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Naézev vynalezu:

Synergicka insekticidni kompozice

Anotace:

Resenf se tyka synergi ckych insekticidnich kompozic,
obsahujicich jako zékladni G&inné sloXky antagonistu
neuronovych sodikovych kanali v kombinaci s jednou nebo
vice slouteninami, zvolenymi ze souboru, zahmuj iciho
pyrethroidy, sloudeniny typu pyrethroi dfi, rekombinantni
nukleopolyhedroviry schopné exprese hmyz ho toxinu,
organofosféty, karbamaty, formamid iny, makrocyklické
laktony, amidinohydrazony, GAB A antagonistya ligandy
acetylcholinovych receptord. Reseni se také tyk4 zptisobt
synergického hubeni hmyzu a ochrany uzitkovych plodin.
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Synergicka insekticidni kompozice

Oblast techniky

Predlozeny vynalez se tyka synergickych insekticidnich kompozic, obsahujicich jako zakladni
a&inné slozky antagonistu neuronovych sodikovych kanali v kombinaci jednou nebo vice
sloudeninami, zvolenymi ze souboru, zahrnujiciho pyrethroidy, sloueniny typu pyrethroidi,
rekombinantni nukleopolyhedroviry schopné exprese hmyziho toxinu, organofosfaty, karbamaty,
formamidiny, makrocyklické laktony, amidinohydrazony, GABA antagonisty a ligandy acetyl-
cholinovych receptorti. Predlozeny vynalez se také tyka zpiisobd synergického hubeni hmyzu a
ochrany uZzitkovych plodin.

Dosavadni stav techniky

Byla vyvinuta insekticidni ¢inidla a kompozice pro hubeni $kodlivého hmyzu jako je agrohorti-
kulturni hmyz, hygienicky hmyz nebo dfevokazny hmyz a jsou pouzivéna v praxi jako jednodu-
ché &inidlo nebo ve smésich. Nicméné jsou dale hledany ekonomicky u¢inné a ekologicky
bezpetné insekticidni ptipravky. Insekticidni kompozice, které by dovolovaly sniZen¢ ulinné
davky, poskytovaly zvysenou bezpe¢nost pro Zivotni prostiedi a nizsi vyskyt rezistence hmyzu.
A&koliv rotaéni aplikace &inidla pro hubeni hmyzu, které maji rizné zplsoby pisobeni, mize
ptinést dobré vysledky pfi zvladani hmyzu, tento zplisob nemusi nutné pfinést pozadovany
adinek. Kromé toho, i kdyZ bylo studovéno kombinované piisobeni insekticidnich ¢inidel, nebylo
vzdy nalezeno vysoké synergické piisobeni. Nalezeni insekticidni kompozice, kterd nevykazuje
kfizovou rezistenci vzhledem k existujicim insekticidnim &inidlim, problémy s toxicitou a maly
negativni vliv na Zivotni prostfedi, je velmi obtizné.

Cilem podle piedlozeného vynalezu je proto podat synergické insekticidni kompozice, které
vykazuji vysoké insekticidni plisobeni soucasné se snizenym pusobenim na uZitkové plodiny
a sniZzenou zatézi pro Zivotni prostfedi.

Dal$im cilem piedloZzeného vynalezu je piinést zvydené synergické insekticidni pdsobeni

a zvy$enou ochranu uzitkovych plodin.

Podstata vynalezu

Predlozeny vynalez se tyka synergické insekticidni kompozice, obsahujici jako podstatné u€inné
slozky synergicky 0¢inné mnozstvi antagonisty neuronovych sodikovych kanald obecného
vzorce I

Y
P

X R w R1 A
m | i q
N—C—N—N:=C—A— (CR2R3 ) n

(I)

ve kterém

A je CR'R’ nebo NR®;
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W jeOnebo S;
X, Y a Z jsou kazdy nezavisle H; atom halogenu; OH; CN; NO,; C—Cg-alkyl nesubstituovany
nebo substituovany jednim nebo vice atomy halogenu, skupinami C,—Cs~alkoxy, C,~C;—

halogenalkoxy, C;—Cs—cykloalkyl, C—Cs-alkenyloxy nebo sulfonyloxy;

Ci—Cs-alkoxy nesubstituovany nebo substituovany jednim nebo vice atomy halogenu, skupinami
C,—Cs—alkoxy nebo Cs—Cs—cykloalkyl,

