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Srodek roztoczobéjczy
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Przedmiotem wynalazku jest $rodek roztoczob6j-
czy, zawierajacy 2-fenyliminopirolidyny jako sub-
stancje czynna.

Stwierdzono, ze nowe 2-fenyloiminopirolidyny o
wzorze 1, w ktérym R oznacza atom chlorowea lub
rodnik alkilowy o 1—6 atomach wegla, R’ oznacza
rodnik alkilowy, alkenylowy lub cykloalkilowy, R’
oznacza atom wodoru lub rodnik alkilowy, a n
oznacza liczbe 2, 3 lub 4, oraz ich sole wykazujg
silne dziatanie roztoczobljcze i w zwiazku z tym
mozna je stosowaé w postaci sSrodka do zwalczania
zwierzecych pasozytéw zewnetrznych z grupy roz-
toczy.

Nowe 2-fenyloiminopirolidyny oraz ich sole wy-
kazujg silne dzialanie roztoczobbjcze, zwlaszcza
dziatajg na roztocza pasozytujace zewmetrznie na
zwierzetach hodowlanych, takich jak bydlo, owce
i kréliki, a jednocze$nie s3 tylko nieznacznie tok-
syczne dla cieptokrwistych. Witasciwoéci te umoz-
liwiajg stosowanie ich do zwalczania zwierzecych
pasozytow zewnetrznych klasy roztoczy.

Do niebezpiecznych ze wzgledu na skutki ekono-
miczne pasozytéw tego rodzaju wystepujacych w
krajach tropikalnych i subtropikalnych nalezy
australijski i poludniowoamerykanski kleszcz by-
dlecy Boophilus microplus i potudniowoafrykanski
kleszcz Boophilus decolaratus, oba nalezace do ro-
dziny Jxodidae. Z r6wnym skutkiem 2-fenyloimino-
pirolidyny zwalczajg pasozyty rodziny Sorcoptidae,
np. Psoroptes cuniculi.
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Z biegiem czasu kleszcze uodpornily sie na dzia-
lanie estré6w kwas6éw fosforowych i karbaminian6éw
stosowanych dotychczas jako énodki miszczace i w
zwigzku z tym wynik zwalczania jest w wielu
przypadkach coraz bardziej watpliwy. Dla prowa-
dzenia optacalnej hodowli bydta w rejonach zagro-
zonych infekcjg wzrasta wiec zapotrzebowanie na
Srodki, ktére niszczylyby wszystkie stadia rozwo-
jowe, a wiec larwy, nimfy, metanimfy i adulty
réwmiez szczepébw odpornych, np. rodzaju Boophi-
lus. Na $rodki zawierajace estry kwasu fosforowe-
go sa w znacznym stopniu uodpornione, np. szczep
Ridgeland i szczep Biarra wystepujace w Australii.

Substancje czynne $rodka wedlug wynalazku
dziataja dobrze zaréwno przeciwko szczepom wraz-
liwym, jak tez i odpornym, np. Boophilus. W zwy-
ktych dawkach dzialajg zaréwno bezpo$rednio misz-
czaco na wszystkie postacie pasozytujace na zwie-
rzeciu, jak tez silnie jajobOjczo, w wymiku czego
przerywaja cykl rozmnazania Kleszcza w postaci
pasozytniczej, jak i w fazie niepasozytmiczej.

W zalezno$ci od celu stosowania substancje czyn-
ne mozna przeprowadza¢ w znane postacie, np. roz-
twory, emulsje, zawiesiny, proszki, pasty i granu-
laty.

Preparaty wytwarza sie¢ w znany sposéb, np.
przez zmieszanie substancji czynnych z mozcien-
czalnikami, to jest cieklymi rozpuszczalnikami i/lub
no$nikami, ewentualnie z dodatkiem substancji po-
wierzchniowo czynnych, to jest emulgatoréw i/lub
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dyspergatoréw, przy czym w przypadku stosowania
wody jako rozcienczalnika mozna stosowaé rozpusz-
czalniki organiczne jako rozpuszczalniki pomocni-
cze. Jako rozpuszczalniki mozna stosowaé zwigzki
aromatyczne np. ksylen, benzen, ortodwuchloroben-
zen, tr6jchlorobenzen, parafiny, np. frakcje ropy
naftowej, alkohole, np. metanol, etanol, izopropa-
nol, butanol, rozpuszczalniki o duzej polarnosci np.
dwumetyloformamid, N-metylopirolidon-2, sulfotle-
nek dwumetylowy oraz wode.

