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La presente invenzione si riferisce ad una
composizione antiparassitaria per il trattamento e la
protezione degli animali infestati o suscettibili di
essere infestati da parassiti.

Pid particolarmente, l'invenzione ha lo scopo

di controllare ed eliminare i parassiti infestanti gli
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animali da compagnia ed in modo particolare i gatti ed
i cani.

Gli animali da compagnia sono spesso infesta-
ti da uno o piu parassiti tra i seguenti:

- le pulci del gatto e del cane (Ctenocepha-
lides felis, Ctenocephalides sp. ed altre);

- le zecche (Rhipicephalus sp., Ixodes sp.,

Dermacentor sp., Amblyomma sp. ed altre);

- le zeccole (Demodex sp., Sarcoptes sp. ed
altre) .
Le pulci causano un profondo stress alltani- SN/ebl
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male e nuociono alla sua salute. ‘Inoltre, le pulci sono

anche portatrici di agenti patogeni; quali la tenia del
cane (Dipylum canis) e possono anche attaccarsi all'uo-
mo.

In modo analogo, le zecche possono anch'esse
causare stress all'animale e nuocere alla sua salute..
Esse pure possono nuocere all'uomo. Ma il problema piu
grave delle zecche & il fatto che sono portatrici di
agenti patogeni che possonoc interessare l'animale come
l'uomo. Tra le malattie pid gravi da evitare, possiamo
citare le borelliosi (malattia di Lyme da Borellia
burgdoferi) e le babesiosi (o piroplasmosi da Babesia
sp.), le rickettsiosi (designate col nome inglese di
Rocky Mountain Spotted Fever). Le zecche possono anche
liberare tossine dalle proprietd paralizzanti ed in-
fiammatorie ed a volte mortali.

Infine, la zeccola & particolarmente diffici-
le da combattere in gquanto esistono melto poche so-
stanze attive che agiscono su questl parassiti e queste
necessitano di trattamenti frequenti.

Esistono numerosi insetticidi pill o meno at-
tivi e pil o meno costosi. Ma il loro utilizzo porta
spesso a fenomeni di resistenza, come nel caso dei car-

bammati, delle sostanze organofosforiche e dei pire-

troidi.
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Peraltro, le domande di brevetto internazio-
naie:WO-A; 87 03781 ed europeo EP-ALO.29S.117 descrivo-
no una grande famiglia di N-fenilpirazeli aventi un
largo spettro di attivita, ivi comprese.attivité anti-
parassitarie.

L'invenzione ha per obiettivo la fornitura di
nuove composizioni antiparassitarie per il trattamento
e la protezione degli animali, composizioni aventi una
grande efficécia pur rimanenda di facile utilizzo.

Un altro obiettivo dell'invenzione é& di for-
nire simili composiziconi in modo facilmente utilizzabi-
le su ogni tipo di animale domestico, indipendentemen;e
dalla sua statura € dalla natura del suo pelo.

Un altro obiettivo ancora dell'invenzione &
di fornire tali composizioni efficaci senza richiederne
l'aspersione su tutto il corpo dell'animale.

Un altro obiettivo ancora dell'invenzione &
di fornire tali composizioni le quali, applicate local-
mente, si diffonderanno poi su tutto il corpo dell'ani-
male, qui seccheranno, evitando al massimo ogni fenome-
no di cristallizzazione.

Un altro obiettive ancora dell'invenzione &
di fornire tali composizioni le quali, dopo essiccazio-
ne, non interessano l'aspettc del pelo ed in modo par-

ticolare, non lasciano cristalli e non rendono il pelo
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- appiccicoso.

‘Questi obiettivi sono réggiunti dall'inven-
zione, la quale ha per oggetto composizioni antiparas-
sitarie utili in modo particolare nel trattamento e la
protezione degli animali infestati o suscettibili di
essere infestati da parassiti, comprendenti, in una

forma pronta per l'uso:

a) una sostanza attiva insetticida dalla

formula(ID! Q; Ra
ASVA

nella quale:

- Ry & un atomo di alogeno, CN © metile;
- R2 & il radicale S(O)nR3 ossia 4,%-diciano-

imidazole 2-ile o aloalchile;

- R3 & un radicale alchile o alocalchile, ad

esempio alcalchile inferiore;

- R, rappresenta un atomo di idrogeno o di

alogeno; oppure un radicale NR.R,, S(O)mR7, C(O)R7, o
C(O)OR7, alchile, alocalchile o ORg © un radicale
-N—C(R9)(R10):

- R5 e R6 rappresentano indipendentemente
l'atomo di idrogeno o un radicale alchile, aloalchile,

C(0) -alchile, S(O)rCFB’ acile o alcossicarbonile; op-
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. pure R5 e Ré possono formare assieme un radicale alchi-
lene bivalente che pud essere interrotto da uno o due
etercatomi bivalenti, quali l'ossigeno o lo zolfo;

- R7 rappresenta un radicale alchile o alo-

alchile;
- R8 rappresenta un radicale alchile, alo-

alchile o un atomo d'idrogenc;