Ci—Ce-alkoxykarbonyl, C;-Cs—cykloalkylkarbonyloxy, fenyl nesubstituovany nebo substituova-
ny jednim nebo vice atomy halogenu, skupinami C,—Cy-alkyl nebo C,—C,-alkoxy; aminokarbo-
nyloxy nesubstituovany nebo substituovany jednou nebo vice skupinami C,—Cj-alkyl; C,—C¢—
alkoxykarbonyloxy; C,—Cs-alkylsulfonyloxy; C,—Cs-alkenyl; nebo NR'R?;
m, p a q jsou kazdy nezavisle celé &islo rovné 1, 2, 3, 4 nebo 5;
n  jecelé ¢islo rovné 0, 1 nebo 2;
R, R\, R%, R®, R*a R’ jsou kazdy nezavisle H nebo C,~C,—alkyl;
R® je H, C,—Cgalkyl, C—Cs-halogenalkyl, C—Cs-alkoxyalkyl, C,—C¢-alkoxy, C,—Cg—
halogenalkoxy, C,—Cs-alkenyl, CrCs-alkinyl, C~Csalkylkarbonyl, C,—Cs-alkoxykarbonyl,
C—Ce-alkylthio, nebo C—Cs-halogenalkylthio;
R” a R® jsou kazdy nezavisle H nebo C,—Cg-alkyl;
a konfigurace s prerusovanou &arou

C-=—=N
pfedstavuje dvojnou vazbu nebo jednoduchou vazbu;
nebo jeho stereoizomer,
v kombinaci s jednou nebo vice sloudeninami, zvolenymi ze souboru A, zahrnujiciho pyrethroid-
ni slou€eniny, slou¢eniny typu pyrethroidd, rekombinantni nukleopolyhedroviry schopné exprese
hmyziho toxinu, organofosfatové slou¢eniny, karbamatové slou¢eniny, formamidinové sloudeni-
ny, makrocyklické laktonové slouceniny, amidinohydrazonové slouceniny, antagonisty GABA
(gama-aminobutyrova kyselina) a slou¢eniny, které jsou ligandy acetylcholinovych receptort.

PfedloZeny vynalez se obzvl4sts tyka kompozic, ve kterych vzorci 1

W jeO;
X je 4trifluormethoxy;

Y  je 3-trifluormethyl;
Z je4-CN;

A jeCH2;

n jeO;

m, p a q jsou kazdé 1;
R aR!'jsou kazdy H;
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a konfigurace s pferusovanou ¢arou
C-=—N
ptedstavuje dvojnou vazbu.

Predlozeny vynalez se také obzvlasteé tyka kompozic, kde jednou nebo vice slougeninami, zvole-
nymi ze souboru A, jsou cypermethrin, cyhalomethrin, cyfluthrin, permethrin, ethofenprox, sila-
fluofen, fipronil, endosulfon, imidacloprid, acetamiprid, nitenpyram, thiamethoxam, profenofos,
acefat, sulprofos, malathion, diazinon, methyl parathion, terbufos, methonyl, thiodicarb, fenothio-
carb, amitraz, chlordimeform, chlorfenamidin, avermectin, emamectin, milbemectin, nemadectin
nebo moxidectin a predev$im slougenin, kde jednou nebo vice slou¢eninami, zvolenymi ze sou-
boru A, je hydramethylnon.

Predlozeny vynalez se vyhodné tyka vyse uvedenych kompozic, obsahujicich hmotnostné 0,01 az
20 % antagonisty neuronovych sodikovych kanald obecného vzorce I v kombinaci s hydra-
methylnonem.

Predlozeny vynalez se vyhodné tyka vyse uvedenych kompozic, kde pomér G¢innych slozek je
1 hmotnostni dil antagonisty neuronovych sodikovych kanald obecného vzorce I na 0,01 az
100 hmotnostnich dilii jedné nebo vice slougenin ze souboru A.

Predlozeny vynalez se dale tyka zpisobu hubeni hmyzu zahrnujiciho uvedeni hmyzu do kontaktu
s kompozici podle predlozeného vynalezu. Uvedeny hmyz je vyhodné hmyz fadi Lepidoptera
a Coleoptera, hygieny nebo obecného zdravi se tykajici hmyz fadi Diptera, Hymenoptera a Blat-
taria a dfevokazny hmyzu fadis Hymenoptera, Isoptera a Coleoptera.

