicloropaladiu (IT) (PdCl,(dppf)) (6 mg, 0.008 mmol), 2-
(aminometil)piridind (17 mg, 0.16 mmol) si trietilamina (0.1 mL, 0.7 mmol) in toluen (2
ml) a fost purificat cu monoxid de carbon timp de 15 minute. Apoi eprubeta pentru
reactie a fost mentinutd cu monoxid de carbon folosind un balon. Amestecul reactant a
fost agitat la 70 °C sub atmosfera de monoxid de carbon timp de o noapte. Amestecul a
fost rédcit pand la temperatura camerei, filtrat printr-un garniturad de filtrare ce contine
material auxiliar de filtrare diatomic Celite® si spalat cu o cantitate mici de etil acetat.
Filtratul a fost concentrat, iar reziduul a fost purificat prin cromatografiere pe coloani cu
silicagel, folosind hexani/etil acetat in calitate de eluant pentru a obtine produsul cu titlul
sus-mentionat, compusul conform prezentei inventii, sub forma de o substanta solidé alba
pald (15 mg).

"H RMN (CDCls): 9.77 (s, 1H), 8.80 (d, 1H), 8.70 (d, 1H), 8.52 (s, 1H), 7.81-7.23 (m,
9H), 4,88 (d, 2H), 4.28 (d, 1H), 3.92 (d, 1H).

Prin procedeele descrise in prezenta inventie impreund cu procedeele cunoscute in
domeniu, pot fi preparati urmdtorii compusi din Tabelele 1-9. In Tabele sunt folosite
urmadtoarele abrevieri, dupd cum urmeaza: -CN semnificd ciano, Ph semnificd fenil, Py
semnifica piridinil, Me semnificd metil, Et semnifica etil si i-Pr semnifica izopropil.

Tabelul 1

in care m reprezintd 1, 2, 3, 4 sau 5
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RL ®%, RERY RS Rl @®h, RIRY RS
CF3 H H H  CH)CF3 CFy . H° Me M . CHCF
CF3 2.C1 H H  CHyCF; CF3 2C1 . Me H CH,CFy
CF3 = 30 H H  CHyCF3 CF3 3.0l Me H CHyCFy
CF3 4.Cl H H  CHCF CFy 4C1  Me H CHyCFq
CF3 2CL4-CE H H  CHCR CPy  2CL4CI Me H CHpCRy
CF3 3-CL4-CI H H  CHyCFs CFy  3CL4C Me H CHyCF3
CF3 3.CLS-C1 H H  CHyCRg CFy  3-CL5C1 Me H CHyCF3
CFy 2.F H H  CHyCF CFy  2F Me ¥H CH,CFy
CF3 3-F H H  CHyCR CFy 3R Me H CH,CF3
CF3 4F H H  CHXF; “CF3 4B  Me H  CHyCF3
CF3 2F,4F H H  CHyCF; CF3 2-F,4F Me H CH,CF
CF3 3FR4F H H  CHyCF3 CF3 3-F,4F Me H CHyCFa
CF3 3E5F° H H  CHyCFy CF3 37,58 Me H CHyCFa
CFy 3CF3 H H  CH;CRs CF3  3CFy Me H CHyCP3
CPy © 4CF; H H  CHCFy | CFj  4CPy | Me H . CHCF
CF3 3-CF3,5CF3 H H  CHyCF CFy  3.CF3.5-CF3Me H . CHCFy
CFy  3CL5CFy H H CHyCF3 CP3  3-CL5-CF3 Me H  CHyCF3
CP;  3CL4CFy H H  CHoCFy CFy  3CL4CFy Me: H. . CHyCF5 -
CF3  3-CL4Br H H  CHyCP CF;  3CL4Br Me H  CHyCF;
CF3° 3-Br,5Br H H  CHCF; . CF3 -+ 3Br.5-Br Me H - CHCF3
CFy . 3-Br,4Br H H  CHyCFj CF;  3Br4Br Me H  CHyOF
CF3 3Br H H CHpCFy Cr3 "3Br Me H . CHCF3
CF3 4Br H H  CHyCFy CF;  4Br, Me H  CHyCPy
CRy - 3 H H  CHyCFy .CF3 31 Me H | CHyCPy
CFy 4.1 H H  CHyCPy CF3 41 Me H CH,CF5
CFg 32N H H  CHyCFg .CF3 3CN Me H - CHyCF3
CF3 4-CN H H  CHyOF CFy 4CN  Mé H  CHyCFy '
CF3 iMe H H . CHCF CFy - 3Me Me H  CHyCFy
€F; 4Me H H  CHoCFj cry 4Me . Me H  CHyOF
CF3 30Me H H  CHCF3 CF3 3-0Me Me H CHyCPy
CF3 40Me H H  CH)CR CF3  4OMe Me H  CHyCFy
CP 3:0CF; H H  CHyCRy CPy  30CF; Ms ‘H  CHyCF3
CPy 40CF; H H  CHpCRy | . CFy  4-OCF3. Me. H CHHCPy
CF3 H G H  CHRCF CFR3 H H H  CHp2-Py
CF3 2.C1 € H  CHyCF, CF3 . 201 . H H  CHpAPy, |
CFy 3Cl O B CHCFs .} OFy 3.0 H H  CHy2Py -
CFy 4C1 .Gl H  CHyCF3 CFy 4 H R . CHp2Py
CF3 2-CL,4Cl Cl- H  CHyCF3 CF;  2CL4CI H H  CHy2Py
CE3 3.CL4CI C H  CHyCFs CPy  3-CL4Cl H. H . CHp2Py.-
CF3 3-CL5-C1 € H  CHyCRy CFy  3CL5CI H H  CHy2-Py
CF3 2.F G H  CHyCF " CPy 2F H H, CHp2Py
CF3 3F a H  CHCF CFy 3F H H  CHp2-Py
CF3 4-F Ct H  CHyCR3 C¥3 4-F H H  CHy2Py
CF3 2F,4F C H  CHyF CF3 2R 4F H H  CHya2Py
CF3 3R4AF Gl H  CH)CF CFy AR 4F H H  CHy2Py
CF3 3F,5F C H  CHyCF3 CFy 3RS5F H H  CHy2Py
CF3 3-CF3 €I H  CHyCF3 CF3 3-CF; H H  CHp2-Py
CF3 44-CF3 Ct H CHyCFy CF3 4-CF3 H H CHy-2-Py
CF3 3-CF43,5CF3 €I H  CERCR3 CFy 3CF3,5-CF3 B H  CHy2Py
CF3  3CL5CR; € H  CHyCFa CF3  3.Q,5CF; H H  CHp2-Py
CP3  3CL4-CFy €I H  CHyCFa CF3.  3-0L,4CFy H H

CHy-2-Py
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CF(CF3)y 3-CF3,.5-CF3 H
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Compusii prezentei inventii vor vi utilizati in general ca un preparat sau o compozitie
cu un purtdtor potrivit, ce contine cel putin un diluant lichid, un diluant solid si un agent
activ de suprafatd. Ingredientele preparatului sau compozitiei sunt selectate sa corespunda
proprietatilor fizice ale ingredientului activ, modului de aplicare si factorilor mediului
inconjurdtor, cum ar fi tipul solului, umiditatea §i temperatura. Preparatele utile includ
lichidele, cum ar fi solutiile (inclusiv concentratele emulsionabile), suspensiile, emulsiile
(inclusiv microemulsiile si/sau suspoemulsiile) si altele asemenea care, optional, pot fi
ingrosate in geluri. Preparatele utile mai includ substantele solide, cum ar fi pulberile,
prafurile, granulele, tabletele, pilulele, peliculele (inclusiv invelisul semintelor) si altele
asemenea care pot fi dispersabile In apa (,,umectabile”) sau solubile 1n apa. Ingredientul
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activ poate fi (micro)capsulat si ulterior format intr-o suspensie sau preparat solid;
alternativ intregul preparat al ingredientului activ poate fi capsulat (sau ,invelit”).
Capsularea poate controla sau amana separarea ingredientului activ. Preparatele
pulverizabile pot fi extinse la medii potrivite i utilizate la volume de pulverizare de la
aproximativ unul pana la cateva sute de litri pe hectar. Compozitiile inalt rezistente sunt
utilizate in primul rand in calitate de intermediari pentru prepararea ulterioara.

Preparatele vor contine tipic cantitdti efective de ingredient activ, diluant gi agent activ
de suprafatd in urmatoarele limite aproximative care constituie pana la 100% de masa.
Procent de masa

Ingredient activ Diluant Agent activ_de
suprafatd

Granule, tablete si prafuri | 0,001-90 0-99,999 0-15
solubile in apa si dispersabile
in apa
Suspensii, Emulsii, Solutii | 1-50 40-99 0-50
(inclusiv concentrate
emulsionabile)
Pulberi 1-25 70-99 0-5
Granule si pilule 0,001-99 5-99,999 0-15
Compozitii Inalt rezistente 90-99 0-10 0-2

Diluents and Carriers, Ed. a 2-a, Dorland Books, Caldwell, New Jersey. Diluantii lichizi
tipici sunt descrisi iIn Marsden, Solvents Guide, Ed. a 2-a, Interscience, New York, 1950.
McCutcheon’s Detergents and Emulsifiers Annual, Allured Publ. Corp., Ridgewood, New
Jersey, precum si Sisely and Wood, Encyclopedia of Surface Active Agents, Chemical
Publ. Co., Inc., New York, 1964, enumerda agentii activi de suprafatd si utilizarile
recomandate. Toate preparatele pot contine cantitdti minore de adaosuri pentru a reduce
spuma, sinterizarea, coroziunea, cresterca microbiologicd si altele asemenea, sau
ingrosatori pentru a mari viscozitatea.

Agentii activi de suprafatd includ, de exemplu, alcooli polietoxilati, alchilfenoli
polietoxilati, esteri ai acizilor grasi sorbitani polictoxilati, dialchil sulfosuccinat, alchil
sulfati, alchilbenzen sulfonati, organosiliconi, N,N-dialchiltaurati, lignin sulfonati,
condensate ale formaldehidei cu naftalensulfonati, policarboxilati, glicerol esteri si
bloccopolimeri ai polioxietilenei/polioxipropilenei si alchilpoliglicozide, in care numérul
unitatilor de glucoza inseamna gradul de polimerizare (G.P.), poate varia de la 1 la 3, iar
unitatile de alchil pot varia de la Cq la Cyy (vezi Pure and Applied Chemistry 72, 1255-
1264).

Diluantii solizi includ, de exemplu, argilele cum ar fi bentonita, montmorilonitul,
atapulgita si caolinul, amidonul, zaharul, silice, talcul, diatomitul, ureea, carbonatul de
calciu, carbonatul si bicarbonatul de sodiu, si sulfatul de sodiu.

Diluantii lichizi includ, de exemplu, apa, N, N-dimetilformamida, dimetil sulfoxidul,
N-alchilpirolidonul, etilen glicolul, polipropilen glicolul, polipropilen carbonatul, esterii
dibazici, parafinele, alchilbenzenii, alchilnaftalinele, glicerina, triacetina, uleiurile de
masline, ricin, din seminte de in, tung, susan, porumb, arahide, seminte de bumbac, boabe
de soia, seminte de ragpel si nuci de cocos, esterii acizilor grasi, cetonele, cum ar fi
ciclohexanona, 2-heptanona, izoforona si 4-hidroxi-4-metil-2-pentanona; acetatii, cum ar
fi hexil acetatul, heptil acetatul §i octil acetatul, si alcoolii, cum ar fi metanolul,
ciclohexanolul, decanolul, alcoolul benzilic si tetrahidrofurfurilic.

Prepatele utile conform prezentei inventii pot de asemenea contine materiale bine
cunoscute specialistilor in domeniu, si anume aditivi, cum ar fi antispumanti, substante
peliculogene si coloranti. Antispumantii pot include lichidele dispersabile in apa ce contin
poliorganosiloxani, cum ar fi Rhodorsil® 416. Substantele peliculogene pot include
acetati polivinilici, copolimeri ai acetatilor polivinilici, copolimerul polivinilpirolidon-
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vinil acetat, alcooli polivinilici, copolimeri ai alcoolilor polivinilici §i ceruri. Colorantii
pot include compozitiii colorante lichide dispersibile in apd, cum ar fi Pro-lzed®
Colorant Red. Un specialist in domeniu va recunoaste c¢i aceasta este o listd incompletd a
aditivilor utilizati in preparate. Exemplele potrivite de aditivi in cazul dat vor include cele
enumerate aici §i cele enumerate in  McCutcheon's 2001, Volumul 2: Functional
Materials publicate de MC Publishing Company si Publicatia PCT WO 03/024222.

Solutiile, inclusiv concentratele emulsionabile, pot fi preparate prin amestecarea
simpld a ingredientelor. Pulberile si prafurile pot fi preparate prin cupajare si, de obicei,
macinare intr-o moara cu ciocane sau o moara fluidizatd. Suspensiile se prepara, de
obicei, prin méacinare umeda; vezi, de exemplu, U.S. 3,060,084. Granulele si pilulele pot
fi preparate prin pulverizarea materialului activ pe purtdtori granulari preformati sau prin
tehnici de aglomerare. Vezi Browning ,Agglomeration”, Chemical Engineering, 4
decembrie, 1967, paginile 147-148, Perry’s Chemical Engineer’s Handbook, ed. a 4-a,
McGraw-Hill, New York, 1963, paginile 8-57 si publicatia PCT WO 91/13546. Pilulele
pot fi preparate asa cum este descris in U.S. 4,172,714, Granulele dispersabile in apa si
solubile 1n apa pot fi preparate agsa cum este descris in U.S. 4,144,050, U.S. 3,920,442 si
DE 3,246,493. Tabletele pot fi preparate asa cum este descris in U.S. 5,180,587, U.S.
5,232, 701 si U.S. 5,208,030. Peliculele pot fi preparate asa cum este descris in GB
2,095,558 51 U.S. 3,299,566.

Pentru informatii suplimentare cu privire la domeniul de preparare vezi T. S. Woods,
"The Formulator's Toolbox - Product Forms for Modem Agriculture” in Pesticide
Chemistry and Biosdence, The Food-Environment Challenge, T. Brooks si T. R. Roberts,
Eds., Proceedings of the 9th International Congress on Pesticide Chemistry, The Royal
Society of Chemistry, Cambridge, 1999, pp. 120-133. Vezi, de asemenea, U.S.
3,235,361, col. 6, randul 16 din Col. 7, randul 19 si exemplele 8, 12, 15, 39, 41, 52, 53,
58, 132, 138-140, 162-164, 166, 167, 169-182; U.S. 2,891,855, col. 3, randul 66 pana la
col. 5, randul 17 si exemplele 1-4; Klingman, Weed Control as a Science, John Wiley and
Sons, Inc., New York, 1961, pp. 81-96; si Hance si altii, Weed Control Handbook, ed. a
8-a, Blackwell Sciencific Publications, Oxford, 1989; Developments in formulation
technology, PJB Publications, Richmond, UK, 2000.

in exemplele care urmeaza, toate procentele sunt masice cu exceptia cazului cind se
indica altfel si toate produsele sunt preparate prin moduri traditionale. Numerele
compusilor se referd la compusii din Indexul Tabelelor A-C. Fara elaborare suplimentara
se considerd ca un specialist in domeniu folosind descrierea precedentd poate utiliza
prezenta inventie in intregime. Exemplele ce urmeazi trebuie, prin urmare, si fie
interpretate pur si simplu ca ilustrative si nici intr-un caz ele nu limiteazad descrierea.

Exemplul A

Praf umectabil

Compusul 1 65,0
eterul dodecilfenol polietilen glicol 2,0
ligninsulfonat de sodiu 4,0
silicoaluminat de sodiu 6,0
montmorilonit (calcinat) 23.0
Exemplul B

Granule

Compusul 2 10,0
granule de atapulgitd (material slab volatil, 90,0

0,71/0,30 mm; U.S.S. Nr. 25-50 site)

Exemplul C

Pilulad extrudata

Compusul 8 25,0
sulfat de sodiu anhidru 10,0
ligninsulfat de sodiu brut 5,0
alchilnaftluinsulfonat de sodiu 1,0

bentonitd de magneziu/calciu 59,0
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Exemplul D

Concentrat emulsionabil

Compusul 20 20,0

amestec de sulfonati solubili in ulei si eteri de 10,0
polioxietilen

izoforon 70,0

Exemplul E

Microemulsie

Compusul 21 5,0

copolimer al acetatilor polivinilpirolidon-vinil 30,0

alchilpoliglicozida 30,0

monooleat gliceril 15,0

apd 20,0

Exemplul F

Tratamentul semintelor

Compusul 101 20,0

copolimer al acetatilor polivinilpirolidon-vinil 5,0

ceara de acid montanic 5,0

ligninsulfonat de calciu 1,0

copolimeri bloc de polioxietilend /polioxipropilend 1,0

alcool stearic (POE 20) 2,0

poliorganosilan 0,20

colorant rosu 0,05

apa 65,75

Exemplul G

Baston de fertilizator

Compusul 201 2,50

copolimer al pirolidon-stirenului 4,80

tristirilfenil 16-etoxilat 2,30

talc 0,80

amidon de porumb 5,00

ingrasaminte artficiale cu actiune Iintarziatd 36,00
Nitrophoska® Permanent 15-9-15

(BASF) caolin 38,00

apd 10,60

Compusii conform prezentei inventii manifestd activitate de combatere a unui spectru
larg de daunidtori nevertebrati. Acesti ddundtori includ nevertebrate ce locuiesc intr-o
mare varietate de medii, cum ar fi, de exemplu, frunzisul plantelor, rddacinile, solul,
recolta sau alte produse alimentare, cladirile sau tegumentul animalelor. Acesti daunatori
includ, de exemplu nevertebrate ce se hranesc cu frunzis (inclusiv cu frunze, tulpina, flori
si fructe), seminte, lemn, fibre textile, singe sau tesut animal, si prin aceasta cauzeazd
pagube sau prejudicii, de exemplu, culturilor de pe cadmp si celor depozitate, padurilor,
culturilor de serd, plantelor decorative, culturilor pentru rasddit, produselor alimentare
depozitate sau produselor fibroase, sau caselor si altor cladiri si continutului din ¢le, sau
sunt periculoase pentru sandtatea animalelor sau sanatatea publicd. Specialistii in
domeniu vor recunoaste c¢d nu toti compusii sunt la fel de efectivi in combaterca
daundtorilor in toate stadiile de crestere a lor.

Compusii §i compozitiile conform prezentei inventii sunt utile din punct de vedere
agronomic pentru protectia culturilor de cdmp de ddunatorii nevertebrati fitofagi, precum
si din punct de vedere neagronomic pentru protectia altor culturi si plante horticole de
ddunatorii nevertebrati fitofagi. Aceasta utilitate include protectia culturilor si altor plante
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(atat agronomice, cét i neagronomice) ce contin material genetic introdus prin inginerie
geneticd (cum ar fi transgenic) sau modificat prin  mutageneza pentru a obtine
caracteristici avantajoase. Exemple ale acestor caracteristici sunt tolerantd la erbicide,
rezistentd la daunatori fitofagi (ex. insecte, capuse, afide, pdianjeni, nematozi, melci,
fungi patogene pentru plante, bacterii, virusi), cresterea Imbunatitita a plantelor, toleranta
sporitd la conditii de crestere nefavorabile, cum ar fi temperaturi inalte sau joase,
umiditate joasd sau mare a solului si salinitate inaltd, inflorire sau fructificatie sporitd,
recolte mai mari, coacere rapida, calitate sau valoare nutritivd mai mare a produselor
recoltate si proprietdti de depozitare sau prelucrare Imbundtatite ale produselor recoltate.
Plantele transgenice pot fi modificate pentru a demonstra caracteristici multiple.

Exemplele de plante cu caracteristici obtinute prin inginerie geneticd sau mutageneza
includ soiuri de porumb, bumbac, soia si cartofi, exprimand toxina insecticidd Bacillus
thuringiensis, cum ar fi YIELD GARD®, KNOCKOUT®, STARLINK®, BOLLGARD®,
NuCOTN® si NEWLEAF®, si soiuri de porumb, bumbac, soia si seminte de rapitd
tolerante la erbicide, cum ar fi ROUNDUP READY®, LIBERTY LINK®, Evil®, STS® si
CLEARFEELD®, precum si culturi exprimind N-acetiltransferazi (GAT) pentru a
asigura rezistentd la erbicidul glifosat, sau culturile continand gena HRA ce asigurd
rezistentd la erbicidele ce inhibad acetolactat sintaza (ALS). Compusii $i compozitiile
conform prezentei inventii pot interactiona singergic cu caracteristicle introduse prin
inginerie geneticd sau modificate prin mutageneza, Tmbundtitind astfel expresia
fenotipica sau eficacitatea caracteristicilor sau sporind eficacitatea combaterii
daunitorilor nevertebrati In special, compusii si compozitiile pot interactiona sinergic cu
expresiile fenotipice ale proteinelor sau alte produse naturale toxice pentru ddundtorii
nevertebrati pentru a asigura o combatere mai eficientd a acestor daundtori.

Utilizarea neagronomica se referd la combaterea daunatorilor nevertebrati pe suprafete
altele decat campurile cu plante de culturd. Utilizarea neagronomicd a compusilor si
compozitiilor conform prezentei inventii include combaterea daunatorilor nevertebrati in
graunti, boabe si alte produse alimentare depozitate, precum si in textile, cum ar fi
imbracamintea §i covoarele. Utilizarea neagronomicd a compusilor si compozitiilor
conform prezentei inventii la fel include combaterea ddundtorilor nevertebrati in plantele
decorative, paduri, curti, pe marginile drumurilor si pe gazoane, cum ar fi peluzele,
terenurile de golf si izlazurile. Utilizarea neagronomicd a compusilor i compozitiilor
conform prezentei inventii la fel include combaterea ddundtorilor nevertebrati in case si
alte cladiri, care pot fi ocupate de oameni si/sau asociatii, gospodarii, ferme, gridinile
zoologice. Utilizarea neagronomicd a compusilor si compozitiilor conform prezentei
inventii la fel include combaterea daundtorilor nevertebrati, cum ar fi termitele care pot
deteriora lemnul i alte materiale folosite la constructia cladirilor.

Utilizarea neagronomica a compusilor si compozitiilor conform prezentei inventii de
asemenea  include protectia sanatdtii oamenilor §i animalelor prin combaterea
daunatorilor nevertebrati care sunt parazitari sau transmit boli infectioase. Combaterea
parazitilor animalelor include combaterea parazitilor externi, care paraziteaza pe surafata
corpului animalului-gazda (ex., umeri, axile, abdomen, partea interioard a coapselor) si
paraziti interni care paraziteazd in interiorul corpului animalului-gazda (ex., stomac,
intestine, plamani, vine, sub piele, in tesuturile limfatice). Ddundtorii ce paraziteaza in
exterior sau cei transmitatori de boli includ, de exemplu, puricii de nisip, capusele,
paduchii, tantarii, mustele, clestarii §i puricii. Parazitii interni includ anchilostomii,
limbricii si helmintii. Compusii §i compozitiile conform prezentei inventii sunt potrivite
pentru combatere sistematicd si/sau nesistematica a infestarii sau infectarii a animalelor
cu paraziti. Compusii si compozitiile conform prezentei inventii sunt in special potrivite
pentru combaterea ddundtorilor ce paraziteazd in exterior sau sunt transmitatori de boli.
Compusii si compozitiile conform prezentei inventii sunt potrivite pentru combaterea
parazitilor ce infesteaza animalele lucratoare, cum ar fi bovinele, oile, caprele, caii, porcii,
magarii, camilele, bivolii, iepurii, gdinile, curcanii, ratile, gastele si albinele; animalele de
casd si animalele domestice, cum ar fi cdinii, matele, pasdrile de casa si pestii de acvariu;
precum si aga-numitele animale de experiente, cum ar fi harciogii, cobaii, sobolanii si
soarecii. Prin combaterea acestor paraziti, mortalitatea si scdderea productivitatii (in sens
de carne, lapte, 1and, piei, oud, miere, etc.) se reduce, astfel Incat aplicarea unei
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compozitii ce contine un compus conform prezentei inventii permite o crestere a
animalelor mai ¢conomica si mai simpla.

