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PfedloZeny vyndlez se tykd insekticidnfho prost¥edku, ktery obsahuje jako uddinnou
sloZku 2,3,5,6-tetrafluorbenzylester (+) 1R-trans-2,2-dimethyl-3-(2,2~dichlorvinyl)cyklo-
propankarboxylové kyseliny. Ddle $e vyndlez tyk& zpisobu vyroby této slouceniny.

Je jiZ zndmo, Ze estery 2,2-dimethyl-3-(2,2-dichlorvinyl)cyklopropankarboxylové ky-
seliny s polyfluorovanymi benzylalkoholy maj{ insekticidni vlastnosti (srov. némecky pa-
tentovy spis &. 2 658 074, pop¥{pad® britsky patentovy spis 1 567 820). Pentafluorbenzyl

ester vykazuje pf¥itom vynikajfci G&inek, vzhledem k tomu, Ze jiZz 1/15 mnoZstvi této 14t~
ky usmrcuje mouchy ve stejné dob&, jako smés stejnych dilﬁ'2,3,5,6—tetraf1uorbeﬁzy1este—
ru a 3,5,6-trifluorbenzylesteru. Tetrafluorbenzylester samotny vykazuje rovnéZ dobry in-
sekticidni d&inek. '

Ddle je zn&mo, Ze pentafluorbenzylester (-)1R-trans-2,2-dimethyl-3-(2,2~dichlorvi=-
nyl) cyklopropankarboxylové kyseliny se vynikajfcim zpisobem hodf k potirdn{ Zkidct v do-
micnostech, Skddcd v oblasti hygieny a skladi¥tnfch Zk&dcd «(srov. Behrenz, Naumann,
1982) . Ze stejné publikace je v8ak také zndmo, ¥e tato U&inn& ldtka m& relativnd vysokou
toxicitu vudéi savclm. (LDg, pii perordlni aplikaci v mg/kg pro krysu &inf 90 a% 105).
Jesté vySs{ toxicitu m& vSak sm&s cis/trans odpovidajiciho 2,3,5,6-tetrafluorbenzyleste-
ru (LD50 pfi perordlni aplikaci samcim krys &inf 10 a% 25 mg/kg). PouZivani takto toxic-
ky @&innych latek v prostfedcich pouiivanych v domécnostech, v oblasti hygieny a v pro-
stfedcich pouZivanych pfi ochran& z4sob neni je3t& zak4zdno, jestli¥e se mohou pouzivat
v odpovidajfcich nepatrnych dévkéch. Okolem vyzkumu je viak stdle hledat nejedovaté 14t-
ky, které majf vidy dostate&nd velké rozpét{ mezi G&innou dévkou na &kidce na strand
jedné a toxickym U€inkem na 1idi a zvi¥ata na strand druhé, tj. takové latky, které maji
velmi p¥fznivy terapeuticky index, nebof tim se zvy${ bezpelnost p¥i aplikaci takovychto

sloucenin.

Nyni byl nalezen novy 2,3,5,6~tetrafluorbenzylester (+) 1R-trans-2,2~dimethyl-3-
-(2,2~dichlorvinyl)cyklopropankarboxylové kyseliny vzorce I

F (D

Pfedmétem p¥edloZeného vyndlezu je insekticidnf prostfedek, ktery obsahuje jako
W¢innou sloZku 2,3,5,6-tetrafluorbenzylester (+)1R-trans-2,2-dimethyl-3-(2,2~dichlorvi-
nyl)cyklopropankarboxylové kyseliny shora uvedeného vzorce I.

Podle vyndlezu se 2,3,5,6-tetrafluorbenzylester (+)1R-trans-2,2-dimethyl-3-(2,2-
~dichlorvinyl)cyklopropankarboxylové kyseliny vzorce I
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H3C Ch3
-) +)
H COOCMGC
4
Cl.
AN (Iv)
C=20C H
~,
a”” ~



CS 274419 B2

ve kterém

Me * znamend jednomocny kationt,

se slouceninou obecného vzorce V

F
F
/
/" 3
/ \
F F
ve kterém
X znamend anionicky odit&pitelny zbytek.