- R9 rappresenta un radicale alchile o un

atomo d'idrogenc;

- Rlo rappresenta un gruppo fenile o etero-
arile eventualmente sostituito da unco o pid atomi di
alogeno o gruppi gquali -0OH, -0-alchile, S-alchile,
ciano o alchile;

- Y rappresenta un atomo di alogenc, un ra-
dicale aloalchile o aloalcossido, ad esempio aloalcos-
sido inferiore, SFS' con la possibilita che:

Y sia CN o NO, nelle posizioni 2 e 6 (con
riferimento al carbonio legato al nuclec pirazole e
notato 1);

il carbonio in 2 sia sostituito da N;

Y sia S(O)qCF in posizione 4, ma prefe-

3
ribilmente aloalchile, aloalcossido o SFS;
- m, n, g, r rappresentanco, indipendentemente

tra loro, un numero intero uguale a 0, 1 o 2;

- p & un numero intero uguale a 1, 2, 3, 4 ©



5, preferibilmente uguale' a 1, 2 o 3 ed in modo parti-

colare 3;°

con la riserva che, quando R1 €& 11 radicale

metile, allora o R, &€ aloalchile, R4 & NH

3 p vale 2, Y

2!
in posizione 6 &€ Cl, y in posizione 4 & CFy ed il car-
bonic in posizione 2 del fenile & sostituito da N; o Ré

€ 4,5 dicianoimidazole 2-ile, R4 & C1, p & 3, ¥ in po-

sizicone 6 & Cl, Y in posizione 4 & CF3 ed il carbonio

n~

in pocsizione 2 del fenile & sostituito da =C-C1;

questo composto di formula (I) potendo essere
vantaggiosamente presente nella formulazione in ragione
da 1 a 20%, preferibilmente da 5 a 15% (percentuali in
pesoc per volume = P/V);

b) un inibitore di cristallizzazione, in par-
ticolare presente in ragione di 1 a 20% (P/V), preferi-
bilmente da 5 a 15%, questo inibitore rispondendo al
testo nel guale:

0,3 ml di una soluzione A comprendente 10%
(P/V) del composto di formula (I) nel solvente definito
in ¢) nel seguito, nonché 10% di tale inibitore vengono
depositati su una lamina di vetro a 20°C per 24 ore,
dopodiché si osserva visivamente l'assenza o la quasi
assenza di cristalli, in modo particolare meno di 10
cristalli, preferibilmente 0 cristalli, sulla lamina di

vetro;

L]



¢} un sclvente’ organico avente una costante
dieléttriéa compresa tra 10 e 35,‘preferibilmente tra
20 e 30, il tenore di guesto solvente c) nella composi-
zione globale rappresentando il complemeﬁto a 100% del-
;a composizione;

d) un consolvente organico avente un punto di
ebollizione inferiore a 100° C, preferibilmente infe-
riore a 80° C e con una costante dielettrica compresa
tra 10 e 40, preferibilmente tra 20 e 30; questo cosol-
vente pud vantaggiosamente essere presente nella compo-
sizione con un rapporto peso/pesc (P/P) di d)/c) com-
preso tra 1/15 e 1/2. Il solvente & volatile in modo da
servire in modo particolare da promotore di essiccazio-

ne ed & miscelabile con l'acqua e/o col solvente cl.
Preferibilmente, la sostanza activa

insetticida risponde alla formula (II):

Rz__ R,

/\M

N

Ry

(II) X

nella quale:

Rz

- R1 & un atomo di alogeno, CN o metile;

- R, & il radicale S(O)nR3 ossia 4,5-diciano-
imidazole 2-ile o aloalchile;

- Ry €& un radicale alchile © aloalchile;

- R, rappresenta un atomo di idrogeno o di

'ACORACC! & PERANIS.p A



. alogeno; oppure un radicale NR R,

S(o)mR7, C(O)R7, o

C{O)OR "alchile, aloalchile o OR8 o un radicale

7’
-N-C (Rg) (Rlo) H

- Rg e R, rappresentano indipendentemente
l'atomo di idrogenc © un radicale alchile, aloalchile,

C(Q) -alchile, S(O)rCF3, acile o alcossicarbonile; op-

pure R5 e R6 possono formare assieme un radicale alchi-

lene bivalente che pud essere interrotto da uno o due

eteroatomi bivalenti, quali l'ossigeno o lo zolfo;

R, rappresenta un radicale alchile o alo-

alchile;

- RB rappresenta un radicale alchile, alo-

alchile o un atome 4'idrogeno;

- R9 rappresenta un radicale alchile o un

atomo d'idrogeno;

~ R10 rappresenta un gruppo fenile o etero-

arile eventualmente sostituite da une o pid atomi d4di

alogeno o gruppli quali -OH, -0-alchile, S8S-alchile,
ciano o alchile;
- R e R rappresentano, indipendentemente

11 12

l'uno dall'altro, un atomo di idrogeno o di alogeno ed
eventualmente NO o NO,, -ma con preferenza per H o un

alogeno;