Predlozeny vynalez se dale tyka zplisobu ochrany rostlin pted zamofenim a napadenim hmyzem,
ktery zahrnuje aplikaci synergicky {&inného mnoZstvi kompozice podle pfedlozeného vynalezu
na listy nebo stvoly uvedené rostliny.

Detailni popis ptedlozeného vynélezu
Definice

_Ligand acetylcholinovych receptori®, jak je pouZivan v této patentové prihldSce, znamena
slouéeninu, ktera je schopna vazby na misto na acetylcholinovém receptoru.

Vyraz ,,skupina A%, jak je pouZivan v této patentové ptihlasce, znamend insekticidni

1) pyrethroidni slouCeniny;

2) sloudeniny typu pyrethroidi;

3) rekombinantni nukleopolyhedroviry schopné exprese hmyziho toxinu;
4) organofosfatové slouceniny;

5) karbamatové slouceniny;

6) formamidinové slouceniny;

7) makrocyklické laktonové slou¢eniny;

8) amidinohydrazonové slouceniny;

9) slouéeniny, které jsou antagonisté¢ GAGA; a

10) slougeniny, které jsou ligandy acetylcholinovych receptoru.



20

25

30

35

40

45

50

55

CZ 303846 B6

»Halogenalkyl”, jak je pouZivan v této patentové pfihlasce, znamena alkylovou skupinu C,Hy1,
ktera ma 1 az 2x+1 atomi halogend, které mohou byt stejné nebo rizné. Podobné vyrazy ,,halo-
genalkenyl®, ,,halogenalkinyl“, , halogenalkoxy*, ,,halogenfenyl“ a podobn& znamenaji mono— az
perhalogenovou substituci, kde atomy halogenii mohou byt stejné nebo riizné.

»Halogen®, jak je pouZivan v této patentové pfihlasce, znamena Cl, Br, [ nebo F.

»Antagonista neuronovych sodikovych kanali“, jak je pouzivan v této patentové piihlasce,
znamena slouceninu, ktera je schopna zabraiovat schopnosti neuronovych bunék pienaset sodi-
kové ionty pies bunéénou membranu.

Vyraz ,slouceniny typu pyrethroidi®, jak je pouzivan v této patentové ptihlasce, znamena ty
slouceniny, které jsou charakterizovany neesterové vazanou aryl-fenoxybenzylovou skupinou.

»oynergismus®, jak je pouzivan v této patentové pihlasce, znamena spole¢né plisobeni kombi-
nace dvou nebo vice biologicky €innych slozek, p¥i kterém spoleény u&inek dvou nebo vice
slozek prekracuje soucet piisobeni samotnych slozek.

Bylo pfekvapivé zjiSt€no, Ze kompozice, které obsahuji kombinaci antagonisty neuronovych
sodikovych kandll a dalsi insekticidni slozku pfinasi zvySené insekticidni plisobeni pfi niz$ich
hladinach zkombinovanych uginnych &inidel, nez je mozno doséhnout, pokud antagonista neuro-
novych sodikovych kanali nebo dalsi insekticidni slozka jsou aplikovany samostatné.

Jak bylo uvedeno vySe, vyraz ,,antagonista neuronovych sodikovych kanali“ oznacuje slouceni-
nu, ktera je schopna zabrafiovat schopnosti neuronovych bunék pfenaset sodikové ionty pies
bunétnou membranu. Neuronové buiiky timto zpiisobem postizené nejsou schopny pienaset
signaly, coZ vede k paralyze a nakonec k mortalité cilového organismu. Popis antagonistii neuro-
novych sodikovych kanalii a zpiisobu jejich pisobeni miZe byt nalezen v Pesticide Biochemistry
and Physiology, 60: 177 aZ 185 nebo Archives of Insect Biochemistry and Physiology, 37: 91 az
103.

Druh4 i¢inna slozka insekticidni kompozice podle pfedloZzeného vyndlezu zahrnuje jednu nebo
vice slou¢enin, zvolenych ze souboru, zahrnujiciho skupinu A:

1) pyrethroidni slouceniny, o kterych je znamo, Ze jsou insekticidng uginné, jako je cypermethrin,
cyhalothrin, cyfluthrin, permethrin a podobng;

2) slouceniny typu pyrethroidii, o kterych je znamo, Ze jsou insekticidné uéinné, jako je etho-
fenprox, silafluofen a podobng;

3) rekombinantni nukleopolyhedroviry schopné exprese hmyziho toxinu, vyhodné hmyziho
neurotoxinu jako je hmyzi toxin Androctonus australis (AalT), naptiklad HZNPV-AalT;