Exemplele daunatorilor nevertebrati agronomici i neagronomici includ oudle, larvele
si insectele adulte din ordinul Lepidopterelor, cum ar fi buhele, fluturii-bufnite, fluturii-
cotari, si din familia fluturilor nocturni Noctuidae (ex., (Sesamia inferens Walker),
(Sesamia nonagrioides Lefebvre), (Spodoptera eridania Cramer), (Spodoptera fugipedra
J.E. Smith), buha-mica (Spodoptera exigua Hubner), (Spodoptera littoralis Boisduval),
(Spodoptera ornithogalli Guenee), fluturele ipsilon (Agrotis ipsilon Hufnagel),
(Anticarsia gemmatalis Hubner), (Lithophane antennata Walker), (Barathra brassicae
Linnaeus), (Pseudoplusia includens Walker), buha-varzei (Trichoplusia ni Hubner),
omida-tutunului (Heliothis virescens Fabricius); tocilarii, moliile-minere, omizile care
lasd pdienjenis, viermii-varzei §i vatamatorii care scheletizeazd frunzele din familia
Piralidelor (ex., fluturele-porumbului (Ostrinia nubilalis Hubner)), fluturele lui Walker
(Amyelois transitella), (Crambus caliginosellus Clemens), (Pyralidae: Crambinae), cuom
ar fi (Herpetogramma licarsisalis Walker)); (Chilo inficscatellus  Snellen),
(Neoleucinodes elegantalis Guenee), (Cnaphalocerus medinalis), (Desmia funeralis
Hubner), (Diaphania nitidalis Stoll), (Helluala hydralis Guenee), (Scirpophaga incertulas
Walker), (Scirpophaga infuscatellus Snellen), (Scirpophaga innotata Walker),
(Scirpophaga nivella Fabricius), (Chilo polychrysus Meyrick), (Crocidolomia binotalis
English)); torticidele, tigararii, viermii semintelor si viermii fructelor din familia
Tortricidelor (ex., viermele-merelor (Cydia pomonella Linnaeus), pirala-viei (Endopiza
viteana  Clemens), omida-orientald-a-persicului  (Grapholita  molesta  Busck),
(Cryptopklebia leucotreta Meyrick), (Ecdytolopha aurantiana lima), (Argyrotaenia
velutinana Walker), (Choristoneura rosaceana Harris), (Epiphyas postvittana Walker),
(Eupoecilia ambiguella Hubner), (Pandemis pyrusana Kearfott), (Platynota stultana
Walsingham), (Pandemis cerasana Hubner), (Pandemis heparana Denis &
Schiffermiller)); si multe alte lepidoptere cu impact economic important (ex., molia-
varzei (Plutella xylostella Linnaeus), viermele-roz-al-bumbacului (Pectinophora
gossypiella  Saunders), omida-paroasd-a-stejarului  (Lumantria dispar Linnaeus),
(Carposina niponensis Walsingham), (Anarsia lineatella Zeller), (Phthorimaea
operculella Zeller), (Lithocolletis blancardella Fabricius), (Lithocolletis ringoniella
Matsumura), (Lerodea eufala Edwards), (Leucoptera scitella Zeller)); ouile, nimfele si
insectele adulte din ordinul Blatodelor, inclusiv gandacii din familiile Blatelidelor si
Blatidelor (ex., gandacul-negru-de-bucétérie (Blatta orientalis Linnaeus), gandacul-asiatic
(Blatella asahinai Mizukubo), gandacul-rosu-de-bucétérie (Blatella germanica Linnaeus),
gandacul (Supella longipalpa Fabricius), gandacul-american (Periplaneta americana
Linnaeus), gandacul-cafeniu (Periplaneta brunnea Burmeister), gandacul-de-Madeira
(Leucophaea maderae Fabricius), (Periplaneta fiiliginosa Service), (Periplaneta
australasiae Fabr.), (Nauphoeta cinerea Olivier) si (Symploce pollens Stephens)); oudle,
larvele si insectele adulte ce se hranesc cu frunze, fructe, radédcini, seminte §i cu tesuturi
veziculare din ordinul Coleopterelor, inclusiv gargdritele din familiile Antribidelor,
Bruchideloe si  Curculionidelor (ex., gargarita-bumbacului (Anthonomus grandis
Boheman)), gargarita-orezului-de-apa (Lissorhoptrus oryzophilus Kuschel), gargarita-
graului (Sitophilus granarius Linnaeus), gargarita-orezului (Sitophilus oryzae Linnaeus),
(Listronotus maculicollis Dietz), (Sphenophorus parvulus Gyllenhal), (Sphenophorus
venatus vestitus), (Sphenophorus cicatristriatus Fahraeus)); puricii-de-pamant, gandacii-
de-frunza, gandacii-de-Colorado, puricii-cartofilor $i moliile-miner din familia
Crisomelidelor (ex., gandacul-de-Colorado) (Leptinotarsa decemlineata Say), gandacul-
périce-de-radacind (Diabrotica virgilera virgifera LeConte); carabusii si alti gandaci din
familia Scarabaeidae (ex., carabuselul-japonez (Popillia japonica Newman), cardbuselul-
oriental (Anomala orientalis Waterhouse, Exomala orientalis (Waterhouse) Baraud),
(Ciclocephala borealis Arrow), (Ciclocephala immaculata Olivier sau C. lurida Bland),
(Aphodius spp.), (Ataenius spretulus Haldeman), (Cotinis nitida Linnaeus), (Maladera
castanea Arrow), (Phyllophaga spp.) si céardbusul-european (Rhizotrogus majalis
Razoumowsky); gandacii-de-piele din familia Dermestidelor; viermii sdrméa din familia
Elateridelor; gandacii-de-scoartd din familia Scolitidelor si gandacii-morari din familia
Tenebrionidelor. Pe 1angd aceasta ddunatorii agronomici i neagronomici includ: oudle,
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insectele adulte si larvele din ordinul Dermapterelor, inclusiv urechelnitele din familia
Forficulidelor (ex., urechelnita-comund (Forficula auricularia Linnaeus)), urechelnita-
neagrd (Chelisoches morio Fabricius); oudle, insectele imature, insectele adulte si nimfele
din ordinele Hemipterelor $i Homopterelor, cum ar fi: plosnitele-de-plantd din familia
Miridelor, cicadele din familia Cicadelor, cicoritele (ex., Empoasca spp.) din familia
Cicadelidelor, stelnitele (ex., Cimex lectularius Linnaeus) din familia Cimicidelor,
cicoritele din familiile Fulgoroidelor si Delfacidelor, cicoarele-mordele din familia
Membracidelor, psilidele din familia Psilidelor, aleirodidele din familia Aleirodidelor,
afidele din familia Afidelor, filoxerele din familia Filoxeridelor, paduchii-testasi din
familia Pseudococcidelor, paduchii-testasi din familiile Coccidelor, Diaspididelor si
Margarodidelor, plosnitele din familia Tingidelor, plosnitele-cerealelor din familia
Pentatomidelor, plosnitele-graului din America de Nord (ex., (Blissus leucopterus hirtus
Montandon) si (Blissus insularis Barber)) si alte plosnite ale seméndturilor din familia
Ligaeididelor, plosnitele din familia Cercopidelor, plosnitele-romboidale din familia
Coreidelor si plosnitele-rosii si plosnitele-rosii-ale-bumbacului din familia Pirrocoridelor.
De asemenca sunt incluse oudle, larvele, nimfele §i insectele adulte din ordinul
Acarienilor (acarienii), cum ar fi: pdianjenii-comuni din familia Tetranicidelor (ex.,
paianjenul-rogu-al-pomilor  (Panonychus ulmi  Koch)), pdaianjenul-cu-doud-pete
(Tetranychus urticae Koch), cdpusa McDaniel (Tetranychus mcdanieli McGregor);
clestarii plati din familia Tenuipalpidelor (ex., clestarul-citricelor (Brevipalpus lewisi
McGregor)); clestarii-vitei si clistarii-mugurilor din familia Eriofiidelor si alti acarieni
care se hranesc cu frunze si acarieni importanti pentru sanatatea oamenilor i animalelor,
adica clestarii din familia Epidermopridelor, anghilulele din familia Demodicidelor,
capusele-graului din familia Glycifagidelor, cépusele din ordinul Ixodidelor (ex., capusa-
ixodd-a-cerbului (Ixode scapularis Say)), capusa-ixoda-a-paraliziei australiene (Ixodes
holocyclus Neumann), cdpusa-ixodd-a-cainelui (Dermacentor variabilis Say), cépusa-
ixoda (Ambyomma americanum Linnaeus) si capusele-de-raie din familiile Psoroptidelor,
Piemotidelor si Sarcoptidelor; oudle, insectele adulte si insectele imature din ordinul
Ortopterelor, inclusiv cilutii, lacustele si greierii (ex., cdlutii-cdlatori (ex., Melanoplus
sanguinipes Fabricius, M. differentialis Thomas), lacustele-americane (ex., Schistocerca
americana Drury), lacusta-de-pustiu (Schistocerca gregaria Forskal), lacusta-célatoare
(Locusta migratoria Linnaeus), lacusta-de-arbusti (Zonocerus spp.), greerul-de-casi
(Acheta domestricus Linnaeus), coropisnitele (ex. (Scapteriscus vicinus Scudder) si
(Scapteriscus borellii Giglio-Tos)); ouale, insectele adulte si insectele imature din ordinul
Dipterelor, inclusiv moliile-miner (ex., Liriomyza spp., cum ar fi (Liriomyza sativae
Blanchard)), batanii, mustele-drosofile (Tefritidele), mustele-suedeze (ex. Oscinella frit
Linnaeus), larvele-apode-de-sol, mustele-de-casd (ex., Musca domestica Linnaecus),
mustele-mici-de-casa (ex., Fannia canicularis Linnaeus, F. femoralis Stein), mustele
obisnuite (ex., Stomoxys calcitrans Linnaeus), mustele-de-toamna, mustele-albastre (ex.,
Chrysomya spp., Phormia spp.) si alti ddundtori zburatori, strechea-cailor (ex., Tabanus
spp.), larvele-de-streche-gastricd (ex., Gastrophilus spp., Oestrus spp.), strechea-vitelor
(ex., Hypoderma spp.), taunii-renilor (ex., Chrysops spp.), cdpusele-oilor (ex.,
Melophagus ovinus Linnaeus) si alte Brachicere, tantarii (ex., Aedes spp., Anopheles spp.,
Culex spp.), musculitele (ex., Prosimulium spp., Simulium spp.), batanii-muscétori,
tantarii, sciaridele §i alte Nematocere; oudle, insectele adulte §i insectele imature din
ordinul Tisanopterelor, inclusiv tripsii-tutunului (Thrips tabaci Lindeman), tripsii-graului
(Frankliniella spp.) si alti tripsi care se hrinesc cu frunze; insectele daundtoare din
ordinul Himenopterelor, inclusiv furnicile din Familia  Formicidelor, §i anume
(Camponotus  floridanus  Buckley), furnica-sfredelitoare-rosie-de-Pensilvania
(Camponotus ferrugineus Fabricius), furnica-sfredelitoare-de-Pensilvania (Camponotus
pennsylvanicus De Geer), (Technomyrmex albipes fr. Smith), (Pheidole sp.), (Tapinoma
melanocephalum Fabricius); furnica-de-casa (Monomorium pharaonis Linnaeus), furnica-
vasmania (Wasmannia auropunctata Roger), furnica-solenopsis (Solenopsis geminata
Fabricius), furnica-rosie-a-lui-Richter (Solenopis invicta Buren), furnica-argentiniana
(Iridomyrmex humilis Mayr), furnica (Paratrechina longicornis Latreille), furnica-de-
luncd (Tetramorium caespitum Linnaeus), furnica americand (Lasius alienus Forster),
furnica (Tapinoma sessile Say)). Alte Himenoptere, inlcusiv albinele (inclusiv albinele-
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coside), viespile, gargaunii si viespile-ferastrau (Neodiprion spp., Cephus spp.); insectele
daundtoare din ordinul Izopterelor, inclusiv termitele din familiile Termitidelor (ex.,
Macrotermes sp., Odontotermes obesus Rambur), Kalotermitidelor (ex., Cryptotermes
sp.), si Rinotermitidelor (ex., Reticulitermes sp., Coptotermes sp., Heterotermes tenuis
Hagen), (Reticulitermes flavipes Kollar), (Reticulitermes hesperus Banks), (Coptotermes
formosanus Shiraki), (Incisitermes immigrans Snyder), (Cryptotermes brevis Walker),
(Incisitermes snyderi Light), (Reticulitermes virginicus Banks), (Incisitermes minor
Hagen), termitele arboricole, cum ar fi Nasutitermes sp. si alte termite de importantd
economicd; insectele daunatoare din ordinul Tizanurelor, cum ar fi (Lepisma saccharina
Linnaeus) si (Thermobia domestica Packard); insectele daundtoare din ordinul
Malofagelor, inclusiv paduchele-de-cap (Pediculus humanus capitis De Geer), paduchele-
de-corp (Pediculus humanus Linnaeus), malofagienul (Menacanthus stramineus Nitszch),
paduchele-de-caine (Trichodectes canis De Geer), paduchele (Goniocotes gallinae De
Geer), capusa-oii (Bovicola ovis Schrank), paduchele (Haematopinus eurysternus
Nitzsch), paduchele-vitelor-cornute-cu-nasul-lung (Linognathus vituli Linnaeus) si alti
paduchi paraziti sugdtori de sange si rumegatori care atacd oamenii §i animalele; insectele
ddunitoare din ordinul Sifonopterelor, inclusiv puricele-de-sobolan (Xenopsylla cheopis
Rothschild), puricele-de-pisicd (Ctenocephalides felis Bouche), puricele-de-caine
(Ctenocephalides canis Curtis), puricele-de-gdind (Ceratophyllus gallinae Schrank),
paduchele-ventuza (Echidnophaga gallinacea Westwood), puricele (Pulex irritans
Linnaeus) si alti paduchi care afecteazd mamiferele si pasarile. Daunatorii antropozi
cupringi suplimentar includ: pdianjenii din ordinul Araneae, cum ar fi pdianjenul
(Loxosceles reclusa Gertsch & Mulaik) si pdinjenul-tesator-negru (Latrodectus mactans
Fabricius), si centipedele din ordinul Scutigeromorfelor, cum ar fi muscarul-comun
(Scutigera coleoptrata Linnaeus). Compusii prezentel inventii poseda actiune si asupra
membrilor din clasele Nematozilor, Cestodelor, Trematodelor si Acantocefalilor, inclusiv
membrilor de importantd economicd din ordinele Strongilidelor, Ascarididelor,
Oxiuridelor, Rabditidelor, Spiruridelor si Enoplidelor, cum ar fi, dar nu limitate la,
daunitorii agricoli de importantd economica (adicd nematozii-galicole din genul
Meloidogyne, nematozii vatamatori din genul Pratylenchus, nematozii din genul
Trichodorus, etc.) si daunatorii care afecteazd sanitatea oamenilor si animalelor (adica
toate trematodele, viermii-panglica si viermii-cilindrici, cum ar fi Strongylus vulgaris la
cai, Toxocara canis la caini, Haemonchus contortus la oi, Dirofilaria immitis Leidy la
caini, Anoplocephala perfoliata la cai; Fadciola hepatica Linnaecus la animalele
rumegatoare, etc.). Compusii conform inventiei posedd o activitate inaltd particulard
impotriva daundtorilor din ordinul Lipidopterelor (ex., Alabama argillacea Hubner (buha-
bumbacului-americand), Archips argyrospila Walker (fluturele-omidéd-a-pomilor), A.
rosana Linnaeus (omida europeand), si alte specii Archips, Chilo suppressalis Walker
(paratoarea), Cnaphalocrosis medinalis Guenee (buha-orezului), Crambus caliginosellus
Clemens (fluturele-molie), Crambus teterrellus Zincken (fluture), Cyvdia pomonella
Linnaeus (viermele-merelor), Earias insulana Boisduval (omida-cu-spini), Earias vitella
Fabricius (viermele-cu-pete), Helicoverpa armigera Hubner (viermele-american),
Helicoverpa zea Boddie (buha-bumbacului), Heliothis virescens Fabricius (molia-
tutunului), Herpetogramma licarsisalis Walker (fluture), Lobesia botrana Denis &
Schiffermuller (pirala-viei), Pectinophora gossypiella Saunders (viermele-roz-al-
bumbacului), Phyllocnistis citrella Strainton (molia-miner-a-citricelor), Pieris brassicae
Linnaeus (albita-varzei), Pieris rapae Linnaeus (albita-rapitei), Plutella xylostella
Linnaeus (molia-varzei), Spodoptera exigua Hubner (buha-micd), Spodoptera litura
Fabricius (fluturele-porumbac, omida-ciorchinelor), Spodoptera frugiperda J.E. Smith
(buha-ierbii), Trihoplusia ni Hibner (buha ni) si Tuta absoluta, Meyrick (minerul-
rosiilor).

Compusii conform inventiei posedd de asemenea o activitate comercial importantd
asupra membrilor din ordinul Homopterelor, inclusiv: Acyrthisiphon pisum Harris (afida-
mazarii), Aphis craccivora Koch (paduchele-negru-al-sfeclei), Aphis fabae Scopoli
(paduchele-negru-al-sfeclei), Aphis gossypii Glover (paduchele-bumbacului, pdduchele-
castravetilor), Aphis pomi De Geer (paduchele-verde-al-marului), Aphis spiraecola Patch
(paduchele-tavolgian),  Aulacorthum  solani  Kaltenbach  (pdduchele-volburii),
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Chaetosiphon  fragaefolii  Cockerell (paduchele-fragului), Diuraphis  noxia
Kurdjumov/Mordvilko (paduchele-graului-de-Rusia), Dysaphis plantaginea Paaserini
(paduchele-verde-al-trandafirului), Eriosoma lanigerum Hausmann (paduchele-lanos),
Hyalopterus pruni Geoffroy (paduchele-fainos-al-prunului), Lipaphis erysimi Kaltenbach
(paduche), Metopolophium dirrhodum Walker (paduchele-cerealelor), Macrosipum
euphorbiae Thomas (paduchele-de-frunzd-al-cartofului), Myzus persicae Sulzer
(paduchele-de-frunzé-al-cartofului-si-persicului, paduchele-verde-al-persicului),
Nasonovia ribisnigri Mosley (paduchele-frunzelor-de-salatd), Pemphigus spp. (paduchii-
de-radacind si paduchii-tuberculilor), Rhopalosiphum maidis Fitch (paduchele-de-frunza-
al-porumbului), Rhopalosiphum padi Linnaeus (paduche), Schizaphis graminum Rondani
(paduchele-cerealelor), Sitobion avenae Fabricius (paduchele-graului), Therioaphis
maculata Buckton (paduchele-cu-pete-al-lucernei), Toxoptera aurantii Bayer de
Fonscolombe (puricele-negru-al-portocalului-amar), si Toxoptera citricida Kirkaldy
(paduchele-citricelor; Adelges spp. (adelgide); Phylloxera devastatrix Pergande (filoxera),
Bemisia tabaci Gennadius (aleroidida-tutunului, aleiroidida-batatului), Bemisia
argentifolii Bellows & Perring (albita-magnoliei), Dialeurodes citri Ashmead (albita-
citricelor) si Trialeurodes vaporariorum Westwood (albita-de-serd); Empoasca fabae
Harris (cicorita-cartofului), Laodelphax striatellus Fallen (cicorita-mica-cafenie),
Macrolestes quadrilineatus Forbes (cicorita-ochiului-boului), Nephotettix cinticeps Uhler
(cicorita-verde), Nephotettix nigropictus Stal (cicorita-orezului), Nilaparvata lugens Stal,
Peregrinus maidis Ashmead, Sogatella furcifera Horvath, Sogatodes orizicola Muir,
Typhlocyba pomaria McAtee (cicorita-marului), Erythroneoura spp. (cicorita-viei);
Magicidada septendecim Linnaeus (cicoarea-de-17-ani); Icerya purchasi Maskell
(paduchele-testos-in-forma-de-jgheab-de-Australia), Quadraspidiotus perniciosus
Comstock (paduchele-de-San-Jose); Planococcus citri Risso (paduchele-fdinos-al-vitei-
de-vie); Pseudococcus spp. (alt complex de pdaduchi-testosi); Cacopsylla pyricola
Foerster (puricele-melifer-al-parului), Trioza diospyri Ashmead (puricele-melifer-al-
hurmei).

Compusii conform prezentei inventii de asemenea posedd actiune asupra membrilor
din ordinul Hemipterelor, inclusiv: Acrosternum hilare Say (plosnita-scutar), Anasa tristis
De Geer (plosnita-romboidald), Blissus leucopterus Say (plosnita-de-pamant), Cimex
lectularius Linnaeus (plosnita de pat), Corythuca gossypii Fabricius (plosnita-rosiilor),
Dysdercus suturellus Herrich-Schéffer (plosnita-rosiatici-a-bumbacului), Euchistus
servus Say (plosnita-scutar-brund), Euchistus variolarius Palisot de Beauvois (plosnita-
scutar-cu-o-patd), Graptosthetus spp. (complex al plosnitelor-de-seminte), Leptoglossus
corculus Say (plosnita-semintelor-de-pin), Lygus lineolaris Palisot de Beauvois (plosnita-
de-luncd), Nezara viridula Linnaeus, Oebalus pugnax Fabricius (plosnita-orezului),
Oncopeltus fasciatus Dallas (plosnita lui Dallas), Pseudatomoscelis seriatus Reuter
(plosnita-taun). Alte ordine de insecte nimicite prin intermediul compusilor conform
inventiei includ ordinul Tisanopterelor (ex., Frankliniella occidentalis Pergande (tripsul-
florilor), Scirthothrips citri Moulton (tripsul-citricelor), Sericothrips variabilis Beach
(tripsul-pastdilor-de-soia) si Thrips tabaci Lindeman (tripsul-cepei); si ordinul
Coleopterelor (ex., Leptinotarsa decemlineata Say (gandacul-de-Colorado), Epilachna
varivestis Mulsant (gargarita-mexicand-a-bobului) i viermii-sarma din genul Agriotes,
Athous sau Limonius).

De mentionat cd unele sisteme de clasificare contemporane plaseazd Homopetra ca
subordin in ordinul Hemiptera.