- R rappresenta un atomo di alogeno o un

13

gruppo aloalchile, aloalcossido, S(O)qCF3 o SFS;

RN S.p A,
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- m, n, ¢, r rappresentano, indipendentemente
tra ioro,‘un numero interoc uguale a'O, 1o 2;

- X rappresenta un atomo di azoto trivalente
© un radicale C-R,,, le altre tre valenze dell'atomo di
carbonio facendo parte del ciclo aromatico;

con la riserva che, quando R, & il radicale

metile, allora o R3 & aloalchile, R4 & NH2, R11 & C1,

R13 e X & N; o R2 é& 4,5 diciancimidazole 2-ile, R4 &

ci, Rll e Cl, R13 & C'F3 e X & =C-C1.

I radicali alchile della definizione dei com-
posti delle formule (I) e (II) comprendono generalmente
da 1 a 6 atomi di carbonio. Il ciclo formato dal radi-

cale alchilene bivalente rappresentante R_ e R6 nonché

5

lr'atomo di azoto al quale R5 e R, sono attaccatl, & ge-

6

neralmente un c¢iclo con 5, 6 ¢ 7 tronconi.

Preferibilmente ancera, R, & CN, R, & un ra-

1 3
dicale aloalchile, R4 a NHZ' Rll e Rl2 sono indipenden-
temente l'uno dall'altro un atomo di alogeno, R13 & un

aloalchile. Sempre preferibilmente, X & C-Rl2.
Un composto (A) dalla formula (I) particolar-

mente preferito nell'invenzione é& il:

1-[2,6—Cl2 4-CF3fenile] 3-CN 4—[SO-CF3] S-NH2 pirazole,

la cui denominazione comune & fipronile.

La preparazicne di composti con la formula

(I) pud essere fatta seguende l'uno o l'altro dei pro-

ACOBACCI & PFRANI S.p.A



bedimenti descritti nelle domande di brevetto interna-
ziénéle WO-A-87/3781, 93/6089, 94/21606 o europeo EP-
A-295.117, oppure dqualsiasi altro procedimento di com-
petenza di unc specialista nel settore della sintesi
chimica. Per la realizzazione chimica dei prodotti del-
l'invenzione, un esperto del settore & considerato
avente a disposizione, tra l'altro, tutto il contenuto
dei "Chemical Abstracts" e dei documenti che vi sono
citati.

Sebbene questo non costituilisca elemento pre-
ferenziale, la composizione pud eventualmente compren-
dere acqua, in modo particolare in ragione da 0 a 30%
(volume per volume V/V), in modo particolare in ragione
da 0 a b5 %.

La pud inoltre comprendere un agente anti-
ossidante destinato ad impedire l'ossidazione all'aria,
gquesto agente essendo in modo particolare presente in
ragione da 0,005 a 1 % (P/V), preferibilmente da 0,01 a
0,05%.

La composizioni conformi all'invenzione de-
stinate ad animali da compagnia, in modo particolare
cani e gatti, sono generalmente applicate mediante de-
posizione cutanea (in inglese "spot on" o "pour on");
81 tratta generalmente di un'applicazione localizzata

. - . . 2 .
su una zona di superficie infericre a 10 ecm”™, in modo



particolare compresa tra 5 e 10 sz, particolarmente in

due ?unti e preferibilmente localiézata tra le spalle
dell'animale. Dopo deposito, la composizione si diffon-
de, in modo particolare su tutto il corpé dell'animale,
guindi secca, senza cristallizzare e senza modificare
l'aspetto (in particolare assenza di qualsiasi deposito

biancastro o di aspetto polveroso) né il tocco del

relo.

Le composizioni conformi all'invenzione sono
particolarmente vantaggiose per la loro efficacia, la
loro velocitd di azione, nonché per 1'aspetto gradevole
del pelo degli animali dopo applicazione ed essiccazio-
ne.

Come solvente organico c¢) utilizzabile nella
invenzione, possiamo citare, in modo particolare:
1'acetone, l'acetonitrile, l'alcol benzilico, il butil-
diglicole, la dimetilacetammide, la dimetilforammide,
l'etere n-butilico del dipropileneglicole, 1'etanolo,
l'isopropanolo, il metanolo, l'etileneglicole monoeti-
letere, l'etileneglicole monometiletere, la monometil-
acetammide, il monometiletere del dipropilene glicole,
i poliossietileneglicoli 1liquidi, il polipropilene-
glicole, 1la 2-pirrolidone, in modo particolare la
N-metil pirrolidqne, il monoetiletere del dietilenegli-

cole, l'etileneglicole, il dietilftalato o una miscela

{ACOBACC! & PERANI S.p.A.



di almeno due di essi.

I solventi c¢) preferiti. sono gli eteri di
glicole, in modo particolare il monoetiletere di dieti-
leneglicole ed il monometiletere di dipropileneglicole.