Novy 2,3,5,G-tetrafluorbenzylester (+)1R—trans—2,2~dimethyl-3—(2,2-dichlorvinyl)
cyklopropankarboxylové kyseliny vykazuje v prekvapivé mife p¥{znivy terapeuticky index,
vzhledem k tomu, Ze tato l4tka m& p¥i vy58{ G&innosti extrémn& nfzkou toxicitu va&i sav-
clm (hodnota LDy, pfi ordlni aplikaci samcim krys &inf vice ne¥ 5 000 mg/kg) .

Toxicita uvedené'slouéeniny via¢i savcim je tedy o vice ne¥ 250-krat niz8{ neZ toxi-
cita cis/trans tetrafluorbenzylesteru 2,2—dimethy1—3-(2,2—dichlorvinyl)cyklopropankarbo—
xylové kyseliny'a 50-krdt niZ3{ ne¥ toxicita pentafluorbenzylesteru (-)1R-trans-2,2-
—dimethyl—3—(2,2—dichlofvinyl)cyklopropankarboxylové kyseliny. Sama tato skute&nost by
nebyla je3t& tak p¥ekvapujfci, kdyby novd sloudenina podle vynilezu stejnou mérou ztréce-
la také na svém G&inku va&i §kodlivym organismim. Ve skutednosti tomu tak viak neni.
Naproti tomu m& toxidt&j${ cis/trans tetrafluorbenzylester 2,2-dimethyl-3-(2,2-dichlor-
vinyl)cyklopropankarboxylové kyseliny niZ3{ biologicky G&inek ne¥ ménd toxicky tetra-
fluorbenzylester (+)lR-trans—Z,Z—dimethyl—B-(2,2-dichlorvinyl)-cyklopropankarboxylové
kyseliny. Ve srovndni s pentafluorbenzylesterem (—)1R—trans—3-(2,2—dichlorvinyl)cyklo—
propankarboxylové kyseliny m4 tetrafluorbenzylester (+) 1R-trans-2,2-dimethyl-3-(2,2-
—dichlorvinyl)cyklopropankarboxylové kyseliny vzorce I p¥i stejné nebo jen nepatrné vys-
$1 ddvce srovnatelnou insekticidn{ d&innost.

Pi{prava nového 2,3,5,6-tetrafluorbenzylesteru (+) 1R-trans-2,2~-dimethyl-3-(2,2~di-
chlorvinyl)-cyklopropankarboxylové kyseliny pfin&8{ tedy znadné obohaceni dosavadniho
stavu techniky.

2,3,5,6-tetrafluorbenzylester (+)1R-trans—2,2—dimethyl—3—(2,2-dichlorvinyl)cyklo—
propankarboxylové kyseliny se mi¥e pripravovat zplisobem, ktery lze zndzornit ndsleduji-
cim reak&nim schématem:

a)
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Pfi postupu podle varianty a) se neché reagovat chlorid (+)1R~-trans-permethrinové
kyseliny, ktery je zném z Pesticide Science 1974, 796, v p¥{tomnosti nebo za nepfitomnos-
ti rozpoudtédel a pop¥fpadd v pfitomnosti &inidel vdzajifcich kyseliny s 2,3,5,5-tetra-
fluorbenzylalkoholem, ktery je zném z J.Chem. Soc. C. 1968, 1575, p¥i teplotéch mezi
20 a 100 “c.

Pfitom se reak&ni sloZky uvddéji v reakci vyhodn& za nep¥f{tomnosti rozpoustédel a
¢inidel vdzajfcich kyselinu pfi teplotdch mezi 30 a 80 °c, pfifem? se vznikajfci snadno
t&kavd slo¥ka (vyhodnd plynny chlorovodik) nechi unikat a poté se reak&ni produkt zpra-
cuje vyhodn& destiladnf{ cestou. Vychozi slozky pro postup podle varianty a) se pouziva-
ji vyhodn& v ekvimoldrnich pomérech.

Pri varianté b) postupu podle vyndlezu se uvdd{ v reakci soli (zejména soli s alka-
lickymi kovy) (+) IR-trans-permethrinové kyseliny, vyhodn& v ekvimoldrnim mnoZstvi, vyhod-
né s 2,3,5,6-tetrafluorbenzylchloridem, 2,3,5,6—tetrafluorbenzylbromidem nebo 2,3,5,6-
tetrafluorbenzyltosyldtem ve smyslu esterifikalni reakce, analogicky podle postupu, kte-
ry Jje popsdn v Synthesis 1985, 805, za p¥itomnosti nebo v nep¥itomnosti alkyla&nfho ka-
talyzdtoru.

