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ni?a vzorce I se popitipad¥é pifevede na
SUo

(ID)

§(0),-CH



CS 271471 B2
predlo¥eny vynélez se tyké insekticidniho a akaricidniho proat¥edku, ktery obsahu-
je jako G&innou sloZku nové substituované 2,4-diamino-5-kyanpyrimidiny nebo jejich soli,
pDile se piedlofeny vyn&lez tyk4 zpisobu vyroby té&chto novych substituovanych 2,4~diamino~
-5-kyanpyrimidin, jakoZz i jejich soli.
Bylo zjist&no, Ze nové substituované 2~4~diamino-5-kyanpyrimidiny obecného vzorce I

Ry
S
Ry~ NH — 1
3 | \) \R2 (1) (1),
N=C P '
By

ve kterém A

Ry ‘ znamens atom vodiku, alkylovou skupinu s 1 aZ 6 atomy uhliku, alkenylovou sku-
pinu se 2 aZ 6 atomy uhliku nebo alkinylovou skupinu se 2 aZ 6 atomy uhliku,

R, znamend atom vodiku, alkylovou skupinu s 1 a% 10 atomy uhliku nebo cykloalky-
lovou skupinu se 3 aZ 6 atomy uhliku nebo

R, @ Ry znamenaji spoledné& skupinu -(CH2)3-, -(CH2)4- nebo -(CH2)5-,

Ry znamenéd atom vodiku nebo skupinu =CO-Rg,

Ry znamend skupinu =NH,, = NH=-CO=-Rg nebo - N=CH-N(R8)(R9),

Re znamené alkylovou skupinu s 1 aZ 12 atomy uhliku nebo trifluormethylovou sku-
pinu a

Rg @ Ry znamenaji nezévisle na sob& alkylovou skupinu s 1 aZ 6 atomy uhliku,

jako% i jejich soli se mohou pouZivat k potiréni 3kGdch a ektoparazitd jako GEinné sloZky
insekticidnich a akaricidnich prostifedki,

vzhledem k vyhodnému GEinku jsou vyhodné takové sloudeniny obecného vzorce I, ve
kterém

znamend atom vodiku nebo alkylovou skupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku,

1

Ry znamend alkylovou skupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku nebo cykloalkylovou skupinu se
3 aZ 6 atomy uhliku nebo

R, @ R, znamenaji spoledn& skupinu =(CHy) 4= nebo skupinu =(CHy) 5+

Ry znamenéd atom vodiku,

Ry zpamenéd skupinu =NH, nebo ~NH-CO-R; a

Rg znamenéd alkylovou skupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku nebo trifluormethylovou sku-

pinu,

jakoZz i soli takovych slougenin,
a déle takové sloudeniny obecného vzorce I, ve kterém

Ry znamend atom vodiku, methylovou skupinu nebo ethylovou skupinu,

R, znamend alkylovou skupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku, nebo cyklopropylovou skupinu,
Ry znamen& atom vodiku,

R

4 znamenéd skupinu =NH, nebo skupinu ~NH=CO=R., a
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Ry znamenéd alkylovou skupinu s 1 a¥ 3 atomy uhliku,

jakoZ i soli t¥chto sloutenin,

vzhledem k vysoké insekticidni a akaricidni G&innosti nutno zejména zddraznit slou-
Ceniny obecného vzorce I, ve kterém

Ry znamené atom vodiku, methylovou skupinu nebo ethylovou skupinu,
R, znamené cyklopropylovou skupinu,

R4 znamend atom vodiku a

Ry znamené skupinu =NH, nebo skupinu -NH-CO~02H5,

jakoZz i soli t&chto slou&enin.

Solemi sloudenin obecného vzorce I se rozumi fyziologicky nezévadné adi&ni soli anor-
ganickych a organickych kyselin., Jako piiklady anorganick¢ch kyselin lze uvést chlorovodi~
kovou kyselinu, bromovodikovou kyselinu, jodovodikovou kyselinu, sirovou kyselinu, fosfo~
re¢nou kyselinu, fosforitou kyselinu, dusi&nou kyselinu, Jako piiklady organickych kyse~
lin 1ze uvést trifluoroctovou kyselinu, trichloroctovou kyselinu, mraven®i kyselinu, 3Fa-
velovou kyselinu, jantarovou kyselinu, maleinovou kyselinu, mlé&nou kyselinu, glykolovou
kyselinu, akonitovou kyselinu, citronovou kyselinu, benzoovou kyselinu, benzensulfonovou
kyselinu a methansulfonovou kyselinu,

PFedm&tem pFedloZeného vyndlezu je insekticidni a akaricidni prostifedek, kter¢ spoi-
vé v tom, Ze jako G&innou slofku obsahuje alespont jeden substituovany 2,4-diamino~5-
~kyanpyrimidin shora uvedeného a definovaného obecného vzorce I nebo jeho sal,

Predmétem pFedloZeného vynélezu je déle zpiisob vyroby novych substituovangch
2,4~-diamino=-5-kyanpyrimidin shora uvedeného a definovaného vzorce I, jakoZ i soli t&ch-
to slouéenin, ktery spofiva v tom, %e se na sloudeninu obecného vzorce II

(II) (II),
S(O)n-CH3
ve kterém
n znamen8 &islo 0, 1 nebo 2 a
R, @a R, maji shora uvedeny vyznam,

pisobi amoniakem, nadeZ se vzniklé sloufenina vzorce I, ve kterém Ry znamené atom vodiku
a R, znamend skupinu =NH,,, popripad® neché reagovat se slou¥eninou zavad&jici skupinu
~CO~Rg nebo/a skupinu =CH-N(R8)(R9), za vzniku sloudeniny vzorce I, ve kterém Ry zname-
né skupinu -CO-R5 nebo/a R, znamen& skupinu =NH=-CO=R; nebo =N=CH=-N(Rg)(Rg), piitemz
Rgs Rg @ Ry maji shora uvedeny vyznam, a ziskand sloutenina vzorce I se popiripadg pie~
vede na sil,

P#i postupu podle vyndlezu, kdy n ve slou¥enind obecného vzorce II znamen§ &islo 2,
se reakce sulfonylderivdtu obecného vzorce II s amoniakem provédi obecnd pii teplotd od
asi 10 do 100 % v organickych rozpoudt&dlech, jako napiiklad v acetonitrilu, tetrahydro-~-
furanu, dioxanu nebo ve smdsich takovych rozpoustédel a vody, Pouzije-1i se pii postupu
podle vyndlezu jako vychozi 1létky methylthioderivatd, tj. slouenin obecného vzorce II,

SRARAA G
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ve kterém n = 0, pak se tato slou¥enina uvédi v reakci s amoniakem vyhodné v autoklavu
za zv¢sensho tlaku, a to pii teplotd 100 a¥ 170 O, vétdinou pii teplot¥ asi 160 %.

Zmindné premdna slouteniny obecného vzorce I, ve kterém R, znamené skupinu <NH,,
na slou¥eninu obecného vzorce I, ve kterém Ry mé ndktery z vyznamd definovanych pro
slouSeniny obecného vzorce I, se mhie provad¥t reakci aminoskupiny nachézejici v poloze
6 pyrimidinového kruhu s odpovidajicimi o sob¥é znémymi reak¥nimi slozkami., Tak lze na-
priklod nochat reagovat G-aminopyrimidin vzorce 1 se sloudeninami Hol-Co~Rg z0 vzniku
slouZenin obecného vzorce I, které obsahuji v poloze 6 skupinu ~NH=CO~Rg, pritemZ Hal
znamené atom halogenu, v¢hodné atom chloru,

Jestli¥e se maé piipravovat sloutenina obecného vzorce I, ve kterém R, znamen& sku-
pinu =N=CH=N(Rg)(Rg)/ pak se nech4 reagovat aminoskupina v poloze 6 napiiklad s acetalen
obecného vzorce

ANV

CH = N

R O/// \\ R

plitemi
Rg znamené alkylovou skupinu s 1 a% 6 atomy uhliku a

Rg & Rg maji shora uvedené vyznamy,

Analogickym zplsobem a za pouZiti odpovidajicich reak&nich sloZek lze z 4-aminopy=-
rimidinG obecného vzorce I, ve kterém Ry znamené atom vodiku, vyrobit sloudeniny obccné-
ho vzorce I, ve kterém Rg znamené skupinu =CO-Rg.