Come inibitore di cristallizzazione b) uti-
lizzabile nell'invenzione, possiamo citare in modo par-
ticolare:

- la polivinilpirrolidone, gli alcoli polivi-
nilici, i copolimeri di acetato di vinile e di vinil-
pirreclidone, il peolietileneglicoli, 1'alcol benzilico,
il mannitoclo, la glicerina, il sorbitolo, gli esteri di
sorbitano poliossietilenici; la lecitina, la carbossi-
metilcellulosa sodica; 1 derivati acrilici quali il
metilacrilato ed altri;

- i tensiocattivi anionici quali gli stearati
alcalini, in modo particolare di sodio, potassio o am-
monio; lo stearato di calcio, lo stearato di trietanc-
lamina; l'abietato di sodio; il solfati di alchile, in
modo particeolare il laurilsolfato di sodio ed il cetil-

solfato di sodio; i1l dodecilbenzenesulfonato di sodio,
11 diottilsulfosuccinato di sodio; gli acidi grassi, in
modo particolare quali derivati dall'olio di copra;

- i tensicattivi cationici quali i sali di
ammonio quaternari idreselubili _dalla formula:

N'R'R"R" 'R"", Y™, nella quale i radicali R sono radicali

*hCUBACC! & PERA| §.n.03,



idrocarbonati, eventualmente idrossilati e Y & un
anione di acido forte quale gli anioni alogenuro, sol-
fato o sulfonato; il bromuro di cetiltrimetilammonioc fa
parte dei tensicattivi cationici utilizzabili;

- i sali di ammina dalla formula NTR'R®R"!
nella quale i radicali R sono radicali idrocarbonati,
eventualmente idrossilati; il cloridrato di ottadeci-
lammina fa parte dei tensicattivi cationici utilizza-
bili;

- 1 tensioattivi non ionici quali gli esteri
di sorbitanc, eventualmente poliossietilenici, in modo
particolare il Polisorbato 80, gli esteri di alchile
poliossietilenici; lo stearato di polietileneglicole, i
derivati poliossietilenici dell'olio di ricino, gli
esteri di poliglicerolo, gli alcoli grassi poliossie-
tilenici, gli acidi grassi poliossietilenici, i copoli-
meri di ossido di etilene e di ossido di propilene;

- 1 tensiocattivi anfoteri gquali i composti
lauril sostituiti della betaina;

- o0 preferibilmente una miscela di almeno due
di loro.

In modo particolarmente preferenziale, si
utilizzerd una coppia inibitrice di cristallizzazione,
ossia una combinazione di un agente filmogenc di tipo

polimerico e di un agente tensiocattivo. Questi agenti
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~ saranno scelti in modo particolare tra i composti atti-

vi citati come inibitori di cristallizzazione b).

Tra gli agenti filmogeni di tipo polimerico

particolarmente interessanti, possiamo citare:

- 1 vari gradi d4i polivinilpirrolidone;
- gli alcoli polivinilici; e
- 1 copolimeri di acetato di wvinile e di

vinilpirrolidone.

Per quanto riguarda gli agenti tensiocattivi,
citeremo, in modo particolare, i tensiocattivi non ioni-

ci, preferibilmente gli esteri di sorbitano poliocssie-

tilenici ed in modo particolare i vari gradi di Poli-

sorbato, ad esempio il Polisorbato 80.

L'agente filmogeno e 1l'agente tensioattivo

potrannce in particolare essere incorporati in quantita
vicine o identiche nel limite delle quantita totali

d'inibitore di c¢ristallizzazione menzionate in altra

sede.

La coppia cosl costituita assicura in modo
notevole gli obiettivi di assenza di cristallizzazione
sul pelo e di mantenimento dell'aspetto cosmetico del

pelo, vale a dire senza tendenza all'incecllaggio o al-

l'aspetto appiccicoso, malgrade la forte concentrazione

di sostanza attiva.

Come cosolvente 4}, possiamo citare in parti-

L4COBACC! & PERANI S.p.A



:colare: l'etanoleo assoluto, 1'isopropanolo (propanclo
2), il metanolo.

Come agente antiossidante, si utilizzano in
modo particolare gli agenti classici quéli: il butili-
drossianisole, il butilidrossitoluene, l'tacido ascor-
bico, il metasulfito di sodio, il gallato di propile,
il tiosolfato di sodio, ed una miscela di due al massi-
mo di loro.

Le composizioni conformi all'invenzione ven-
gono di solito preparate mediante semplice miscelazione
dei costituenti come definito in precedenza; vantaggio-
samente, si inizia col mescolare la sostanza attiva nel
solvente principale e si aggiungono quindi gli altri
ingredienti o coadiuvanti.

La presente invenzione ha inoltre per obiet-
tivo un metodo di trattamento e/o di protezione (pre-
venzione) degli animali contro i parassiti, nel quale
si applica un volume efficace di una composizione con-
forme all'invenzione su una zona limitata dell'animale,
come descritto in precedenza. L'applicazione viene van-
taggiosamente effettuata in due punti e/o dorsalmente
tra le spalle dell'animale.