Ve vychozich sloudenin&ch obecného vzorce IV znamen4 symbol MeO vyhodné jednomoc-
ny kationt kowvu, zejména kationt alkalického kovu, nap¥iklad Na .

Ve vychozich sloudenindch obecného vzorce V znamend symbol X vyhodn& atom halogenu,
zejména atom chloru nebo bromu nebo tosylovou skupinu, tj. zbytek p-toluensulfonové ky-
seliny.

Reakce podle varianty b) Postupu podle vynilezu se provddi vyhodné v rozpoustédle,
zejména v poldrnim organickém rozpouStédle, které je za reak&nich podminek inertni. Ja-
ko pfiklad lze uvést acetonitril, aceton nebo dimethylformamid.

Zpracovéni ziskané sloueniny vzorce I se i v tonto p¥ipadé provadi vyhodné desti-
lagni cestou.

Oba postupy podle variant a) a b) se provdddji vyhodné p¥i atmosférickém tlaku.

0Cinnd l4tka podle vyndlezu se hodf k boji proti Zivo&iZnym gkidelim, zejména hmyzu,
vyskytujfcimu se v domdcnostech nebo jako Skldce v oblasti hygieny nebo jako &ktdce z&-
sob. Tato sloudenina je G€innd jak proti norm&ln& citlivym nebo/a resistentnim kmenim,
tak i proti vSem nebo jen jednotlivym vyvojovym stddifm.

Ke shora zmin&nym Ektdctm ndleZi:

z fadu SupinuSek (Thysanura), nap¥fklad
rybenka domdci (Lepisma saccharina);

Z Y4du rovnokfidlych (Orthoptera), nap¥iklad

§véb obecny (Blatta orientalis),

$véb americky (Periplaneta americana),
Leucophaea maderae,

rus domdci (Blattella germanica),
cvréek domidci{ (Acheta domesticus) ;

z ¥4du Skvorua (Dermaptera), nap¥fklad

Skvor obecny (Forficula auricularis);
z f&du viekazl (Isoptera), napffklad

v8ekaz (Reticulitermes spec.);
z ¥&du v3i (Anoplura), napriklad

ve$ Satni (Pediculus humanus corporis);
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z Y4du ploStic (Heteroptera), nap¥iklad

Sténice domdci (Cimex lectularius),
Rhodnius prolixus,

Triatoma infestans;
z f4du motyld (Lepidoptera), nap¥iklad

mol moudny (Ephestia kuehniolla),
zavijed voskovy (Galleria mellonella);

z Y&du broukd (Coleoptera), nap¥iklad

Cervotol prouZkovany (Anobium punctatum),
korovnik (Rhizopherta dominica),

tesa¥f{k krovovy (Hylotrupes bajulus),
lesédk skladisStnf{ (Oryzaephilus surinamensis),
pilous (Sitophilus spec.),

koZojed (Dermestes spec.),

Trogoderma spec.,

rusnfk (Anthrenus spec.),

hrbohlav (Lyctus spec.),

vrtavec plstnaty (Niptus hololeucus),
Gibbium psylloides,

potemnik (Tribolium spec.);

z Y&du blanok¥idlych (Hymenoptera), nap¥iklad

Monomorium pharaonis,
mravenec (Losius niger),

sr8en (Vespa spec.);
z F4du dvouk¥idlych (Diptera), nap¥iklad

komdr (Aedes aegypti),
anofeles (Anopheles spec.),
komér (Culex spec.),

moucha (Musca spec.),
slunilka (Fannia spec.),
bzu¢ivka (Calliphora spec.),
bzu¢ivka (Lucilia spec.),
Chrysomyia spec.,

bodalka (Stomoxys spec.),

ovAdd (Tabanus spec.);
z Y&du Siphonaptera, nap¥fklad

blecha morov4d (Xenopsylla cheopis),
blecha {(Ceratophyllus spec.).