shora popisované acylace se provédéji pri atmosférickém tlaku v inertnich rozpouse
t&dlech nebo Fedidlech v piitomnosti béze piri teplotéch od 0 do 120 %, v¢hodn¥ pii teplo-
téch 40 a? 80 °c, Jako rozpouStddla a Fedidla pXichézeji v Gvahu napi¥iklad: alkany, jako
n-pentan, jako% i jeho homology v&etn# isomerd af po n~heptadekan; ethery, jako diethyl-
ether, dipropylether, dibutylether, dimethoxyethan, dioxan nebo tetrahydrofurani chloro-
vané uhlovodiky, jako chloroform, methylenchlorid, tetrachlormethan nebo chlorbenzen;
aromatické uhlovodiky, jako benzen, toluen nebo xyleny. Krom& toho se mohou pouZivat
pii uvedeném postupu daldi inertni rozpoudt&dla mebo Fedidla, Jako béze, které se popFi-
padé pouziveji pii té&chto reakcich, p*ichézeji v Gvahu napriklad alkylaminy, jako tri-
ethylamin nebo diisopropylethylamin, jakoZ i dédle pyridin nebo N-methylpyrrolidon,

vychozi sloudeniny obecného vzorce II jsou novymi slouteninami a jejich p¥iprava
tvoi*i rovn&% soulést piredlofeného vyndlezu, zejména také proto, Ze tyto sloueniny maji
také dobré insekticidni vlastnosti,

Slougeniny obecného vzorce II se mohou piipravovat nésledujicim zplsobem:

a) Podle této varianty lze ke slou¥eniném obecného vzorce II, ve kterém n = 0, dospét
napriklad déle schematicky znézorn&nym zplisobem:
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=N
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| I
S-CH c=
3
() .
Na CDN-CEN
|
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CH3 S 9//// .
¢
N Nesx
(VI)
No
HN | ﬁ—@l /Rl
> N=C P + ’

2
S - CHy
(VII) (v
R
N yar
H.N N
2 l QQT——_ N
> R,
N=C PA
S- CH,
(11, n = 0)

Dimethylester N-kyandithiokarboximidové kyseliny vzorce v, ktery se pouZivé piti shora
uvedeném postupu jako vychozi létka, a stil vzorce VI, kterd vzniké reakci s nitrilem
malonové kyseliny, jsou zn&mymi sloudeninami (srov, Rec., Trav, Ch. 90/1971, 4637 J.
Chem, Soc., Chem, Comm., 1974, 350). Ze soli vzorce VI lze cyklizaci s 5N roztokem
chlorovodikové kyseliny a nésledujici reakci vzniklého pyrimidinu vzorce ViI s odpo-
vidajicim aminem vzorce IV ziskat sloufeninu obecného vzorce II, ve kterém n = O.
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b) pédle je moiné sloudeniny obecného vzorce II, ve kterém n znamend nulu, ziskat nésledu-
jicim zplsobem:

T - ' - NH-CO-NH
Xa @ O.ca (2N HCl) i
| > HpSCoN T
CH,-S~C c=n ' 5’//
3_ -.n \
CO-0C H,
CO-0C 4, . K
X
(Vu/) <{ )
H .
| , i}
(NaOH) ‘ _(Poc13),
- o
N=C - H
S - Ci, .
(X)

(TV)

. ‘
| A /
— CL*j ﬁ——-N\ (NHy)

NECo—d N

S~CH,
(XII)
&
////Rl
H N X —K -
I -
N=C N 2
- CH
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Sodné sil vzorce VIII, molovina vzorce IX, jakoX i uracil vzorce X, uvedené ve shora

naznateném schématu, jsou znémymi sloudeninami (srov. J, chem, soc,, Chem, Comm. 1974,

3507 Helv, chim, Act. 1985, 1165), Nové substituované pyrimidiny vzorcd XI a XII se
vyréb&ji o sob& znémym zplsobem. Reakei élouéeniny vzorce XII s amoniakem se zf{sks
slou¥enina vzorce II, ve kterém n = 0.

¢) vychozi 14tky obecného vzorce 1I, ve kterém n = 1, nebo 2, se mohou pripravovat o so-

b& znémym zpisobem oxidaci slouZenin obecného vzorce II, ve kterém n = 0 (srov, °The
Chemistry of Heterocyclic Compounds®, vol, 16: Pyrimidines, Intersc, publ, Inc.,
N.Y, 1959),

Pesticidn&, zejména insekticidnd GEinné 2,4,eotrianino-s-n1tropyrinidiny, jejichi

aminoskupiny mohou byt popitipads substituovény, jsou JiZ znémé 2z evropské patentové
pitihlé8ky 0084 758. Ve srovnani s témito znémymi sloudeninami se GEinné latky obecné~

ho vzorce I, jako? i pesticidnd G&inné vychoz{ sloueniny obecného vzorce IT podle to-

hoto vynélezu strukturns odlidujf v podstatd pkftomnosts kyanoskupiny v poloze 5,

S prekvapenim bylo nynf zJi8t&no, e slou¥eniny obecného vzorce I, jakoZ i je-
jich soli, maji p¥i dobré enéSenlivosti kulturnini rostlinami a p*i nepatrné toxici-
té viEi teplokrevnym vynikajici G¥innost jakoito insekticidni a akaricidni prost¥ed-
ky. Uvedené slouteniny jsou vhodné ptedeviim k potiréni hmyzu a zéstupch *adu roztodd
(Acarina), napadajicich rostliny a zvikata,

Zv148té pak se slobéeniny obecného vzorce I hodf k potirani hmyzu nésledujicich

‘4dts Lepidoptera, Coleoptera, Homoptera, Heteroptera, Dioptera, Thysanoptera, Orthop-
tera, Anoplura, Siphonaptera, Mallophaga, Thysanura, Isoptera, Psocoptera a Hamenopte-

ra, jakoZ i k potirani zéstupcd *&du roztodd (Acarina) Zeledf: Ixodidae, Argasidae,
Tetranychidae a Dermanyssidae,

vedle jejich G¥inkd vi¥i mouchsm, jako napriklad mouse domsct (Musca domestica)
a larvém komérd se mohou GEinné latky podle tohoto vyndlezu pouZfvat také k potiréant
2ravého hmyzu napadajiciho rostliny v kulturéch okrasnych rostlin a uitkovych rostlin,
zejména v kulturéch bavlniku (napiiklad proti Spodoptera littoralis a Heliothis vires-
cens), jakoZ i v kulturéch ovocnych stromd a v kulturdch zeleniny (napkiklad proti pre-
divce (Plutalla xylostella), Laspeyresia pomonella, mandelince bramborové (Leptinotarsa
decemlineata) a Epilachna varivestis),

Sloudeniny vzorce I podle tohoto vynélezu maji také dobrou GEinnost vi&i Skdd=
cim ryZe. Slouleniny vzorce I se dale vyznaluji vyraznym larvicidnim G6Sinkem proti hmy-
zu, zejména proti larvém Zravého Skodlivého hmyzu, Jsou~-1i G&inné slouteniny podle vy~
nélezu piijimény s potravou dospdlymi stédii hmyzu, pak je mo%no v mnohych piripadech,
zejména u broukd (Coleoptera), jako napifklad v pifpadd druhu Anthonomus grandis, zjis-
tit sniZené kladeni vajiek nebo/a sniZené mnoZstvi lihnutf,

(&inné latky obecnych vzorcd I a II se mohou krom& toho pouiivat s velmi dobrymi
vysledky k potiréni ektoparasitl, jake bzufivky (Lucilia sericata), domécich a uZitko-
vych zvifat, napiiklad oSetfovénim zvirat, stéji a pastvin,

PFi odetiovani pasoucich se zvifat GZinnymi latkami podle vynélezu, napi*iklad po-~
moci koupeli pro dobytek, polévénis nebo postitikem, bylo piekvapivé adhesnim GEinkes
G¢innych létek dosaieno dlouhodobého toxického GEinku viEi ektoparasitim, jako napiiklad
vigi Skodlivym druhém dvouk¥idlgch (Dioptera), na ki%i a srsti zvifat, Lze také zamezit
predtasnému vymyti nebo odplaveni GZinnych latek aplikovanych na povrchu uZitkovych
zvitat odtékajict dedtovou vodou,

Zv1a8tni vyhodou GEinnych slouZenin podle vynélezu je moZnost perorsint aplikace
téchto sloutenin uXitkovym zvirfatim, PXi tomto zpdsobu aplikace rozvijeji G&inné latky
svou trvalou a dlouhodobou insekticidni G¥innost predeviim ve fek&lisich vyludovanych

-z traviciho traktu. Tim lze zabrénit napadent 3kodlivym hmyzem, zejména dvoukiidlymi

P R
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(Dioptera), jii pied v¢skytem ¥kidcd v okoli zvifat, jako stajf, obor 8 pastvin, proto-
3e larvy dvoukitidlych, které se lihnou z nakladenych vaji&ek, okam2itd usmrcuji, Pri
tomto specislnim pouZiti mé zv1sstni vyznam skutenost, Ze uvedené sloudeniny se na zé-
kladé svych strukturnich vlastnosti chovaji viti teplokrevaye fyziologicky indiferent-
né. Tato wmetoda zémérného potiréni proliferace hwyzu je podstatnd G&inndj3i a soutasnd
ekonomi&t&jdi ne: obvyklé desinfekce st&ji a obor, provédEné na velk¢ch plochéch.