L'oggetto del metodo pud non essere terapeu-
tico, quando si tratti di pulire i peli e la pelle de-

gli animali eliminando i parassiti presenti assieme ai
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loro residui e feci. L'arimale presenta quindi un pelo
gradévoie'all'occhio ed al tocco. Questo consente anche
di evitare la proliferazione di pulci in casa.

L'oggetto pud anche essere terépeutico quando
gi tratti di curare una parassitosi con conseguenze pa-
togene.

Il volume applicato pud essere dell'ordine da
0,3 a2 1 ml, preferibilmente dell'ordine di 0,5 ml per
il gatto e dell'ordine da 0,3 a 3 ml per il cane, in
funzione del peso dell'animale.

Il volume applicato della composizione corri-
sponde preferibilmente ad una dose di composto dalla
formula (I) compresa tra 0,3 e 60 mg, in mode partico-
lare tra 5 e 15 mg per kg.

Gli esempi seguenti, forniti a titolo non 1li-
mitativo, illustrano l'invenzione ed indicano un suo
modo di applicazione.

Esempi 1 a 12:
Le composizioni degli esempi 1 a 12 sono fornite dalla

tabella seguente.

oy
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A titolo di esempio, la g. b. di monoetere di
dietileneglicole & di' circa 75_cm3 per la formula dello
esempioc 1.

Si mescolano, agitando:

- 10 g di principio attive 1-{4-CF, 2,6C1,
fenile] 3 ciano 4—[CF3-SO-] S—NH2 pirazole,

- la totalita dell'etanoclo,

- 60 cm® di monoetiletere di dietileneglicole
o di monometileteré di dipropileneglicole (solventi),

- la totalita della polivinilpirrolidone
{Kollidon (R} 17PF della BASF, Germania),

- la totalitda del Polisorbato 80 (Tween (R)

80 della ICI),

- la totalitid del butilidrossianisole (se

presente) ;

- la totalitd del butilidrossitoluene (se
presente) .

Si completa a 100 cm3 con monoetiletere di
dietileneglicole o di monometiletere di dipropilene-
glicole (nell'esempio 1, gquesto corrisponde al volume
di circa 15 cm3 restante) .

Ciascuna miscela costituisce una soluzione

concentrata §S.

Tre cani, rispettivamente di circa 7, 14 e 28

kg sono infestati da 100 pulci ciascuno. Due giorni

$GOBACC! & PERANI S.p A



-_;dopo essi vengono trattati con un'applicazione cutanea
di uﬁa soluzione $ in ragione di O,i ml/kg, sotto forma
localizzata su circa 5 cm2 del pelo tra le spalle alla
altezza del garrese. Dopo 24 ore, tempo'necessario per
un'asciugatura completa, 1'aspetto del pelo dei cani
nella zona di applicazione cutanea é& identico all'a-
spetto iniziale. In particolare, il pelo dell'animale
non & appiccicoso né attaccaticcio ad un contatto con
la mano e guesto pelo non comprende ciuffi irsuti.

24 ore dopo il trattamento, i cani vengono
pettinati per eliminare e conteggiare le pulci even-
tualmente presenti. Quindi, ad intervalli settimanali
dopo il trattamentc, gli animali wvengono nuovamente
infestati nello stesso modo visto in precedenza. 24 ore
dopo cilascuna nuova infestazione sperimentale, una
pettinatura viene nuovamente eseguita per estrarre e
contare le pulcli ancora presenti. Su un periocdo di 13
settimane, & stato osservata una percentuale di ridu-
zione della popolazione di pulci che si mantiene al di
sopra del 95% rispetto ad un gruppo.campione che non ha
subito il trattamento dell'invenzione.

Esempi 12 a 24:

Per gli esempi 12 a 24, & sufficiente sosti-

tuire, nella tabella precedente, gli esempi 1 a 12 con

12 a 24 rispettivamente, con 12,5 g di principio atti-



-, vo. Le quantita degli altri costituenti non cambiano,
ad eccezione della quantitd di solvente necessaria per
3

la g.b. a 100 cm™.

Mediante semplice agitazione, si procede alla
miscelazione degli ingredienti seguenti:

- 12,5 g del composto dell'esempio 1,

- la totalita dell'etanolo,

- 60 cm> di monoetiletere di dietileneglicole

© di monometiletere di dipropileneglicole,

la totalitd della polivinilpirrolidone

la totalita del Polisorbato 80,

la totalita del butilidrossianisole (se

presente) ;

la totalitd del butilidrossitoluene (se
presente) .

Si completa finoc a 100 cm? ceon monoetiletere
di dietileneglicole o di monometiletere di dipropilene-
glicole.