G¢innd l4tka podle vyndlezu se mi¥e pou¥{vat samotnd nebo ve smdsi s dalSimi in-
sekticidy, jako jsou estery fosforeiné kyseliny, karbamity, pyrethroidy nebo arylpyra~
zoly.

V pfipadé smés{ s dalSimi insekticidy lze jako pfiklady slozek, které lze p¥imfché-
vat ke sloufenind podle vyndlezu, uvést ndsledujici:

Estéry fosforeéné kyseliny:

Dichlgrvos (DDVP) ,
Fenitrothion,
Malathion,



7 CS 274419 B2

Chlorpyrifos,
Diazinon,
Methylpyrimiphos;

karbamity:

Propoxur,
Carbofuran,
Carbaryl a

Bendiocarb;
pyrethroidy:

Cyfluthrin,
Tetramethrin,
Allethrin,
Vaporthrin,
Terallethrin,
Bioresmethrin,
Esbiol,
Cypermethrin,
Alphamethrin,
Decis,

Permethrin.

P¥i kombinaci 4&inné lédtky podle vyndlezu s jednou nebo s n&kolika insekticidnimi
G¢innymi latkami z fady esterdi fosfore&nd kyseliny, karbamétt a dalf{ich pyrethroidd se

miZe pop¥ipadé dosahovat synergického zvyZeni u&inku.

Jak je patrno z p¥ikladu A a z tabulky 1, bylo moZno nap¥iklad u kombinace 4&inné
latky podle vynalezu s Dichlorvosem (DDVP) dos&hnout synergického zvySeni G&inku.

Synergicky G&inek bylo mo¥no dile dosédhnout u kombinace W&inné latky podle vyndle-
Zu s Propoxurem a Cyfluthrinem.

Pro vyrobu p¥imo upotfebitelnych prostfedkl se pfevede U&innd l&tka samotnd nebo ve
smési s dal¥imi 4¢innymi l&tkami na obvyklé prosttedky, jako jsou roztoky, emulze, makro-
emulze, mikroemulze, sm&&itelnd prédsky, suspenze, présky, poprafe, pény, pasty, aerosoly,
olejové postfikové prostfedky, suspenzni koncentrédty, p¥irodnf a syntetické latky, im-
pregnované G&innou ldtkou, d&le na prostf¥edky se zv14std pomalym uvolhovénim G&inné slo¥-
kv, které odevzdivaji G&innou 1&tku pozvolna v ddvkovaném mnoZstvi, dédle na mikrokapsle
v polymernich 14tk4ch, na prostfedky se zdpalnymi pfisadami, koufové patrony, koufové
dozy, spirdly proti komérim, na prostfedky ULV (ultra low volume) ve formé& studené nebo
teplé mlhy, papiry proti moltm, jakoZ i odpafovaci destilky k aplikaci na elektricky ne-
bo chemotermicky zah¥ivanych za¥fzenfch. .