4) organofosfatové slouceniny, u kterych je zndmo, Ze jsou insekticidné Gginné, jako je profe-
nofos, acetat, sulprofos, malathion, diazinon, methyl parathion, terbufos a podobng;

5) karbamatové slouceniny, o kterych je znamo, Ze jsou insekticidné uginné, jako je methomyl,
thiodikarb, fenothiokarb, a podobné;

6) formamidinové slouceniny, o kterych je znamo, Ze jsou insekticidné i€inné, jako je amitraz,
chlordimeform, hydramethylnon, chlorfenamidin a podobné;

7) makrocyklické laktonové sloudeniny, o kterych je znamo, Ze jsou insekticidng u&inné, jako je
spinosad, avermectin, emamectin, milbemectin, nemadectin, moxidectin a podobné;
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8) amidinohydrazonové slougeniny, o kterych je znamo, Ze jsou insekticidné u¢inne, jako je
hydramethylnon;

9) GABA antagonistické slougeniny, o kterych je zndmo, Ze jsou insekticidné (¢inné, jako je
fipronil, endosulfan a podobné;

10) slouceniny, které jsou ligandy acetylcholinovych receptord, o kterych je znamo, ze jsou
insekticidné &inné, jako je imidacloprid, acetamiprid, nitenpyram, thiamethoxam a podobné.

Popis vy3e uvedenych komer&n& dostupnych slou¢enin mize byt nalezen mezi jinym v The Pesti-
cide Manual, 11. vydani, British Crop Protection Council (1997). Popis rekombinantnich nukleo-
polyhedrovirti, schopnych exprese hmyziho toxinu, zahrnuje praci Treacy a kol., Proceedings
Beltwide Cotton Conference (1999), str. 1076 az 1083.

Vyhodné kompozice podle predlozeného vynalezu jsou ty kompozice, které obsahuji antagonistu
neuronovych sodikovych kanali obecného vzorce I v kombinaci s jednou nebo vice slou¢eninami
zvolenymi ze souboru, zahrujiciho skupinu A.

Kazd4 ze sloutenin obecného vzorce 1 zahrnuje asymetricka centra, kterd se mohou nachazet
v stereoizomerické formé R nebo formé S. PredloZeny vynalez zahrnuje také formu R nebo
formu S nebo smési obsahujici formu R nebo formu S v libovolném poméru.

Vyhodné mohou byt sloueniny, které jsou antagonisté neuronovych sodikovych kanali a jsou
obecného vzorce I nebo jejich smési, pfipraveny pro pouziti s druhou insekticidng G¢innou sloz-
kou a poptipadé daldimi obvyklymi adjuvans. Uvedeny ptipravek muZe byt dispergovan v pev-
ném nebo kapalném fedidle pro aplikaci na hmyz, jeho potravu, misto pro mnozeni nebo Zivotni
prostfedi jako kapalny sprej nebo jako pevny prasek nebo praskovy koncentrat.

Ucinné slozky kompozice podle piedlozeného vynilezu mohou byt upraveny oddélené jako
smacitelny prasek, emulgovatelny koncentrat, vodny nebo kapalny suspenzni koncentrat nebo
v libovolné jiné formé, ktera je obvykle pouZivana pro €inidla pro hubeni hmyzu a rozmichan
v nadrzi na poli vodou nebo jinou lacinou kapalinou pro aplikaci jako kapalna sprejova smés.
Oddglens ptipravena kompozice mohou také byt aplikovany postupné.

Vyhodn& mohou kompozice podle predlozeného vynélezu byt pfipraveny jako navnadové
kompozice, obsahujici synergicky u¢inné mnoZstvi kombinace antagonisty neuronovych sodiko-
vych kanalii plus jedné nebo vice sloucenin, zvolenych ze souboru, zahrnujiciho skupinu A
a pevnou nebo kapalnou poZivatelnou vyZzivnou substanci. Vyhodna navnadova kompozice muize
obsahovat ptiblizné 0,01 a% 20 % hmotn. i¢inné slozky, vyhodné antagonisty neuronovych sodi-
kovych kanaldl v kombinaci s hydramethylnonem.