Dobr¢ pesticidni GZinek slouteninm obecnych vzorch I a II podle vynélezu odpovidé
wortalité alespon 50 8% 60 % zmin&nych Bkadcd.

(Zinnost sloutenin podle vynélezu popi*ipadé prostiedkd, které tyto sloufeniny obsa~
huji, se dé podstatnd roz3ifit a prizphsobit danym podminkém pridavkem daldfch insekti-
cidt nebo/a akaricidid. Jako piisady ptichazeji v Gvahu napiiklad zéstupci nésledujicich
skupin G&innych létek: organickych sloutenin fosforu, nitrofenold a jejich derivétd,
formamidinG, motovin, karbaméty, pyrethroidd, chlorovanych uhlovodikd a pitipravkd Bacil-
lus thuringiensis.

slouteniny podle vynélezu se pouzivaji v nezm¥n&ném stavu nebo vyhodn& spoledné
s powocnymi latkami obvyklymi pFi pFipravé takovychto prostiedkd a mohou se znéa¢n zpl-
sobem zpracovavat tudil napriklad na emulzni koncentraty, ptino rozstikovatelné rozto-
ky nebo roztoky urfené k daldimu teddni, zfeddné emulze, smalitelné prédky, rozpustné
prasky, poprade, granulaty, rownd% enkapsulovené napiiklad v polymernich l4tkéch., zpuso-
by aplikace, jako postiik, zamliovéni, popradovéni, posyp nebo zalévéni, se stejné jako
druh prostiedku voli v souhlase s pozadovanymi cili a danymi poméry.

Proatiedky, piipravky a aplika&ni formy, které obsahuji G&innou latku vzorce I ne-
bo 1I, popripadé kombinaci téchto GEinnych létek o dals¥imi insekticidy nebo akaricidy,
a popiipadé pevné nebo kapalné pirisady, se vyradb¥ji o sob& znén¢m zpldsobewm, napiiklad
dokladnyn smisenim nebo/e rozemletim G¥inngch létek s plnidly, jako napiiklad s rozpoul~
tédly, pevnymi nosnymi létkami, a popiipadd povrchové aktivnimi sloudeninami (tensidy).

Jako rozpoudtddla mohou piichézet v Gvahu aromatické uhlovodiky, vyhodn& frakce

s 8 aZ 12 atomy uhliku, jako napiiklad smési xylend nebc substituované naftaleny, este-
ry ftalové kyseliny, jako dibutylftalét nebo dooktylftalat, alifatické ublovodiky, ja-
ko cyklohexan, parafinické uhlovodiky, alkoholy a glykoly, jakoX i jejich estery a ethe=-
ry, jako ethanol, ethylenglykol, ethylenglykolmonomethyl nebo -ethylether, ketony, jako
cyklohexanon, silnd polérni rozpoudtidla, jako Nemethyl-2-pyrrolidon, dimethylsulfoxid
nebo dimethylformamid, jakoZ i popiipadd epoxidované rostlinné oleje, jako epoxidovany
kokosov§ olej nebo sojovy olej, nebo voda.

Jako pevné nosné létky, napiiklad pro poprade a dispergovatelné présky, se pouiiva=~
ji zpravidla pFirodni kamenné woutky, jako vépenec, mastek, kaolin, montmorillonit ne-
bo attapulgit. Ke zlep¥ens fyzikdlnich vlastnosti se wohou priddvat také vysoce disperz-
ni kyseliny kiemi&ité nebo vysoce disperzni savé polymery, Jako zrndné, adsorptivni noe
site granul&td pitichézeji v Gvehu poresni typy, jako napriklad pemza, cihlové drt, se-
piolit nebo bentanit, a jako nesorptivni nosné materiély nap¥iklad vépenec nebo pisek.
Kromé toho se mife poulivat celd Fada granulovanych materisld anorganického nebo orge-
nického plivodu, jako zejména dolomit nebo rozmélnéné zbytky rostlin,

Jako povrchové aktivni slouleniny piichézeji v Gvahu vidy zpracovavané GEinné latky
podle druhu nebo kombinace t¥chto G¥innych létek s jinymi insekticidy nebo akaricidy
neionogenni, kationaktivni nebo/a aninonaktivni tensidy s dobrymi eamulgadnimi, disper-
ga&nimi a smé¥ecimi vlastnostmi., Tensidy se rozum&ji také sm&si tensidd,

vhodnymi anionickymi tensidy mohou byt jak tzv. ve vodé rozpustnad wydla tak i ve
vodé rozpustné syntetické povrchové aktivmi sloufeniny.

Jako m¢dla jsou vhodné soli vy¥¥fch mastnych kyselin (s 10 at 22 atomy uhliku)
s alkalickymi kovy, s kovy alkalickych zemin nebo popiipadé substituované amoniové soll,
jake napriklad sodné nebo draselné soli olejové nebo stearové kyseliny, nebo smési pri-
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rodnich mastnych kyselin, které se ziskévaji napiklad z kokosového oleje nebo z talo-
vého oleje. Uvést nutno také jekoZto tensidy soli mastnych kyselin s methyltaurinem,
jako: i modifikované a nemodifikované fosfolipidy.

tastéji se vsak pouZivé tzv, syntetickych_tensidﬁ, zejména mastnych sulfonatd,
mastnych sulfatd, sulfonovanych derivatd benzimidazolu nebo alkylarylsulfonsta,

Mastné sulfonsty nebo mastné sulféty se zpravidia vyskytuji ve form& s0lf s alkae
lickymi kovy, ve form& solf s kovy alkalick¢ch zemin ve forms popi*ipads substituovanych
amoniovych solf a obsahuji obecns alkylovou skupinu s 8 a3 22 atomy uhlfku, piriZems
alkylové skupina zahrnuje také alkylovou &ast acylovych skupin, jako je nap*iklad sod-
né nebo véapenats sal ligninsulfonové kyseliny, esteru dodecylsirové kyseliny nebo smg-
8d sulfatovanych mastnych alkohold vyrobené z piirodnich mastnych kyselin., Sem nalex§

také soli esterd sfirové kyseliny a sulfonovych kyselin aduktd mastného alkoholu s ethylen-
oxidem, :

Sulfonované derivaty benzimidazolu obsahuji vyhodnd 2 sulfoskupiny a zbytek mastné
kyseliny s asi 8 aX 22 atomy uhliku, Alkylarylsulfonsty jsou pfedstavovény napitiklad
sodnymi, vépenatymi nebo triethanolaminovymi solemi dodecylbenzensul fonové kyseliny,
dibutylnaftalensul fonové kyseliny nebo kondenza&niho produktu naftalensulfonové kyse=
liny s formaldehydem. V tivahu pitichézeji déle také odpovidajici fosfaty, jako napitiklad
soli esteru fosfore&né kyseliny aduktu p-nonylfenolu se 4 a3 14 mol ethylenoxidu.

Jako neionogenni tensidy pitichézeji v Gvahu predevsim derivéty polyglykoletherd
alifatickych nebo cykloalifatickych alkohold, nasycenych nebo nenasycen¢ch mastnych ky-
selin a alkylfenold, které mohou obsahovat 3 aZ 30 glykoletherovych skupin s 8 a% 20
atomd uhliku v (alifatickém) uhlovedikovém zbytku a 6 a¥ 18 atomd uhliku v alkylovénm
zbytku alkylfenold,

Dal3imi vhodnymi neionogennimi tensidy jsou ve vod& rozpustné adukty polyethylenoxi-
du s polypropylenglykolem, ethylendianinopolypropylenglykdlen a alkylpolyprOpylenglyko-
lem s 1 aZ 10 atomy uhliku v alkylovém Fetdzci, které obsahujf 20 a2 250 ethylenglykol-
etherovych skupin & 10 a% 200 propylenglykoletherovych skupin, Uvedené slouteniny obsa-
huji obvykle na jednu propylenglykolevou jednotku 1 a% 5 ethylenglykolovych jednotek.