Utilizzato nelle condizioni descritte nell'e-
sempio 1, gueste miscele portano a risultati confronta-
bili. Si osserva una riduzione della popolazione delle
pulci superiore al 95% in meno di 24 ore rispetto al

gruppo campione.

s



RIVgNDICAZIONI
1. Composizione utile in ﬁodo particolare per
il trattamento e la protezione degli animali domestici
infestati o suscettibili di essere infeétati dalparas—
siti, caratterizzata dal fatto che comprende, sotto la
forma di una socluzione pronta per 1l'uso:
a) una sostanza attiva insetticida dalla

Rz R4

formula (I):

nella guale:

1
v
1]

un atomo di alogeno, CN o metile;

- R, & il radicale S(O)nR3 ossia 4,5-diciano-

imidazole 2-ile o alcalchile;

- R3 €& un radicale alchile o alocalchile, ad

esempio aloalchile inferiore;

- R, rappresenta un atomo di idrogeno o di

alogeno; oppure un radicale NR.R_, S(O)mR C(O)R7, o}

7I

C{O)OR alchile, alocalchile o OR ¢ un radicale

7' 8

-N-C(Rg) (R, ) ;

- Ry e R6 rappresentano indipendentemente

l'atomo di idrogeno o un radicale alchile, aloalchile,

C(0) -alchile, 5(0) CF acile o alcossicarbonile; op-

3 i

pure R5 e R6 possono formare assieme un radicale alchi-



. iene bivalente che pud essere interrotto da uno o due
eteroatomi bivalenti, quali 1'ossigéno o lo zolfo;

- R, rappresenta un radicale alchile o alc-
alchile; :

- R8 rappresenta un radicale alchile, alo-

alchile o un atomo d'idrogenco;

- R9 rappresenta un radicale alchile o un
atomo d'idrogeno;

- R10 rappresenta un gruppce fenile o etero-
arile eventualmente sostituito da uno o pitd atomi di
alogeno o gruppi quali -0H, -0-alchile, 8&-alchile,
ciano o alchile;

- Y rappresenta un atomo di alogeno, un ra-
dicale aloalchile ¢ aloalcossido, ad esempic aloalcos-
sido inferiore, SFS, con la possibilita che:

Y sia CN o NO2 nelle posizioni 2 e 6 {con

riferimento al carbonio legato al nucleo pirazole e

notato 1) ;

il carbonio in 2 sia sostituito da N;
Y sia S(O)qCF3 in posizione 4, ma prefe-
ribilmente aloalchile, aloalcossido o SFS;
-m, n, g, r rappresentané, indipendentemente
tra loro, un numero interoc uguale a 0, 1 o 2;

- p & un numero intero uguale a 1, 2, 3, 4 o

5, preferibilmente uguale a 1, 2 o 3 ed in modo parti-
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fbolare 3;
‘con la riserva che, quanao Ry & il radicale
metile, allora o R3 & aloalchile, R4 & NH2, p vale 2, Y
in posizione 6 & Cl, y in posizione 4 & CFB ed il car-
bonio in posizione 2 del fenile & sostituito da N; o R,
€ 4,5 dicianoimidazole 2-ile, R4 &€ Cl, p & 3, Y in po-
sizione 6 & Cl, Y in posizione 4 @& CF3 ed 1l carbonio
in posizione 2 del fenile & sostituito da =C-C1;
b) un inibitore di cristallizzazione rispon-
dente al testo nel quale:
0,3 ml di una soluzione A comprendente 10%
(P/V) del composto di formula (I) nel solvente definito
in ¢) nel seguito, nonché 10% di tale inibitore vengono
depositati su una lamina di vetro a 20°C per 24 ore,
dopodiché si osserva visivamente l'assenza o la quasi
asgenza di cristalli, in modo particolare meno di 10
cristalli, preferibilmente 0 cristalii, sulla lamina di
vetro;
¢) un solvente organico avente una costante
dielettrica compresa tra 10 e 35, preferibilmente tra
20 e 20;
d) un consolvente organicc avente un punto di
ebollizione inferiore a 100° C, preferibilmente infe-

riore a 80° C e con una costante dielettrica compresa

tra 10 e 40, preferibilmente tra 20 e 30.
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2. Composizione conforme alla rivendicazione
1, cératterizzata dal fatto che il.composto di formula
(I) & presente in ragione da 1 a 20% P/V, preferibil-
mente da 5 a 15% P/V nella composizione.

3. Composizione conforme alla rivendicazione
1 o 2, caratterizzata dal fatto che 1l'inibitore di cri-
stallizzazione é presente in ragione da 1 a 20% PB/V,
preferibilmente da 5 a 15% P/V nella composizione.

4. Composizione conforme ad una delle riven-
dicazioni 1 a 3, caratterizzata dal fattoc che il sol-
vente organico rappresenta il complemento al 100% della
composizione.

5. Composizione conforme ad una delle riven-
dicazioni 1 a 4, caratterizzata dal fatto che il cosol-
vente organico & presente nella composizione in ragione
di un rapporto P/P cosolvente d)/solvente ¢) compreso
tra 1/15 e 1/2.

6. Composizione conforme ad una delle riven-
dicazioni 1 a 5, caratterizzata dal fatto che l'acqua &
presente in ragione da 0 a 30% V/V, prefefibilmente da
0 a 5%, nella composizione.