De mentionat este utilizarea compusilor conform prezentei inventii pentru combaterea
Bemisia argentifolii. De mentionat este utilizarea compusilor conform prezentei inventii
pentru combaterea Frankliniella occidentalis. De mentionat este utilizarea compusilor
conform prezentei inventii pentru combaterea Empoasca fabae. De mentionat este
utilizarea compusilor conform prezentei inventii pentru combaterea Peregrinus maidis.
De mentionat este utilizarea compusilor conform prezentei inventii pentru combaterea
Aphis gossypii. De mentionat este utilizarea compusilor conform prezentei inventii pentru
combaterea Myzus persicae. De mentionat este utilizarea compusilor conform prezentei
inventii pentru combaterea Plutella xylostella. De mentionat este utilizarea compusilor
conform prezentei inventii pentru combaterea Spodopterafrugiperda.
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Compusii conform prezentei inventii pot fi amestecati de asemenea cu unul sau mai
multi alti compusi sau agenti biologic activi, inclusiv insecticide, nematocide, bactericide,
acaricide, erbicide, regulatori de crestere, cum ar fi stimulatorii de Inradicinare,
chemosterilizatorii, semiochimicalele, repelentii, atractantii, feromonii, stimulatorii de
alimentare entomopatogenice, virusii sau fungii pentru a forma o pesticidd
multicomponentd care dd un spectru larg egal de utilitate agronomicd §i neagronomica.
Astfel, prezenta inventie se refera de asemenea la o compozitie care contine o cantitate
biologic efectivd a unui compus cu Formula 1, un N-oxid sau o sare a sa §i o cantitate
efectiva de cel putin un compus sau agent biologic activ aditional, si mai poate contine cel
putin un agent activ de suprafatd, un diluant solid sau un diluant lichid. Alti compusi sau
agenti biologic activi pot fi preparati in compozitiii ce contin cel putin un agent activ de
suprafatd, un diluant solid sau un diluant lichid. Pentru amestecuri conform prezentei
inventii, alti compusi sau agenti biologic activi pot fi pot fi preparati impreund cu
compusii conform prezentei inventii, inclusiv compusii cu Formula 1, pentru a forma un
preamestec, sau alti compusi sau agenti biologic activi pot fi preparati separat de
compusii conform prezentei inventii, inclusiv compusii cu Formula 1, si doud preparate
combinate impreunad la aplicare (ex., In pulverizator) sau, ca alternativa, aplicate succesiv.
Alti compusi sau agenti biologic activi utili pentru compozitiille conform prezentei
inventii pot fi selectati din agentii de combatere a ddunatorilor nevertebrati cu diferite
moduri de actiune sau diferiti modulatori ai canalului de sodiu din diferite clase chimice,
inhibitori de colinesteraza, neonicotinoide, lactone macrociclice insecticide, blockeri ai
canalului de clorurda GABA-regulat (acid y~aminobutiric), inhibatori ai sintezei de chiting,
imitatori ai hormonului juvenil, liganzi receptori de octopamina, agonisti ai ecdizonelor,
liganzi receptori de rianodina, analogi de nereistoxind, inhibitori ai transportului de
electroni mitocondriali, inhibitori ai biosintezei lipidice, insecticide ciclodiene, inhibitori
al naparlirii si agenti biologici ce includ nucleopolihedrovirus (NPV), un membru al
Bacillus thuringiensis, o delta-endotoxind incapsulatd a Bacillus ihuringiensis $i un
insecticid viral aparut natural sau modificat genetic.

De mentionat este compozitia conform prezentei inventii In care cel putin un compus
sau agent biologic activ aditional este selectat din grupa de insecticide constituitd din
modulatori ai canalului de sodiu, inhibitori de colinesterazd, neonicotinoide, lactone
macrociclice insecticide, blockeri ai canalului de clorurd GABA-regulat, inhibitori ai
sintezei de chitind, imitatori ai hormonului juvenil, liganzi receptori de octopamini,
agonisti ai ecdizonelor, liganzi receptori de rianodind, analogi de nereistoxind, inhibitori
ai transportului de electroni mitocondriali, inhibitori ai biosintezei lipidice, insecticide
ciclodiene, inhibitori ai ndparlirii si agenti biologici ce includ nucleopolihedrovirus, un
membru al Bacillus thuringiensis, o delta-endotoxind incapsulatd a Bacillus ihuringiensis
si un insecticid viral aparut natural sau modificat genetic.

in particular de mentionat sunt compusii sau agentii biologic activi aditionali selectati
din grupa de insecticide constituitd din modulatori ai canalului de sodiu, inhibitori de
colinesteraza, neonicotinoide, lactone macrociclice insecticide, blockeri ai canalului de
clorurd GABA-regulat, inhibatori ai sintezei de chitina, imitatori ai hormonului juvenil,
liganzi receptori de octopamind, agonisti ai ecdizonelor, liganzi receptori de rianodind,
analogi de nereistoxind, inhibitori ai transportului de electroni mitocondriali, inhibitori ai
biosintezei lipidice, insecticide ciclodiene, nucleopolihedrovirus; un membru al Bacillus
thuringiensis, o delta-endotoxind incapsulatd a Bacillus ihuringiensis $i un insecticid viral
aparut natural sau modificat genetic.

Suplimentar de mentionat sunt compusii sau agentii biologic activi aditionali selectati
din grupa de insecticide constituita din piretroizi, carbamati, neonicotinoide, blockeri ai
canalului de sodiu neuronal, lactone macrociclice insecticide, antagonisti ai acidului y-
aminobutiric, uree insecticidd, imitatori ai hormonului juvenil, un membru al Bacillus
thuringiensis, o delta-endotoxina Bacillus thruringiensis $i un insecticid viral aparut
natural sau modificat genetic.

Exemple ale acestor compusi sau agenti biologic activi cu care compusii prezentei
inventii pot fi preparati sunt: insecticidele, cum ar fi abamectinul, acefatul, acetamipridul,
acetoprolul, amidoflumetul (S-1955), avermectinul, azadiractinul, azinfos-metilul,
bifentrilul, bifenazatul, buprofezina, bistrifluronul, buprofezina, carbofuranul, cartapul,
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clorfenapirul, clorfluazuronul, clorantraniliprolul (DPX-E2Y45), clorpirifosul, clorpirifos-
metilul, cromafenozida, clotianidina, ciflumetofenul, ciflutrina, beta-ciflutrina,
cihalotrina, gamma- cihalotrina, lambda-cihalotrina, cipermetrina, ciromazina,
deltametrina, diafentiuronul, diazinona, dieldrinul, diflubenzuronul, dimeflutrina,
dimetoatul, dinotefuranul, diofenolanul, emamectina, endosulfanul, esfenvaleratul,
etiprolul, fenotiocarbul, fenoxicarbul, fenpropatrina, fenvaleratul, fipronilul, flonicamida,
flubendiamida, flucitrinatul, tau-fluvalinatul, flufenerima (UR-50701), flufenoxuronul,
fonofosul, halofenozida, hexaflumuronul, hidrametilnonul, imidaclopridul, indoxacarbul,
izofenfosul, lufenuronul, malationul, metaflumizona, metaldehida, metamidofosul,
metidationul, metomilul, metoprenul, metoxiclorul,  metoflutrina, monocrotofosul,
metoxifenozida, monocrotofosul, nitenpiramul, nitiazina, novaluronul, novilflumuronul
(XDE-007), oxamilul, parationul, paration-metilul, permetrina, foratul, fozalonul,
fosmetul, fosfamidonul, pirimicarbul, profenofosul, proflutrina, protrifenbutulul,
pimetrozina, pirafluprolul, piretrina, piridalilul, pirifluchinazonul, piriprolul,
piriproxifenul, rotenona, rianodina, spinetoramul, spinozadul, spirodiclofenul,
spiromezifenul (BSN 2060), spirotetramatul, sulprofosul, tebufenozida, teflubenzuronul,
teflutrina, terbufosul, tetraclorvinfosul, tiaclorpridul, tiametoxamul, tiodicarbul, tiosultap-
sodiul, tolfenpiradul, tralometrina, triazamatul, triclorfonul si triflumuronul; fungicidele,
cum ar fi acibenzolarul, aldiniorful, amisulbromul, azaconazole, azoxistrobinul, benalazi,
benomilul,  bentia-valicarbul,  bentiavalicarb-izopropilul, = binomialul,  bifenilul,
bitertanolul, blasticidin-S, amestecul Bordeaux (sulfatul de cupru tribazic),
boscalidul/nicobifenul, bromuconazolul, bupirimatul, butiobatul, carboxina,
carpropamidul, captafolul, captanul, carbendazimul, cloronebul, clorotalonilul,
clozolinatul, clotrimazolul, oxiclorura de cupru, sdrurile de cupru, cum ar fi sulfatul de
cupru si hidroxidul de cupru, ciazofamida, ciflunamida, cimoxanilul, ciproconazolul,
ciprodinilul, diclofluanidul, diclocimetul, diclomezina, dicloranul, dietofencarbul,
defenoconazolul, dimetomorful, dimoxistrobinul, diniconazolul, diniconazolul-M,
dinocapul, discostrobinul, ditianonul, dodemorful, dodina, econazolul, etaconazolul,
edifenfosul, epoxiconazolul, etaboxamul, etirimolul, etridiazolul, famoxadona,
fenamidona, fenarimolul, fenbuconazolul; fencaramida, fenfuramul, fenhexamida,
fenoxanilul fenpiclonilul, fenpropidinul, fenpropimorful, fentinacetatul, fentinhidroxidul,
ferbamul, ferfurazoatul, ferimzona, fluazinamul, fludioxonilul, flumetoverul,
fluopicolida, fluoxastrobinul, fluchinconazolul, flurilazolul, flutolamilul,
fluchinconazolul, fluzilazolul, flusulfamida, flutolanilul, flutriafolul, folpetul, fozetil-
aluminiul, fuberidazolul, furalaxilul, furametapirul, hexaconazolul, himexazolul,
guazatina, imazalilul, imibenconazolul, iminoctadina, iodicarbul, ipconazolul,
iprobenfosul, iprodiona, iprovalicarbul, izoconazolul, izoprotiolanul, kasugamicina,
kresoxim-metilul, mancozebul, mandipropamida, manebul, mapanipirinul, mefenoxamul,
mepronilul, metalaxilul, metconazolul, metasulfocarbul, metiramul,
metominostrobina/fenominostrobina,  mepanipirimul,  metrafenona, = miconazolul,
miclobutanilul, neo-azozina(metanarzonatul feric), nuarimolul, octilinona, ofurace,
orizastrobina, oxadixilul, acidul oxolinic, oxpoconazolul, oxicarboxina, paclobutrazolul,
penconazolul, pencicuronul, pentiopiradul, perfurazoatul, acid fosfonic, ftalida,
picobenzamida, picoxistrobina, polioxina, probenazolul, proclorazul, procimidona,
propamocarbul, propamocarb-hidroclorura, propiconazolul, propinebul, prochinazida,
protioconazolul, piraclostrobina, priazofosul, pirifenoxul, pirimetanilul, pirifenoxul,
pirolnitrina,  pirochilonul, chinconazolul, chinoxifenul, chintozena, siltiofamul,
simeconazolul, spiroxamina, streptomicina, sulful, tebuconazolul, tecrazena,
tecloftalamul, tecnazena, tetraconazolul, tiabendazolul, tifluzamida, tiofanat, tiofanat-
metilul, tiramul, tiadinilul, tolclofos-metilul, tolilfluanida, triadimefonul, triadimenolul,
triarimolul, triazoxidul, tridemorful, trimorfamida, triciclazolul, trifloxistrobina, triforinul,
triticonazolul, uniconazolul, validamicina, vinclozolinul, zinebul, ziramul,si zoxamida;
nematocidele, cum ar fi aldicarbul, imiciafosul, oxamilul si fenamifosul; bactericidele,
cum ar fi streptomicina; acaridele, cum ar fi amitraza, chinometionatul, clorobenzilatul,
cihexatinul, dicofolul, dienoclorul, etoxazolul, fenazachina, oxidul de fenbutatin,
fenproppatrina, fenpiroximatul, hexitiazoxul, propargita, piridabenul si tebufenpiradul; si
agentii biologici care contin bacteria entomopatogenice, cum ar fi Bacillus thuringiensis
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sub sp. aizawai, Bacillus thuringiensis sub sp. kurstaki, delta endotoxina incapsulatd de
Bacillus thuringiensis, (ex., Cellcap, MPV, MPVII); fungi entomopatogenic, cum ar fi
fungus muscardin verde; s§i virus entomopatogenic ce include baculovirusul,
nucleopolhedrovirusul (NPV), cum ar fi Helicoverpa zea nucleopolihedrovirus (HzZNPV),
Anagrapha falcifera nucleopolihedrovirus (AfNPV); si granulosis virus (GV), cum ar fi
Cydia pomonella granulosis virus (CpGV).

Compusii conform prezentei inventii §i compozitiile acestora pot fi aplicate la plantele
modificate genetic pentru a exprima proteinele toxice pentru daundtorii nevertebrati (cum
ar fi delta-endotoxinele Bacillus thuringiensis). Efectul compusilor conform prezentei
inventii pentru combaterea daundtorilor nevertebrati aplicati exogenic poate fi sinergice
cu proteinele toxine exprimate.

Referinte generale la acesti protectanti agricoli (ex. insecticide, fungicide, nematicide,
acaricide, erbicide §i agenti biologici) se contin in The Pesticide Manual, editia a 13-a,
C.D.S. Tomlin, Ed., British Crop Protection Council, Farnham, Surrey, U.K., 2003 si The
BioPesticide Manual, editia a 2-a, L. G. Copping, Ed., British Crop Protection Council,
Famham, Surrey, U.K., 2001.

De mentionat este compozitia conform prezentei inventii In care cel putin un compus
sau agent biologic activ aditional este selectat din grupa constituita din abamectin, acefat,
acetamiprid, acetoprol, aldicarb, amidoflumet, amitraz, avermectin, azadiractin, azinfos-
metil, bifentrind, bifenazat, bistrifluron, buprofezina, carbofuran, cartap, chinometionat,
clorfenapir, clorfluazuron, clorantraniliprol, clorpirifos, clorpirifos-metil, clorobenzilat,
cromofenozida, clotianidina, ciflumetofen, ciflutrind, beta-ciflutrind, cihalotrind, gamma-
cihalotrind, lambda-cihalotrind, cihexatin, cipermitrind, ciromazind, deltametring,
diafentiuron, diazinond, dicofol, dieldrina, dienoclor, diflubenzuron, dimeflutring,
dimetoat, dinotefuran, diofenolan, emamectin, endosulfan, esfenvalerat, etiprol, etoxazol,
fenamifos, fenazachind, fenbutatin oxid, fenoticarb, fenoxicarb, fenpropatring,
fenpiroximat, fenvalerat, fipronil, flonicamid, flubendiamida, flucitrinat, tau-fluvalinat,
flufenerim, flufenoxuron, fonofos, halofenozidid, hexaflumuron, hexitiazox,
hidrametilnon, imiciafos, imidacloprid, indoxacarb, izofenfos, lufenuron, malation,
metaflumizon, metaldehidd, metamidofos, metidation, metomil, metopren, metoxiclor,
metoxifenozidd, metoflutrind, monocrotofos, nitenpiram, nitiazind, novaluron,
noviflumuron, oxamil, paration, paration-metil, permetrind, forat, fozalon, fosmet,
fosfamidon, pirimicarb, profenofos, proflutrind, propargitd, protrifenbut, pimetrozina,
pirafluprol, piretrind, piridaben, piridalil, pirifluchinazon, piriprol, piriproxifen, rotenond,
rianodind, spinetoram, spinosad, spiridiclofen, spiromezifen, spirotetramat, sulprofos,
tebufenozida, tebufenpirad, teflubenzuron, teflutring, terbufos, tetraclorvinfos, tiacloprid,
tiametoxam, tiodicarb, tiosultap-sodiu, tolfenpirad, tralometrind, triazamat, triclorfon,
triflumuron, Bacillus thuringiensis subsp. aizawai, Bacillus thuringiensis subsp. kurstaki,
nucleopolihedrovirus, o delta-endotoxind  incapsulatda de Bacillus thuringiensis,
baculovirus, bacterie  entomopatogenicd, virus entomopatogenic si  fungi
entomopatogenice.

De asemenea de mentionat este compozitia conform prezentei inventii In care cel
putin un compus sau agent biologic activ aditional este selectat din grupa constituitd din
abamectin, acetamiprid, amitraz, avermectin, azadiractin, bifentrina, buprofezind, cartap,
clorantraniliprol, clorfenapir, clorpirifos, clotianidind, ciflutrind, beta-ciflutring,
cihalotrind, lambda-cihalotrind, cipermitrind, ciromazina, deltametrind, dieldring,
dinotefuran, diofenolan, emamectin, endosulfan, esfenvalerat, etiprol, fenotiocarb,
fenoxicarb, fenvalerat, fipronil, flonicamid, flubendiamida, flufenoxuron, hexaflumuron,
hidrametilnon, imidacloprid, indoxacarb, lufenuron, metaflumizon, metomil, metopren,
metoxifenozida, nitenpiram, nitiazind, novaluron, oxamil, pimetrozind, piretring,
piridaben,  piridalil, piriproxifen, rianodind, spinetoram, spinosad, spiridiclofen,
spiromezifen, tebufenozida, tiacloprid, tiametoxam, tiodicarb, tiosultap-sodiu,
tralometrind, triazamat, triflumuron, Bacillus thuringiensis subsp. aizawai, Bacillus
thuringiensis subsp. kurstaki, nucleopolihedrovirus si o delta-endotoxind incapsulatd de
Bacillus thuringiensis.

Pentru variantele de realizare in care sunt unul sau folosite mai multe componente de
amestecare raportul de greutate ale acestor diverse componente (in total) fatd de compusul
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cu Formula 1 de obicei este intre aproximativ 1:3000 si aproximativ 3000:1. De
mentionat sunt raporturile de greutate intre aproximativ 1:300 si aproximativ 300:1 (de
exemplu raporturile intre aproximativ 1:30 si aproximativ 30:1). Un specialist in domeniu
poate usor determina prin experiente simple cantitatile biologic efective ale ingredientelor
active necesare pentru spectrul dorit al activitatii biologice. Este evident cd includerea
acestor componente aditionale poate mari spectrul daundtorilor nevertebrati combatuti in
comparatie cu compusul cu Formula 1 folosit singur.

in anumite circumstante, combinatii ale unui compus conform prezentei inventii cu
alti compusi sau agenti (ex. ingrediente active) biologic activi (in special de combatere a
daundtorilor nevertebrati) pot avea un efect (ex. sinergic) mai mare decat aditiv.
Reducerea cantitdtii ingredientelor active ce ajung in mediul inconjurdtor in timpul ce
asigurd combaterea efectivdi a daunatorilor intotdeauna este doritd. Cand apare
sinergismul ingredientelor active de combatere a daundtorilor nevertebrati in norme de
aplicare ce asigurd nivele satisfacatoare din punct de vedere agronomic de combatere a
daundtorilor nevertebrati, astfel de combinatii pot fi avantajoase pentru a reduce costul de
producere a culturilor si a scddea impactul negativ asupra mediului inconjurator.

De mentionat este combinatia unui compus cu Formula 1 cu cel putin un alt ingredient
activ de combatere a daunitorilor nevertebrati. In special de mentionat este o astfel de
combinatie 1n care alt ingredient activ de combatere a ddundtorilor nevertebrati are alt
mod de actiune in comparatie cu compusul cu Formula 1. in anumite circumstante, o
combinatie cu cel putin un alt ingredient activ de combatere a daundtorilor nevertebrati ce
are un spectru similar de combatere, dar un alt mod de actiune va fi in special avantajoasd
pentru administrarea rezistentei. Astfel, o compozitie conform prezentei inventii poate
contine suplimentar o cantitate biologic efectivd de cel putin un ingredient activ de
combatere a daundtorilor nevertebrati aditional cu un spectru similar de combatere, dar cu
mod de actiune diferit. Contactul plantei modificate genetic pentru a exprima compusul
daunatorului nevertebrat (ex. proteind) sau locului plantei cu o cantitate biologic efectivda
a unui compus conform prezentei inventii, de asemenea, poate asigura un spectru mai larg
de protectie si fi avantajos In administrarea rezistentei.

In Tabelul A sunt enumerate combinatii specifice ale unui compus cu Formula 1 cu
alti agenti de combatere a daundtorilor nevertebrati ilustrative pentru amestecuri,
compozitii si procedee conform prezentei inventii. In prima coloani a Tabelului A sunt
enumerati agenti de combatere a daunatorilor nevertebrati specifici (ex., "Abamectin" in
randul unu). in a doua coloani a Tabelului A sunt enumerate modurile de actiune (daci
se cunosc) sau clasa chimicd a agentilor de combatere a diunitorilor nevertebrati. in a
treia coloand a Tabelului A sunt enumerate varianta(ele) limitelor raporturilor de greutate
la care agentul de combatere a daundtorilor nevertebrati poate fi aplicat fatd de un compus
cu Formula 1, un N-oxid sau o sare a sa (ex., "50:1 pand la 1:50" de abamectin fatd de un
compus cu Formula 1 dupad greutate). Astfel, de exemplu, rAndul unu al Tabelului A in
special dezvéluie ca combinatia unui compus cu Formula 1 cu abamectin poate fi aplicatd
in raport de greutate intre 50:1 pana la 1:50. Restul randurilor din Tabelul A sunt
construite in mod similar. Suplimentar ¢ de mentionat cd in Tabelul A sunt enumerate
combinatii ale unui compus cu Formula 1 cu alti agenti de combatere a daundtorilor
nevertebrati ilustrative pentru amestecuri, compozitii §i procedee conform prezentei
inventii §i include variante suplimentare a limitelor raporturilor de greutate pentru norme
de aplicare.