Jako pFiklady neionogennich tensidé lze uvést nonylfenolpolyethoxyethanoly, poly~
glykolethery ricinového oleje, adukty polypropylenu s polyethylenoxidem, tributylfenoxy-
polyethoxyethanol, polyethylenglykol a oktylfenoxypolyethoxyethanol._Déle prichazeji
v Gvahu také estery polyethoxyethylensorbitanu s mastnymi kyselinami, jeko polyethoxy=
ethylensorbitantriolest.

U té&chto kationickych tensidd se jedné piedeviim o kvarterns amoniové soli, které
obsahuji jako substituenty na atomu dusiku alespoh jednu alkylovou skupinu s 8 a% 22
atomy uhlfku a jsko dalsf substituenty obsahuji ni3sf, popiipadé halogenované alkyle,
benzyl- nebo ni%sf hydroxyalkylové skupiny. Soli se vyskytuji vyhodnd ve form& haloge-
nidi, methylsulf&td nebo ethylsulfatd, napriklad jako stearyltrimethylamoniumchlorid
nebo benzyl-di-(2-chlorethy1)~ethylaloniumbronid.

Tensidy upot¥ebitelné p¥i piripravé takovychto prostitedkd se popisuji krom& jiného
v nésledujicich publikacich: )

"Mc Cutcheon’s Detergents and Emulsifiers Annual® MC Publishing corp., Ridgewood, New
Jersey, 1979; Dr. Helmut Stache “Tensid Taschenbuch*. carl Hanser verlag Minchen/wien
1981.

Pesticidni prost¥edky obsahuji zpravidla 0,1 a% 99 %, zejména 0,1 a% 95 %: G&inné
latky podle vynélezu nebo kombinaci tdchto G¢inngch létek s Jinymi insekticidy nebo aka-
ricidy, 1 a% 99,9 ¥ pevné nebo kapalné piisady a 0 a% 25 %, zejména 0,1 a% 20 ¥, tensidu.

Zatimco jako trini zboif jsou vy¢hodné spide koncentrované prostiedky, poufivé ko-
neiny spot¥ebitel zpravidla zeddnych piipravkd, které obsahuji podstatnd niZs koncen-
trace G&innych latek,
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prostiedky mohou obsahovat také dalsi piisady, jako stabilizéatory, prosti‘edky pro-
ti p8n&ni, regulétory viskosity, pojidla, adheziva jako% i hnojiva nebo dal¥i G6&inné
14tky k dosaient specidlnich G¥inkd.

priklady ilustrujici zpdsob vgroby GEinngch létek s wneziprodukti:

priklad 1
a) v¢roba vychozi la6tky, ti. 2-cyklopropylanino-4-alino-5-kyan-s-uethylthiopyr1nidinu

i) K roztoku 93 ¢ sodné soli 2-kyan-3~kyanan1no-3-nethy1th1oakrylonitrilu ve 425 ml
vody se za chlazeni ledovou vodou piikape 650 ml koncentrované chlorovodikové ky=-
seliny. Potom se reakini sm¥s mfché po dobu asi 12 hodim pii teplotd mistnosti.
vzniklad sraZenina se odfiltruje a pitida se vodn¢ roztok uhli&itanu sodného, Tak-
to ziskany z-chlor-4-a-ino-s-kyan-e-nethyl-thlopyriuidin (teplota ténfi: 268 %)
se v mnoZstvi 20 g rozmiché s 250 wl acetonitrilu na suspenzi, do které se za
energetického michéni pikape 11,4 9 cyklopropylaminu piti teplot& varu pod zp&tnym
chladiten. Reakini smés se miché asi 12 hodin a potom se k ni piid4 voda. vzniklé
srazenina se odfiltruje. Takto se ziské sloutenina uvedenéd v nézvu vzorce

N
R —_— :§>r--ua

e P

S - CH3

o teploté téni 215 a¥ 218 °C (sloufenina &, 3.1).

ii) Ke smési 18,3 ¢ S-kyan-6~methylthiouracilu a 80 wl oxychloridu fosfore&ného se
pozvolna piikape 20 g N,N-diethylanilinu, Reakini sw¥s se potow zah*ivé 1,5 hodi-
ny k varu pod zpdtnym chladiles a potom se odpaif, Ke zbytku se p¥idé 200 wl ledo-
vé vody, smis se rozeich4, zfiltruje se a zbytek na filtru se promyje vodou. Po
vysudeni se surovy produkt chromatografuje na silikagelu (za pouziti sm¥si tolue-
nu, chloroformu a ethylacetétu v poméru 6 : 3 : 1 jako elu&niho ¥inidla).

22 g takto ziskaného 2,4=dichlor=5-kyan-6-sethylthiopyrinidinu (teplota téni

118 aZ 120 °c) se rozpusti ve 200 ml acetonitrilu a pii teplot® =10 %% se piika~
pe roztok 11,4 g cyklopropylaminu ve 40 ml acetonitrilu, Reakini smis se miché
pti teplots mistnosti po dobu 2 hodin & potom se vylije na 2 litry ledové vody.
vznikly zbytek se odfiltruje. Shora popsanym zpdsobem ziskany 2-cyklopropylamino-
-4=chlor-5-kyan-6~-methylthiopyrimidin -vzorce
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o teplot® tanf 139 a¥ 141 °C se v mnoZstvi 26,1 g rozmichf se 100 ml acetonitri-
lu, K takto vzniklé suspenzi se ptidé 300 m1 30% vodného amonisku a suspenze se
potom michs asi 10 hodin pi*i teplotd mistnosti a potom 5 hodin za varu pod zp&t-
nym chladitem, Pevny zbytek vznikly po ochlazeni smési se odfiltruje a promyje

se vodou. Po pekrystalovani ze 150 ml methylcelosolve se ziské sloufenina uvede-
né v nézvu vzorce uvedeného v odstavei i) o teplot¥ ténf 215 a? 218 .

b) vy¢roba 2-cyklopropylam1no-4,G-dialino-s-kyan-pyrimidinu

Na 33,7 9 2-cyklopropylal1no-4-anxno-s-kyan-e-methylthiopyrimidinu, ktery byl
piipraven podle odstavce a), se piisobf v autokléwvu pti teplot¥ 150 °C po dobu 15 a2
20 hodin 150 g amoniaku, vznikly reak&ni produkt se nikolikrat rozmichs 8 vodou a po=~
tom se produkt odfiltruje. Timto zplisobem se zisksé sloufenina uvedend v nézvu vzorce

o teploté téni 249 a% 251 °C (slouZenina &. 1.1)

Priklad 2

a) vyroba vychozi slouSeniny, tj. 2-diethylamino-4-auino-s-kyan-a-uethylsu1fony1pyri~
midinu :

predloZi se 47,5 g Z-diethylanino-4-anino-s-kyan-s-methylthiopyrimidinu v 650 wml
methylenchloridu. K této sm¥si se bez chlazeni piidé 88,7 g 3-chlorperbenzoové kyse-
liny. Reakéni sm&s se miché po dobu 2 hodin a potom se zfiltruje. Filtrét se odpaif,
zbytek se suspenduje v diethyletheru a suspenze se zfiltruje. ziské se sloudenina uve-
denéd v nazvu vzorce

///02'5
AN

H
02H5

HZN—«]/N \'.__N
E=C ———J\\\T¢QN

802 - CH3

o teplotd téni 170 a: 172 % (sloudenina &, 3.2)
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b) vyroba 2-diethyla-1no-4,6-dianino-5~kyanpyri-idinu

Ke smsi sestévajici ze 300 ml 30% vodného amoniaku a 100 wl acetonitrilu se
pii teploté mistnosti pitidé 26,9 ¢ z-d1ethylan1no—4-a-lno-s-kyan-s-ucthylsulfonyl—
pyrinidinu vyrobeného podle odstavce a). Sm¥s se potom udriuje po dobu asi 12 ho-
din na teploté varu pod zpdtnym chladitem, ochladi se a vzniklé sraZenina se odfil=
truje. Ke sraZenind se pitidé voda a suspenze se zfiltruje.

Tekto se zisks sloutenina uvedens v nézvu vzorce

C.H
275
BN N /

2 N
\\\\CZH

r=C YN

NH2

5

o teplotd téni 22 a% 224 °C (slouZenina &. 1.2)

priklad 3

v¢roba z-diethylauino-4-a-ino-5-kyan-6-1aobutyrylalinopyrilidin

K roztoku 10,3 ¢ 2-diethylalino-4,s-dianino-s-kyanpyrlnidinu (vyrobeného podle
pitikladu 2) v 90 =l tetrahydrofuranu se pi‘idsd 7 g triethylaminu. Do tohoto roztoku
se pii teploté 60 9c piikape 8,5 anhydridu isoméselté kyseliny, Resk&ni smés se zahiivé
po dobu 48 hodin k varu pod zpitnym chladiem, potom se odpai*§ a vznikly odparek se pro-
wyje diethyletherem, Takto ziskans sloufenina uvedend v nézvu vzorce

c
- azn——/n\ N/ s
. ! \02H5

Nsc-—_\\\r4? .