P¥i pouziti podle sou¢asné praxe mohou kompozice podle predloZeného vynalezu byt aplikovany
na listy rostlin nebo stvoly rostlin nebo Zivotni prostiedi hmyzu nebo na misto vyskytu hygienic-
kého hmyzu ve formé zedéného spreje, pripraveného z libovolného vyse uvedeného piipravku.
Pomér zékladni 6&inné slozky kompozice podle predlozeného vynalezu je pfiblizn€ 1 hmotnostni
dil antagonisty neuronovych sodikovych kanalii na pfiblizn€ 0,01 az 100 hmotnostnich dild jedné
nebo vice sloudenin, zvolenych ze souboru, zahrnujiciho skupinu A.

Kompozice podle predlozeného vynalezu jsou vynikajici insekticidni kompozice a jsou obzvlaste
uzite&né pro hubeni agrohortikulturniho hmyzu, hygienického hmyzu nebo dfevokazného hmyzu.
Uvedené kompozice jsou vysoce uginné pro ochranu ristu a sklizné nasledujicich plodin:
lusténiny jako jsou s6jové boby, fazole, hrach a dal3i lusténiny a podobné stejné tak jako bavlna,
picniny, zeli a kapusta, listova zelenina, tabak, chmel, rajska jablka, brambory, okrasné kvétiny
jako jsou chryzantémovité kvétiny, révy jako je vinna réva, dyné, tykev nebo meloun a ovocné
stromy jako je tfeseii, hruska, jablko nebo citrusové stromy, od napadeni hmyzem.
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Bylo zjiSténo, Ze synergické insekticidni kompozice podle pfedlozeného vynalezu jsou vysoce
UCinné proti Siroké tfidé hmyzi lepidoptera a coleoptera jako je Helicoverpa zea (bavinikova
miira), Heliothis virescens (tabakova larva), Leptinotarsa decemlineata (mandelinka bramboro-
va), Diabrotica spp. (kukufiény &erv) a podobné.

Kompozice podle predlozeného vynalezu mohou byt vyhodn& pouzity pro prevenci a hubeni
zdravi 3kodlivého hmyzu jako je: Diptera, napfiklad doméci mouchy, komafi a podobng;
Hymenoptera, napiiklad mravenci, vosy a podobné; Blattaria, napiiklad $vabi; a podobné.

Kompozice podle predlozeného vynilezu mohou déile byt obzvlasté uZite¢né pro prevenci
a hubeni dfevokazného hmyzu jako jsou termiti (Isoptera), dfevokazni mravenci (Hymenoptera),
dfevokazni brouci (Coleoptera), a podobné.

Tyto a dalsi vyhody predlozeného vynalezu se mohou stat ziejméjsimi ze souboru piikladi
uvedenych déle. Tyto ptiklady jsou uvedeny pouze jako ilustrace pfedlozeného vynalezu a nejsou
zamysleny jako jakékoli omezeni pfedmétu ptedloZeného vynalezu.

Priklady provedeni vyndlezu

Priklad 1

Zhodnoceni synergického insekticidniho @¢inku kombinace antagonisty neuronovych sodikovych
kanalt a druhého insekticidu

V tomto pfikladu byly zkoumény Heliothis zea (bavinikova miira), Heliothis virescens (tabakova
larva) a na pyrethroidy rezistentni larvy Heliothis virescens, které byly ziskany z laboratornich
kolonii. Na pyrethroidy rezistentni H. virescens byly odvozeny od kmene PEG [Campannola &
Plapp, Proceedings of Beltwide Cotton Conference (1988)].

Bavlnikové listy byly ponofeny do roztokii v 1:1 obj. acetonu a vodé testované sloudeniny nebo
roztokli kombinace testovanych sloucenin po dobu pfiblizné 3 vtefiny. Po ponoteni byly listy
ponechany schnout na vzduchu po dobu 2 az 3 hodin. Jako testovaci prostiedi byly pouzity
plastové desticky pro biologické testy s vicendsobnymi otevienymi jamkami (4,0 x 4,0 x 2,5 cm).
Do kazdé jamky byl umistén fez o$etfeného listu, navih&eny bavinény knot a jedna larva v tietim
mezistadiu, vSe bylo zakryto adhezivnim prihlednym plastovym listem s vétracimi otvory
a udrzovano za konstantniho fluorescenéniho svétla pii teploté pfiblizné 27 °C po piedem urde-
nou dobu. Mortalita/morbidita larev byla hodnocena po péti dnech od oSetfeni. Viechny pokusy
byly opakovény 4 az 5—krat v randomizovaném tuplném bloku s 16 az 32 larvami na jeden pokus.
Pouzitim obvyklé log—probitové analyzy byla uréena LCs, pro kazdy pokus.