Jako stale nosniki mozna stosowaé naturalne
maczki mineralne, mp. kaoliny, tlenki glinu, talk,
krede, syntetyczne no$niki nieorganiczne np. kwas
krzemowy o wysokim stopniu rozdrobnienia i krze-
miany. Jako emulgatory mozna stosowaé zaréwno
emulgatory niejonotwoércze jak i emulgatory anio-
nowe lub kationowe, mp. estry politlenku etylenu
i kwas6w tluszczowych, etery politlenku etylenu
i alkoholi tluszczowych, np. eter alkiloarylopoligli-
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Wodne roztwory lub emulsje substancji czynnych
wykazuja w praktycznych warunkach dobra trwa-
los¢ i sg aktywne po magazynowaniu w ciggu
trzech miesiecy i wigcej przy wartosei pH 7—9.

Toksycznoé¢ dla myszy przy podawaniu zwiazku
0 wzorze 4 per os wynosi 5000 mg/kg, podskérnie
1000 mg/kg.

Toksyczmos¢ dla myszy przy podawaniu zwiazku
o wzorze 5 per os wynosi 500 mg/kg, a przy po-
dawaniu podskérnym 500 mg/kg.

Nastepujgce przyklady blizej wyjaéniajg wyna-
lazek.

Przyktad 1. Dziatanie na jaja kleszczy in
vitro. 3 g substancji czynnej zmieszano z 7 g mie-
szaniny skladajgcej sie¢ z réwnych wagowo ilo§ci
eteru jednometylowego glikolu etylenowego i ete-

kolowy, alkilosulfoniany i arylosulfoniany, czwar- 20 ru mnonylofenolopoliglikolowego. Tak otrzymany
torzedowe sole amoniowe o diugich rodnikach al- koncentrat emulsyjny rozcienczono wodg do kaz-
kilowych. Jako dyspergatory mozna stosowaé lig- dorazowo zgdanego stezenia. Do preparatu substan-
nine, lugi posiarczynowe i metyloceluloze. cji czynnej zanurzono na 1 minute doroste samice

Preparaty zawieraja na ogét 0,1—95% wagowych kleszcza rodzaju Boophilus microplus (odporny).
substancji czynnej, korzystnie 0,5—90% wagowych. 25 Zanurzano po 10 samiczek Kkleszcza z réznych

Postacie uzytkowe uzyskuje z koncentratéw, np: szczepdbw tego gatunku, nastepnie przeniesiono po-
przez ich rozcienczenie wodg. Stezenia substancji szczeg6blne kleszcze do pudetek z tworzywa sztucz-
czynnej w postaciach uzytkowych wahaja sie w nego wylozonych krazkami bibuty filtracyjnej. Po
szerokim przedziale w zalezno$ci od postaci pre- uptywie 35 dni oznaczono skuteczno§é preparatu
paratu i wynosza 10—50000 ppm  (gfg), korzystnie 30 przez ustalenie zmmiejszenia zdolnosci sktadania
100—10000 ppm. Srodki stosuje sie w znany spo- jaj zdolnych do zaplodnienia w poréwmaniu z
s6b, np. przez opryskiwanie, polewanie, opryski- kleszczami kontrolnymi nietraktowanymi prepara-
wanie mgla'wivcdwe lub w postaci kapieli. Do kon- tem. Dziatanie podano w b, przy czym 100% ozna-
centratow lub postaci uzytkowych mozna wprowa- cza kleszcze nie skladajace jaj zdolnych do za-
dzi¢ znane $rodki pomocnicze lub substancje czyn- 35 plodnienia, a 0% oznacza, Ze skladajg jaja nor-
ne, np. substancje dezynfekujgce. malne tak, jak kleszcze kontrolne.