NH—CO-C3H7(i)

né teplotu téni 151 az 152 °C (slouSenina ¥, 1.3).

priklad 4
v¢roba N,N-dllethyl-N'-(2~kyanpropylanino-4-auiuo-5-kyanpyrinidin-e-yl)for-a-idinu

K roztoku 3,8 g z-cyklopropylauino-4,e-dia-ino-s—kyanpyriuid!nu ve 100 sl dioxa-
nu se pii teplot® 45 a% 50 Oc prikape 3,7 g diethylacetalu dimethylforamidu, Reak&ns
snés se michd po dobu 8 hodin pi¥i teplotd 45 aZ 50 9. Po oddestilovéni rozpoudtédla

a po piekrystalovéni surového produktu z ethanolu se ziské sloudenina uvedené v nézvu
vzorce
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© teplotd tanf 192 a% 195 °c (slouZenina &. 1.4).
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Analogicky podle shora uvedenych zpisobd vyroby

se pPipravi rovnii ndsledujici sloudeniny:

sloude~ . T
nina R, R R teplota téni
g{slo &! “ 3 4 © o)
1.5 H . .

-C3H7(1) H -NH, 230~-232
1.6 H ~CH(CH3)~C ol H -NH, 195-197 .
1.7  =CHj ~CHy H  -NH, > 260
ll8 T

~C4Hy(n)  =CqHo(n) H -NH, 204-206

1.9 -CgHy(n) -CyHy(n) ‘H -NE, 182-185
1.10 -CH3 -02H5 H JNH2 . - 250-251
1.1 - (CH,) 4~ CH  -NH, » 260
1.12 -(CHZ)S H -NH2 234-236
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sloude~ )
nina R1 RQ R3 R4 teplota tand
- &1slo (° o)
1.14 --CH3 —C4H§(n) H ~NH2 194-196
1.15 H H 4NH~CO—CH(CH3)2 215-218

1,16 H '< ’ H ¥NH-CO—02H5 180-181
1.17 H __<<:] H -NH—-CO—CH3 203~205

1.18, —02H5 —02H5 d —NH’-CO—CzH5 158-160

B -NH-CO-C(CHy);  113-115

1.20 -02H5 ~C,H H -NH#CO~CH3 168-171
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sloule-

R R R teplota téni
" nina &. 1 2 3 4 (o )
1l.21 -Csz —02H5 ) H -NH-CO-C_,)H.,(n) 149-150

1.22 5 _4 . H -NH-CO-C(CHy); 110-113 *

1.23 =C,H H JNH-CO-C4H9(D) 119-120

275 275

H -IIH-CO~C3H7(n) 175-176 g

1.25 H __Q H -NHE-CO-C,Hy(n) 187-188

1.26 -02H5 'CZHS H -NHQCO—CF3 190-191
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sloude~ R R R - B teplota
nina &. 1 B 3 4 téni (°C)
1.27 H -—«<:::] B -NH-CO-CF, 268
1.28  ~CHy -C,Hy(n) H -NH-CO-CH(CH3), 139-140
1.29 ~CH, ~C,Hg H ~NH-CO-CH(CH3), 146-149
1.30 H --—<:::] H - -NH-CO-CH(C,H), 196-197
1.31 ~CHy ~C,lH; H -NH-CO~(CH,) CHy 133-135
1.32 H -—~<:::] H -RH-C0-(CH,),CHy 170-173

| r“3
1.33 H ——~<:::] H -n-cn~n-én3 192-195
CH,

|

1.34 ~C,H, ~CH, H  -NeCH-N-CH, 160-165
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sloude- 2 R R teplota
nine &, § 3 tént (°C)
1.38 -CH,-CH=CH,  -CH, H  -NH, 199-201
1.39 -CH,~CH=CH, H H  -NH, 191-193
1.40 -CH,,~C=CH H :t -NH, > 260
1.41 H -cnz~<] H -NH, 228-229
1.42 B -<} ~Co-CH -NH-CO-CHy 260
1.43 -G H, -C,H ~CO-CH; -NH-CO-CH; ~ 263-265
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Ndsledujici soli slouZenin vzorce I sge
vyrobl reekei s vidy uvedenymi kyselinemi.

sloute~- R R R R Evaell teplota

: : yselina
nina 8. 1 2 34 tént (°C)
2.1 H ‘q H  -NH, HC1 210 (rozkled)
2.2 H -<1 H -NH, F,C-COOH  209-210
2.3 H ,._<] H  -NH, (COOH), 198 (rozklad)
2.5 -CHs  -CoH; H  -MH, F4C-COOH  175-178

2.7 H ~<J H -xa—co-cn(ca3)2 HC1 ~/ 140
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sloude~ ‘ R R 1ina teplote

ntne &, 1 K 3 74 Kyse tént (°C)

2.8 ;1 —-<] E  -NH-CO-CH(CH;), CF,CO0H  150-153

2.9 B —4 H -NH, HyP0, 208

2,00 & —<] H -NH, H,S0, 188 i
2.11 -Gl CH; H - 5,80, 199-201

2.2  -CH; <CH; H N H,%0, 185

2.13 -C i, -CH; H -HH, CH,S0,  205-207

2.4 H —q B -NE, CH,S0,H 250
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sloude- B R B R ) evsel teplota
yselina

nine &, 1! 2 3 T4 tént (°C)
2.15 -02115 'CZHS H -KH2 maleinovd 150
2,16 H -<] H -NH, meleinovd 185
2.17 —0235 —0235 H -NH.Z maleinovd 216~220
2,18 H .-<l B -NE, HNO, 163

2,19 -Gy ~CHg H  -NH, HNO, 179

2,20 H —q H  -NH, melonovd  >230
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Stejn& jako shora lze vyrobit tak4 nésledujict

sloufeniny vzorce I:

1 4
H —CH3 H . --'NH2
L 4
H -Gt (n) | H -NH,
qg H --NH2
H ’ H H --I‘IH2
H H -NH
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1 2 3 4
H --CH(CZHS)2 H ~NH,
-C3Hy (1) -C5Ho(4) H ~NH,
-02H5 —02H5 H -I\IH—-CO--CZI*I5
H __4 -CO-C,H, ~NH-CO-C,H,

H —<\ -CO-C d7(n) -NH~CO-C H (n)
i < \ (-CO-CH(EHy),  -NH-LO-CH(CH),
~C,H, - CHs - CO-C,H, ~NH-C0-C i,
'CZHS --CZI-I5 ~-CO-C H7(n) -NH-CO-C H7(n)
~CH, ~CoH, -CO-CH(CH;),  -NH-CO-CH(CH,),
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Ry Ry R3 Ry

H ___4 -C0-CFy -NH-CO-CFy

-C,Hg -C,Hs -CO-CFy -NH-CO-CF5

H — < \ -CO-CH,4 -NH-CO-CH(CH_) ,
3

~C,H; ~C,Hs -CO-C,H; © -NH-CO-CH(CH3) 5
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Shora uvedenym zpdsobem se vyrobf nasledujfci mezi-

produkty vzorce II:

sloudenina ‘ teplota tént (° Q)

¢islo Rl R2 R3 n

3.3 H ~CH, H 0 270-274

3.4 H ~CjH, (1)  H 0 171-173

3.5 - (CH,) - H 0 198-200 E

3.6 - (CH,) s q 0 204-206

3.7 H ~C(CHy);  H 0 194-196

3.8 H | -CH(CH;)-C,H; H 0 143-145

3.9 H ~CH(C,H,) , H 0 151-153 3

3.10 ~CH, ~c, H 0 216-218
;

3.11 -C,H -02H5 H 0 131
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sloudenina teplota ténf (° C)
gi{slo R:L RE R3

3.12 -CH3 —02H5 H 158-160

3,13 -CH3 -C4H9(n) H 158-160

3,14 -C3H7(n) -C3H7(n) H 160-~162

3.15 -C4H9(n) -c4ug(n) 120-122

3.16 H H H ~ 270 (rozklad)
3.17 H -4 H 167-170

3.19 -C3H7(b) -C3H7(n) H 222-225

3,20 -C4H9(n) -C4H9(n) H 165-167

3.23 -(CHQ)E-- H 204-207

3.24 -CH3 -C4H9(n) I 190-191
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26.