Tabelul A

Agentul de combatere a | Modul de actiune sau clasa | Raportul de masa tipic
dédundtorilor nevertebrati chimicd

Abamectin lactone macrociclice 50:1 pand la 1:50

Acetamiprid neonicotinoide 150:1 pand la 1:200

Amitraz liganzi receptori de | 200:1 pana la 1:100
octopamind

Avermectin lactone macrociclice 50:1 pana la 1:50

Azadiractin antagonisti ai ecdizonelor 100:1 pand la 1:120
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Beta-ciflutrind

modulatori ai canalului de
sodiu

150:1 pand la 1:200

Bifentrina modulatori ai canalului de | 100:1 panala 1:10
sodiu

Buprofezina inhibatori ai sintezei de | 500:1 pana la 1:50
chitind

Cartap analogi de nereistoxind 100:1 pand la 1:200

Clorantraniliprol liganzi receptori de | 100:1 pana la 1:120
rianodind

Clorfenapir inhibitori ai transportului de | 300:1 pand la 1:200
electroni mitocondriali

Clorpirifos inhibitori de colinesteraza 500:1 pand la 1:200

Clotianidind neonicotinoide 100:1 pand la 1:400

Ciflutrind modulatori ai canalului de | 150:1 pana la 1:200
sodiu

Cihalotrind modulatori ai canalului de | 150:1 pana la 1:200
sodiu

Cipermetrina modulatori ai canalului de | 150:1 pana la 1:200
sodiu

Ciromazina inhibatori ai sintezei de | 400:1 pana la 1:50
chitind

Deltametrina modulatori ai canalului de | 50:1 pand la 1:400
sodiu

Dieldrina insecticide ciclodiene 200:1 pand la 1:100

Dinotefuran neonicotinoide 150:1 péand la 1:200

Diofenolan inhibitori ai naparlirii 150:1 panad la 1:200

Emamectin lactone macrociclice 50:1 pana la 1:10

Endosulfan insecticide ciclodiene 200:1 pand la 1:100

Esfenvalerat modulatori ai canalului de | 100:1 pana la 1:400
sodiu

Etiprol blocatori ai canalului de | 200:1 pana la 1:100
clorurd GABA-regulat

Fenotiocarb 150:1 pand la 1:200

Fenoxicarb imitatori ai  hormonului | 500:1 pana la 1:100
juvenil

Fenvalerat modulatori ai canalului de | 150:1 pana la 1:200
sodiu

Fipronil blocatori ai canalului de | 150:1 pand la 1:100
clorurd GABA-regulat

Flonicamida 200:1 pand la 1:100

Flubendiamida liganzi receptori de | 100:1 pana la 1:120
rianodina

Flufenoxuron inhibitori ai sintezei de | 200:1 pana la 1:100
chitind

Hexaflumuron inhibitori ai sintezei de | 300:1 pand la 1:50
chitina

Hidrametilnon inhibitori ai transportului de | 150:1 pand la 1:250
electroni mitocondriali

Imidacloprid neonicotinoide 1000:1 pana la 1:1000

Indoxacarb modulatori ai canalului de | 200:1 pand la 1:50

sodiu

Lambda-cihalotrina

modulatori ai canalului de
sodiu

50:1 pana la 1:250

Lufenuron inhibitori ai sintezei de | 500:1 pana la 1:250
chitind
Metaflumizon 200:1 pand la 1:200
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Metomil inhibitori de colinesteraza 500:1 pand la 1:100

Metopren imitatori ai  hormonului | 500:1 pana la 1:100
juvenil

Metoxifenozida agonisti ai ecdizonelor 50:1 péna la 1:50

Nitenpiram neonicotinoide 150:1 pand la 1:200

Nitiazina neonicotinoide 150:1 pand la 1:200

Novaluron inhibatori ai sintezei de | 500:1 pana la 1:150
chitind

Oxamil inhibitori de colinesteraza 200:1 pand la 1:200

Pimetrozind 200:1 pand la 1:100

Piretrind modulatori ai canalului de | 100:1 pand la 1:10
sodiu

Piridaben inhibitori ai transportului de | 200:1 pand la 1:100
electroni mitocondriali

Piridalil 200:1 pand la 1:100

Piriproxifen imitatori ai  hormonului | 500:1 pana la 1:120
juvenil

Rianodind liganzi receptori de | 100:1 pana la 1:120
rianodina

Spinetoram lactone macrociclice 150:1 pand la 1:100

Spinosad lactone macrociclice 500:1 pand la 1:10

Spiridiclofen inhibitori ai  biosintezei | 200:1 pana la 1:200
lipidice

Spiromezifen inhibitori ai  biosintezei | 200:1 pana la 1:200
lipidice

Tebufenozida agonisti ai ecdizonelor 500:1 péana la 1:250

Tiacloprid neonicotinoide 100:1 pand la 1:200

Tiametoxam neonicotinoide 1250:1 pana la 1:1000

Tiodicarb inhibitori de colinesteraza 500:1 péna la 1:400

Tiosultap-sodiu 150:1 pand la 1:100

Tralometrind modulatori ai canalului de | 150:1 pana la 1:200
sodiu

Triazamat inhibitori de colinesteraza 250:1 pand la 1:100

Triflumuron inhibatori ai sintezei de | 200:1 pana la 1:100
chitind

Bacillus thuringiensis agenti biologici 50:1 péna la 1:10

Bacillus thuringiensis delta- | agenti biologici 50:1 pana la 1:10

endotoxind

NPV (ex., Gemstar) agenti biologici 50:1 pana la 1:10

Una din variantele agentilor de combatere a daunatorilor nevertebrati (ex., insecticide
si acaricide) pentru amestecare cu compusii conform prezentei inventii includ modulatori
ai canalului de sodiu, cum ar fi bifentrina, cipermetrina, cihalotrina, lambda-cihalotrina,
ciflutrina, beta-ciflutrina, deltametrina, dimeflutrina, esfen valeratul, fenvaleratul,
indoxacarbul, metoflutrina, proflutrina, piretrina §i tralometrina; inhibitori de
colinesteraza, cum ar fi clorpirifosul, metomilul, oxamilul, tiodicarbul si triazamatul,
neonicotinoide, cum ar fi acetamipridul, clotianidina, dinotefuranul, imidaclopridul,
nitenpiramul, nitiazina, tiaclopridul §i tiametoxamul; lactone macrociclice insecticide,
cum ar fi spinetoramul, spinosadul, abamectinul, avermectinul §i emamectinul; blockerii
canalului de clorurda GABA-regulat (acid y~aminobutiric), cum ar fi endosulfanul,
etiprolul si fipronilul; inhibatori ai sintezei de chitind, cum ar fi buprofezinul, ciromazina,
flufenoxuronul, hexaflumuronul, Iufenuronul, novaluronul, noviflumuronul si
triflumuronul; imitatori ai hormonului juvenil, cum ar fi diofenolanul, fenoxicarbul,
metoprenul si piriproxifenul; liganzi receptori de octopamind, cum ar fi amitrazul;
antagonisti ai ecdizonelor, cum ar fi azadiractinul, metoxifenozida si tebufenozida; liganzi
receptori de rianodind, cum ar fi rianodina, diamide  antranilice, cum ar fi
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clorantranilipirolul (vezi Brevetul U.S. 6,747,047, Publicatiile PCT WO 2003/015518 si
WO 2004/067528) si flubendiamida (vezi Brevetul U.S. 6,603,044); analogi de
nereistoxind, cum ar fi cartapul; inhibitori ai transportului de electroni mitocondriali, cum
ar fi clorfenapirul, hidrametilnonul si piridabenul; inhibitori ai biosintezei lipidice, cum ar
fi spirodiclofenul si spiromesifenul; insecticide ciclodiene cum ar fi dieldrina;
ciflumetofenul; fenotiocarbul; flonicamida; metaflumizonul; pirafluprolul; piridalilul;
piriprolul; pimetrozina; spirotetramatul si tiosultap-sodiu. Una din variantele de realizare
a agentilor biologici pentru amestecare cu compusii conform prezentei inventii include
nucleopolihedrovirusul, cum ar fi HZNPV si AfNPV; Bacillus thuringiensis si delta-
endotoxina incapsulatd de Bacillus thuringiensis, cum ar fi Cellcap, MPV si MPVII;
precum si insecticide virale aparute natural sau modificate genetic ce includ membrii din
familia Baculoviridae, precum si fungi entomofagi. De mentionat este compozitia
conform prezentei inventii, in care cel putin un compus sau agent biologic activ aditional
este selectat din Agentii de Combatere a daunatorilor nevertebrati enumerati in Tabelul A
de mai sus. De asemenea de mentionat este compozitia conform prezentei inventii in care
cel putin un compus sau agent biologic activ aditional este selectat din grupa constituitd
din cipermetrind, cihalotrind, ciflutrind, beta-ciflutrind, esfenvalerat, fenvalerat,
tralometrind, fenotiocarb, metomil, oxamil, tiodicarb, acetamiprid, clotianiding,
imidacloprid, tiametoxam, tiacloprid, indoxacarb, spinosad, abamectin, avermectin,
emamectin, endosulfan, etiprol, fipronil, flufenoxuron, triflumuron, diofenolan,
piriproxifen, pimetrozind, amitraz, Bacillus thuringiensis aisawai, Bacillus thuringiensis
kurstaki, deltaendotoxind Bacillus thuringiensis si fungi entomofagi.

Raporturile de greutate ale unui compus, inclusiv un compus cu Formula 1, un N-oxid
sau o sare a sa, fatd de agentul de combatere a ddundtorilor nevertebrati aditional de
obicei este intre 1000:1 si 1:1000, una din variantele de realizare fiind intre 500:1 si
1:500, altd variantd de realizare fiind intre 250:1 si 1:200 si o variantd de realizare fiind
intre 100:1 i 1:50.

Mai jos in Tabelul B sunt enumerate variante de realizare a compozitiilor specifice ce
contin un compus cu Formula 1 (numerele compusilor se referd la compusii din Tabelul
de indexuri A-C) si un agent de combatere a daunatorilor nevertebrati aditional.
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Tabelul B

Nr. Nr. si Agent de Nr. Nr. si Agent de combatere a
amestec. comp. combatere a amestec. comp. déunétorilor

daunatorilor nevertebrati

nevertebrati
A-1 1 si Abamectin B-1 2 si Abamectin
A-2 1 si Acetamiprid B-2 2 s Acetamiprid
A-3 1 si Amitraz B-3 2 s Amitraz
A-4 1 si Avermectin B-4 2 si Avermectin
A-5 1 si Azadiractin B-5 2 s Azadiractin
A-6 1 si Beta-ciflutrind B-6 2 s Beta-ciflutrind
A-7 1 si Bifentrina B-7 2 si Bifentrina
A-8 1 si Buprofezina B-8 2 si Buprofezina
A-9 1 si Cartap B-9 2 s Cartap
A-10 1 si Clorantraniliprol B-10 2 s Clorantraniliprol
A-11 1 si Clorfenapir B-11 2 s Clorfenapir
A-12 1 si Clorpirifos B- 12 2 s Clorpirifos
A-13 1 si Clotianidind B-13 2 si Clotianidina
A-14 1 si Ciflutrina B-14 2 si Ciflutrina
A-15 1 si Cihalotrind B-15 2 si Cihalotrind
A-16 1 si Cipermetrina B- 16 2 s Cipermetrina
A-17 1 si Ciromazind B-17 2 si Ciromazind
A-18 1 si Deltametrind B-18 2 si Deltametrind
A-19 1 si Dieldrina B-19 2 si Dieldrind
A-20 1 si Dinotefuran B-20 2 si Dinotefuran
A-21 1 si Diofenolan B-21 2 si Diofenolan
A-22 1 si Emamectin B-22 2 si Emamectin
A-23 1 si Endosulfan B-23 2 si Endosulfan
A-24 1 si Esfenvalerat B-24 2 si Esfenvalerat
A-25 1 si Etiprol B-25 2 s Etiprol
A-26 1 si Fenotiocarb B-26 2 si Fenotiocarb
A-27 1 si Fenoxicarb B-27 2 si Fenoxicarb
A-28 1 si Fenvalerat B-28 2 si Fenvalerat
A-29 1 si Fipronil B-29 2 s Fipronil
A-30 1 si Flonicamida B-30 2 si Flonicamida
A-31 1 si Flubendiamida B-31 2 si Flubendiamida
A-32 1 si Flufenoxuron B-32 2 si Flufenoxuron
A-33 1 si Hexaflumuron B-33 2 si Hexaflumuron
A-34 1 si Hidrametilnon B-34 2 si Hidrametilnon
A-35 1 si Imidacloprid B-35 2 s Imidacloprid
A-36 1 si Indoxacarb B-36 2 si Indoxacarb
A-37 1 si Lambdacihalotrin B-37 2 si Lambdacihalotrina
A-38 1 si a B-38 2 si Lufenuron
A-39 1 si Lufenuron B-39 2 s Metaflumizon
A-40 1 si Metaflumizon B-40 2 si Metomil
A-41 1 si Metomil B-41 2 si Metopren
A-42 1 si Metopren B-42 2 s Metoxifenozida
A-43 1 si Metoxifenozida B-43 2 si Nitenpiram
A-44 1 si Nitenpiram B-44 2 si Nitiazinad
A-45 1 si Nitiazinad B-45 2 si Novaluron
A-46 1 si Novaluron B-46 2 si Oxamil
A-47 1 si Oxamil B-47 2 si Pimetrozina
A-48 1 si Pimetrozina B-48 2 si Piretrina
A-49 1 si Piretrina B-49 2 si Piridaben
A-50 1 s Piridaben B-50 2 si Piridalil
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Nr. Nr. si Agent de Nr. Nr. si Agent de combatere a
amestec. comp. combatere a amestec. comp. déunitorilor
daunatorilor nevertebrati
nevertebrati
A-51 1 si Piridalil B-51 2 si Piriproxifen
A-52 1 si Piriproxifen B-52 2 si Rianodind
A-53 1 si Rianodina B-53 2 si Spinetoram
A-54 1 si Spinetoram B-54 2 s Spinosad
A-55 1 si Spinosad B-55 2 s Spiridiclofen
A-56 1 si Spiridiclofen B-56 2 s Spiromezifen
A-57 1 si Spiromezifen B-57 2 si Tebufenozida
A-58 1 si Tebufenozida B-58 2 s Tiacloprid
A-59 1 si Tiacloprid B-59 2 s Tiametoxam
A-60 1 si Tiametoxam B-60 2 si Tiodicarb
A-61 1 si Tiodicarb B-61 2 si Tiosultap-sodiu
A-62 1 si Tiosultap-sodiu B-62 2 si Tralometrind
A-63 1 si Tralometrind B-63 2 si Triazamat
A-64 1 si Triazamat B-64 2 si Triflumuron
A-65 1 si Triflumuron B-65 2 s Bacillus thuringiensis
A-66 1 si Bacillus B-66 2 si Bacillus thuringiensis
thuringiensis deltaendotoxina
A-67 1 si Bacillus B-67 2 si NPV (ex., Gemstar)
C-1 101 si thuringiensis D-1 104 si Abamectin
C-2 101 si deltaendotoxina D-2 104 s Acetamiprid
C-3 101 si NPV (ex., D-3 104 si Amitraz
C4 101 si Gemstar) D-4 104 si Avermectin
C-5 101 si Abamectin D-5 104 si Azadiractin
C-6 101 si Acetamiprid D-6 104 si Betaciflutrind
C-7 101 si Amitraz D-7 104 si Bifentrina
C-8 101 si Avermectin D-8 104 si Buprofezina
C9 101 si Azadiractin D-9 104 si Cartap
C-10 101 si Beta-iflutrina D-10 104 s Clorantraniliprol
C-11 101 si Bifentrina D-11 104 si Clorfenapir
C-12 101 si Buprofezina D-12 104 s Clorpirifos
C-13 101 si Cartap D-13 104 si Clotianidind
C-14 101 si Clorantraniliprol D-14 104 si Ciflutrina
C-15 101 si Clorfenapir D-15 104 si Cihalotrind
C-16 101 si Clorpirifos D- 16 104 s Cipermetrina
C-17 101 si Clotianidind D-17 104 si Ciromazind
C-18 101 si Ciflutrinad D-18 104 si Deltametrind
C-19 101 si Cihalotrind D-19 104 si Dieldrina
C-20 101 si Cipermetrind D-20 104 si Dinotefuran
C-21 101 si Ciromazina D-21 104 si Diofenolan
C-22 101 si Deltametrind D-22 104 si Emamectin
C-23 101 si Dieldrina D-23 104 si Endosulfan
C-24 101 si Dinotefuran D-24 104 s Esfenvalerat
C-25 101 si Diofenolan D-25 104 si Etiprol
C-26 101 si Emamectin D-26 104 s Fenotiocarb
C-27 101 si Endosulfan D-27 104 s Fenoxicarb
C-28 101 si Esfenvalerat D-28 104 si Fenvalerat
C-29 101 si Etiprol D-29 104 s Fipronil
C-30 101 si Fenotiocarb D-30 104 si Flonicamida
C-31 101 si Fenoxicarb D-31 104 si Flubendiamida
C-32 101 si Fenvalerat D-32 104 si Flufenoxuron
C-33 101 si Fipronil D-33 104 si Hexaflumuron
C-34 101 si Flonicamida D-34 104 si Hidrametilnon
C-35 101 si Flubendiamidd D-35 104 s Imidacloprid
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Nr. Nr. si Agent de Nr. Nr. si Agent de combatere a

amestec. comp. combatere a amestec. comp. déunitorilor
daunatorilor nevertebrati
nevertebrati

C-36 101 si Flufenoxuron D-36 104 si Indoxacarb

C-37 101 si Hexaflumuron D-37 104 si Lambda-cihalotrind

C-38 101 si Hidrametilnon D-38 104 si Lufenuron

C-39 101 si Imidacloprid D-39 104 s Metaflumizon

C-40 101 si Indoxacarb D-40 104 s Metomil

C-41 101 si Lambda- D-41 104 s Metopren

C-42 101 si cihalotrind D-42 104 si Metoxifenozida

C-43 101 si Lufenuron D-43 104 s Nitenpiram

C-44 101 si Metaflumizon D-44 104 si Nitiazinad

C-45 101 si Metomil D-45 104 si Novaluron

C-46 101 si Metopren D-46 104 si Oxamil

C-47 101 si Metoxifenozida D-47 104 si Pimetrozina

C-48 101 si Nitenpiram D-48 104 si Piretrina

C-49 101 si Nitiazina D-49 104 si Piridaben

C-50 101 si Novaluron D-50 104 si Piridalil

C-51 101 si Oxamil D-51 104 s Piriproxifen

C-52 101 si Pimetrozina D-52 104 si Rianodind

C-53 101 si Piretrind D-53 104 s Spinetoram

C-54 101 si Piridaben D-54 104 si Spinosad

C-55 101 si Piridalil D-55 104 si Spiridiclofen

C-56 101 si Piriproxifen D-56 104 si Spiromezifen

C-57 101 si Rianodind D-57 104 si Tebufenozida

C-58 101 si Spinetoram D-58 104 si Tiacloprid

C-59 101 si Spinosad D-59 104 si Tiametoxam

C-60 101 si Spiridiclofen D-60 104 si Tiodicarb

C-61 101 si Spiromezifen D-61 104 si Tiosultap-sodiu

C-62 101 si Tebufenozida D-62 104 si Tralometrind

C-63 101 si Tiacloprid D-63 104 si Triazamat

C-64 101 si Tiametoxam D-64 104 si Triflumuron

C-65 101 si Tiodicarb D-65 104 s Bacillus thuringiensis

C-66 101 si Tiosultap-sodiu D-66 104 si Delta-endotoxina de
Tralometrind Bacillus thuringiensis

C-67 101 si Triazamat D-67 104 si NPV (ex., Gemstar)

E-1 8 si Triflumuron F-1 10 si Abamectin

E-2 8 si Bacillus F-2 10 si Acetamiprid

E-3 8 si thuringiensis F-3 10 si Amitraz

E-4 8 si Delta-endotoxina F-4 10 si Avermectin

E-5 8 si de Bacillus F-5 10 si Azadiractin

E-6 8 si thuringiensis F-6 10 si Beta-ciflutrina

E-7 8 si NPV (ex., F-7 10 si Bifentrina

E-8 8 si Gemstar) F-8 10 s Buprofezina

E-9 8 si Abamectin F-9 10 s Cartap

E-10 8 si Acetamiprid F-10 10 s Clorantraniliprol

E-11 8 si Amitraz F-11 10 s Clorfenapir

E- 12 8 si Avermectin F- 12 10 s Clorpirifos

E-13 8 si Azadiractin F-13 10 si Clotianidind

E-14 8 si Beta-ciflutrind F-14 10 s Ciflutrina

E-15 8 si Bifentrina F-15 10 si Cihalotrind

E- 16 8 si Buprofezina F- 16 10 si Cipermetrina

E-17 8 si Cartap F-17 10 si Ciromazind

E-18 8 si Clorantraniliprol F-18 10 si Deltametrind

E-19 8 si Clorfenapir F-19 10 si Dieldrind

E-20 8 s Clorpirifos F-20 10 si Dinotefuran
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Nr. Nr. si Agent de Nr. Nr. si Agent de combatere a
amestec. comp. combatere a amestec. comp. déunitorilor
daunatorilor nevertebrati
nevertebrati
E-21 8 si Clotianidina F-21 10 si Diofenolan
E-22 8 si Ciflutrina F-22 10 si Emamectin
E-23 8 si Cihalotrina F-23 10 si Endosulfan
E-24 8 si Cipermetrina F-24 10 s Esfenvalerat
E-25 8 si Ciromazind E-25 10 s Etiprol
E-26 8 si Deltametrind F-26 10 s Fenotiocarb
E-27 8 si Dieldrina E-27 10 si Fenoxicarb
E-28 8 si Dinotefuran F-28 10 s Fenvalerat
E-29 8 si Diofenolan F-29 10 s Fipronil
E-30 8 si Emamectin F-30 10 si Flonicamida
E-31 8 si Endosulfan F-31 10 si Flubendiamida
E-32 8 si Esfenvalerat F-32 10 si Flufenoxuron
E-33 8 si Etiprol F-33 10 s Hexaflumuron
E-34 8 si Fenotiocarb F-34 10 si Hidrametilnon
E-35 8 si Fenoxicarb E-35 10 s Imidacloprid
E-36 8 si Fenvalerat F-36 10 si Indoxacarb
E-37 8 si Fipronil F-37 10 si Lambda-cihalotrind
E-38 8 si Flonicamida F-38 10 si Lufenuron
E-39 8 si Flubendiamida F-39 10 si Metaflumizon
E-40 8 si Flufenoxuron F-40 10 si Metomil
E-41 8 si Hexaflumuron F-41 10 si Metopren
E-42 8 si Hidrametilnon F-42 10 si Metoxifenozida
E-43 8 si Imidacloprid F-43 10 s Nitenpiram
E-44 8 si Indoxacarb F-44 10 si Nitiazina
E-45 8 si Lambda- F-45 10 si Novaluron
E-46 8 si cihalotrind F-46 10 si Oxamil
E-47 8 si Lufenuron F-47 10 si Pimetrozina
E-48 8 si Metaflumizon F-48 10 si Piretrina
E-49 8 si Metomil F-49 10 si Piridaben
E-50 8 si Metopren F-50 10 si Piridalil
E-51 8 si Metoxifenozida F-51 10 s Piriproxifen
E-52 8 si Nitenpiram F-52 10 si Rianodind
E-53 8 si Nitiazind F-53 10 s Spinetoram
E-54 8 si Novaluron F-54 10 si Spinosad
E-55 8 si Oxamil E-55 10 s Spiridiclofen
E-56 8 si Pimetrozind F-56 10 s Spiromezifen
E-57 8 si Piretrina F-57 10 si Tebufenozida
E-58 8 si Piridaben F-58 10 s Tiacloprid
E-59 8 si Piridalil F-59 10 si Tiametoxam
E-60 8 si Piriproxifen F-60 10 si Tiodicarb
E-61 8 si Rianodind F-61 10 s Tiosultap-sodiu
E-62 8 si Spinetoram F-62 10 si Tralometrina
E-63 8 si Spinosad F-63 10 si Triazamat
E-64 8 si Spiridiclofen F-64 10 s Triflumuron
E-65 8 si Spiromezifen F-65 10 s Bacillus thuringiensis
E-66 8 si Tebufenozida F-66 10 s Bacillus thuringiensis
Tiacloprid delta-endotoxind
E-67 8 si Tiametoxam F-67 10 si NPV (ex., Gemstar)
G-1 41 si Tiodicarb H-1 51 si Abamectin
G-2 41 si Tiosultap-sodiu H-2 51 si Acetamiprid
G-3 41 si Tralometrind H-3 51 si Amitraz
G4 41 si Triazamat H-4 51 si Avermectin
G-5 41 s Triflumuron H-5 51 si Azadiractin
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Nr. Nr. si Agent de Nr. Nr. si Agent de combatere a
amestec. comp. combatere a amestec. comp. déunitorilor