Tablica 1

Dzialanie

jajobbjcze 1-metylo-2-(2,4-dwuchlorofe-

nyloimino)-pirolidyny na jaja kleszczy w prébach in vitro

Pasozyt
Boophilus microplus

Szczep Ridgeland
odporny

Szczep Biarra
odporny

Szczep normalny
wrazliwy

Zahamowanie
Stezenie substan-| sktadania jaj
cji czynnej w % | zdolnych do za-
ptodnienia w %o
1,0 100
0,3 100
0,1 100
0,03 >50
0,01 0
1,0 100
0,3 100
0,1 100
0,03 >50
0,01 0
1,0 100
0,3 100
0,1 100
0,03 =50
0,01 0
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Tablica 2
Jajobbjcze dzialanie ma jaja kleszczy w prébach in vitro

Drziatanie jajobGjcze
. na jaja kleszcza
Stale fizyczne Boophilus szezepu
Substan- Telm‘p_e'ratu;'(;a Biarra.
cja wrzenia w °C Zahamowanie przy
czynna pod ciSnieniem stezeniach substancji
w mm Hg czynnej w % wagowych
100%o ~>50%o0
L 2 : 3 4
wz6r 6 146—150/0,6 0,1 0,01
wzbr 7 165—169/0,6 0,3 0,1
wzbr 8 169—174/0,4 0,03 0,01
wz6ér 9 174—177/1,7 0,1 0,03
wzbér 10 175—179/0,8 0,03 0,01
wz6r 11 179—184/0,7 0,03 0,01
wzér 12 165—1170/0,6 0,3 0,1
wzoér 13 152—157/0,3 0,03 0,01
wzor 14 157—i162/0,5 0,1 0,05
wzor 15 169—171/0,4 0,1 0,03
wzor 16 165—170/0,5 0,1 0,03
wzbr 17 180—184/1,5 0,03 0,01
wzor 18 151—157/1,3 0,3 0,1
wz6or 19 156—160/0,5 0,3 0,1
wzor 20 158—162/0,5 0,03 0,01
wzor 21 154—156/0,5 0,1 0,03
wzbr 22 162—164/0,5 0,3 0,1
wzér 23 165—173/1,1 0,3 0,1
wzor 24 175—178/1,5 0,3 0,1
wzor 25 153—157/0,5 0,1%) 0,03 *)
wz6Or 26 158—160/1,5 0,1 0,03
wzbr 27 1143—147/0,5 0,3 0,1
wzbr 28 153—157/1,0 1,0 *) 0,3 *)
wz6br 29 163—165/0,3 0,1 0,03
wzbr 30 166—170/0,3 0,1 0,05
wz6r 31 162—167/0,3 0,3 0,2
wzor 32 (153—158/0,01 0,1 0,03
wzor 33 167—171/0,2 0,3 0,1
wzbr 34 148—153/0,2 0,1 0,05
wzér 35 146—152/0,2 0,1 0,08
wzor 36 156—162/0,2 0,3 0,1
wzor 37 169—1/76/0,2 0,3 0,1
wzbr 38 149—153/0,2 0,1 0,03
wzér 39 154—157/0,2 0,1 0,03
wzbr 40 158—162/0,2 0,1 0,03
wzor 41 163—166/0,2 0,03 0,01
wzbr 42 1134—137/0,2 0,3 - 0,1
wzbr 43 [184—138/0,4 0,03 0,02
wzbr 4 159—164/0,03 0,1 0,08
wzbr 45 155—158/0,01 0,3 0,1
wzbr 46 158—160/0,01 0,3 0,2
wzbr 47 145—152/0,01 0,1 0,03
wzbr 48 148—152/0,01 0,3 0,1
wzbr 49 156—162/0,2 0,1 0,01
wzbr 50 157—161/0,2 0,3 0,2
wz6r 51 149—154/0,03 0,1 0,08
*) szczep Ridgeland
5 6

Przyktad II. Préba in vitro na dzialanie
niszczace w stosunku do kleszczy dorostych i ich
jaj. Dzialamie jajobbjcze ustalono wedlug przy-
ktadu I. Dodatkowo ustalono skuteczno§é dziata-

czono w %, przy czym 100% oznacza, Ze nie
stwierdzono ruchliwo$ci odnézy i cial, a 0% ozna-
cza, ze odnéza i ciala poruszajg si¢ normalnie.