Tyto prostfedky se vyrédb&ji zndmym zplisobem, nap#iklad smfsenfm G&inné l&tky s nos-
nymi ldtkami, tj. s t&kavymi rozpoust&dly, s plyny, nachdzejicimi se pod tlakem v kapal-
ném stavu nebo/a pevnymi nosnymi latkami, popfipadd za poufitf povrchové aktivnich pro-
stfedkl, tj. emulgétord nebo/a dispergétort nebo/a prostfedkd proti p&n&nf. v p¥ipad&
pouZit{ vody jako nosné 1latky se mohou jako pomocn4 rozpou¥t&dla pouffvat také nap¥fklad
organickd rozpoudtédla. Jako kapalnd rozpouit&dla pfichézejf v podstatd v dvahu:
aromdty, jako xylen, toluen nebo alkylnaftaleny, chlorované aromdty a chlorované alifa-
tické uhlovodiky, jako chlorbenzeny, chlorethylen nebo methylenchlorid, alifatické uhlo-
vodfky, jako cyklohexan nebo parafinické uhlovodiky, napfiklad.ropné frakce, alkoholy,
jako butanol nebo glykol, jako% i jejich‘ethery a estery, ddle ketony, jako aceton,
methylethylketon, methylisobutylketon nebo cvklohexanon, siln& pol&rnf rozpoudté&dla, ja-
ko dimethylformamid a dimethylsulfoxid, jakoZ i voda. Zkapalnénymi plynnymi plnidly ne-
bo nosnymi l4tkami se minf takové kapaliny, které jsou za norm&lni teploty a norm&lnfho
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tlaku plynné, nap¥fklad aerosolové propelanty, jako halogenované uhlovodiky, jakoZ i bu-
tan, propan, dusik a oxid uhli&ity. Jako pevné nosné 1létky p¥ich&zeji v dvahu: p¥irodni
kamenné moudky, jako kaoliny, aluminy, mastek, k¥f{da, k¥femen, attapulgit, montmorillonit
nebo k¥emelina, a syntetické kamenné moulky, jako vysoce disperzni kyselina k¥emidité,
oxid hlinity a k¥emi&itany. Jako pevné nosné 1l4tky pro p¥ipravu granuldtl p¥ichézejf v G-
vahu drcené a frakcionované p¥frodni kamenné materidly, jako vdpenec, mramor, pemza,
sepiolit a dolomit, jakoZ i syntetické granuldty z anorganickych a organickych moulek,
jako? i granuldty z organického materidlu, jako z pilin, sko¥épek kokosovych o¥echl, ku-
kufiéngych palic a tabdkov§ych stonkl. Jako emulgdtory nebo/a zp&hovaci &inidla p¥ichézeji
v dvahu neionogenni a anionické emulgdtory, jako polyoxyethylenestery mastnych kyselin,
polyoxyethylenethery mastnych alkoholﬁ, nap¥iklad alkylarylpolyglykolethery, alkylsulfo-
néty, alkylsulfdty, arylsulfdty a hydrolyzdty bilkovin a jako dispergdtory nap¥iklad sul-
fitové odpadni louhy s obsahem ligninu a methylcelulosa.

Prostfedky podle vyndlezu mohou obsahovdt adheziva, jako karboxymethylcelulosu, p¥f{rod-
ni a syntetické prédZkové, zrnité nebo latexovité polymery, jako arabskou gumu, polyvinyl- .
alkohol a polyvinylacetédt.

Pf{pravky obvyklé na trhu nebo koncentrdty, u nich? se prfedpoklad4d dald{i tfedéni, obsa-
hujf{ obecn& 0,005 aZ 96 % hmotnostnfch G&inné latky, vfhodn& 0,02 a¥ 90 % hmotnostnich
d¢inné léatky.

Obsah u&inné latky v aplikadnich formdch p¥ipravovangch z p¥ipravkll obvyklych na trhu,
se miZe pohybovat v 3irokych mezich. Koncentrace G&inné l&tky t&chto aplika&nich forem
se miZe pohybovat od 0,001 do 100 % hmotnostnich, vyhodn& &in{ 0,01 aZ 20 % hmotnostnich.

Aplikace se provddi zplisobem pf¥izpisobenym té které aplikadni forms.
Zv148t& vyhodn& se pouZivd p¥ipravkd ve form& spreji a odpafovacich destilek.
Jako p¥iklady lze uvést ddle uvedené p¥iklady rdznych pi¥ipravki.

V téchto p¥ipravcich se pouZivd ddle uvedenych G&innych l4tek vzort I a¥ VI.

Uginné 14tky

- F F
3 CH3 \\
H COQCH. H
{ " ' L] 2
C1 ) &
‘\\ ‘
I C=2C H
o / N " F F
(podle vyndlezu) {+)IR-trens
; s ®
h3C 01{3 \
Cl H 'l,'r ., "CUOCHz F
\\ .
II = H
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a”” \H F F
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III

Cl

N
~

Cl

smEs (+)cis/trans

Iv

VI

CS 274419 B2

HBC CH

C=¢
~ COOCH. H
H

».
o]

CH3O 9
P~-0-CH-= 0012
CH3O'
(Dichlorvos)
h3c \\\ "
N~-C-0
H/
P
0 - CH
CH3
(Propoxur)
CH
CH3
CN
Cl
~ [
C=¢C . COOCH 0
a” N H |
F

(Cyfluthrin)  sm&s (+)cis/trens



CS 274419 B2

P¥iklady ilustrujici slo¥eni prost¥edki

1.