daunatorilor nevertebrati

nevertebrati
G-6 41 si Bacillus H-6 51 si Beta-ciflutrina
G-7 41 si thuringiensis H-7 51 si Bifentrina
G-8 41 si Bacillus H-8 51 si Buprofezina
G-9 41 si thuringiensis H-9 51 s Cartap
G-10 41 si delta-endotoxina H-10 51 s Clorantraniliprol
G-11 41 si NPV (ex., H-11 51 s Clorfenapir
G-12 41 si Gemstar) H- 12 51 si Clorpirifos
G-13 41 si Abamectin H-13 51 s Clotianidind
G-14 41 si Acetamiprid H-14 51 s Ciflutrind
G-15 41 si Amitraz H-15 51 si Cihalotrind
G- 16 41 si Avermectin H- 16 51 si Cipermetrina
G-17 41 si Azadiractin H-17 51 si Ciromazind
G-18 41 si Beta-ciflutrina H-18 51 si Deltametrinad
G-19 41 si Bifentrina H-19 51 si Dieldrind
G-20 41 si Buprofezina H-20 51 si Dinotefuran
G-21 41 si Cartap H-21 51 s Diofenolan
G-22 41 si Clorantraniliprol H-22 51 si Emamectin
G-23 41 si Clorfenapir H-23 51 s Endosulfan
G-24 41 si Clorpirifos H-24 51 s Esfenvalerat
G-25 41 si Clotianidind H-25 51 si Etiprol
G-26 41 si Ciflutrina H-26 51 si Fenotiocarb
G-27 41 si Cihalotrind H-27 51 si Fenoxicarb
G-28 41 si Cipermetrina H-28 51 si Fenvalerat
G-29 41 si Ciromazind H-29 51 s Fipronil
G-30 41 si Deltametrind H-30 51 si Flonicamida
G-31 41 si Dieldrina H-31 51 si Flubendiamida
G-32 41 si Dinotefuran H-32 51 si Flufenoxuron
G-33 41 si Diofenolan H-33 51 si Hexaflumuron
G-34 41 si Emamectin H-34 51 si Hidrametilnon
G-35 41 si Endosulfan H-35 51 s Imidacloprid
G-36 41 si Esfenvalerat H-36 51 si Indoxacarb
G-37 41 si Etiprol H-37 51 si Lambda-cihalotrind
G-38 41 si Fenotiocarb H-38 51 si Lufenuron
G-39 41 si Fenoxicarb H-39 51 si Metaflumizon
G-40 41 si Fenvalerat H-40 51 si Metomil
G-41 41 si Fipronil H-41 51 s Metopren
G-42 41 si Flonicamida H-42 51 si Metoxifenozida
G-43 41 si Flubendiamida H-43 51 s Nitenpiram
G-44 41 si Flufenoxuron H-44 51 si Nitiazina
G-45 41 si Hexaflumuron H-45 51 si Novaluron
G-46 41 si Hidrametilnon H-46 51 si Oxamil
G-47 41 si Imidacloprid H-47 51 si Pimetrozina
G-48 41 si Indoxacarb H-48 51 si Piretrina
G-49 41 si Lambda- H-49 51 s Piridaben
G-50 41 si cihalotrind H-50 51 s Piridalil
G-51 41 si Lufenuron H-51 51 s Piriproxifen
G-52 41 si Metaflumizon H-52 51 s Rianodind
G-53 41 si Metomil H-53 51 si Spinetoram
G-54 41 si Metopren H-54 51 si Spinosad
G-55 41 si Metoxifenozida H-55 51 s Spiridiclofen
G-56 41 si Nitenpiram H-56 51 si Spiromezifen
G-57 41 si Nitiazina H-57 51 si Tebufenozida
G-58 41 si Novaluron H-58 51 s Tiacloprid
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Nr. Nr. si Agent de Nr. Nr. si Agent de combatere a
amestec. comp. combatere a amestec. comp. déunitorilor
daunatorilor nevertebrati
nevertebrati
G-59 41 si Oxamil H-59 51 si Tiametoxam
G-60 41 si Pimetrozina H-60 51 si Tiodicarb
G-61 41 si Piretrind H-61 51 s Tiosultap-sodiu
G-62 41 si Piridaben H-62 51 s Tralometrina
G-63 41 si Piridalil H-63 51 s Triazamat
G-64 41 si Piriproxifen H-64 51 s Triflumuron
G-65 41 si Rianodind H-65 51 s Bacillus thuringiensis
G-66 41 si Spinetoram H-66 51 s Delta-endotoxind de
Spinosad Bacillus thuringiensis
G-67 41 si Spiridiclofen H-67 51 si NPV (ex., Gemstar)
Spiromezifen
Tebufenozida
Tiacloprid
Tiametoxam
Tiodicarb
Tiosultap-sodiu
Tralometrind
Triazamat
Triflumuron
Bacillus
thuringiensis
Delta-endotoxind
de Bacillus
thuringiensis
NPV (ex.,
Gemstar)
Amestecurile specifice enumerate in Tabelul B de obicei combind un compus cu
Formula 1 si un alt agent de combatere a ddundtorilor nevertebrati in raporturile
specificate in Tabelul A.
Daunatorii nevertebrati sunt combdtuti in aplicatiile agronomice §i neagronomice prin
5 aplicarea unui sau mai multor compusi conform prezentei inventii, de obicei in forméa de o
compozitie, in cantitate biologic efectiva, habitatului daunatorilor, inclusiv la locul de
infestare agronomic si/sau neagronomic, pe suprafata ce urmeaza a fi protejatd, sau direct
daunitorilor care urmeaza a fi combatuti.
Astfel, prezenta inventie se referd la un procedeu pentru combaterea ddunitorilor

10 nevertebrati in aplicatiile agronomice si/sau neagronomice, care cuprinde contactul
daundtorului nevertebrat sau al habitatului lui cu o cantitate biologic efectivd de unul sau
mai multi compusi conform prezentei inventii, sau cu o compozitie ce contine cel putin
unul din acesti compusi, sau cu o compozitie ce contine cel putin unul din acesti compusi
si o cantitate biologic efectiva de cel putin un compus sau agent biologic activ aditional.

15  Exemple ale compozitiilor corespunzatoare ce contin un compus conform prezentei
inventii si o cantitate biologic efectiva de cel putin un compus sau agent biologic activ
aditional includ compozitiile granulare in care compusul activ aditional este prezent in
aceeasl granula cu compusul conform prezentei inventii sau in granule separate de cele
ale compusului conform prezentei inventii.

20 Contactul ddaunatorilor nevertebrati cu un compus sau o0 compozitie conform prezentei
inventii pentru protectia culturilor de cAmp realizeazd prin tratarea semintelor culturii
inainte de semanat, frunzisului (ex., frunzelor, tulpinii, florilor, fructelor) plantelor de
culturd sau solului sau altor medii de crestere inainte sau dupd ce planta a fost plantata.

Una din variantele de realizare a procedeului de contanct este pulverizarea. Alternativ,

25 o compozitie granulard ce contine un compus conform prezentei inventii poate fi aplicatd

pe frunzisul plantei sau in sol. Compusii conform prezentei inventii de asemenea pot fi
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utilizati efectiv prin absorbtia de catre plante, la contactul plantei cu o compozitie care
contine un compus conform prezentei inventii, prin impregnarea solului cu o solutie
lichida, o solutie granulard in sol, prin tratarea pepinierei sau printr-o baie de
transplanturi. De mentionat este o compozitie conform prezentei inventii sub forma de
solutie lichida cu care se impregneaza solul.

De asemenea de mentionat este un procedeu de combatere a daundtorilor nevertebrati
care cuprinde contactul ddunatorului nevertebrat sau al habitatului lui cu o cantitate
biologic efectivd de un compus conform prezentei inventii sau cu o compozitie ce contine
o cantitate biologic efectivda de un compus conform prezentei inventii. Suplimentar de
mentionat este un procedeu in care mediult este solul, iar compozitia este aplicatd in sol
prin impregnarea solului. Suplimentar de mentionat este cd compusii conform prezentei
inventii sunt de asemenea efectivi prin aplicare localizatd la locul infestdrii. Alte
procedee de contact curpind aplicarea unui compus sau a unei compozitii conform
prezentei inventii prin pulverizare cu actiune directd sau posterioard, solutii de pulverizare
aeriand, geluri, Ingragarea semintelor, microcapsulare, absorbtii sistematice, momeli,
fixarea etichetelor, pilule (cocolosi de mancare), pulverizatoare de aerosol, fumiganti,
aerosoli, prafuri si multe altele.

Una din variantele de realizare a procedeului de contact este granula, bastonul sau
tableta de ingrasaminte artificiale dimensional stabild ce contine un compus sau o
compozitie conform prezentei inventii. Compusii conform prezentei inventii pot fi de
asemenea impregnati in materialele pentru confectionarea dispozitivelor pentru
combaterea nevertebratelor (ex., plasele pentru insecte). Compusii conform prezentei
inventii sunt de asemenea utili in tratamentul semintelor pentru protectia semintelor de
daunitorii nevertebrati. In contextul dezviluirii si revendicarilor prezentei inventii,
tratamentul semintelor inseamna contactul semintelor cu o cantitate biologic efectivd de
un compus conform prezentei inventii, care de obicei este preparat ca o compozitie
conform prezentei inventii. Acest tratament al semintelor protejeazd semintele de
daunatorii nevertebrati i, In general, poate de asemenea proteja radécinile si alte parti ale
plantei ce se afld in contact cu solul de exemplu ale rdsadului ce se dezvolta de la seminta
ce germineaza. Tratamentul semintelor poate de asemenea asigura protectia frunzisului
prin translocarea compusului conform prezentei inventii sau a celui de-al doilea
ingredient activ In planta ce se dezvoltd. Tratamentul semintelor poate fi aplicat tuturor
tipurilor de seminte, inclusiv celor de la care vor germina plantele genetic modificate
pentru a exprima caracteristici speciale. Exemplele reprezentative includ acele plante ce
exprima proteine toxice pentru daunatorii nevertebrati, cum ar fi toxina Bacillus
thuringiensis sau cele ce exprimad rezistentd erbicidd, cum ar fi glifosat acetiltransferaza,
care asigurd rezistentd la glifosat.

Unul din procedeele de tratament al semintelor este prin pulverizare sau stropire a
semintelor cu un compus conform prezentei inventii (ex., sub formid de compozitie
preparatd) Inainte de semdnarea semintelor. Compozitiile preparate pentru tratamentul
semintelor In general contin o substantd peliculogend sau un agent adeziv. De aceea, de
obicei o compozitic de Ingrasare a semintelor conform prezentei inventii contine o
cantitate biologic efectivd de un compus cu Formula 1, un N-oxid sau o sare a sa, §i 0
substantd peliculogend sau un agent adeziv. Semintele pot fi ingrdsate prin pulverizare cu
un concentrat de suspensie fluidd direct in razorul de seminte urmatd de uscarea
semintelor. Alternativ, semintele pot fi pulverizate cu alte tipuri de preparate, cum ar fi
prafurile umectate, solutiile, suspoemulsiile, concentratele emulsionabile si emulsiile n
apa. Acest procedeu este In special util pentru aplicarea peliculei pe seminte. Diverse
magini §i procedee sunt la dispozitia unui specialist in domeniu. Procedeele utile includ
acelea enumerate in P. Kosters si altii, Seed Treatment: Progress si Prospects, 1994
BCPC Mongraph No. 57, si referintele specificate in ea.

Semintele tratate de obicei contin un compus conform prezentei inventii in cantitati
cuprinse intre aproximativ 0.1 g si 1 kg la 100 kg de seminte (ex., de la aproximativ
0.0001 pand 1% din greutatea semintelor 1nainte de tratament). O suspensie fluidd
preparatd pentru tratamentul semintelor de obicei contine de la aproximativ 0.5 pana la
aproximativ 70% ingredient activ, de la aproximativ 0.5 pana la aproximativ 30% adeziv
peliculogen, de la aproximativ 0.5 pand la aproximativ 20% dispersant, de la 0 pana la
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aproximativ 5% Ingrosétor, de la 0 pand la aproximativ 5% pigment si/sau colorant, de la
0 pand la aproximativ 2% antispumant, de la 0 pand la aproximativ 1% conservant, si de
la 0 pand la aproximativ 75% de diluant lichid volatil. Compusii conform prezentei
inventii pot fi incorporati intr-o compozitie de momeald care se consuma de citre
daunitorii nevertebrati sau este folositd cu un dispozitiv, cum ar fi capcana, statia de
momeald, §i altele asemenea. Aceastd compozitic de momeald poate fi sub formad de
granule care contin (a) ingrediente active, i anume o cantitate biologic activa de un
compus cu Formula 1, un N-oxid, sau sare a sa; (b) una sau mai multe substante nutritive,
(c) optional un atractant, i (d) optional unul sau mai multi umectanti. De mentionat sunt
granulele sau compozitiile de momeald care contin intre aproximativ 0.001-5% ingredient
activ, aproximativ 40-99% substantd nutritivd si/sau atractant; §i optional aproximativ
0,05-10% umectanti; care sunt efective in combaterea daundtorilor nevertebrati de sol in
raporturi de aplicare foarte joase, in particular in doze de ingredient activ care sunt letale
mai degrabd prin ingestie decat prin contact direct. Unele substante nutritive vor functiona
atat In calitate de sursa de hrand cat si in calitate de atractant. Substantele nutritive includ
carbohidratii, proteinele si lipidele. Exemple de substante nutritive sunt fdina vegetals,
zaharul, amidonul, grasimea animald, uleiul vegetal, extractele de drojdie si laptele uscat.
Exemple de atractanti sunt agentii mirositori §i aromatizatori, cum ar fi extractele de
plante sau fructe, parfumul, sau alt component animal sau vegetal, feromonii sau alti
agenti cunoscuti sd atragd un daunator nevertebrat-tintd. Exemple de umectanti, in special
agenti de retinere a umiditatii, sunt glicolii §i alti polioli, glicerina si sorbitolul.

De mentionat este o compozitie de momeald (si un procedeu cu utilizarea acestei
compozitii de momeald) folositd pentru combaterea cel putin a unui daundtor nevertebrat
selectat din grupa constituitd din furnici, termite si gandaci de bucdtarie. Un dispozitiv
pentru combaterea daundtorilor nevertebrati poate contine prezenta compozitie de
momeald §iun corp prevazut pentru plasarea compozitiei de momeald, care are cel putin
un orificiu executat de marimea care sd permitd trecerea daundtorului nevertebrat prin el
si accesul la compozitia de momeald dintr-un loc din afara corpului, si 1n care corpul este
prevazut suplimentar sd fie amplasat In sau aproape de locul de activitate posibila sau
cunoscuta a daundtorului nevertebrat.

Compusii prezentei inventii pot fi aplicati fard adjuvanti, dar cel mai frecvent aplicabil
este un preparat care include unul sau mai multe ingrediente active cu purtdtori, diluanti si
agenti activi de suprafata utili si posibili de combinat cu un produs alimentar In functie de
utilizarea prevazutd. Unul din procedeele de aplicare cuprinde pulverizarea unei dispersii
apoase sau solutii de ulei rafinat de un compus conform prezentei inventii. Combinatiile
cu uleiuri pulverizabile, concentratiile de uleiuri pulverizabile, agentii adezivi, adjuvantii,
alti solventi, si sinergisti, cum ar fi butoxidul de piperonil adeseori sporesc eficacitatea
compusilor. Pentru utilizarile neagronomice aceste solutii de pulverizare pot fi aplicate
din containere pulverizatoare, cum ar fi o cutie de tinichea, o butelie sau alt container fie
prin intermediul unei pompe, fie prin degajarea lor dintr-un container sub presiune, ex. o
cutie de tinichea cu solutie de aerosol sub presiune. Aceste compozitii de pulverizare pot
avea diverse forme, de exemplu, acrosoli, spume, fumuri sau ceatd. Aceste compozitii de
pulverizare pot include suplimentar substante explozive, spumanti, etc. dupd caz. De
mentionat este 0 compozitie de pulverizare care contine o cantitate biologic efectiva de un
compus sau o compozitie conform prezentei inventii §i un purtator. Una din variantele de
realizare a acestei compozitii de pulverizare contine o cantitate biologic efectivd de un
compus sau o compozitie conform prezentei inventii si o substanta exploziva. Substantele
explozive reprezentante includ, dar nu sunt limitate la, metan, etan, propan, butan,
izobutan, butend, pentan, izopentan, neopentan, pentend, hidrofluorocarboni,
clorofluoroacarboni, dimetil eter si amestecurile celor mentionate.

De mentionat este o compozitie de pulverizare (si un procedeu cu utilizarea acestei
compozitii pentru pulverizare dintr-un container pulverizator) folosita pentru combaterea
déundtorilor nevertebrati selectati din grupa constituitd din tantari, musculite, paduchi
negri, musculite de toamnd, tdunii-renilor, tdunii-cailor, viespi, gadrgauni, cédpuse,
paianjeni, furnici, tantari mici si altele asemenea, individual sau in combinatie.

Aplicdrile neagronomice se referd la protectia animalelor, in special a celor vertebrate,
mai special a vertebratelor homeoterme (ex., mamiferele sau pasarile), In particular a
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mamiferelor de ddunatorii nevertebrati paraziti prin administrarea unei cantitati efective
din punct de vedere parazit (in special biologic efectiva) de un compus conform prezentei
inventii, de obicei In forma de o compozitie preparatd pentru uz veterinar, animalului care
urmeaza a fi protejat. De aceea de mentionat este un procedeu de protectie a animalului
care cuprinde administrarea a unei cantitati efective din punct de vedere parazit a unui
compus conform prezentei inventii.

in contextul dezviluirii si revendicirilor prezentei inventii termenii "paraziticid" si
"paraziticide" se referd la efectele vizibile asupra daundtorilor nevertebrati paraziti pentru
asigurarea protectiei animalului de daundtor. Efectele paraziticide de obicei se referd la
diminuarea aparitiei sau a activitatii ddundtorului nevertebrat parazit-tintd. Aceste efecte
asupra daundtorilor includ necroza, moartea, cresterea intarziatd, mobilitatea scazutd sau
abilitatea scazutd de a ramane pe sau in animalul-gazda, hranirea redusd sau inhibarea
reproducerii. Aceste efecte asupra daunatorilor nevertebrati paraziti asigurd combaterea
(inclusiv prevenirea, reducerea sau elimenarea) infestdrii sau infectdrii parazite a
animalului. Exemple de daundtori nevertebrati paraziti combatuti prin administrarea unei
cantitati paraziticid efective de un compus conform prezentei inventii animalului care
urmeaza a fi protejat includ ectoparazitii (artropodele, acarienii, etc.) si endoparazitii
(helmintii, ex., nematozii, trematodele, cestodele, acantocefalii, etc.). In special, compusii
conform prezentei inventii sunt efectivi impotriva ectoparazitilor, inclusiv: mustele, cum
ar fi Haematobia (Lyperosia) irritans, Stomoxys calcitrans, Simulium sp., Glossina sp.,
Hydrotaea irritans, Musca autumnalis, Musca domestica, Morellia simplex, Tabanus sp.,
Hypoderma bovis, Hypoderma lineatum, Lucilia sericata, Lucilia Cuprina, Calliphora
sp., Protophormia sp., Oestrus ovis, Culicoides sp., Hippobosca equine, Gastrophilus
instestinalis, Gastrophilus haemorrhoidalis $i Gastrophilus naslis; paduchii, cum ar fi
Bovicola (Damalinia) bovis, Bovicola equi, Haematopinus asini, Felicola subrostratus,
Heterodoxus spiniger, Lignonathus setosus si Trichodectes canis; cépusele-oilor, cum ar
fi Melophagus ovinus; cépusele, cum ar fi Psoroptes sp., Sarcoptes scabei, Chorioptes
bovis, Demodex equi, Cheyletiella sp., Notoedres cati, Trombicula sp. si Otodectes
cyanotis; capuse, cum ar fi sp. Ixodes sp., Boophilus sp., Rhipicephalus sp., Amblyomma
sp., Dermacentor sp., Hyalomma sp. si Haemaphysalis sp.; puricii, cum ar fi
Ctenocephalides felis (puricele-de-pisica) si Ctenocephalides canis (puricele-de-caine).

Aplicatiile neagronomice in sectorul veterinar se efectueazd prin mijloace
conventionale, cum ar fi administrarea enterald in forma, de exemplu, de tablete, capsule,
bauturi, preparate de imbibare, granule, paste, boluri, procedee de hranire, supozitoare;
sau prin administrare parenterald, cum ar fi injectarea (inclusiv intramusculard,
subcutanata, intravenoasd, intraperitoneald), implanturi; prin administrare nazald; prin
administrare locald, de exemplu prin imersiune sau scufundare, pulverizare, spilare,
pulverizarea prafului sau aplicarea pe o suprafatd mica a animalului, si prin articole, cum
ar fi zgarzile, cerceii, benzile pentru coadd, benzile pentru membre sau cépestre ce contin
compusi sau compozitii conform prezentei inventii. De obicei o compozitie paraziticida
conform prezentei inventii contine un amestec de un compus cu Formula 1, un N-oxid sau
o sare a sa, cu unul sau mai multi purtdtori acceptabili din punct de vedere farmaceutic
sau veterinar ce contin excipienti i substante auxiliare selectate in dependenta de calea de
administrare aleasd (ex., administrare orald, locald sau parenterald, cum ar fi injectarea) si
in conformitate cu practica uzuald. Suplimentar, un purtitor potrivit este selectat in
din aga considerente, cum ar fi stabilitatea relativa la pH si gradul de umiditate. De aceea
de mentionat este compozitia pentru protectia animalelor de ddundtorii nevertebrati
paraziti ce contine o cantitate paraziticid efectivdi de un compus conform prezentei
inventii §i cel putin un purtitor. Pentru administrare parenterald, inclusiv prin injectare
intravenoasd, intramusculara si subcutanatd, un compus conform prezentei inventii poate
fi preparat sub forma de suspensie, solutie sau emulsie in agenti purtdtori uleiosi sau
aposi, si poate contine substante complimentare, cum ar fi agentii de suspensie si/sau
dispersanti, stabilizatori si/sau dispersanti. Compozitiile farmaceutice pentru injectare
includ solutiile apoase cu forme solubile 1n apd ale ingredientelor active (ex., o sare a
unui compus activ), de preferintd solutii-tampon fiziologic compatibile ce contin alti
excipienti si substante auxiliare cunoscute in domeniul prepararii farmaceutice.
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Pentru administrare orald, inclusiv in solutii (in forma cea mai potrivitd pentru
absorbtie), emulsii, suspensii, pastile, geluri, capsule, tablete, prafuri in pastile, granule,
blocuri de retinere a rumenului i nutret/apd/bulgare de sare, un compus conform
prezentei inventii poate fi preparat cu lianti/agenti de umpluturad cunoscuti in domeniu ca
potriviti pentru compozitiile administrate oral, cum ar fi zaharozele (ex., lactoza,
zaharozd, manitd, sorbitol), amidonul (ex., amidon de porumb, amidon de grau, amidon
de orez, amidon de cartofi), celuloza si derivatii ei (ex., metilceluloza,
carboximetilceluloza, etilhidroxiceluloza), derivatii de proteind (ex., zeind, gelatind) si
polimerii sintetici (ex., alcool polivinilic, polivinilpirolidond). Dacé se doreste, lubrifianti
(ex., stearat de magneziu ), agenti de dezintegrare (ex., polivinilpirolidinond reticulatd,
gelozd, acid alginic) si coloranti sau pigmenti pot fi addugati. Pastele si gelurile deseori de
asemenea contin adezivi (ex., acacia, acid alginic, bentonitd, celuloza, gumd xantan,
alumosilicat de magneziu coloidal) pentru a ajuta mentinerea compozitiei in contact cu
cavitatea bucala si ca aceasta sa nu fie usor varsata.