Przy stezeniach podanych w tablicy zwigzki te

nia preparatu substancji czynnej w stosunku do 5 Y : .
dorostych kleszczy po uplywie 24 godzin przez ob- dziatajg niszczgco zaréwno na doroste kleszcze, jak
serwacje odruchowej ruchliwoéci odnézy i ciata tez na ich jaja z wyjatkiem przypadkéw, w kt6-
zanurzonych kleszczy po ich pobudzeniu cienka rych podano ,nie dziala na doroste”. Préba in vi-
igta w poréwmnaniu z odruchows ruchliwoécig od- tro na dzialanie porazajgce dorosle kieszcze i ich
néiy i ciat kleszczy kontrolnych. Skuteczno$é ozna- 10 jaja.
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Tablica 3
Dziatanie niszczgce na kleszcze
State fizyczne Boqphilus,_ :‘z‘czei‘qpf. Biarra oraz
Substancja | temperatura wrze- Skaf ech;xigé é
czynna nia w °C pod ci- 100%» 50%
Snieniem w mm Hg | 1y steseniu substanci czynnej
w % wagowych
wzbr 52 186—193°/0,04mm 0,1 0,05
wzbr 53 150—155/0,2 0,1 0,03
wzor 54 138—145/0,05 0,1 0,03
wz6r 55 1188—145/0,1 0,1 0,08
wzOr 56 130—135/0,2 0,3 0,1
wzor 57 158—163/1,0 0,1 0,03
nie dziala na dorosile
wzbr 58 167—172/0,7 0,01 0,008
. nie dziata na doroste
wzbr 59 '168—174/0,3 0,1 0,05
wzbr 60 184—191/0,2 0,1 0,03
wzbr 61 179—185/0,6 0,3 0,1
wzbr 62 175—183/0,7 0,1 0,05
wzor 63 139—142/0,5 0,03 0,01
nie dziala na dorosite
wzbr 64 183—136/0,8 0,1 0,03
nie dziala na dorosite
wzbr 65 131—134/0,6 0,1 | 0,03
mnie dziala na dorosle
wzbr 66 186—190/1,5 0,03 0,02
mie dziata na dorosie
wzér 67 171—176/0,2 0,1 0,03
wzbr 68 173—177/0,5 0,01 0,03
nie dziata na dorosie
wzbr 69 161—167/0,3 0,1 0,05
nie dziata na doroste
wzbr 70 155—162/0,3 0,03 0,02
nie dziata na dorosile
wzbér 71 156—161/0,2 0,03 0,02
wzor T2 162—166/0,8 0,03 0,01
wzbr 73 174—179/0,5 0,1 0,03
wzbr T4 159—166/0,5 041 0,008
wzbr 75 161—167/0,5 0,03 - | 0,03
7 8

Przyktad III. Pr6ba in vitro na dzialanie
niszczagce w stosunku do 'kleszczy na bydle.

3 g substancji czynnej zmieszano z 7 g mie-
szaniny skladajacej sie z réznych iloSci wago-
wych eteru jednometylowego glikolu etylenowe-
go i eteru nonylofenolopoliglikolowego. Tak otrzy-
many koncentrat emulsyjny rozcieficzono wodg do
zgdanych stezen uzytkowych. Otrzymanym prepa-
ratem substancji czynnej opryskano bydto zakazZone
wielokrotnie odpornymi larwami kleszcza rodzaju
Boophilus microplus, szczep Biarra (zakazenie 12
razy w odstepie 2 dni). Dziatanie preparatu ozna-
czono przez okreSlenie ilo§ci dorostych samic kile-
szcza, ktoére rozwinely sie na bydle leczonym pre-
paratem. Liczby te por6éwnano z liczba dorostych
samic kleszcza, ktére rozwinely sie na bydle nie
leczonym preparatem. Zwigzek jest tym skutecz-
niejszy, im mmniej rozwija sie samic kleszcza po
traktowaniu preparatem.

Stopien inwazyjno§ci pasozyta przed leczeniem
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oznaczono wedlug liczby dorostych samic, ktére
rozwinely sie w ostatnich trzech dniach przed mo-
mentem leczenia ma zwierzetach leczonych i nie-
leczonych.

W tablicy 4 podano substancje iczynne

oraz uzy-
skane wyniki. :

Zastrzezenie patentowe

Srodek roztoczobbjczy zawierajacy substancje czyn-
na z rozcienczalnikiem i/lub noénik, ewentualnie
dodatek substancji powierzchniowo czynnej zna-
mienny tym, ze jako substancje czynna zawiera 2-
-fenyloiminopirolidyny o wgzorze 1, w ktébrym R
oznacza atom chlorowca lub rodnik alkilowy o 1—6
atomach wegla, R’ oznacza rodnik alkilowy, alke-
nylowy lub cykloalkilowy, R’ oznacza atom wodo-
ru lub rodnik alkilowy, n oznacza liczbe 2, 3 lub 4
ewentualnie w postaci ich soli.
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