Shora uvedenym zplsobem se rovnd¥ p¥ipravi take

ndsledujfed meziprodukty vzorce II:

R RZ R3
H ~02H5 H
H ~C3H7(n) H
H -C3H7(i) H
H H
H H H
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i

-0H3

~C3Hs

—CH(CH3)-02H5

-CH3
-02H5

—CH3

..CZH5

-Cyfj(n)

H

H
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B Ry n
~C4H, (1) ~C3H (1) 2
H 2
q q 2
I 2
1 ~CH(CH, )~C,fi >
I ~CH(C,H) , 2
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Shora uvedenym zplsobem se vyrobi ndsledujici mezi-

produkty vzorce IV:

sloudenina teplota téni (° ¢)
d1slo R'J. RZ
4.1 H ~CHy 270-274
4,2 H -0337‘1) 171-173
4.3 1 -—<‘ 215-218
4.4 H '7CH(CH3)-CZH5 143.145
4.5 g H --CH(02H5)2 151-153
4.6 | -CH, -CH 216-218
3
4.8 -C3H7(n) -C3H7(n) 160-162
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30.

sloudenina teplota téni (° @)
&islo R1 RZ

4.9 -C4I{9(n) -C4H9(n) 120-122

4,10 H H 270 (rozklad)
4.11 ~CH, ~C,H; 158-160

4.12 H -C(CH3)3 194-196

4,14 -(CH2)5— 204-206

T — { -
4,15 —Cd3 C4H9 (n) 158-160C
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Shora uvedenjm zpisobem lze rowvndi vyrobdbit

ndsledujfci meziprodukty vzorce A

3

R R, .
H -C,Hs

H -CBH7(n)

H

=C3Hp (1) | ‘-c3rL,(1)
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P*¥iklad &6

Priklady ilustrujict p*ipravu a slolent prostiredkd za pouzits GEinngch 14tek podle pri-
kladi 1 a¥ 3 resp. kombinact téchto G&innych lstek s jinymi insekticidy nebo akaricidy

(% = % hmotnostni)

1.

2,

3.

Smé&itelny prédek

a) b) c)
G&inné létka nebo kombinace
GEinnych l4atek 25 % 50 % 75 %
sodné sl ligninsulfonové
kyseliny 5% 5% -
natriumlaurylsulfat 3% - 5%
natriumdiisobutylnaftalensul fonst - 6% 10 %
oktylfenolpolyethylenglykolether
(7 a% 8 mol ethylenoxidu) - 2% -
vysbcedispersni kyselina
kitemiZita -5 % 10 % 10 %
kaolin 62 % 27 % -

O&inné l4tka nebo kombghace GEinngch latek se dobie smisf s piisadami a smés se
fe rozemele ve vhodném mlynu., Ziské se smétitelny pradek, ktery se d4 vodou Fedit na
suspenze kaZdé pofadované koncentrace,

Emulzni koncentrat

GEinné létka nebo kombinace G&innych latek 10 %
oktylfenolpolyethylenglykolether

(4 aZ 5 mol ethylenoxidu) 3%
vépenats sil dodecylbenzensul fonové

kyseliny 3%
polyglykolether ricinového oleje

(36 mol ethylenoxidu) 4 9
cyklohexanon 30 %
smds xylend 50 %

Z tohoto koncentratu se mohou Ked&nim vodou piipravovat emulze kadé poZadované
koncentrace.

Popras

a) b)
G¢inné létka nebo kombinace G&innych
latek 5% 8%
mastek 95 % -
kaolin - 92 %

Primo pouZitelnd popra3 se zisks tim, e se GEinné l4tka nebo kombinace G&inngych
létek smisi s nosnou létkou a sm&s se rozemele na vhodném nlynu,
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4. Granulat ziskany vytlatovénim

6&inné l6tka nebo kombinace GZinnych létek 10 %
sodna sl ligninsulfonové kyseliny 2 %
karboxy-efhylcelnlosa 1%
kaolin .87 %

(Zinné 1&tks nebo kombinace GEinnych létek se smisf s piisadami, sms se rozemele
a zvlh&i se vodou. Tato sm¥s se zpracuje na granulét na vytlatovacin stroji a vysude~
nim v proudu vzduchu.

5. Obalovany granulét

G&inné l4tka nebo kombinace GEinnych latek 3%
polyethylenglykol (molekulové hmotnost 200) 3%
kaolin 94 %

Jemnd' rozemlets GEinnad latka nebo kombinace G¥innych létek se v misi¥i rovnomérnd
nanese na kaolin zvlhZeny polyethylenglykolem. Timto zpdsobem se ziské neprédivy
obalovany granulét.

6. Suspenzni koncentrit

G6¥inné létka nebo kombinace G&innych latek 40 %
ethylenglykol 10 ¥
nonolfenolpolyethylenglykolether

(15 mol ethylenoxidu) 6%
sodns sGl ligninsulfonové kyseliny 10 %
karboxymethylcelulosa 1%
37% vodny roztok formaldehydu 0,2 %
silikonovy olej ve formd 75% vodné emulze 0,8 %
voda 32 %

Jemnd rozemlets GEinngé latka nebo kombinace GEinnych létek se dikladn¥ smisi s pii-
sadami, Takto se ziské suspenzni koncentrét, ze kterého se mohou ied¥nim vodou pifi-
pravovat suspenze kaZdé poZadované koncentrace.

7. Roztok urdeny k polévéni (pFipravek "pour-on®)

G&inné létka 30,00 g9
natriumdioktylsulfosukeinit 3,00 g
benzylalkohol 35,46 g
wonomethylether ethylenglykolu 35,46 ¢

103,92 g = 100 wl

G&inné 16tka se rozpusti v maximélni Z4sti smdsi obou rozpouitddel za energického
michéni. Potom se rozpusti natriumdioktylsulfosukcinét, popiipadd za zah¥ivéni, a ko=
ne&né se roztok doplni zbylou Zésti smEsi rozpoudtédel,
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Priklad 7
Oinek proti moude domsci (Musca domestica)

Do kéddinek se nava%i po 50 g terstvd pXipraveného Zivného substrétu pro larvy, Potom
se pomoci pipety odm&*f ur&ité mnoistvi 1% (% hmotnostni) roztoku piislusné GZinné latky
8 pFidé se k Zivnému substrstu tak, aby koncentrace GXinné latky &inila 800 ppm. Po pro-
miseni G¥inné latky se substratem se nechs aceton odpafovat alespoi po dobu 20 hodin,

Potom se do kédinky obsahujici takto ofetieny substrét pirids na jednu G&innou latku
a koncentraci vidy 25 jednodennich larev mouchy doméci (Mueca domestica). Po zakukleni
larev se vzniklé kukly oddéli od substrétu suspendovénim ve vod& s umisti se do nadob
vzavienych sitdn¢mi vi¥ky., po¥et kukel vymytych na jednu nésadu se spoits (toxicky G&i-
nek GEinné 1létky na vivoj larev), Potom se stanovi po 10 dnech mnoZstv{ exempléih mouchy
doméci vylihnutych z kukel,

SlouEeniny &, 1.1 a% 1.34 a 1.38 a¥ 1.43 podle vynflezu vykazuji ve shora uvede-
ném testu pii uvedené koncentraci GZinné létky mortalitu minim41ng 50 aZ 60 %.

Priklad 8
Otinek proti bzu¥ivce (Lucilia sericata)

K 9 ml 2ivného prostiedi se pii teplots 50 °c pFidé 1 ml vodného piipravky, ktery
obsahuje P,5 % hmotnostnich GEinné 1létky. Nyni se k %ivnému prostiedsi ptidé asi 30 exew-
plard Eerstvd vylihnutych larev bzu¥ivky (Lucilia sericata) a po 48 a 96 hodinéch se
zjisti stanovenim mortality insekticidni GSinek,

Slouleniny &. 1.1 a % 1.34 a 1.38 a% 1.43 podle vynélezu vykazuji ve shora uvede-
ném testu pFi uvedené koncentraci G&inné 18tky mortalitu minimélnd 50 aZ 60 %o

| PEiklad o
Gtinek proti bzutivce (Lucilia cuprina)

terstvd nakladens vajitka bzu¥ivky (Lucilia cuprina) se v malgch davkéch (30 a% 50
vajitek) vlo%i do zkumavek, ve kterych se predtim smisily 4 ml %ivného prostifedf s 1 wl
roztoku G&inné latky. Potom se zkumavky uzavi‘ou chomélkem vaty a ponechaji se po dobu
4 dnG v um&lé 1ihni pii teploté 30 °c. ‘

V Zivném prostiedi, kterého bylo poutito ke srovnéni, se b&hem této doby vyvinou
-asi 1 cm dlouhé larvy (3. larvélng stéddium), JestliZe je GEinné latka aktivni, pak jsou

k tomuto fasovému okamZfiku larvy bud mrtvé nebo unirajici. Pokus se provadi piFi koncen-
traci G¥inné latky 400 ppm., Pii tomto testu se bere v Gvahu také repelentni GEinek, vzhle-
dem k tomu, Ze larvy ze %ivného prostieds vylézaji a hladovéji,

'slonéeniny %, 1.1 a% 1,34 a 1.38 a% 1,43 podle vynélezu vykazuji ve shora uvede-
ném testu pii uvedené koncentraci GEinné létky mortalitu minimélns 50 aZz 60 %.