Daca compozitiile paraziticide sunt in forma de nutreturi combinate, un purtdtor este,
de obicei, selectat din nutreturi de inaltd calitate, cereale de nutret sau concentrate de
proteine. Aceste compozifii ce confin nutreturi combinate pot, suplimentar la
ingredientele paraziticide active, contine aditivi ce mentin sanitatea §i cresterea
animalelor, Imbunititesc calitatea cdrnii animalelor destinate tdierii sau sunt altfel
folositoare pentru cresterea animalelor. Acesti aditivi pot include, de exemplu, vitamine,
antibiotice, preparate chimioterapeutice, bacteriostatice, fungistatice, coccidiostatice si
hormoni.

Compusii conform prezentei inventii s-au adeverit a avea proprietati favorabile
farmacocinetice si farmacodinamice in urma administrarii sistematice orale si ingestiei.
Astfel, dupd ce concentratele paraziticid efective ale compusilor conform prezentei
inventii nimeresc in sdnge, acestea protejeaza animalul tratat de asa daundtori, cum ar fi
puricii, capusele si paduchhi. De aceea de mentionat este o compozitie pentru protectia
animalelor de daundtorii nevertebrati paraziti administratd oral (ex., suplimentar la
cantitatea paraziticid efectivdi de un compus conform inventiei, unul sau mai multi
purtatori sunt selectati din lianti si agenti de umplutura potriviti pentru administrare orald
si purtatori de nutreturi combinate).

Preparatele pentru administrare locala sunt de obicei sub formd de praf, cremad,
suspensie, solutie de pulverizare, emulsie, spumad, pastd, aerosol, unguent, alifie sau gel.
in special preparatul folosit local reprezintd o solutie solubila in api, care poate fi sub
forma de concentrat ce se dilueaza inainte de utilizare. Compozitiile paraziticide potrivite
pentru administrare locald de obicel contin un compus conform prezentei inventii i unul
sau mai multi purtitori potriviti pentru folosire locald. In aplicatiile locale ale compozitiei
paraziticide exteriorului unui animal ca linie sau punct (ex. tratament "exact"), se agteaptd
cd ingredientul activ se va stramuta pe suprafata animalului pentru a acoperi cea mai
mare sau chiar toatd suprafata exterioara. Ca urmare, animalul tratat este in special
protejat de la ddundtorii nevertebrati, care se hranesc cu epiderma animalului, cum ar fi
capusele, puricii si paduchii. De aceea preparatele pentru administrare locald deseori
contin cel putin un solvent pentru facilitarea transportului ingredientului activ pe picle
si/sau patrunderea in epiderma animalului. Solventii folositi uzual ca purtatori in aceste
preparate includ glicol propilene, parafine, substante aromatice, esteri, cum ar fi miristatul
de izopropil, glicol eteri, si alcooli, cum ar fi etanolul i n-propanolul.

Rata de aplicare necesard pentru combaterea efectivad (ex. "cantitate biologic efectiva
") va depinde de asa factori ca speciile nevertebratelor care vor fi combdtuti, ciclul de
viatd a ddunatorului, stadiul de viatd, marimea lui, localizarea, anotimpul, planta-gazda
sau animalul-gazdd, comportamentul de hranire, comportamentul de imperechere,
umiditatea mediului, temperatura si altele asemenea. In circumstante normale, normele de
aplicare de aproximativ 0.01 panad la 2 kg de ingrediente active per hectar sunt suficiente
pentru combaterea ddundtorilor in ecosistemele agronomice, dar cel putin 0.0001
kg/hectar poate fi suficient sau cel mult 8 kg/hectar poate fi necesar. Pentru aplicatiile
neagronomice, normele efective de folosire vor varia de la aproximativ 1.0 pand la
aproximativ 50 mg/ metru pdtrat, dar cel putin 0.1 mg/ metru pétrat poate fi suficient sau
cel mult 150 mg/ metru patrat poate fi necesar. Un specialist in domeniu va determina
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usor cantitatea biologic efectivd necesara pentru atingerea nivelului dorit de combatere a
daunatorilor nevertebrati.

In general pentru utilizare veterinara, un compus cu Formula 1, un N-oxid sau o sare a
sa, este administrat in cantitati paraziticid efective animalului care urmeaza a fi protejat
de ddunatori nevertebrati paraziti. Cantitatea paraziticid efectiva este cantitatea
ingredientului activ necesar pentru obtinerea efectului observabil de diminuare a aparitiei
sau activitdtii daundtorului nevertebrat parazit-tintd. Un specialist in domeniu va
recunoaste cd doza paraziticid efectiva poate varia pentru diversi compusi si compozitii
conform prezentei inventii, efectul paraziticid dorit si duratd, speciile daunatorilor
nevertebrati-tintd, animalul care urmeazd a fi protejat, modul de aplicare si altele
asemenea, iar cantitatea necesard pentru a obtine un anumit rezultat poate fi determinatd
prin experiente simple.

Pentru administrare orald animalelor homeoterme, doza zilnica de un compus conform
prezentei inventii de obicei variaza intre de la aproximativ 0.01 mg/kg pana la
aproximativ 100 mg/kg, in special de la aproximativ 0.5 mg/kg pand la aproximativ 100
mg/kg, de greutatea corpului animalului. Pentru administrare locald (ex., dermicd),
lichidele si solutiile de pulverizare de obicei contin de la aproximativ 0.5 ppm péna la
aproximativ 5000 ppm, in special de la aproximativ 1 ppm pand la aproximativ 3000
ppm de compus conform prezentei inventii.

Urmatoarele abrevieri sunt folosite in Tabelele de Indexuri A-C de mai jos: i — izo, t —
tert, ¢ — ciclo, Me — metil, Et — etil, c-Pr — ciclopropil si -Bu — tert-butil, Naphthyl —
naftalenil, (R) sau (S) — chiralitate absolutd a centrului de carbon asimetric, "Ex." —
"Exemplu" si este urmatd de un numdr ce indicd care exemplu al compusului este
preparat. In Tabelul de Indexuri A, (R®),, se refera la combinatia de (R), cu exemple de
CR” pentru B!, B* si B.

TABELUL DE INDEXURI A

in care m reprezintd 1, 2, 3, 4 sau 5.
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* Vezi Tabelul de Indexuri D pentru datele '"H RMN

TABELUL DE INDEXURI D

Nr. compus Datele 'H RMN (solutie in CDCl; daca nu este specificat)

3 88,67(d, 1H), 8,06 (d, 1H) 7,66...7,45 (m, 7H), 7,39 (d, 1H), 7,29 (d,

1H), 6,78 (br s 1H), 4,19 (d, 1H), 4,15 (m, 2H), 3,88 (d, 1H).

4 58,82 (d, 1H), 8,50 (d, 1H) 8,35 (d, 1H), 7,71...7,44 (m, 11H), 7,35 (d, 1H) 7,20
(dd, 1H), 4,83 (d, 2H), 4,25 (d, 1H), 3,95 (d, 1H).

5 68,78 (d, 1H) 8,27 (d, 1H) 7,64...7,30 (m, 12H) 6,40 (br t 1H), 4,71 (d, 2H),
4,22 (d, 1H), 3,86 (d, 1H).

6 88,72 (d, 1H) 8,53 (d, 1H) 8,49 (dd, 1H), 8,18 (d, 1H), 7,72 (d, 1H), 7,60...7,52
(m, 4H), 7,45 (m, 2H), 7,36 (d, 1H), 7,27 (m, 1H), 6,93 (br t, 1H), 4,66 (d, 2H) 4,21 (d,
1H) 3,86 (d, 1H).

7 88,72 (d, 1H) 8,50 (d, 2H), 8,19 (d, 1H) 7,61...7,54 (m, 4H), 7,47 (m, 2H), 7,37
(d, 1H), 7,23 (d, 2H), 7,02 (br t, 1H), 4,66 (d, 2H), 4,22 (d, 1H), 3,86 (d, 1H).

9 58,88 (m, 1H) 7,83 (m, 1H), 7,66...7,40 (m, 7H), 4,27 (d, 1H), 3,92 (d, 1H),
3,80-3,66 51 3,09 (m, 2H), 3,22... 2,74 (s, 3H) 1,01 si 1,36 (t, 3H).

10 88,78 (d, 1H), 8,25 (d, 1H), 7,64...7,42 (m, 7H), 6,08 (br s, 1H), 4,24 (d, 1H),
3,88 (d, 1H), 3,58 (m, 2H), 1,31 (t. 3H).

11 68,92 (d, 1H), 8,63 (d, 1H), 8,17 (d, 1H), 7,74...7,53 (m, 7TH), 7,45 (t, 1H), 7,35
(d, 1H), 7,23 (dd, 1H), 5,33 (s, 2H), 4,29 (d, 1H), 3,92 (d, 1H), 3,43 (s, 3H).

12 88,77 (d, 1H), 8,21 (d, 1H), 7,63...7,55 (m, SH), 7,44 (d, 1H), 7,38 (d, 1H), 6,18
(br s 1H), 4,23 (d, 1H), 3,87 (d, 1H), 3,07 (d, 3H).

13 88,78 (d, 1H), 8,27 (d, 1H), 7,39...7,62 (m, H), 6,77 (br s 1H), 4,22 (d, 1H),
3,88 (d, 1H), 3,58 (q, 2H), 2,53 (t, 2H), 2,25 (s, 6H).

15 88,63 (dd, 1H), 8,00 (dd, 1H), 7,56 (s, 2H), 7,47...7,16 (m, 9H), 6,78 (dd, 1H),
5,34 (m, 1H), 4,14 (dd, 1H), 3,80 (dd, 1H), 1,60 (d, 3H).
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16 88,80 (d, 1H), 8,25 (d, 1H), 7,66...7,45 (m, 7H), 5,87 (d, 1H), 4,41 (m, 1H),
4,24 (d, 1H), 3,88 (d, 1H), 1,33 (d, 6H).

17 88,77 (d, 1H), 8,19 (dd, 1H), 7,63...7,30 (m, 12H), 6,30 (d, 1H), 5,44 (m, 1H),
4,22 (d, 1H), 3,86 (d, 1H), 1,67 (d, 1H).

18 88,60 (d, 1H), 8,27 (d, 1H), 7,67...7,45 (m, 7H), 6,15 (br t, 1H), 5,99 (m, 1H),
5,31 (d, 1H), 5,24 (d, 1H), 4,25 (d, 1H), 4,17 (m, 2H), 3,88 (d, 1H).

19 §8,77 (d, 1H), 8,24 (d, 1H), 7,64...7,56 (m, 4H), 7,50 (d, 1H), 7,46 (dd, 1H),
7,40 (d, 1H), 6,38 (br t, 1H), 4,33 (dd, 2H), 4,23 (d, 1H), 3,87 (d, 1H), 2,32 (t, 1H).

20 §8,82 (d, 1H), 8,29 (d, 1H), 7,67...7,45 (m, 7H), 6,14 (br s 1H), 4,26 (d, 1),
3,90 (d, 1H), 3,42 (dd, 2H), 1,12 (m, 1H), 0,59 (m, 2H), 0,32 (m, 2H).

21 58,82 (d, 1H), 8,50 (d, 1H),8,34 (d, 1H), 7,72 (dt, 1H), 7,67...7,57 (m, 6H), 7,50
(d, 1H), 7,45 (dd, 1H), 7,34 (d, 1H), 7,21 (dd, 1H), 5,45 (m, 1H), 4,26 (d, 1H), 3,90 (d,
1H), 1,66 (d, 3H).

22 58,85 (d, 1H), 8,51 (d, 1H), 8,36 (d, 1H), 7,72...7,57 (m, 4H), 7,51 (d, 1H), 7,45
(br t, 1H), 7,36 (d, 1H), 7,25 (s, 2H), 7,21 (dd, 1H), 7,07 (s, 1H), 4,85 (d, 1H), 4,22 (d,
1H), 3,94 (d, 1H), 2,38 (s, 6H).

23 58,81 (d, 1H), 8,51 (d, 1H), 8,37 (d, 1H), 7,78...7,46 (m, 9H), 7,36 (d, 1H), 7,22
(dd, 1H), 4,85 (d, 2H), 4,26 (d, 1H), 3,90 (d, 1H).

24 §8,83(d, 1H), 8,52 (d, 1H), 8,39 (d, 1H), 7,74...7,22 (m, H), 6,91 (dt, 1H), 4,87
(d, 2H), 4,27 (d, 1H), 3,90 (d, 1H).

25 58,83 (d, 1H), 8,51 (d, 1H), 8,37 (d, 1H), 7,73...7,41 (m, 10H), 7,37 (d, 1H),
7,22 (dd, 1H), 4,86 (d, 2H), 4,26 (d, 1H), 3,92 (d, 1H).

26 58,82 (d,1H), 8,52 (d, 1H), 8,38 (d, 1H), 7,76 (s, 2H), 7,74...7,59 (m, H), 7,52
(d, 1H), 7,44 (br t, 1H), 7,37 (d, 1H), 7,23 (dd, 1H), 4,87 (d, 2H), 4,26 (d, 1H), 3,90 (d,
1H).

27 §8,76 (d, 1H), 8,19 (dd, 1H), 7,87...7,36 (m, 14H), 6,46 (d, 1H), 5,59 (m, 1H),
4,20 (d, 1H), 3,84 (d, 1H), 1,73 (d, 3H).

28 58,77 (d, 1H), 8,23 (d, 2H), 8,14 (dd, 1H), 7,66...7,44 (m, OH), 6,45 (d, 1H),
5,47 (m, 1H), 4,24 (d, 1H), 3,88 (d, 1H), 1,66 (d, 3H).

29§ 8,80 (d, 1H), 8,28 (d, 1H), 7,66...7,37 (m, H), 6,99 (d, 1H), 5,87 (d, 1H), 4,24
(d, 1H), 3,88 (d, 1H), 380 (s, 3H).

30 58,76 (d, 1H), 8,14 (dd, 1H), 7,63...7,35 (m, 11H), 6,35 (d, 1H), 5,38 (m, 1H),
4,21 (d, 1H), 3,85 (d, 1H), 1,62 (d, 3H).

31 58,76 (d, 1H), 8,16 (dd, 1 H), 7,64...7,38 (m, 9H), 7,07 (d, 1H), 7,05 (d, 1),
6,30 (d, 1H), 5,41 (m, 1H), 4,22 (d, 1H), 3,86 (d, 1H), 1,64 (d, 3H).

32 58,81 (d, 1H), 8,26 (d, 1H), 7,67...7,45 (m, 7H), 5,78 (d, 1H), 4,26 (d, 1H), 4,25
(m, 1H), 3,88 (d, 1H), 1,63 (m, 2H), 1,30 (d, 3H), 1,04 (t, 3H).

33 58,81 (d, 1H), 8,26 (d, 1H), 7,67...7,45 (m, 7H), 5,78 (d, 1H), 4,26 (d, 1H), 4,25
(m, 1H), 3,88 (d, 1H), 1,63 (m, 2H), 1,30 (d, 3H), 1,04 (t, 3H).

34 §8,80(d, 1H), 8,26 (d, 1H), 7,68...7,46 (m, 7H), 5,80 (d, 1H), 4,26 (d, 1H), 4,23
(m, 1H), 3,88 (d, 1H), 1,24 (d, 3H), 1,01 (s, 9H).

35 58,65 (d, 1H), 8,08 (d, 1H), 7,55 (s, 2H), 7,52...7,44 (m, 7TH), 7,27 (d, 1H), 7,19
(d, 1H), 6,93 (br t, 1H), 4,16 (d, 1H), 3,81 (d, 1), 3,73 (s, br, 2H), 3,53 (m, 2H), 3,27 (br
s, 1H).

36 8,75 (d, 1H), 8,30 (d, 1H), 7,63...7,35 (m, 7TH), 6,69 (br s, 1H), 6,32 (br s, 1
H), 4,22 (d, 1H), 3,86 (d, 1H).

38 58,79 (m, 1H), 8,34 (d, 1H), 7,64...7,12 (m, 11H), 6,29 (dd, 1H), 5,50 (m, 1),
4,22 (d, 1H), 3,87 (d, 1H), 2,82 (m, 2H), 2,24 (m, 1H), 2,05 (m, 1H), 1,91 (m, 2H).

39 58,80 (d, 1H), 8,34 (d, 1H), 7,65...7,25 (m, H), 6,28 (d, 1H), 5,79 (q 1H), 4,24
(d, 1H), 3,87 (d, 1H), 3,92...3,07 (m, 2H), 2,77 (m, 1H), 1,99 (m, 1H).

40 58,81 (d, 1H), 8,37 (d, 1H), 7,67...7,26 (m, H), 6,26 (d, 1H), 5,80 (q, 1H), 4,24
(d, 1H), 3,88 (d, 1H), 3,09...2,93 (m, 2H), 2,79 (m, 1H), 1,99 (m, 1H).

41 58,82 (d, 1H), 8,30 (d, 1H), 7,67...7,46 (m, 7TH), 6,40 (br t, 1 H), 4,25 (d, 1H),
3,89 (d, 1H), 3,75 (q, 2H), 3,63 (dd, 2H), 3,39 (s, 3H).
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42 38,84 (d, 1H), 8,37 (d, 1H), 7,67...7,46 (m, 7TH), 6,53 (br t, 1 H), 4,33 (d, 2H),
4,29 (q, 2H), 4,26 (d, 1H), 3,90 (d, 1H), 1,34 (t, 3H).

43  DMSO- dg: 69,02 (t, 1H), 8,81 (d, 1H), 8,37 (d, 1H), 7,92 (d, 1H), 7,83 (t, 1H),
7,74...7,65 (m, 5SH), 4,58 (d, 1H), 4,54 (d, 1H), 4,02 (d, 2H).

44 DMSO- dg: 6 8,86 (d, 1H), 8,50 (d, 1H), 7,96...7,67 (m, 8H), 4,61 (aparent s,
2H), 3,64 (d, 2H).

45 DMSO- d¢ 6 10,44 (s, 1H), 10,10 (s, 1H), 8,86 (d, 1H), 8,46 (d, 1H), 7,98 (d,
1H), 7,90 (t, 1H), 7,76 (m, 5H), 4,63 (d, 1H), 4,59 (d, 1H), 2,04 (s, 3H).

46 5 10,45 (s, 1H), 8,80 (d, 1H), 8,24 (d, 1H), 7,95 (d, 1H), 7,85...7,63 (m, 7TH),
7,22 (t, 2H), 6,90 (d, 2H), 6,78 (t, 1H), 4,57 (aparent s, 2H).

47 58,83 (d, 1H), 8,33 (d, 1H), 7,69...7,46 (m, 9H), 6,54 (br s, 1H), 4,27 (d, 1H),
3,90 (d, 1H), 3,61 (q, 2H), 3,02 (t, 3H).

48 5 8,83 (d, 1H), 8,35 (d, 1H), 7,68...7,46 (m, 7H), 6,54 (d, 1H), 4,91 (m, 1H),
4,26 (d, 1H), 3,90 (d, 1H), 3,83 (s, 3H), 1,60 (d, 3H).

49 5 8,84 (d, 1H), 8,34 (d, 1H), 7,70...7,46 (m, 7H), 6,46 (d, 1H), 4,91 (dd, 1H),
4,26 (d, 1H), 3,90 (d, 1H), 3,83 (s, 3H), 2,36 (m, 1H), 1,10 (d, 3H), 0,99 (d, 3H).

50 DMSO- d¢ 6 8,79 (d, 1H), 8,71 (t, 1H), 8,19 (d, 1H), 8,08 (br s, 2H), 7,90 (d,
1H), 7,84 (dd,1 H), 7,73...7,66 (m, 4H), 7,62 (d, 1H), 4,54 (aparent s, 2H), 3,35 (m, 2H),
2,76 (m, 2H), 1,60 (m, 4H), 1,39 (m, 4H).

51 & 8,82 (d, 1H), 8,26 (d, 1H), 7,67...7,46 (m, 7H), 7,09 (m, 2H), 4,28 (d, 2H),
4,25 (d, 1H), 3,96 (m, 2H), 3,88 (d, 1H).

52 88,79 (d, 1H), 8,23 (d, 1H), 7,68...7,46 (m, 7H), 6,53 (br t, 1H), 4,46 (d, 2H),
4,26 (d, 1H), 3,89 (d, 1H).

53 88,83 (d, 1H), 8,42 (d, 1H), 8,18 (d, 1H), 7,73 (d, 1H), 7,70...7,55 (m, 7H), 7,50
(d, 1H), 7,46 (dd, 1H), 6,84 (dd, 1H), 6,80 (d, 1H), 4,26 (d, 1H), 3,90 (d, 1H),

101 39,24 (d, 1H), 8,75 (s, 1H), 8,52 (d, 1H), 8,45 (d, 1H), 7,82...7,70 (m, 3H), 7,64
(br s, 1H), 7,58 (s, 2H), 7,44 (t, 1H), 7,37 (d, 1H), 7,24 (dd, 1H), 4,87 (d, 2H).

102 89,63 (d, 1H), 9,04 (br t, 1H), 8,93 (d, 1H), 8,60 (d, 1H), 8,52 (s, 1H), 7,86 (dd,
1H), 7,74 (dd, 1H), 7,69 (dd, 1H), 7,57 (s, 2H), 7,46 (dd, 1H), 7,40 (d, 1H), 7,23 (dd, 1H),
4,85 (d, 2H), 4,31 (d, 1H), 3,94 (d, 1H).

105 & 10,17 (s, 1H), 8,64 (d, 1H), 8,53 (d, 1H), 8,22 (d, 1H), 7,90 (d, 1H), 7,73 (dt,
1H), 7,68 (br t, 1H), 7,59 (d, 1H), 7,56 (s, 2H), 7,46 (t, 1H), 7,37 (d, 1H), 7,24 (dd, 1H),
4,85 (d, 2H), 4,27 (d, 1H), 3,92 (d, 1H).

106 & 8,95 (dd, 1H), 8,88 (dd, 1H), 8,55 (d, 1H), 8,26 (d, 1H), 7,83 (d, 1H), 7,72 (dt,
1H), 7,60...7,50 (m, 4H), 7,43 (t, 1H), 7,36 (d, 1H), 7,24 (dd, 1H), 4,85 (d, 2H), 4,72 (d,
1H), 4,42 (d, 1H).

107 & 8,89 (dd, 1H), 8,61 (d, 1H), 7,99 (d, 1H), 7,59 (d, 1H), 7,55 (s, 2H), 7,45 (m,
2H), 6,89 (br t, 1H), 4,68 (d, 1H), 4,32 (d, 1H), 4,18 (m, 2H).