Pfi poutziti vySe uvedeného protokolu byl antagonisty neuronovych sodikovych kanalii (Slougeni-
na A) hodnocen sam v davkéach 0,1 ppm, 1,0 ppm a 10,0 ppm a v kombinaci s 1,0 ppm druhé
insekticidni slouceniny. Vysledky jsou ukdzany v Tabulce I.



5

20

CZ 303846 B6

Tabulka I
Druh& G&inn& Davka Slougenina A"
sloucenina (ppm) Davka
(ppm) (ppm) (ppm) (ppm)
cypermethrin 0 0 0,1 1,0 10,0
1,0 0 0,1 1,0 10,0
amitraz 0 0 0,1 1,0 10,0
1,0 0 0,1 1,0 10,0
fipronil 0 0 0,1 1,0 10,0
1,0 0 0,1 1,0 10,0
acetamiprid 0 0 0,1 1,0 10,0
1,0 0 0,1 1,0 10,0
spinosad 0 0 0,1 1,0 10,0
1,0 0 0,1 1,0 10,0
thiodicarb 0 0 0,1 1,0 10,0
1,0 0 0,1 1,0 10,0

'Slougenina A = antagonista neuronovych sodikovych kanali obecného vzorce Ia

CF,

Q
H Il H
F,CO N—C—NN=C—CH; CN

(Ia)

Piiklad 2

Zhodnoceni synergického insekticidniho Gi¢inku kombinace antagonisty neuronovych sodikovych
kanali a amidinohydrazonu

V tomto testu byli pouziti dospéli samci némeckého $vaba (Blattella germanica). Pro kazdy test
byla mleta davka 4,0 g krmiva pro psy Purina Dog Chow (Hi-Pro Glo®) zpracovavana acetono-
vym roztokem testované slouceniny samotné nebo v kombinaci s druhou testovanou slouceninou.
Po osetieni byl aceton odpafen a o3etfené krmivo pro psy bylo umisténo do 3/4 librového plasto-
vého poharku, ktery byl umistén do togisté vyrobeného ze sklidanych listi savého papiru
umisténého do plastové krabice (16” D x 11" Sx6" V).
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Plastové krabice (testovaci oblast) byla také opatfena jednou librovou lahvi s izkym hrdlem se
dvéma knoty vlozenymi do hrdla lahve. Kontrolni krabice byla pfipravena stejnym zptisobem
s pouZitim mletého psiho krmiva, oSetfeného acetonem laboratorniho stupné &istoty. Kazdy
pokus byl opakovan tiikrat. Do kazdé oblasti bylo umist&no 20 zdravych dospélych samci $vabi,
ktefi byli pé€stovani v hmyzinci. Testovaci oblasti byly potom drZeny pfi teplot& (24,4 °C) a mor-
talita byla ur¢ovana denné vizualnim zkoumanim. Ziskana data jsou uvedena v Tabulce II.

Tabulka IT

Testovand |U0&inna Mortalita
sloucCenina | sloZka Dnli po oSetfeni

3 4 5 6 7 8
A’ 0,05 0 0 0 0 0 0
A 0,10 1,7 11,7 11,7 11,7(18,3| 18,3
A 0,50 5,0 5,0 5,0 5,0 5,0 5,0
B’ 1,00 0 50| 28,3 71,7{90,0| 93,3
A+B 0,05+1,0 0| 20,0| 41,7 81,795,011 98,3
A+B 0,10+1,0 0| 21,7) 51,7 88,3195,0| 95,0
A+B 0,50+1,0 le,7| 58,3| 80,0| 95,0198,3|100,0
Kontrola 0 0 1,7 3,3 3,3} 3,3 5,0

'Slougenina A = antagonista neuronovych sodikovych kanalii obecného vzorce Ia

*Sloucenina B = hydramethylnon

CF

Q
H Il g
F,CO N—C—NN=C—CH; CN

(Ia)

Jak je moZno vidét z dat, uvedenych v Tabulce II, kombinace antagonisty neuronovych sodiko-
vych kanald s amidinohydrazonovym insekticidem vykazuje synergicky a&inek pfi hubeni hmy-
ZU.

Priklad 3

Zhodnoceni synergického insekticidniho uginku kombinace antagonisty neuronovych sodikovych
kandld a rekombinantniho nukleopolyhedroviru schopného exprese hmyziho toxinu.