Priklad 10
O¥inek proti koméru (Aedes aegypti)

Na povrch 150 ml vody, kters se nachdzi v n&dobd, se pipetou odm¥ii tolik 0,1%
acetonického roztoku GEinné l4tky, aby bylo dosafeno koncentrace GEinné l4tky 800 ppm.
Po odpai*eni acetonu se do nadoby umisti 30 a% 40 2-dennich larev koméra (Aedes aegyp-
ti). Po 1, 2 a 5 dnech se zjistuje mortalita.

Slouteniny &, 1.1 a% 1.34 a 1.38 a¥ 1.43 podle vynélezu vykazujf ve shora uvede-
ném testu pii uvedené koncentraci G&inné létky mortalitu miniméln& 50 a% 60 %.
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priklad 11
Insekticidni poZerovy G¥inek

Asl 25 cm vysoké rostliny baviniku, péstované v kvétiné¥ich, se postiikaji vodny=
»i emulzemi G&innych létek, které obsahuji G8innou 16tku v koncentracich 100, 200
a 400 ppw.

Po oschnuti postitikové vrstvy se rostliny baviniku obsadi larvami Spodoptera litto~
ralis popripadd Heliothis virescens ve tketim larvélnim stéddiu, Pokus se provédi pii
teplotd 24 Oc a pri 60% relativni vlhkosti vzduchu. Po 2 dnech se stanovi ¥ wortalita
larev,

Pl tomto testu vykazuji slouleniny &. 1.1 8 1.2 podle vynélezu pii koncentraci
200 popiipadé 400 ppw 80 af 100% mortalitu vidi spodoptera littoralis, SlouSenina &, 1.1
vykazuje pFi koncentraci 100 ppm a slou¥enina 8. 1.2 vykazuje pii koncentraci 400 ppm
80 a% 100% G¥inek (wortalitu) viSi larvém Heliothis virescens,

P iklad 12
(&inek proti sdultim Anthonomus grandis

Dvé rostliny bavliniku pdstované v kvdtiné¥i ve stédiu 6. listu se postiikaji vod=
nym emulznim pFipravkem schopnym smélet listy rostliny a obsahujicim 400 ppw testované
G&inné ltky. Po oschnuti postFikové vrstvy (asi po 1,5 hodin¥) se kaZdé roestlina obsa-
di 10 dosp&l¢mi brouky (Anthowonus grandis), Aby se zamezilo Gniku: broukd, piikeyjs
se potom o¥etiené a pokusnym hmyzem obsazené rostliny vélcem z plastické hmwoty, jehol
horni otvor je piikryt gézou. Takto o¥et¥ené rostliny se udriuji piti teplot® 25 %

a pii asi 60% relativni vihkosti vzduchu,. vyhodnoceni se provede po 2, 3, 4 a 5 dnech
na zéklad¥ § wortality poulitého pokusného hmyzu (% pokusného hmyzu v poloze na zédech),
jakoZ i GSinku potravy v piipad¥ neodetrenyoh kontrolnich nésad,

slouleniny &, 1.1 8% 1.34 a 1.38 aZ 1,43 podle vynélezu vykazuji ve shora uvede-
ném testu pri uvedené koncentraci G&inné létky wortalitu minimélnd 50 aZ 60 %

pPriklad 13
0Einek proti kliZtatim
A) pljék (Amblyomma hebraeum)

Do zkumavky se odpolité 50 nymf a, po dobu 1 a% 2 miput se ponoii do 2 wl vodné
emulze, které obsahuje 400 ppm testované G¥inné létky. Zkumavky se potom uzavitou
normelizovanym chométkem vaty a obréti se dnem vzhiru tek, aby se mohla emulze GZin-
né latky vsét do vaty,

Vvyhodnoceni se provede po 1 tydni. KaZdy pokus se dvakrét opakuje.

8) K158t (Boophilue microplus) (larvy)

Pokusy se provadi analogickym zpdsobem jako je popsén v odstavci A) za pouli-
t{ 20 larev, které jsou citlivé nebo resistentni vi¥i esterdm fosfore¥né kyseliny
(resistence se vztahuje na snédenlivost diazinonu),

slouteniny &, 1.1 8% 1.34 a 1,38 af 1,43 podle vynélezu vykazujf ve shora uve-
deném testu pri uvedené koncentraci G&inné latky mortalitu minimélnd 60 af 60 %.
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P iklad 14
Insekticidni GEinek vi&i Nilaparvata lugens

Rostliny ryZe se postFfikaji roztokem testované slouteniny, ktery obsahuje 400 ppm
0&inné latky. Po oschnuti postiikové vrstvy se rostliny obsadi nymfami Nilaparvata lu-
gens (2. nebo 3. stédium)., Na jednu testovanou sloufeninu a na jeden druh testu se po-
uZije dvou rostlin. vyhodnoceni dosafeného procenta mortality se provede po 6 dnech.
Pokus se provadi pii 26 % a pii 60% relativni vlhkosti vzduchu,

Sloutenina &, 1.1 vykazuje pii shora popsaném testu 80 a% 100% G¥inek vo¥i nymafém
Nilaparvata lugens,

piriklad 15
O¢inek vi&i ptdnimu hmyzu (Diabrotica balteata)

Do vodného roztoku G&inné léatky, ktery obsahuje asi 4 g objemové acetonu, se ponoii
51 a% 3 cm dlouhych nakliZenych semen kukui‘ice a kotouZ filtra¥niho papiru., Kotou¥ fil-
tragniho papiru se pak polo%i na dno kédinky z plastické hmoty (obsah 200 m1l) a na ten
se pak poloZi suchy kotoud filtradniho papiru jakoZ i semen&Zky kukufice a 10 larev
Diabrotica balteata ve 2. nebo 3, larvélnim stadiu. vie se udriuje pii teplotd asi 24 ¢
a 40 aZz 60% relativni vlhkosti vzduchu a na dennim svétle. Vyhodnoceni se provadf po
6 dnech srovnénim s neodetifenou kontrolou.

Sloudenina &. 1.15 podle vynélezu vykazuje pii tomto testu pri koncentraci 400 ppm
G&inné latky 80 aZ 100% G&inek (mortalitu),

P¥iklad 16
G¥inek proti Nephotettix cincticeps (nymfy)

Test se provadi na rostoucich rostlindch ryfe., Pro tento GXel se péstuji v kvéti-
ndtich asi 20 dnd staré rostliny r¢Ze o vydce asi 15 cm (primér kvétinsse 5,5 CR).

Rostliny se na otélejicim se taliifi post¥ikaji vidy 100 ml acetonického roztoku,
ktery obsahuje 400 ppm testované G&inné latky. Po oschnuti postiikové vrstvy se prove-
de obsazeni kaidé rostliny vidy 20 nymfami pokusného hmyzu ve druhém nebo tietim stédiu.
Aby se zamezilo unikéni pokusného hmyzu, poklopi se obsazené rostliny vidy vélcem
z plexiskla a tento vilec se zakryje ghzou. Nymfy se udriuji na odetiené rostling po
dobu 5 dnd. Rostlina se piitom musi alespoh jedenkrst zalfit. Pokus se provédi pi*i teplo-
t& asi 23 %, pii 55% relativni vlhkosti vzduchu a pFi dob& osvétleni 16 hodin denn&.

SlouZenina &. 1.1 podle vynélezu podle pFikladu 1 vykazuje pii tomto testu 80 aZ
100% G&inek.

P iklad 17
Insekticidni poierovy GEinek proti piedivce (Plutella xylostella)

Rostliny &inské kapusty p&stované v kvitin&dich (primér kvitinsZe 10 cm) se postifi-
kaji ve stéddiu 4 listd vodnou emulzf GEinné latky, kters obsahuje GZinnou latku v kon-
centracich 3 aZ 400 ppm, a postiikové vrstva se neché oschnout,

Po dvou dnech se o3etiené rostliny &inské kapusty obsadf vidy 10 larvami predivky
(Plutella xylostella) ve druhém larvalnim st4diu. Pokus se provédi pii teploté 24 %
a pi‘i 60% relativni vlhkosti vzduchu za ¥era. Vyhodnocent pokusu se provédi po 2 a 5
dnech, prifemi se uriuje mortalita larev v %.