108 39,41 (br s, 1H), 8,91 (dd, 1H), 8,70 (dd, 1H), 8,46 (d, 1H), 8,21 (d, 1H), 7,75
(dt, 1H), 7,64 (d, 1H), 7,57 (s, 2H), 7,47 (dd, 1H), 7,43 (t, 1H), 7,38 (d, 1H), 7,24 (dd,
1H), 5,14 (d, 2H), 4,68 (d, 1H), 4,39 (d, 1H).

109 & 8,88 (d, 1H), 8,47 (dd, 1H), 8,12 (br s, 1H), 7,97 (d, 1H), 7,53 (s, 2H), 7,47 (m,
3H), 4,74 (m, 2H), 4,59 (d, 1H), 4,25 (d, 1H).

110 38,75 (d, 1H), 8,42 (d, 1H), 7,86 (d, 1H), 7,68 (dt, 1H), 7,57 (s, 2H), 7,55-7,35
(m, 5H), 7,31 (s, 1H), 7,18 (dd, 1H), 4,82 (d, 2H), 4,25 (d, 1H), 3,90 (d, 1H), 2,44 (s, 3H).

111 58,59 (d, 1H), 7,58 (s, 2H), 7,54 (d, 1H), 7,47 (t, 1H), 7,36...7,44 (m, 2H), 7,10
(s, 1H), 6,80 (br t, 1H), 4,20 (d, 1H), 4,08 (m, 2H), 3,86 (d, 1H), 2,23 (s, 3H).

201 & 8,71 (d, 1H), 8,48 (m, 1H), 8,13 (d, 1H), 7,55...7,64 (m, 3H), 7,49 (d, 1H),
7,44 (d, 1H), 7,35 (dd, 1H), 6,74 (t, 1H), 4,24 (d, 1H), 4,17 (m, 2H), 3,83 (d, 1H).

202 & 8,79 (d, 1H), 8,50 (m, 2H), 8,35 (d, 1H), 7,50...7,72 (m, 7H), 7,47 (d, 1H),
7,36 (d, 1H), 7,22 (dd, 1H), 4,83 (d, 2H), 4,28 (d, 1H), 3,89 (d, 1H).
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§8.92 (d, 1H), 8.63 (d; 1H), 8.17 «, IH),’I 74-7.53 (m, TH), 7. 45 {, !H), 7. 35 (d 1H), 7.23
(dd, 1¥), 5.33 (s, 2H), 429 (d 1H),3 52 (d, 1ED), 3.43 (s, 3H). ’ S
38.77 (4, 1H), 821 {d, IH) 763155 (m, SH), 744 (d IH),'? 38 (d 1H), 6. 18 {brs, IH). 4,23 .
{d, 1H), 3.87(, lH) 3.07(d,3 . '
58.78(d, 1H), 8.27 (d, 11}, 7.3%-7.62 (m, H), 6.77 (br 5, 1H),422 (d, kH), 3. 88{(1 IH),358
(q, 2HD), 2.53 (1, 2K}, 2.25 (s, 6H). ;

§ 8.63 (dd, 1H), 8.00 (dd, IH), 7.56 (s, 2H), 7. 47~7 16 (m, 9H), 6.78 (dd IH) 5:34 (m, 1H),

4.14 (dd, 1H), 3.80 (dd, 1H), 1.60 (4, 3H).

38.80 (d 1H), 8.25 (d, 1H), 7.66-7.45 (m. 71-{), 5. 87 (d IF.D 4.41 (m, 1H) 4.24 (d. 1H), 3 SS
(4, 1H), 1.33 (d, 6H)~

5.8.77 (d, 1H), 8.19 (dd, IH) 7. 63-7 30 {m, 121-1), 6. 30 (d LH) 's.44 (m 1), 4:22 (4, IH),

- 3.86(d, 1H), 1.67 (d, 1H).

$ 8.80 (4, 1), 8.27 (4, 1H), 7.67-7.45 (m, 71:1) 6.15 (brt, IH), 5. 99 (m, lH),S 31 (d 11—;()

5.24 (d, 1H), 425 (d, 1H), 4.17 (m, 2HD), 3.88 (d, 1H).

8 8.77 (d, 1¥3). 8.24 (d, 1H),764-756(m,4H),7 SD(d 1H), 7.46 (dd, IH),740(d IH) 638
(brt 1H), 4.33 {dd, 2H), 4.23 (d, 1H), 3. E’I {; IH),232 {t, 1. ’
5 8.82(d, 1H), 8.29 (4, 11, 767745(m,7H),614(brs, 18), 476(d 1!—1),390((1 1H), 3.42
(@d, 26D, 1.12 {(m, 11}, 0.39 {m, 2H), 0.32 {m, 2. .

§8.82 (4, 1H), 850 (d, 1H), 8.34 (4, iH), 7.72 (dt tH), 7.67-7.57 {m, 61}, 7.50 (d 1H),745
(dd, 1H), 7.34 (4, 1H), 721 (dd, 1H), 5.45 (m, 1H), 4.26 (d, 1H), 3.90 (d, 11D, 1.66 (. 3K).
38.85(d, !H). 8.51 (d, lH).S 36 (d, 1H), 7.72-7.57 (m,4H) 7.51 (d, 1H), 745 (br ¢, IH) 7.36 .
{d, 1H), 7.25 (s, 2H), 7.21 (dd, 15}, 7.07 (s, 1H) 485((! 1), 4.22 (4, 1H), 3.94 (d, 1¥[), 2.38 - V
(s, 6H).

S 8.81 (d, 1H), 8.51 (d, IH) 8.37 (d, 11}, 72.78- 746(m O, 7.36 (d, IH) 722(dd 11-1),485
(d, 28, 4.26 (d, 11, 3.90 {3, 1H). .

8.8.83 (4. 1H), 8.52 (4, 1H), 8.39 (d, 1), 7.74~ 722(m,H),691 (dr, 1K), 4.87 (3, 2H), 4.27

" (d, 1H), 3.90 (3, 1H).

5 8.83(d, 1H), 8.51 (4, 119, 837 (4, i1, 7 73—7 Al (m, lOH), 1.37 (d 1H), 7.22 (dd, II—I)
4.86{d, 2H), 426 (d, 11}, 3.92 (d. 1¥).

& 8.82 (d, 1H), 8.52 (4, 1H), 8.38 (d, 1), 7.76 (s,2H),7 74- 759(m,H) 752(d 1H), 7.44 (br
t, 1H), 7.37 (d, 1H), 7.23 (dd, 1H). 4.87 (3, 2H), 4.26 (4, 11D, 3.90.(d, 1H).

5.8.76 (d, 1H), 8.19 (dd, 1H), 7.87-7.36 (m, 141, 6.46.(d, 1H), 5.39 (m, 1H), 420 (d, 1H),

3.84 (d, 1H), 1.73(d, 3H).

5277 (3, 1FD, 8.23 (4, 281), 8.14 (dd, 1), 7.66-7.44 (o, 9H). 6.45 (d. 1H), 5.47 (m, 1H), 4.2¢
(d, 1H), 3.88 (4, 11D, 1.66:(d, 3. ’ ’

§ 8.80(d, 1K), 8.28 (d, 1H), 7.66-7.37 (m,H),699 {d, 1H), 3. 87 (d, 19, 424{(1 1H), 3.88 (d
1H), 3.80 (s, 3H). .

58,76 (3, 1H), 8.14 (dd, 1H), 7.63-7.35 (m, 11}&),635 (q, 1), 5 38 (m, 1H),4 21 (d, IH)
3.85 (4, 1FD), 1.62 (d, 3H). . .

8 3.76 (d, 1), 8.16 (dd, 1H), 7.64-7.38 (m, 9H), 7. 07{d IH.) 7.05 (4, 1H), 6.30(d, IH) 541
{m, 1), 4.22 (d, 15), 3.86 (d, 1H), 1 64 (d, 3H).
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8 8.81 (d, 1H), 8.26(d, 1H), 7.67-7 45 (m, 7H) 3. 78 (@, 1H), 4.26 (’d IH), 4.25 (m, 1H), 3.38 R
(d, 1/, 1 63 (m. 2ZH), 130 (d 3}{), 104 (1, 3H). : L -
38.81(d, 1H), 826(d 1H), 7.67-7.45 (xd, THD, 578 «, 11'!) 426((! IH) 4”5 (m, 11—1’),388' .

{4, 1H), 1.63 {m, 2H), 1.30 (d, 3H), 1.04 (¢, 3H).

© 8 8.80(d, 1H), 8.26 (d, 1H), 768-746(:1\,7}{) 580 (d, 1H),426{d 1H),423(m, 1H), 3.88 |

(d, 1H), 1.24 (d, 3H), 1.01 (5, OH). .

& 8.65 (4, 1H), 8.08 (d, 1H), 7.55 (s, 2H), 7.52-7.44 (m, TH), 7.27 {4, IH), 7.19 (d IH) 6.93
(br t, 1), 4.16 (d, 1H), 3.81 (d, 1H),3.73 (s, br, 2H), 3.53 (o, 2H), 3. 27 {brs, 1H).
58.75(d, IH), 8. 30 {d, 1H), 7.63-7.35 {m, 7TH), 6 69 (br 8¢ IH), 6.32 (br 5, IH), 4.22 (d‘ 1H),

- 3.86 (d, 1H). : . . . .
-3 8.79 {(m, IH}, 8.34 (d, 1K), 7.64-7.12 (m, 11H), 629 (dd; 1H), 5.50 (m, IH), 422 (d II'I}q o

3.87 (d, 1H), 2.82 (w, 2H), 2.24 (m, 1H), 2.05 (m, 1H), 1.91 (m, 2H).
68.80 (4, 11D, 8.34 (, 1HD, 765725 (m, H), 6:28 (4, 1H), 579 @, 1H), 4.24 (d m) 387 (@,
1H), 3.92-3.07 (m, 2H), 2.77 (m, 1H), 1.99 (m, 1HD. ‘ j
58.81 d, 1H), 8.37 (d, 1H), 7.67-7.26 (m, H), 6.26 (d, 1), 5.80 0 m) 424 (d, 1H), 3.88 @
1H); 3.09-2.93 e, 2H), 279 (m, 1H), 199 (m, 1H). ‘ L
§8.82 (a, 15D, 8.30 (4, 1H), 7.67-7.46 (m, THD, 640 (bx . 180, 425 @, 180, 3. 8o (d 1), 375
(q, 2H), 3.63 (dd, 2H), 3.39 {s, 3HD). .
58,84 (4, 16, 8.37 (d, 15, 7.67-7.46 (m, 7H), 6.53 (br t, 1HD), 4.33 , 2H); 4.29 (q, 2}{; 426
(d, 15, 3.90 (d, 1H), 1.34 (&, 38).

DMSO-dg: §9.02 (¢, 1HD, 8.81 (d, 1H), 8.37 (d, 1H), 7.92 (d, 1H),783(t m), 7.74-7.65 (m,
SH), 4.58 (d, 1D, 4.54 (d, 1H), 4.02 (d, 2H).

DMSO- dg: 5 8.86 (d, TH), 8.50 (d, 1H), 7.96-7.67 (m, SH), 4.61 (apparem s 2H) 3 64(d,
20). . .

DMSO- dg § 10.44 (5, 1ED, 10.10 (s, 1HD, éss (@, 15D, 8.46 (d, 15D, 7.98 (4, 1H), 7.90 (&, 1ED),
7.76 (m, SH), 4.63 (4, 1H), 4.59 (d, 1H), 2.04 (5, 3H). =

5 10.45 (s, 10, 8.80 (d, 1H), 8.24 (d, 1H), 7.95 (d, 1H), 7.85-7.63 (m, 7H), 7.22 (, 26D, 6.90
(d, 2ED, 6.78 (t, 1H), 4.57 (apparent s, 2ZH).

5 8.83 (d, 1HD), 8.33 (d, 1H), 7.69-7.46 (m, OH), 6.54 (br s, 1H), 4.27 (d, 15}, 3.90 (d, 1D, 3.61
(q, 2HD), 3.02 (¢, 3ED. ' '

5 8.83 (d, 1H), 8.35 (d, 1H), 7.68-7.46 (m, 75D, 6.54 (d, LH), 4.91 (m, 1H), 4.26 (d, 1ED), 3.90
(d, 1ED), 3.83 (s, 3H), 1.60 (d, 3H). .

58.84 (d, 1), 8.34 (d, 150), 7.70-7.46 (m, 7H), 6.46 (d, 1ED, 4.91 (dd, 1FD), 4.26 d, m),39o
(d, 1E), 3.83 (s, 3H), 2.36 (m, LD, 1.10 (d, 3H), 0.99 (4, 3H).

DMSO- dg 5 8.79 (d, 1D, 8.71 (&, IH), 8.19 {d, (), 8.08 (br s, 2H), 7.90 (&, LHD), 7.84 (dd,
1), 7.73-7.66 (m, 4K, 7.62 (4, 1), 4.54 (apparent s, 210, 3.33 (m, 260, 276 (m, 260, 1.60
(1, 450, 1.39 (m, 41).

§ 8.82 (d, 1H), 8.26 (d, 1H), 7.67-7.46 (m, 7H), 7.09(m, 2H), 428 (d, 21, 425(:1 1H), 3.96
(m, 2H), 3.88 (d, 1H).

5879 (4. 11D, 823 (. 1D, 768746 (. 780, 633 (o 1H),446(d 2H), 426 (d, 1), 3.89
@ 19 : . : :
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53 58.82 (d 1H), 842(d 1H) 8.18 (4, 1H), 7. 73 (d 1H},770~1 55 {m, TH); 750(d lH),'I 46
’ {dd, 1H), 6:84 (dd, 1¥]), 6.80 (4, IH) 4.26 (d, 1H), 3.90 (&, IH)
101 " §924(d, 1H), 8.75 (5, 11, 8.52 (4, i), 8.45 (d, 1H), 7.82-7.70 (m, 3H), 764 (br s, IH), 7. 58
(s 2H), 7.44 (¢, lH) 737, IH} 724 (dd, 1¥D), 4.87 (d, 2HD),
102 3 9.63 (d, 1H), 9.04 (brt, 1H), 8. 93 {a, 18), 8.60 (d, 1HD, 8.52 (s, 1H), 7 86 (dd tH), 7 74 (dd,

LH), 7.69 (dd, 1H), 7.57 (s, 2HD, 746 (@d, m> 7.40(d, 1§D, 7.23 (dd, TH), 4.85 (d, 2H), 4.31
. {4, 1ED,3.94 (d, 1HD). : ; A
105 510.17 (s, 1H), 8.64 (d, 1H), 8.53 (d, 161), 8.22 (d, 1H), 7.90 (4, m) 7.73 (dt, 1H),768 (ort,

1H), 7.59 (4, 1H), 7.56 (s, 2H), 7.46 (t, IH) 7.37(d, 1H), 7. 24 {da, 1H), 4.85 (d 2H), 4.27 (d,
1H), 3.92 (d, 1H). -
106 §8.95 (dd, IH), 8.88 (dd, 1K), 8.55 (d, 1H), 8.26 (4, lH) 7. 83 (d, 1H), 7. '?'2 (dt, IH), 7.60-
’ 750 (m, 4H), 7.43 {t, 15D, 7.36 (d, lH), 7.24 (d4d, 1H), 4:85 (d, 2H), 4.72 (4, 1H), 4. A2 (d, IH)
107 §8.89.(dd, 1H), 8.61 (d, 1H), 7.99 (&, 1H), 7.59 {4, 1H), 7.55 (s, 2H), 7.45 {m, 2H) 689 (brt, ..
’ 1H), 4.68 (d, 1), 4.32 (d, 1H), 4.18 (m, 2H).
108 8 9.41 (brs, 1H), 8.91 {dd, 1H), 870 (dd, 1), 8.46.4d, 1ED, 8.21 (d, 1H), .75 (dt IH). 7. 64

(d, 1H), 7.57 (5. 2H), 7.47 {dd, 1H}, 7.43 (1, 1H), 7.38 (d 1H), 7.24 (dg, IH) 5.14 (d ZH) 4. 68 ;
(4, 11,439 (d 1H).

109 58.88 (d, 1H),847 (dd 1H), 8.12 (br s, lH) 797 (d 1H) 753 Gs. ZH) 747 m, 3H) 4.74 (m,
2H), 4.59 (d, 1H), 425 (d, 1H). - - ‘

110 §8.75(d, 1H), 8.42 (d. 1), 7.86 (4, 18}, 7.68 {dt, IH) 7.57 (s, 2H), 755733(m,5H),731 -

. * s, IH),'I 18 (dd, 1H), 4.82 (d, 21), 4.25 (4, 1H), 3.90 (d, 15D, 2.44 (s, 3H).

111 §8.59 (d, 15D, 7:58 (s, 2H), 754(d 1H), 747 (t, 11{),736744(m,2H) 7. lO(s, 1H), 680(br

i t, 1H), 4.20 (d, 15, 4.08 (m, 2H), 3.86 (d, 1K), 2.23 G, 3H)

201 58.71 (4, 1H}, 8.48 (m, 1H), 8.13 (4, 1H), 755~764(m, 3H), 7.49 (d, 1H), 744(d IH) 735
(dd, 1H), 6.74 (1, 1H), 4.24 (d, 1H), 417 (m 2H), 3.83 (d, 1ED).

202 ~ 58.79 (d, 1H), 850 (m, 2H), 8.35(d, 1H), 7.50- 772(m,7H) 7.47 (d 1H), 736(d 1H), 7.22

(dd, 1H), 4.83.(d, 2H},428 (@, 1H), 3.89 (d, 1H).
Datele * 'H RMN sunt in campul de jos ppm de la tetrametilsilan. Cuplurile sunt

desemntate prin (s)-singlet, (d)-dublet, (t)-triplet, (q)-cvartet, (m)-multiplet, (dd)- dubletul
dubletelor, (dt)- dubletul tripletelor, (br s)- singlet larg, (br t)- triplet larg.

EXEMPLE BIOLOGICE ALE INVENTIEI

Urmadtoarele Teste demonstreazd eficacitatea combaterii anumitor daundtori cu
ajutorul compusilor conform prezentei inventii. "Eficacitatea combaterii" reprezintd
inhibarea dezvoltdrii daundtorului nevertebrat (inclusiv mortalitatea) care cauzeazd
hranire esential redusd. Protectia obtinutd prin combaterea daunatorilor cu ajutorul
compusilor, totusi, nu se limiteaza la aceste specii. Vezi Tabelele de Indexuri A-C pentru
descrierile compusilor.

TESTUL A

Pentru evaluarea combaterii moliei de varza (Plutella xylostella) modelul de testare a
fost constituit dintr-un container mic deschis cu o plantd de ridiche de 12-14 zile in
interior. Aceasta a fost infestatd preliminar cu 50 larve nou-ndscute care au fost
distribuite in modelul de testare prin crupe de miez de stiulete folosind un instrument
bazuca. Larvele s-au deplasat pe planta de testare dupd distribuire in modelul de testare.

Compusii pentru testare au fost preparati folosind o solutie care contine 10% de
acetond, 90% de apa si 300 ppm de agent activ de suprafatd neionic X-77™ Spreader Lo-
Foam Formula, care contine alchilarilpolioxietilend, acizi grasi liberi, glicoli si
izopropanol (Loveland Industries Inc., Greeley, Colorado, USA).

Compusii preparati au fost introdusi in 1 mL de lichid printr-o capsula de pulverizare
SUI2 cu un corp de 1/8 JJ executat la comanda (Spraying Systems Co., Wheaton, Illinois,
USA) pozitionat cu 1.27 cm (0.5 inci) mai sus de partea superioard a fiecdrui model de
testare.

Toti compusii experimentali in aceste teste au fost pulverizati la 250 si/sau 50 ppm si
replicati de trei ori. Dupd pulverizarea compusului de testare preparat, fiecare model de
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testare a fost lasat pentru uscare timp de 1 ora si dupa aceasta un capacel negru protector a
fost amplasat pe partea superioard.

Modelele de testare au fost tinute pentru 6 zile intr-o camerd de crestere la 25°C si
umiditatea relativa de 70%. Prejudiciul cauzat plantei prin hranire a fost vizual evaluat pe
baza frunzelor consumate, rata de mortalitate a daunatorilor de asemenea a fost numarata
si calculatd pentru fiecare model.

Din compusii cu Formula 1 testati, urmdtorii au asigurat niveluri de eficacitate a
combaterii daunatorilor de la foarte bune la excelente (un prejudiciu prin hranire de 20%
sau mai putin sau mortalitate de 80% sau mai mult): 1, 2,4, 5,6,7, 8,9, 10, 11, 12, 13,
14, 15, 16, 18, 19, 20, 21, 22, 23, 26, 27, 28, 29, 30, 31, 32, 33, 34, 35, 36, 38, 39, 41, 42,
43, 45, 46, 47, 48, 49, 50, 51, 101, 102, 103, 104, 105, 106, 107*, 108*, 109*, 110, 111,
201 si 202.

* Inseamnd niveluri de eficacitate a combaterii foarte bune la excelente observate doar
la 250 ppm.

TESTUL B

Pentru evaluarea combaterii fluturelui-molie (Spodoptera frugiperda) modelul de
testare a fost constituit dintr-un container mic deschis cu o plantd de porumb de 4-5 zile in
interiorul lui. Aceasta a fost infestatd preliminar (utilizand o mostra de miez) cu 10-15
larve de varsta de 1 zi pe o bucatd de ratie pentru insecte. Compusii pentru testare au fost
preparati i pulverizati la 250 si/sau 50 ppm asa cum este descris pentru Testul A si
replicati de trei ori. Dupa pulverizare, modelele de testare au fost mentinute 1ntr-o camera
de crestere, apoi eficacitatea combaterii a fost apreciatd pentru fiecare model de testare
asa cum este descris pentru Testul A.

Din compusii cu Formula 1 testati, urmdtorii au asigurat niveluri de eficacitate a
combaterii daundtorilor de la foarte bune la excelente (un prejudiciu prin hranire de 20%
sau mai putin sau mortalitate de 80% sau mai mult): 1, 2, 5,6, 7, 8,9, 10, 11, 12, 13, 14,
15, 16, 18, 19, 20, 21, 22, 23, 25, 26, 28, 29, 30, 31, 32, 33, 34, 35, 36, 39, 41, 42, 46, 49,
51,101, 102, 103, 104, 106*, 107*, 110*, 111%*, 201 si 202.

* Inseamnd niveluri de eficientd a combaterii foarte bune la excelente observate doar
la 250 ppm.

TESTUL C

Pentru evaluarea combaterii cicoritei cartofului (Empoasca fabae Horris) prin
mijloace de contact si/sau sistemice, modelul de testare a fost constituit dintr-un container
mic deschis cu o plantd de fasole Soleil (frunze initiale rédsarite) de 5-6 zile in interior.

A fost adaugat nisip alb deasupra solului, iar una din frunzele initiale a fost tdiatd pana
la introducere. Compusii de testare au fost preparati si pulverizati la 250 ppm si/sau 50
ppm si testul a fost replicat de trei ori agsa cum este descris pentru Testul A.

Dupa pulverizare, modelele de testare au fost lasate pentru uscare timp de 1 ord
inainte ca ele sa fie infestate preliminar cu 5 cicorite (insecte adulte de 18...21 zile). Un
capacel protector mnegru protector a fost amplasat deasupra cilindrului. Modelele de
testare au fost mentinute timp de 6 zile intr-o camerd de crestere la temperatura de
19...21°C si umiditatea relativa de 50-70 %. Eficacitatea combaterii pentru fiecare model
de testare a fost apoi stabilitd vizual prin mortalitatea insectelor.