7. Composizione conforme ad una delle riven-
dicazioni 1 a 6, caratterizzata dal fatto che comprende
un agente antiossidante.

8. Composizione conforme alla rivendicazione

D
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.5; caratterizzata dal fatto che l'agente antiossidante
& présenté in ragione da 0,005 a l% (P/V), preferibil-
mente da 0,01 a 0,05%.

9. Composizione conforme ad uﬂa delle riven-
dicazioni 1 a 8, caratterizzata dal fatto che il sol-
vente <) viene scelto nel gruppo comprendente:
l'acetone, l'acetonitrile, l'alcol benzilico, il butil-
diglicole, la dimetilacetammide, la dimetilforammide,
l'etere n-butilico del dipropileneglicole, 1l'etanolo,
1'isopropanolo, il metanclo, l'etilgneglicole monoeti-
letere, l'etileneglicole monometiletere, la monometil-
acetammide, il monometiletere del dipropilene glicole,
i poliossietileneglicoli liquidi, il polipropilenegli-
cole, la 2-pirrolidone, in modo particolare la N-metil
pirrclidone, il monoetiletere del dietileneglicole,
l'etileneglicecle, il dietilftalato e una miscela di
almeno due di essi.

10. Composizione conforme ad una delle riven-
dicazioni 1 a 9, caratterizzata dal fatto che 1'inibi-
tore di cristallizzazione viene scelto nel gruppo com-
prendente:

- la polivinilpirrolidone, gli alcoli polivi-
nilici, i copolimeri di acetato di vinile e di vinil-
pirrolidone, il polietileneglicoli, 1l'alcol benzilico,

il manniteleo, la glicerina, il sorbitolo, gli esteri di

w, v Ay



sarbitano éoliossietilenici; la lecitina, la carbossi-
metilcellulosa sodica; i de:ivati acrilici gquali il
metilacrilato ed altri;

- i tensicattivi énionici quaii gli stearati
alcalini, in modo particolare di sodié, potassio o am-
monio; lo stearato di calcio, lo stearato di trietano-
lamina; l'abietato di sodio; il solgati di alchile, in
modo particolare il laurilsolfato di sodioc ed il cetil-
solfato di sodio; il dodecilbenzenesulfonato di sodio,
il diottilsulfosuccinato di sodio; gli acidi grassi, in
modo particolare quali derivati dall'olic di copra;

- 1 tensioattivi cationici quali i sali di
ammonio quaternari idrosolubili dalla formula:
N'R'R"R"'R"", Y, nella quale i radicali R sono radicali
idrocarbonati, eventualmente idros§ilati e Y & un
anione di acido forte quale gli anioni alogenuro, sol-
fato o sulfonato; il bromuro di cetiltrimetilammonio:

- 1 sali di ammina dalla formula NTR'R"R"'
nella gquale i radicali R sono radicali idrocarbeonati,
eventualmente idrossilati; il cloridrato di ottadeci-
lammina;

- 1 tensioattivi non ionici quali gli esteri
di sorbitaneo, eventualmente poliossietilenici, in modo

particolare il Polisorbato 80, gli..esteri di alchile

poliossietilenici; lo stearato di polietileneglicole, i
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_;aerivati poliossietilenici dell'olio di ricino, gli
esteri di poliglicerolo, gli alcoii grassi poliossie-
tilenici, gli acidi grassi poliossietilenici, 1 copoli-
meri di ossido di etilene e di ossido di'propilene;

- 1 tensiocattivi anfoteri quali i composti
lauril sostituiti della betaina;

- e preferibilmente le miscele di almeno due
di essi.

11. Composizione conforme ad una delle riven-
dicazioni 1 a 10, caratterizzata dal fatto ché, come
agente inibitore di cristallizzazione, comprende una
coppia inibitrice di cristallizzazione comprendente un
agente filmogeno polimerico ed un agente tensiocattivo.

12. Composizione conforme alla rivendicazione
11, caratterizzata dal fatto che l'agente filmogeno
polimerico viene scelto nel gruppo comprendente:

- 1 vari gradi di polivinilpirrolidone;

- gli alcoli polivinilici; e

- 1 copolimeri di acetato di vinile e di
vinilpirrolidone.

13. Composizione conforme alla rivendicazione
11 o 12, caratterizzata dal fatto che 1l'agente tensio-
attivo & un tensioattivo non ionico.

14. Composizione conforme alla rivendicazione

13, caratterizzata dal fatto che l'agente tensioattivo
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'.;é un estere di sorbitanc poliossietilenico quale il
Polisorbato.

15. Composizicne conforme alla rivendicazione
14, caratterizzata dal fatto che l'inibitore di cri-
stallizzazione & una miscela di polivinilpirrolidone e
di Polisorbato, preferibilmente Polisorbato 80.

l6e. Composizione conforme ad una delle riven-
dicazioni 1 a 15, caratterizzata dal fatto che il sol-
vente ¢) & un etere di glicole.

17. Composizione conforme alla rivendicazione
16, caratterizzata dal fatto che il solvente c¢) viene
scelto nel gruppo comprendente il monoetiletere di die-
tileneglicole ed il monometiletere di dipreopilenegli-
cole.