V tomto experimentu byli pouZity larvy Helicoverpa zea (bavinikovéa miira), ziskana z laboratorni
kolonie. Testované slouceniny byly rozpustény v roztoku 1:1 obj. aceton/voda. Jako testovaci
oblasti byly pouzity plastové desticky pro biologické pokusy (C-D International, Pitman, NJ).
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Kazda deska obsahovala 32 otevienych jamek 4,0 x 4,0 x 2,5 cm. Do kazdé jamky se vleje davka
(5 ml) umélého krmiva na bazi obilnych kligkii a s6jové mouky (Southland Products, Lake
Village, AR). Po zatvrdnuti krmiva bylo na jeho povrch do kazdé jamky pfepipetovano 0,4 ml
testovaciho roztoku. Testovaci roztoky byly rovnomérné rozetfeny na povrch krmiva uchopenim
desky a jejim jemnym kyvanim ze strany na stranu. Desky potom byly drZeny ve vétraném pro-
storu po dobu pfiblizné 2 hodiny, dokud byla na povrchu krmiva patrna voda. Jedna étyfi dny
star4 larva H. zea byla potom umisténa na povrch krmiva v kazdé jamce. Po infestaci larev byla
kazda jamka zakryta adhezivnim prihlednym plastovym listem s vétracimi otvory.

Viechny testovaci oblasti byly potom udrzovany pod konstantnim fluorescentnim svétlem za
teploty piiblizné 27 °C po celou dobu trvani pokusu. Mortalita larev byla ur€ovana 2, 3,4a7dni
po odetfeni. Larva byla povaZovéna za mrtvou, pokud vykazovala jen velmi maly nebo zadny
pohyb, a to i poté, kdy pokusnou deskou bylo tiepano. V kazdém pokusu bylo pouzito 32 larev.

Ziskana data jsou ukazana v Tabulce IIL

Tabulka III
Testovana |Konc. % mortality
sloudenina | u¢inné Dna po oSetfeni
sloZzky 2 3 4 7
A 0,1 ppm 43,8 46,9 53,1 53,1
B* 1000 3,1 34,4 50,0 62,5
0B?/ml
B 500 OB/ml1 (0,0 9,4 18,8 40,6
B 100 OB/ml |3,1 3,1 3,1 15,6
A+B 0,1+1000 87,5 90,6 93,8 96,9
A+B 0,1+500 75,0 78,1 84,4 87,5
A+B 0,1+100 62,5 75,0 75,0 78,1
Kontrola 0 3,1 3,1 3,1 3,1

2Sloucenina B =

0B =

'Slougenina A = antagonista neuronovych sodikovych kanali obecného vzorce la

HzNPV-AalT, Helicoverpa zea; nukleopolyhedrovirus exprimujici hmyzi
toxin Androctonus australis

viralnich okluznich téles (occlusion bodies)

CF,

o)
H Il H
F,CO N—C—NN=C—CH; CN

(Ia)
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Jak je mozno vidét z dat, uvedenych v Tabulce I1I, kombinace antagonisty neuronovych sodiko-
vych kanald s rekombinantnim nukleopolyhedrovirem, ktery je schopen exprese hmyziho toxinu,
vykazuje synergicky G¢inek pii hubeni hmyzu.

PATENTOVE NAROKY

1. Insekticidni kompozice obsahujici antagonistu neuronovych sodikovych kanalii obecného
vzorce I:

R W R
X I z,
N—C—N— =C—A— (CR,R,) -

(I)

ve kterém

A je CR*R’ nebo NR;

W  jeOnebo S;

X, Y a Z jsou kazdy nezavisle H; atom halogenu; OH; CN; NO;; C—Cs-alkyl nesubstituovany
nebo substituovany jednim nebo vice atomy halogenu, skupinami Ci—Cs-alkoxy, C,—C;~halogen-

alkoxy, C;—Cs—cykloalkyl, C,~Cs-alkenyloxy nebo sulfonyloxy;

C—Ce-alkoxy nesubstituovany nebo substituovany jednim nebo vice atomy halogenu, skupinami
C—Cs-alkoxy nebo C;—Cs—cykloalkyl;

Ci—Ce-alkoxykarbonyl, C;—Cs—cykloalkylkarbonyloxy, fenyl nesubstituovany nebo substituova-
ny jednim nebo vice atomy halogenu, skupinami C,—C,~alkyl nebo C,—Cs—alkoxy;

aminokarbonyloxy nesubstituovany nebo substituovany jednou nebo vice skupinami C,—~C;—
alkyl; Ci—Cs-alkoxykarbonyloxy; C\—Cs-alkylsulfonyloxy; C,—Cs-alkenyl; nebo NR'R®,

m, p a q jsou kazdy nezavisle celé &islo rovné 1, 2, 3, 4 nebo 5;

n je celé &islo rovné 0, 1 nebo 2;