Sprej

U¢innd lé&tka I

smés desodorovaného petroleje a smési
nasycenych, alifatickych uhlovodikd
parfemovany olej

stabilizdtor

hnaci prosttedek:

smés propanu a butanu (15 : 85)

Sprej

U¢innd 1ldtka II

smés desodorovaného petroleje a smési
nasycenych, alifatickych uhlovodikd
parfemovany olej

stabilizédtor

hnac{ prost¥edek:

smé€s propanu a butanu v poméru 15 : 85

Sprej

- U¢innd lédtka III

smés desodorovaného petroleje a smési
nasycenych, alifatickych uhlovodiki
parfemovany olej

stabiliz&dtor

hnaci prost¥edek:

smés propanu a butanu v poméru 15 : 85

. Sprej

i¢innd latka IV

sm&s desodorovaného petroleje a smési
nasycenych, alifatickych uhlovodfkd
parfemovany olej

stabilizdtor

hnac{ prost¥edek:

smés propanu a butanu v poméru 15 : 85

Sprej

G¢innd 1&tka I

Géinnd l&tka IV

smés desodorovaného petroleje a smési
nasycenych, alifatickych uhlovodikt
parfemovany olej

stabilizdtor

hnac{ prost¥edek:

sm&s propanu a butanu v poméru 15 : 85

10

dily hmotnostnf
0,04
5,0
0,01

0,1

94,85

5,0
0,01
0,1

94,85

5,0
0,01
0,1

94,85

5,0
0,01
0,1

93,89

0,04
1,0

5,0
0,01

0,1

93,85
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10.
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Sprej

G¢innd l4tka II

u¢innd l4tka IV

smés desodorovaného petroleje a smdsi
nasycenych, alifatickych uhlovodikd
parfemovany olej

stabilizdtor

hnaci prost¥edek:

smés propanu a butanu v pom&ru 15 : 85

Sprej

Uéinnd 1l4tka Vv

i¢innd l&tka VI

smés desodorovaného petroleje a sméei
nasycenych, alifatickych uhlovodiki
parfemovany olej

stabilizdtor

methylenchlorid

hnaci prost¥edek:

smés gropanu a butanu v poméru 15 : 85

Sprej

GEinnd 1l4tka Vv

G¢innd l4atka VI

i¢innd 1l4tka I

sm&s desodorovaného petroleje a smési
nasycenych, alifatickych uhlovodikd
parfemovany olej

stabiliz&tor

methylenchlorid *

hnac{ prost¥edek:

smés propanu a butanu v poméru 15 : 85

Sprej

4¢innd l&tka Vv

4¢innd létka VI

G¢inn&d 14tka II

smés desodorovaného petroleje a smési
nasycenych, alifatickych uhlovodfkd
parfemovany olej

stabilizdtor

methylenchlorid

hnaci prostfedek:

sm&s propanu a butanu v poméru 15 : 85

Odpafovaci desti&ky

G&¢innd 14tka I

diisonylftalst

parfém

celulosové destiky (16 x 28 x 3 mm)

d{ly hmotnostni

0,04
1,0

5,0
0,01
0,1

93,85

1,0
0,025

38,36
0,03
0,1

15,0

45,485

1,0
0,025
0,04

38,36
0,03
0,1

15,0

45,445

1,0
0,025
0,04

38,36
0,03
0,1

15,0

45,445

10, 20 nebo 30 ng
150 mg
0,25 mg
800 mg
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11. Odpatovaci desti&ky
G¢innd 1l4tka II 10 mg

diisonylftalédt 150 mg
parfém 0,25 mg
celulosové destidky (16 x 28 x 3 mm) 800 mg

PE{klad A

V mistnostech o velikosti 30 m® se zav&s{ na jeden pokus 3 dr&téné klece, v nich¥
Je umfsténo vidy 20 samich exempld¥d mouchy domic{ (Musca domestica) (rezistentni
kmen) . Potom se pomoc{ rozpra¥ovadu rozprd%{ v prostoru obsah doézy, kterd obsahuje G&in-
né létky podle p¥fkladt 1 a¥ 9, tj. u&inné 14tky I, II a III nebo smdsi a¢inngch l4tek
I+ III, IT + IXI, IV+ V, IV+V + I alIV+V+ II.