18. Composizione conforme ad una delle riven-
dicazioni 1 a 17, caratterizzata da} fatto che il co-
solvente d) viene scelto nel gruppo comprendente: l'e-
tanolo assoluto, l'isopropanolo (propanolo 2), il meta-
nolo.

19. Composizione conforme ad una delle riven-
dicazioni 1 a 18, caratterizzata dal fatto che compren-
de un agente antiossidante scelto nel gruppo compren-
dente: il butilidrossianisolo, il butilidrossitoluene,
l'acido ascorbico, il metasulfito di sodio, il gallato

di propile, il tiosolfato di sodio,.-ed una miscela di

ol
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. due al massimo 4di essi.
20. Composizione conforme ad una delle riven-
dicazioni 1 a 19, caratterizzata dal fatto che la so-

stanza insetticida risponde alla formula {(II):
R
N,
R DN
N
I
(11) Rya Bk
nella quale: é’
A3

I
o
®

& un atomo di alegenc, CN o metile;

- R, & il radicale S(O)nR3 ossia 4,5-dicianco-

P

imidazole 2-ile o aloalchile:
- R3 & un radicale alchile o alcalchile;

- R, rappresenta un atomo di idrogeno o di

alogeno; oppure un radicale NR S{0)_R_, C(O)R7, o

576" m7

C(O)OR7, alchile, alocalchile o OR8 © un radicale

-N-C(Rg) (R ) ;

- R5 e R6 rappresentano indipendentemente
l'atomo di idrogeno o un radicale alchile, aloalchile,
C{Q)-alchile, S(o)rCFB' acile o alcossicarbonile; op-
pure R5 e R6 posscono formare assieme un radicale alchi-
lene bivalente che pud essere interrotto da unoc o due
etercatomi bivalenti, quali ad esempioc l'ossigenoc o 1lo
zolfo;

- R, rappresenta un radicale alchile o alo-

alchile;



- Ry rappresenta un radicale alchile, alo-

alchile o un atomo d'idrogeno;

- Ry, rappresenta un radicale alchile o un

atomo d4d'idrogenoc;

- R,, rappresenta un gruppo fenile o etero-

arile eventualmente sostituito da uno o pil atomi di
alogeno o gruppi gquali -0OH, -0O-alchile, S-alchile,
ciano o alchile;

- Rll e R12 rappresentano, indipendentemente

l'uno dall'altro, un atomo di idreogeno o di alogeno ed

eventualmente NO o NO ma con preferenza per H o un

2I
alogeno;

- R,,; rappresenta un atomo di alogeno o un

gruppo aloalchile, alcalcossido, S(O)qCF3 o SFS;
- m, n, ¢, r rappresentano, indipendentemente
tra loro, un numero intero uguale a 0, 1 o 2;

- X rappresenta un atomo di azoto trivalente

r

o un radicale C-R le altre tre valenze dell'atomo di

1z’

carbonio facendo parte del ciclc aromatico;

con la riserva che, quando R1 € 11 radicale

metile, allora o R, & alocalchile, R4 & NH

3 R é C1,

27 11

-~

R13 e X & N; o R2 & 4,5 dicianoimidazole 2-ile, R4 &

ci, Rll é Cl, R13 <] CF3 e X & =C-C1.

21. Cowmposiziocne conforme ad una gqualsiasi

delle rivendicazioni 1 a 20, caratterizzata dal fatto

. ..-..’A_'qﬂ



."che il composto delle  formule (I) o (II) & il

1-[2;6§C12 4-CF fenile] 3-CN 4-[SO-CF,] 5-NH, pirazole.

R INGARICG

SRy st TN G R .

L

B s L B

N U

4



	Page 1 - BIBLIOGRAPHY
	Page 2 - DESCRIPTION
	Page 3 - DESCRIPTION
	Page 4 - DESCRIPTION
	Page 5 - DESCRIPTION
	Page 6 - DESCRIPTION
	Page 7 - DESCRIPTION
	Page 8 - DESCRIPTION
	Page 9 - DESCRIPTION
	Page 10 - DESCRIPTION
	Page 11 - DESCRIPTION
	Page 12 - DESCRIPTION
	Page 13 - DESCRIPTION
	Page 14 - DESCRIPTION
	Page 15 - DESCRIPTION
	Page 16 - DESCRIPTION
	Page 17 - DESCRIPTION
	Page 18 - DESCRIPTION
	Page 19 - DESCRIPTION
	Page 20 - DESCRIPTION
	Page 21 - DESCRIPTION
	Page 22 - CLAIMS
	Page 23 - CLAIMS
	Page 24 - CLAIMS
	Page 25 - CLAIMS
	Page 26 - CLAIMS
	Page 27 - CLAIMS
	Page 28 - CLAIMS
	Page 29 - CLAIMS
	Page 30 - CLAIMS
	Page 31 - CLAIMS
	Page 32 - CLAIMS