R,R,RL R’ R*aR’ Jsou kazdy nezévisle H nebo C,—C,~alkyl;

R¢ Jje H, Ci—C¢—alkyl, C,—Cs-halogenalkyl, Ci—Ce-alkoxyalkyl, C,—Cs—alkoxy, C;~Cs—halogen-
alkoxy, C,—Cs-alkenyl, C,—Cs-alkinyl, Ci—Ce-alkylkarbonyl, C—Cs-alkoxykarbonyl, C,—C¢—
alkylthio, nebo C,—Cs-halogenalkylthio;

R” a R® jsou kazdy nezavisle H nebo C,—C¢—alkyl;

-10-
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a konfigurace s pferusovanou carou
C-—N
piedstavuje dvojnou vazbu nebo jednoduchou vazbu;
nebo jeho stereoizomer,
a jednu nebo vice sloucenin zvolenych ze souboru A, zahrnujiciho nasledujici slouceniny:

1) pyrethroidni slouceniny;

2) slouceniny pyrethroidniho typu;

3) rekombinantni nukleopolyhedroviry schopné exprese v hmyzim neurotoxinu;
4) organofosfatové slouceniny;

5) karbamatové slouCeniny;

6) formamidinové slouceniny;

7) makrocyklické laktonové slouceniny;

8) amidinohydrazonové slouceniny;

9) GABA antagonistické slouceniny;

10) slougeniny, které jsou ligandy acetylcholinovych receptori
v synergicky aktivnich mnoZstvich.

2. Kompozice podle naroku 1, kde ve vzorei I:

W jeO;

X  je 4-trifluormethoxy;
Y je 3-trifluormethyl;
Z jedCN;

A je CHy;

n jeO,

m, p a q jsou kazdé 1;

R a R jsou kazdy H;

a konfigurace s pferusovanou ¢arou
C-=—=N

predstavuje dvojnou vazbu.

3. Kompozice podle naroku 2, kde jednou nebo vice slougeninami, zvolenymi ze skupiny A,
jsou cypermethrin, cyhalomethrin, cyfluthrin, permethrin, ethofenprox, silafluofen, fipronil,
endosulfon, imidacloprid, acetamiprid, nitenpyram, thiamethoxam, profenofos, acefat, sulprofos,
malathion, diazinon, methyl parathion, terbufos, methonyl, thiodicarb, fenothiocarb, amitraz,
chlordimeform, chlorfenamidin, avermectin, emamectin, milbemectin, nemadectin nebo moxi-
dectin.

S 11 -
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4. Kompozice podle naroku 2, kde jednou nebo vice sloueninami, zvolenymi ze skupiny A, je
hydramethylnon.

5. Kompozice obsahujici hmotnostn& 0,01 aZ 20 % antagonisty neuronovych sodikovych kana-
1 obecného vzorce I podle naroku 1 v kombinaci s hydramethylnonem.

6. Kompozice podle narokii 1 az 4, kde pomér G&innych slozek je 1 hmotnostni dil antagonisty
neuronovych sodikovych kanali obecného vzorce I podle naroku 1 na 0,01 az 100 hmotnostnich
dild jedné nebo vice slougenin skupiny A definované v naroku 1.

7. Zpusob hubeni hmyzu, zahrnujici uvedeni uvedeného hmyzu do kontaktu s kompozici podle
narokit 1 az 4.

8. Zpisob ochrany rostlin pfed zamotenim a napadenim hmyzem, ktery zahrnuje aplikaci
synergicky i¢inného mnoZstvi kompozice podle narokii 1 aZ 4 na listy nebo stvoly uvedené rost-
liny.

9.  PouZiti kompozic podle naroki 1 az 6 pro potirani hmyzu fada Lepidoptera a Coleoptera.

10. PouZiti kompozic podle nérokii 1 az 6 pro potirani hmyzu ze skupin Diptera, Hymenoptera a
Blattaria pro cely hygienické nebo v z4jmu vefejného zdravi.

11. PouZiti kompozic podle nirokii 1 az 6 pro potirani dfevokazného hmyzu ze skupin Hyme-
noptera, Isoptera a Coleoptera.

Konec dokumentu
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