Aplikované mnoZstv{i post¥iku na 1 post¥ikova® &ini 12,4 g. Po aplikaci tohoto post-
Eiku se prostory uzavfou a prib&ind se okny pozoruje d&inek post¥ikové mlhy na mouchy.
Zaznamendvd se, po kolika minutdch zaujme polohu na zddech (knock down-efect) 50 %

a po kolika minutdch zaujmé polohu na z4dech 95 % z testovanych exempldfu zvifat. Po jed-
né hodin& trvdni testu se zjist{ procentudln{ podil zvi¥at v poloze na z&dech.

2jiSt&né hodnoty jsou shrnuty v nédsledujic{ tabulce.

TABULKA 1

Test za pouZiti aerosolu (Musca domestica, rezistentni kmen)

4&inné latky aplikované mnoZstvi v poloze na z&dech $ zvifat v poloze na zddech

UCinné 14tky . PO ... min po 1 hodiné&

v mg/30 m? 50 % 95 %
I 5 22 47 96
I 7,5 18 33 99
II 5 19 37 99
III 5 38 52 97
v 124 - - 22
I+ 1IV 5 + 124 18 39 97
I+ 1V 7,5 + 124 14 24 99
II + IV 5+ 124 15 26 99
V + VI 124 + 3,1 18 27 100
V+ VI +1 124 + 3,1 + 5 12 17 , 100
V+ VI + II 124 + 3,1 + 5 10 15 100
P¥iklad B

Na topnou desku malé elektrické odpafovaci picky, kterd je vyhfivéna na teploty
130 a 160 “C, se poloii celulosové odpafovaci desti¥ky s obsahem W&inné l4tky, pfiprave-
né podle p¥fkladl &. 9 a 10 z E4sti, kde je ilustrovéno sloZen{ prostiedkll. P¥istroje
se ve stejné velkych a stejn& vybavengch obytngch mistnostech p¥ipojf do z&suvky se
zdrojem proudu ze sf{td a vyh¥ivajt{ se.

B&hem pokusl se okno mistnostf ponechd ve vyklopené poloze. Ihned po uveden{ elekt-
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rickfcﬁ picek do provozu se do ka¥dé mistnosti zavés{ 2 dr&t&nd ko81&ky obsahujfct vidy
20 komdrd (Aedes aegypti) o st4¥f 3 a¥ 4 dnt. o pdl hodiny, pop¥ipad® o 1 hodinu pozdé-
ji se zji¥tuje pofet komdrd v poloze na zddech (knock down efect). Po delsf dob& provo-

Teplota odpafovacich picek, mnozstvi G&inné létky, doba provozu vyhfivacich pfeek,
tasové ddaje, jakoZ i d&inek, projevujfici se u komird polohou na z4dech (knock down
efect) se uvidf v nédsledujfc{ tabulce.

Udaj "% knock down": rocentudlni podfl komird, kter{ jsou v poloze na z&dech.
P ] p

Pfi tomto testu se pou%ivd G&inné lédtky vzorce I (podle vynélezu) a G&inné létky
Vzorce II, tj. (~)1R-trans isomeru Fenfluthrinu.

TABULKA 2

Test na kom&ra (Aedes aegypti) - G&innd ldtka ve formd odpafovacich celuloso-
vych destidek

dZinnd  teplota &as v hodin4ch doba setr- % knock down

1l&tka I topné od za¥&tku vy- vén{ komé&rd 48innd l&tka G&innd 14tka
mno¥st- desky h¥{vén{ elekt- v mi{stnosti I 11

vi vmg ve ‘C rické picky, v hodin&ch (10 mg)

pfi n&m# byli
pouziti &er-
stvi kom&¥i

10 160 0 1 100 100
8 1 100 100

26 1 55 40

10 130 0 1 100 100
8 1 100 100

26 1 100 100

50 1 85 97

20 160 0 1 100 100
8 1 100 100

28 1 100 92

20 130 0 ‘ 1 100 100
8 1 100 100

26 1 100 100

50 4 1 100 95

30 160 0 0,5 100 45
8 0,5 100 100

28 0,5 100" 92

32 0,5 100 47

30 130 0 . 0,5 97 65
8 0,5 100 100

26 0,5 100 97

50 0,5 92 75
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P¥iklady ilustrujici zpﬁsob vyroby uéinné litky:

2,3,5,6- tetrafluorbenzylester (+) 1R-trans~2,2-dimethyl-3- (2,2~ dlchloernyl)cyklopropan—
karboxylové kyseliny (jiné ozna&enf: 2,3,5,6- -tetrafluorbenzylester (+) (1R,3S)-3-(2,2-
-dichlorvinyl)-2,2-dimethylcyklopropankarboxylové kyseliny)

Varianta a)

227 g (1 mol) chloridu (+)1R-trans-permethrinové kyseliny (optick4 Cistota: 95 %)
se pri teplot& 40 "C p¥ikape ke 180 g (1 mol) 2,3,5,6-tetrafluorbenzylalkoholu. KdyZ
skon€i Unik plynu, zah¥eje se reak&ni smds k dokondenf reakce na teplotu 100 "C a po-
tom se reak&ni produkt destiluje.

Teplota varu 135 "C/20 Pa.

Ziskd se 352,4 g (95 % teorie) slouCeniny uvedené v ndzvu o teploté tdni 32 "C.
/alfa/ = +15,3 "( ¢ = 0,5, chloroform).

Data IC spektra: 3080, 2965, 2935, 2895, 1735, 1620, 1510, 1465, 1430, 1395, 1385,
1345, 1290, 1270, 1230, 1180, 1120, 1025, 1050, 995, 850 - 950, 785.

Varianta b)

27 g (0,11 mol) draselné soli (+)lR—trans—Z,2—dimethyl—3—dichlorvinylcyklopropan—
karboxylové kyseliny a 20 g (0,1 mol) 2,3,5,6~- -tetrafluorbenzylchloridu, jako%¥ i 0,005
mol pentamethylethylentriaminu se zah¥{v4“5 hodin k varu v 70 ml acetonltrllu a%Z do
iplnélio spot¥ebovéni halogenu.

Poté se reakén{ smé&s zahustf na rota&ni odparce, odparek se vyjme petroletherem,
petroletherovy roztok se extrahuje vodou a po zahu3t&n{ organické fize se zisk& 367,3
g (90 % teorie) sloudeniny uvedené v nézvu.

Teplota t&ni, jakof i fyzik&ln{ data této slou€eniny jsou shodné jako u slou&eni-
ny ziskané podle varianty a).

PREDMET VYNALEGZU

1. Insekticidni prost¥edek, vyznatujici se tim, Ze obsahuje jako d&innou sloZku
2,3,5,6-tetrafluorbenzylester (+)1R—trans—2,2-dimethy1—3—(2,2—dichlorvinyl)cyklopro-
pankarboxylové kyseliny vzorce I

(1)
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2. Zpusob vyroby 2,3,5,6-tetrafluorbenzylesteru

(+)1R-trans-2,2~dimethyl—3-(2,2-dichlor—
vinyl)cyklopropankarboxylové kyseliny d&inného P

odle bodu 1, vzorce I

(1)

vyznalujici se tim, %¥e se nechd reagovat chlorid nebo stl

(+) 1R~trans-permethrinové ky-
seliny obecného vzorce IT'

¢ N (11)
o
ve kterém
Y znamend skupinu -COCl nebo -COO © Me 5 ’
p¥iem#
Me znamend jednomocny kationt,
se slou€eninou obecného vzorce III'
F F
X - CHgp H (111°)
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ve kterém

X znamend anionicky odSt&pitelny zbytek, jestliZe Y znamen& skupinu —COOG Me ®,
nebo znamené hydroxyskupinu, jestlife Y znamend skupinu -COCl.

3. Zplisob podle bodu 2, vyznadujici se tim, %e se jako vychozi létky pouZivd slou&eniny
obecného vzorce II', ve kterém Y znamen& skupinu -COO © Me a Me ® znamend kationt
alkalického kovu, a sloudeniny obecného vzorce III', ve kterém X znameni atom halogenu.

4. Zpisob podle bodu 2, vyznadujici se tim, %e se reakce slouCeniny obecného vzorce II',
ve kterém Y znamend skupinu -COCl, a slouCeniny obecného vzorce III', ve kterém X zname-
nd hydroxyskupinu, provddf{ p¥i teplot& mezi 20 a 100 "C.
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