Din compusii cu Formula 1 testati urmatorii au asigurat niveluri de eficacitate a
combaterii daundtorilor de la foarte bune la excelente (mortalitate de 80% sau mai mult):
1,2,8,10, 11, 14*, 15, 16, 18%, 19, 20, 21, 26, 28, 31, 32%*, 34, 36, 38, 46*, 101, 102* si
106*.

* inseamna niveluri de eficientd a combaterii foarte bune la excelente observate doar
la 250 ppm.

TESTUL D

Pentru evaluarea combaterii tripsului-florilor occidental (Frankliniella occidentalis)
prin mijloace de contact si/sau sistemice, modelul de testare a fost constituit dintr-un
container mic deschis cu o plantd de fasole Soleil de 5-7 zile in interior. Compusii de
testare au fost preparati si pulverizati la 250 ppm si/sau 50 ppm testul a fost replicat de
trei ori aga cum este descris pentru Testul A.
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Dupa pulverizare, modelele de testare au fost ldsate pentru uscare timp de 1 ord, apoi
22-27 tripsi adulti au fost addugati in fiecare model, iar un cépéacel negru protector a fost
amplasat pe partea superioara.

Modelele de testare au fost mentinute timp de 6 zile la temperatura de 25°C si
umiditatea relativa de 45..55%. Rata de mortalitate impreuna cu rata prejudiciului au fost
evaluate pentru fiecare model de testare.

Din compusii cu Formula 1 testati, urmdtorii au asigurat niveluri de eficacitate a
combaterii daundtorilor de la foarte bune la excelente (un prejudiciu prin hranire de 20%
sau mai putin sau mortalitate de 80% sau mai mult): 1, 2, 8, 10, 11, 13%*, 14*, 15%, 16, 18,
19, 20%, 21, 26, 32, 33%*,34%*, 35, 39% 41, 42, 45*, 46*, 47*, 48%*, 49, 51, 101 si 104.

* inseamna niveluri de eficientd a combaterii foarte bune la excelente observate doar
la 250 ppm.

TESTUL E

Pentru evaluarea combaterii puricelui-de-pisica (Ctenocephalides felis Bouche), un
soarece CD-I® (aproximativ 30 g, mascul, obtinut in Charles River Laboratories,
Wilmington, MA) a fost oral dozat cu compusul de testare in cantitate de 10 mg/kg
dizolvat in glicol propilenic /glicerol formal (60:40). Peste doud ore dupd administrarea
orala, aproximativ 8...16 purici adulti au fost aplicati fiecirui soarece. Mortalitatea
puricilor a fost evaluatd peste 48 de ore dupa aplicare.

Din compusii testati urmatorii au cauzat mortalitate de 30% sau mai mult: 1%, 2, 10%,
41%* g1 51%*.

* Inseamnad cd compusul a cauzat mortalitatea la 50% sau mai mult.

(56) Referinte bibliografice citate in descriere:
1. WO 2005/085216 A 2005-09-15

(57) Revendicari:

1. Un compus cu formula 1, un N-oxid sau o sare a sa,

in care:

Al A% A3 AYA° si A® sunt selectati independent din grupa constituitd din CR? siN,
cu conditia cd cel mult 3 din AL AL A3 AL N si A° reprezintd N;

B!, B* 5i B sunt selectati independent din grupa constituiti din CR* i N;

W reprezintd O sau S;

R! reprezintd C;-Cg alchil, C,-Cg alchenil, C,-C¢ alchinil, C;-Cq cicloalchil, C;-C;
alchilcicloalchil sau C4-C; cicloalchilalchil, fiecare substituit optional cu unul sau mai multi
substituenti selectati independent din R;

fiecare R* reprezintd independent H, halogen, C,-Cs alchil, C;-Cs haloalchil, C;-Cq
alcoxi, C;-Cs haloalcoxi, C,-Cs alchiltio, C;-Cg¢ haloalchiltio, C;-C¢ alchilsulfinil, C;-Cg
haloalchilsulfinil, C;-Cs alchilsulfonil, C,-C¢ haloalchilsulfonil, C;-Cs alchilamino, C,-Cs
dialchilamino, C,-C, alcoxicarbonil, -CN sau -NO;

fiecare R® reprezintd independent H, halogen, C;-Cq alchil, C;-Cq haloalchil, C;-Cs
cicloalchil, C;-Cg halocicloalchil, C;-Cq alcoxi, C;-Cg haloalcoxi, C;-Cs alchiltio, C;-Cg
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haloalchiltio, C;-Cg alchilsulfinil, C;-Cs haloalchilsulfinil, C;-Cy alchilsulfonil, C;-Cs
haloalchilsulfonil, C;-Cg alchilamino, C,-Cg dialchilamino, -CN sau -NO»;

R* reprezintd H, C;-Cg alchil, C,-Cy alchenil, C,-Cs alchinil, C;-Cq cicloalchil, C,-C;
alchilcicloalchil, C4-C; cicloalchilalchil, C,-C; alchilcarbonil sau C,-C; alcoxicarbonil;

R reprezintd H, ORY NR''R? sau Ql; sau C;-Cg alchil, C,-Cg alchenil, C
5-Cg alchinil, C5-Cg cicloalchil, C,;-C; alchilcicloalchil sau C,;-C; cicloalchilalchil, fiecare
substituit optional cu unul sau mai multi substituenti selectati independent din R’; sau

R*si R’ sunt luati impreun cu nitrogen, de care acestia sunt legati pentru a forma un
ciclu cu 2 pand la 6 atomi de carbon si optional un atom aditional selectat din grupa
constituitd din N, S sau O, ciclul mentionat substituit optional cu 1 pand la 4 substituenti
selectati independent din grupa constituitd din C;-C, alchil, halogen, -CN, -NO, si C;-C,
alcoxi;

fiecare R® reprezintd independent halogen, C,-Cs alchil, C;-Cy alcoxi, C;-Cg alchiltio,
C;-Cs alchilsulfinil, C,-Cg alchilsulfonil, -CN sau -NO,;

fiecare R’ reprezintd independent halogen, C;-Cy alchil, C3-Cs cicloalchil, C;-Cq
alcoxi, C;-Cs alchiltio, C,-Cs alchilsulfinil, C;-Cy alchilsulfonil, C,-C¢ alchilamino, C,-Cg
dialchilamino, C;-Cg cicloalchilamino, C,-C; alchilcarbonil, C,-C; alcoxicarbonil, C,-C;
alchilaminocarbonil, C;3-Cy dialchilaminocarbonil, C,-C; haloalchilcarbonil, C,-C;
haloalcoxicarbonil, C,-C; haloalchilaminocarbonil, Cs-Cy halodialchilaminocarbonil, hidroxi,
-NH,, -CN sau -NO,; sau Qz;

fiecare R® reprezintd independent halogen, C;-Cg alcoxi, C;-Cg haloalcoxi, C;-Cg
alchiltio, C;-C¢ haloalchiltio, C;-Cs alchilsulfinil, C;-Cs haloalchilsulfinil, C;-Cg
alchilsulfonil, C;-Cg¢ haloalchilsulfonil, C;-Cs alchilamino, C,-Cs dialchilamino, C,-C,
alcoxicarbonil, -CN sau -NO,;

fiecare R’ reprezintd independent halogen, C,-Cg alchil, C;-Cg haloalchil, C;-Cg
cicloalchil, C;-Cg halocicloalchil, C;-Cq alcoxi, C;-Cg haloalcoxi, C;-Cs alchiltio, C;-Cg
haloalchiltio, C;-Cg alchilsulfinil, C;-Cg haloalchilsulfinil, C;-C¢ alchilsulfonil, C;-Cg
haloalchilsulfonil, C;-C¢ alchilamino, C,-Cs dialchilamino, -CN, -NO,, fenil sau piridinil;

R reprezintd H; sau C;-C¢ alchil, C,-Cq alchenil, C,-Cq alchinil, C;-Cy cicloalchil,
C4-C; alchilcicloalchil sau C,-C; cicloalchilalchil, fiecare substituit optional cu unul sau mai
multi halogeni;

R" reprezintd H, C;-Cg alchil, C,-Cg alchenil, C,-Cs alchinil, C3-Cs cicloalchil, C,-C;
alchilcicloalchil, C4-C; cicloalchilalchil, C,-C; alchilcarbonil sau C,-C; alcoxicarbonil;

R reprezinti H; Q°; sau C;-Cs alchil, C,-Cs alchenil, C,-Cs alchinil, C5-Cy
cicloalchil, C4-C; alchilcicloalchil sau C,-C; cicloalchilalchil, fiecare substituit optional cu
unul sau mai multi substituenti selectati independent din R; sau

R si R" sunt luati impreuni cu nitrogen, de care acestia sunt legati pentru a forma un
ciclu cu 2 péana la 6 atomi de carbon si optional un atom aditional selectat din grupa
constituita din N, S sau O, ciclul mentionat substituit optional cu 1 péana la 4 substituenti
selectati independent din grupa constituitd din C;-C, alchil, halogen, -CN, -NO, si C;-C,
alcoxi;

Q' reprezintd un ciclu fenil, un nucleu heterociclic cu 5 sau 6 membri, sau un sistem
biciclic condensat cu 8, 9 sau 10 membri ce contine optional de la unu pani la trei
heteroatomi selectati din pand la 1 O, pand la 1 S §i pana la 3 N, fiecare ciclu sau sistem ciclic
substituiti optional cu unul sau mai multi substituenti selectati independent din R%;

fiecare Q* reprezintd independent un ciclu fenil sau un nucleu heterociclic cu 5 sau 6
membri, fiecare ciclu substituit optional cu unul sau mai multi substituenti selectati
independent din R’;

Q’ reprezinta un ciclu fenil sau un nucleu heterociclic cu 5 sau 6 membri, fiecare ciclu
substituit optional cu unul sau mai multi substituenti selectati independent din R’; n este egal
cu 0, 1 sau 2.

2. Compus conform revendicarii 1, in care:

R' reprezinti C;-C; alchil substituit optional cu unul sau mai multi substituenti
selectati independent din R

fiecare R? reprezintd independent H, halogen, C;-Cs haloalchil, C;-Cg haloalcoxi sau
-CN; si

fiecare R® reprezintd independent H, halogen, C,-Cs alchil, C;-Cq haloalchil, C;-Cs
cicloalchil, C3-Cg halocicloalchil, C;-Cg alcoxi, C;-Cg haloalcoxi, -CN sau -NO,.
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3. Compus conform revendicarii 2, in care:

B!, B? si B® reprezintd independent CR?;

W reprezinta O;

R* reprezintd H, C,-Cg alchil, C,-C; alchilcarbonil sau C,-C; alcoxicarbonil; si

R reprezintd H, NR''R' sau Ql; sau C;-C, alchil, C,-C, alchenil, C,-C, alchinil, Cs-
C, cicloalchil, C4-C; alchilcicloalchil sau C4-C; cicloalchilalchil, fiecare substituit optional
cu unul sau mai multi substituenti selectati independent din R”.

4. Compus conform revendicarii 3, in care:

R' reprezinti C,-C; alchil substituit optional cu halogen;

fiecare R reprezintd independent H, CF5;, OCF;, halogen sau -CN;

fiecare R reprezintd independent H, C,-Cy alchil, C;-C, haloalchil, C;-Cs ciclopropil,
C,-C4 alcoxi sau -CN; si

fiecare R’ reprezintd independent halogen, C,-C, alchil, C;-C, alcoxi, C;-C, alchiltio,
C:-C, alchilsulfinil, C,-C, alchilsulfonil, C,-C, alchilcarbonil, C,-C, alcoxicarbonil, C,-Cs
alchilaminocarbonil, C,-Cs haloalchilcarbonil, C,-Cs haloalcoxicarbonil, C,-Cs
haloalchilaminocarbonil, -NH,, —CN sau —NO,; sau Qz.

5. Compus conform revendicarii 4, In care:

R’ reprezinti H;

R’ reprezinti C;-C, alchil substituit optional cu unul sau mai multi substituenti
selectati independent din R;

fiecare R’ reprezinta independent halogen sau Q% si

fiecare Q” reprezinti independent fenil, piridinil sau tiazolil.

6. Compus conform revendicarii 5, In care:

R! reprezintd CF;;

AL AL A3 AN A si A’ reprezintd fiecare CR%

B’ reprezintd CR?; si

fiecare R’ reprezinta independent H, C;-C; alchil sau -CN.

7. Compus conform revendicarii 6, In care:

B’ reprezinta CH;

fiecare R reprezint independent halogen sau C;-Cj; haloalchil;

R’ reprezinti H;

R’ reprezintd CH,CF; sau CH,-2-piridinil; si

n este egal cu 0.

8. Compus conform revendicarii 1, care este selectat din grupa constituitd din:

4-[5-(3,5-diclorofenil)-4,5-dihidro-5-(trifluorometil )-3-izoxazolil ]-

N-(2,2,2-trifluoroetil)-1-naftalencarboxamida,

4-[5-(3,5-diclorofenil)-4,5-dihidro-5-(trifluorometil )-3-izoxazolil ]-

N-(2-piridinilmetil)- 1-naftalencarboxamida,

4-[5-(3,5-diclorofenil)-4,5-dihidro-5-(trifluorometil )-3-izoxazolil ] -

N-(2-piridinilmetil)- 1-naftalencarbotioamida,

4-[5-(3,5-diclorofenil)-4,5-dihidro-5-(trifluorometil )-3-izoxazolil ] -

N-etil-1-naftalencarboxamida,

4-[5-(3,5-diclorofenil)-4,5-dihidro-5-(trifluorometil )-3- izoxazolil]-

N-(2-metoxietil)-1- naftalencarboxamida,

4-[5-(3,5-diclorofenil)-4,5-dihidro-5-(trifluorometil )-3-izoxazolil ] -

N-[2-(2,2,2-trifluoroetil)-2-oxoetil]-1-naftalencarboxamida,

5-[5-(3,5-diclorofenil)-4,5-dihidro-5-(trifluorometil )-3-izoxazolil ] -

N-(2-piridinilmetil)-8-chinolincarboxamida,

5-[5-(3,5-diclorofenil)-4,5-dihidro-5-(trifluorometil )-3-izoxazolil ] -

N-(2-piridinilmetil)-8-izochinolincarboxamida, si

1-[5-(3,5-diclorofenil)-4,5-dihidro-5-(trifluorometil )-3-izoxazolil |-

N-(2-piridinilmetil)-4- izochinolincarboxamida.

9. Compozitie care include un compus conform revendicarii 1 i cel putin un
component aditional selectat din grupa constituitd dintr-un agent activ de suprafatd, un
diluant solid si un diluant lichid; si optional mai contine cel putin un compus sau agent
biologic activ aditional.

10. Compozitie pentru combaterea daundtorilor nevertebrati care include o cantitate
biologic efectivd de un compus conform revendicarii 1 si cel putin un component aditional
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selectat din grupa constituita dintr-un agent activ de suprafata, un diluant solid si un diluant
lichid; si optional mai contine o cantitate biologic efectiva de cel putin un compus sau agent
biologic activ aditional.

11. Compozitie conform revendicarii 10, in care cel putin un compus sau agent
biologic activ aditional este selectat din grupa de insecticide constituitd din modulatori ai
canalului de sodiu, inhibitori de colinesterazd, neonicotinoide, lactone macrociclice
insecticide, blocatori ai canalului de clorurda GABA-reglabil, inhibitori ai sintezei de chitind,
imitatori ai hormonului juvenil, liganzi receptori de octopamind, agonisti ai ecdizonelor,
liganzi receptori de rianodind, analogi de nereistoxind, inhibitori ai transportului de electroni
mitocondrial, inhibitori ai biosintezei lipidice, insecticide ciclodiene, inhibitori ai naparlirii,
virus nucleopoliedric, membru al Bacillus thuringiensis, delta-endotoxind incapsulatd a
Bacillus thuringiensis $i un insecticid viral natural sau modificat genetic.

12. Compozitiec conform revendicarii 10, in care cel putin un compus sau agent
biologic activ aditional este selectat din grupa constituitd din abamectin, acefat, acetamiprid,
acetoprol, aldicarb, amidoflumet, amitraz, avermectin, azadiractin, azinfos-metil, bifentring,
bifenazat, bistrifluron, buprofezind, carbofuran, cartap, chinometionat, clorfenapir,
clorfluazuron, clorantraniliprol, clorpirifos, clorpirifos-metil, clorobenzilat, cromofenozida,
clotianiding, ciflumetofen, ciflutrind, beta-ciflutrind, cihalotrind, gamma-cihalotrind, lambda-
cihalotrina, cihexatin, cipermitrind, ciromazind, deltametrind, diafentiuron, diazinona,
dicofol, dieldrind, dienoclor, diflubenzuron, dimeflutrina, dimetoat, dinotefuran, diofenolan,
emamectin, endosulfan, esfenvalerat, etiprol, etoxazol, fenamifos, fenazachind, fenbutatin
oxid, fenotiocarb, fenoxicarb, fenpropatrind, fenpiroximat, fenvalerat, fipronil, flonicamid,
flubendiamida, flucitrinat, tau-fluvalinat, flufenerim, flufenoxuron, fonofos, halofenozida,
hexaflumuron, hexitiazox, hidrametilnon, imiciafos, imidacloprid, indoxacarb, izofenfos,
lufenuron, malation, metaflumizon, metaldehida, metamidofos, metidation, metomil,
metopren, metoxiclor, metoxifenozida, metoflutrind, monocrotofos, nitenpiram, nitiazina,
novaluron, noviflumuron, oxamil, paration, paration-metil, permetrind, forat, fozalon, fosmet,
fosfamidon, pirimicarb, profenofos, proflutrind, propargitd, protrifenbut, pimetrozind,
pirafluprol, piretrina, piridaben, piridalil, pirifluchinazon, piriprol, piriproxifen, rotenoni,
rianodind, spinetoram, spinosad, spiridiclofen, spiromezifen, spirotetramat, sulprofos,
tebufenozida, tebufenpirad, teflubenzuron, teflutrind, terbufos, tetraclorvinfos, tiacloprid,
tiametoxam, tiodicarb, tiosultap-sodiu, tolfenpirad, tralometring, triazamat, triclorfon,
triflumuron, Bacillus thuringiensis subsp. aizawai, Bacillus thuringiensis subsp. kurstaki,
nucleopoliedrovirus, o delta-endotoxind 1incapsulatd de Bacillus thuringiensis, baculovirus,
bacterie entomopatogenica, virus entomopatogenic si fungi entomopatogenice.

13. Compozitie conform revendicarii 12, in care cel putin un compus sau agent
biologic activ aditional este selectat din grupa constituitd din abamectin, acetamiprid,
amitraz, avermectin, azadiractin, bifentrind, buprofezind, cartap, clorantraniliprol,
clorfenapir, clorpirifos, clotianidind, ciflutrina, beta-ciflutrind, cihalotrind, lambda-
cihalotrind, cipermitrind, ciromazini, deltametrind, dieldrind, dinotefuran, diofenolan,
emamectin, endosulfan, esfenvalerat, etiprol, fenotiocarb, fenoxicarb, fenvalerat, fipronil,
flonicamid, flubendiamida, flufenoxuron, hexaflumuron, hidrametilnon, imidacloprid,
indoxacarb, lufenuron, metaflumizon, metomil, metopren, metoxifenozidd, nitenpiram,
nitiazind, novaluron, oxamil, pimetrozina, piretrind, piridaben, piridalil, piriproxifen,
rianodind, spinetoram, spinosad, spiridiclofen, spiromezifen, tebufenozidd, tiacloprid,
tiametoxam, tiodicarb, tiosultap-sodiu, tralometrind, triazamat, triflumuron, Bacillus
thuringiensis subsp. aizawai, Bacillus thuringiensis subsp. kurstaki, nucleopoliedrovirus si o
delta-endotoxind incapsulata de Bacillus thuringiensis.

14. Compozitie conform revendicarii 10 in forma de solutie lichidd pentru
impregnarea solului.

15. Compozitie de pulverizare pentru combaterea ddundtorilor nevertebrati care
cuprinde:

(a) o cantitate biologic efectivd de compus conform revendicirii 1 sau compozitia
conform revendicarii 10; si

(b) un propelant.

16. Compozitic de momeald pentru combaterea ddundtorilor nevertebrati care
cuprinde:

(a) o cantitate biologic efectivd de compus conform revendicarii 1 sau compozitia
conform revendicarii 10;
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(b) una sau mai multe substante nutritive;

(c) optional un atractant; si

(d) optional un umectant.

17. Compozitic de momeald pentru combaterea daundtorilor nevertebrati conform
revendicdrii 16 care cuprinde componentii mentionati Intr-un raport potrivit pentru utilizare
in dispozitivul-capcana pentru combaterea ddunatorilor nevertebrati, care contine un corp
prevazut pentru plasarea compozitiei de momeald, in care corpul are cel putin un orificiu
executat de marimea care sd permitd trecerea ddunatorilor nevertebrati prin el si accesul la
compozitia de momeala dintr-un loc aflat in afara corpului, §i in care corpul suplimentar este
prevazut sa fie amplasat in sau aproape de locul activititii posibile sau cunoscute a
ddundtorilor nevertebrati.

18. Procedeu de combatere a daundtorilor nevertebrati care cuprinde contactul
daunitorului nevertebrat sau al habitatului sdu cu o cantitate efectivd biologic de un compus
conform revendicarii 1.

19. Procedeu de combatere a daundtorilor nevertebrati care cuprinde contactul
ddunatorului nevertebrat sau al habitatului sdu cu o compozitie conform revendicarii 10.

20. Procedeu conform revendicarii 19, in care habitatul este solul si compozitia este
aplicatd prin impregnarea solului.

21. Procedeu de combatere a gandacilor de bucdtarie, furnicilor sau termitelor, care
cuprinde contactul gandacului de bucatérie, furnicii sau termitei cu compozitia de momeald
in dispozitivul-capcana conform revendicarii 17.

22. Procedeu de combatere a tantarului, musculitei, pdduchelui negru, musculitei de
toamnad, taunului-renilor, tdunului-cailor, viespii, gargaunului, capusei, pdianjenului, furnicii,
tantarului mic, care cuprinde contactul daundtorilor mentionati cu compozitia de pulverizare
conform revendicarii 15 distribuitd dintr-un container pulverizator.

23. Procedeu de protectic a semintelor de ddundtorii nevertebrati, care cuprinde
contactul semintelor cu o cantitate biologic efectiva de un compus conform revendicarii 1.

24. Procedeu conform revendicarii 23, in care semintele sunt acoperite cu compusul
conform revendicdrii 1 preparat ca o compozitie ce contine o substantd peliculogend sau un
agent adeziv.

25. Seminte tratate care contin un compus conform revendicirii 1 in cantitate de la
aproximativ 0,0001 pand la 1% din greutatea semintelor Tnainte de tratament.

26. Compozitie pentru protectia animalelor de daunitori nevertebrati paraziti care
contine o cantitate paraziticid efectivd de un compus conform revendicarii 1 si cel putin un
purtator.

27. Compozitie conform revendicarii 26 intr-o forma pentru administrare orala.

28. Procedeu de protectie a animalelor de daundtori nevertebrati paraziti care cuprinde
administrarea animalului a unei cantitdti paraziticid efective de un compus conform
revendicarii 1.
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