'slouéeniny €. 1.1 a% 1.34 a8 1.38 a% 1.43 podle vyndlezu vykazuji ve shora uvede-
ném testu pii uvedené koncentraci GEinné l4tky mortalitu minimélng 50 aZ 60 %X
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PREDMET VYNALEZU

Insekticidni a akaricidni prostiedek, vyznatujict se tim, Ze jako G&innou sloZku obsa~
huje alespon jednu slouSeninu obecného vzorce I

/Rl
R3 - NH | \q K

N=(0—N\_ 2N (1),

ve kterém

Ry znamend atom vodiku, alkylovou skupinu & 1 a% 6 atomy uhliku, alkenylovou
skupinu se 2 aZ 6 atomy uhliku nebo alkinylovou skupinu se 2 aZ 6 atowy
uhliku,

Ry znamenéd atom vodiku, alkylovou skupinu s 1 a% 10 atomy uhliku nebo cyklbv

alkylovou skupinu se 3 aZ 6 atomy uhliku, nebo
R, @ Ry znamenaj{ spoledn¥ skupinu -(cuz)s-, -(CH2)4- nebo ’(CHz)s"

Ry znamens aton vodiku nebo skupinu -co-Rs,
Ry - znamend skupinu =NH,, -NH-CO-Rs nebo =N=CH-N(Rg)(Rg).
Rs znawend alkylovou skupinu s 1 aZ 12 atomy uhliku nebo trifluermethylovou

skupinu,

Rg @ Ry znamenaji nezévisle na sob& alkylovou skupinu & 1 af 6 atomy uhliku,
nebo sdl takové sloufeniny spolu & nosnymi latkami nebo/a dalsimi prisadami.

prostiedek podle bodu 1, vyznatujici se tim, Ze jako aéinnou slozku obsahuje alespon
jednu slouteninu obecného vzorce I, ve kterém

Ry znamené atom vodiku nebo alkylovou skupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku,

Ry znamené alkylovou skupinu s 1 a¥ 4 atomy uhliku nebo cykloalkylovou skupinu
se 3 a¥ 6 atomy uhliku nebo

Ry 8 Ry znamenaji spole¥nd skupinu~(CH,),~ nebo =(CHy) g

R4 znamené atom vodiku,

R4 znamend skupinu -NH, nebo -NH-CO-Rg 8

Ry znamené alkylovou skupinu 8 1 e% 4 atomy uhliku nebo trifluoruethylovou

skupinu,
nebo sil této slouteniny,

Prost¥edek podle bodu 2, vyznadujici se tim, Ze jako GZinnou slofku obsahuje alespon
jednu slouBeninu obecného vzorce I, ve kterém

Ry znamend atom vodiku, methylovou skupinu nebo ethylovou skupinu,
R, znamend alkylovou skupinu s 1 a% 4 atomy uhliku nebo cyklopropylovou skupinu,

Ry znamen4 atom vodiku,



Cs 271471 B2 38
Ry znamené skupinu =NH, nebo ~NH-CO=Ry ,
Ry znamené alkylovou skupinu 8 1 a% 3 atomy uhliku,

nebo sil této slou¥eniny,

4. Prostiedek podle bodu 3, vyznadujici se tim, Ze jako a&innou sloXku obsahuje alespon
jednu slouteninu obecného vzorce I, ve kterém '

Ri znamené atom vodiku, methylovou skupinu nebo ethylovou skupinu,
R, znamens cyklopropylovou skupinu, ’
R3 znamené atom vodiku a

Ry znamenéd skupinu =NH, nebo -Nn-co-czus.

nebo sdl této sloueniny.

5. Prostifedek podle bodu 4, vyznatujici se tim, %e obsahuje jako G&innou sloXku sloute-
ninu vzorce

NH

6. Prosti¥edek podle bodu 4, vyznalujici se tim, e jako G&innou slofku obsahuje slouZe-
ninu vzorce

HoN ’ X N{C,HS),
N=¢ A
N,

7. Prostiedek podle bodu 4, vyznalujici se tim, %e jako G&innou slotku obsahuje slouSe-
ninu vzorce

N
HZN-———l/ §r- NH—<]
NEC — N '
\LCCO-CZH

5
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8, Prosttedek podle bodu 4, vyznadujicl ee tim, le jako GEinnou sloZku obsahuje sloule~
ninu vzoroe

N
Hz“""l/ \[‘—“(czﬂs’z N

NEQ — P

H—CO—C2H5

9, Zpisob vyroby G8inné sloZky podle bodu 1, obecného vzorce I;tvyznaéujici'ee tim, Ze
se na slouteninu obecného vzorce II ‘

Y

. N p
Hau____,// ::5[._-N:::jn
2

(11)

ve kterém
Ry 8 R, waji vyznam uvedeny v bod¥ 1 a
n znawend Sislo O, 1 nebo 2,

phsob§ amoniakem,

nadef se vznikls sloulénina obecného vzorce I, ve kterém Ry zZnamené atowm vodiku

a R, znamené skupinu =NH,, popiipad$ pievede reaskei se slouSeninou zavbdéjici skupi~
nu «CO=R, nebo/o -cu-N(us)(Rg) na sloudeninu obecného vzorce I, ve kterém R, zna~-
mené skupinu =CO=Ry nebo/a R, znamené skupinu =NH=CO-Rg nebo skupinu -N-cH-N(Rs)(Rg)'
pritemi Ry, Rg 8 Rg waji vyznam uvedeny v bodd 1, & ziskand sloudenina vzorce I se
popi*ipadé ptevede nes shl.

10, zZplsob podle bodu 9, vyznalujici se tim, %e se jako vychozi latky pouZije odpovida-
jici slouteniny obecného vzorce II za vzniku sloudenin obecného vzorce I, ve kterém
R. znamené atom vodiku nebo alkylovou skupinu s 1 a¥ 4 atomy uhliku, R, znamenéd alky=
lovou skupinu s 1 8% 4 atosy uhliku nebo cykloalkylovou skupinu se 3 a% 6 atomy uhli-
ku, nebo R, a R, znawenaji spole¥nd skupinu =(CHy) .~ nebo =(CHy)g~ + Ry znamené
atom vodiky, R, znamené skupinu =NH, nebo =NH=CO=R, & Ry znamend alkylovou skupinu
s 1 aX 4 atomy uhliku nebo trifluormethylovou skupinu, nebo jejich solt,

11, Zplsob podle bodu 10, vyzna¥ujici se tim, %fe se jako vychozi latky poutije odpovida~
jici slouteniny obecného vzorce II za vzniku sloulenin obecného vzorce I, ve kterém
Ry znamens atom vodiku, methylovou skupinu nebo ethylovou skupinu, R, znanend alky-
lovou skupinu s 1 a% 4 atomy uhliku nebo cyklopropylovou skupinu, Rg znamenéd atom vo-
diku, Ry znamen$ skupinu =NH, nebo «NH=CO=Rz; a Rg znamené alkylovou skupinu s 1 al
3 atomy uhliku, nebo jejich solf, -
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12, Zpasob podle bodu 11, vyznadujici se tim, Ze se jako vychozf latky pouzije odpovi-
dajici sloufeniny obecnéhe vzorce II za vzniku sloufenin obecného vzorce I, ve kte-
rém Ry znamens atom vodiku, methylovou skupinu nebo ethylovou skupinu, R, znamens
cyklopropylovou skupinu, Ry Znamens atom vodiku a R, znamens skupinu =NH,, nebo
skupinu ~NH=CO=C,H, jakoZ i solf t&chto sloulenin.

13. Zpbsob podle bodu 12, vyznalujici se tim, Ze se jako vychozi latky pou%ije odpovida-
jici slouleniny obecného vzorce II za vzniku slouteniny vzorce

14, Zplisob podle bodu 12, vyznalujici se tim, Ze se jako vychozf l4tky pouzije odpovida~
jici slouZeniny obecného vzorce II za vzniku slouteniny vzorce

N

N)_=,C =
NH .

15. zpiisob podle bodu 12, vyznalujfci se tim, e se jako vychozi latky pouiije odpovida-
jici slouteniny obecného vzorce II za vzniku slouleniny vzorce

S B Ekan
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16, Zphsob podle
jici sloueniny obecného vzorce

HZN —

CS 271471 B2

bodu 12, vyznatujici se tim, %e se jako vychozi latky poulije odpovida=

11 za vzniku slouZeniny vzorce

Ve
.l j N(C,Hg ),

NzC —

\\\T¢¢9 il éﬁ

NH-CO-Czi'I5 . : L
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