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PfedloZeny vyndlez se tykd insekticidniho nebo/a akaricidnfiho prost¥edku, ktery
obsahuje jako Gdinnou sloZku nové sloudeniny d&le definovaného obecného vzorce I. Ddle
se vyndlez tykd zplsobu vyroby téchto novych slouéenin obecného vzorce I a jejich pouZiti
jako d&innych latek insekticidnfch nebo/a akaricidnich prostfedki.

Bylo zjisténo, Ze nové Sloufeniny obecného vzorce I

CH3 Rz

l
0-C-N—CHy—N"

CH \\R3
o 3 (1)

CH4

v némZ

R2 znamend atom vodiku nebo alkylovou skupinu s 1 a¥ 4 atomy uhliku,

R3 znamend alkylovou skupinu s 1 a% 4 atomy uhliku, dialkylaminoskupinu se 2 a¥
8 atomy uhliku nebo skupinu obecného vzorce A

4
R -(CH2)n~,

ve kterém

n znamend &islo 1 nebo 2

R4 znamend skupinu —COORS, kde

R5 znamend alkylovou skupinu s 1 aZ 4 atomy uhlfku nebo znamend skupinu obecného

E :n7 (11)

vzorce II

kde
&% a R7 znamenaji atom vodiku nebo alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku, s tfm omezenim,
Ze R2 a 3 neznamenaji soulash& metylovou skupinu, nebo

R2 a R3 znamenajf spole&né& seskupeni vzorce

- (CH,) ,~0-(CH,) ,~,
se vytefnym zplsobem hodf k boji proti hmyzu nebo/a rozto&lm p¥i ochran& rostlin.

Je zné&mo, Ze 2,3-dihydro-2,2-dimetylbenzofuran-7-ylmetylkarbamit, ktery se pouZivé
jako desinfek&ni prostfedek pidy (srov. némecky patentovy spis 1 493 646) je vysoce toxickou
létkou. Hodnota LDg, pfi ordlnim podéni krysdm &inf 8 aZ 10 mg/kg. Jeho poufiti je tudi%
moZné jen ve velkoprovoznich podmink&ch.

Okolem p¥edlo¥eného vyndlezu bylo tudi¥ nalézt nové sloudeniny, které by mé&ly vedle
niz8{ toxicity odpovidajfci G&inek.

Nové sloudeniny obecného vzorce I a jejich soli vykazuji vynikajict d&inek jako
14tky k potirdni hmyzu a roztodl a mohou se tudfZ poufivat pYedeviim v insekticidnich
nebo/a akaricidnich prost¥edcich jako G€inné sloZky a to samy o sob& nebo se mohou misit
s dal8imi p¥{isadami.



Jejich toxicita je niz&l nel? toxicita sloucfenin s podobnou strukturou, resp, tyto nové

sloudeniny jsou co do své jednodusss struktury ekonomicky vyhodné&jsi a jsou snaze dostupné,

ne? sloudeniny, které maji odpovidajici toxicitu.

Predmétem pF¥edlozeného vyndlezu je tudiZz insekticidni nebo/a akaricidni prostfedek,
ktery se vyznaluje tim, ze jako uUcinnou slozku obsahuje alespofi jednu sloudeninu’ shora

uvedeného a definovaného obecncho vzorce I nebo jejfl sul.

Pfedm&tem pfedloZeného vyndlezu je dédle zpOsob vyroby sloufenin obecného vzorce I a

jejich soli, ktery spo¢ivd v tom, Ze se na sloudeninu vzorce IX

i
0-C—N~CH,—Cl

CHy

(’//Ll X (IX)
AN IX
N L CHa

pasobl aminem obecného vzorce X

HN (X)

%y
Vv nema

R2 a R3 majl shora uvedeny vyznam, a ziskand sloudenina se popfipadé prevede na sul.

Tento postup, ktery je pY¥edmétem vyndlezu bude v daldi ¢4sti popisu oznatovén také

jako postup c).

Krom& postupu podle vyndlezu se mohou slouleniny obecného vzorce I, jakoZ i jejich

'soli p¥ipravovat také ddle uvedenymi postupy a) a b) tim Ze se

a) na sloufeninu vzorce III

OH
_ o CH3
| (111)
NS CHj
pusobi reaktivnim derivdtem kyseliny obecného vzorce IV
2
R (‘:H3 9
N -CH, -N-C - OH (IV)

v ném¥

R2 a R3 maj{ shora uvedeny vyznam,

nebo se

b) na slouleninu obecného vzorce V

2
R~~~ - cn, - my - oy
&3

tv)
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vV némz

R? a g3 maji shora uvedeny vyznam, pisobi sloudeninou zvolenou ze skupiny, kterd
je tvo¥ena sloudeninou vzorce VI, VII a VIII

9
0-C—cl
CH
2 0 3 (VI)
N CH3
0—c—0
CHs o 0o o_ M3 (viI)
Cﬂa CHy
c
0
f
0—Cc—0 Cl
(VIII)
CHy
ﬁ Ci cl
CH,

a ziskand sloucenina se popfipadé prevede na sual.

P¥i provddéni postupu a) se vyhodné postupuje tak, Ze se jako reaktivniho derivatu
kyseliny obecného vzorce IV pouZivd halogenidu kyseliny obecného vzorce XI

R 3
—— N - CH2 ~N~-CO ~Cl (XI)
3"
v né&miZ
R2 a R3 maji shora uvedené vyznamy, anhydridu obecného vzorce XII
2 CH
R { 3
TN - CcHy - N co (XII)
R 2

R2 a R3 maji shora uvedeny vyznam, nebo aktivovaného esteru, vyhodn& sloufeniny

obecného vzorce XIII

Cl Ci
2 CHy O
NN_cH | Tl
SN—CHy—N-—C cl

(XIII)
R3

( ¢ T

Tato reakce se vyhodn& provdd{ v p¥itomnosti aprotického rozpou$té&dla, jako benzenu
nebo toluenu nebo tercidrniho aminu. Jako tercidrni aminy se mohou pouZivat trialkylaminy.
Reak&ni teplota se pohybuje mezi 10 aZ 30 %¢.

P¥i provaddni postupu b) se vyhodné postupuje tak, jak je popséno v p¥lpad& postupu a).
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Vyhodnyml vychozim fof<anl postupu ¢) podle vyndlezu jsou sloudeniny obecného vzorce
XL, kterd se plripravail reakci 2,3=-dihydro-2,2-dimetyl-7-benzofuranylmetylkarbamdtu s thionyl-
chuooriden a paraformaldebyden, popfipadé v pritomnosti aprotickych organickych rozpou$tédel.

2,3-dihydro~2,2-dimetyl~7-henzofuranylmetylkarbamdt se miZe pripravovat z benzofuranolu

vzorce III obvyklym postupem, napfiklad reakci s metylisokyandtem.

P¥i provédéni postupu c) podle vyndlezu se pracuje v p¥itomnosti aprotickych organickych
rozpoustédel, jako benzenu pfi teplotd 10 az 40 °c. Jako pomocnych prostf¥edkli lze pouZivat

tercidrnich bazi.

Slouleniny obecného vzorce I se mohou, pokud je to Zddouci, p¥evddét na soli. K tvorbé

soli se poufZivd anorganickych nebo organickych kyselin.

SlouCeniny obecného vzorce I maji insekticidni a akaricidni U¢inek rovnéi ve formé

)

solii.

Vyndlez se rovndéZ tyk& prostfedkl, jako jsou rtzné na trhu obvyklé smési déinnych
latek a prisad, jakoZ i aplikadni formy pfipravené z t&chto prost¥edkl z¥feddnim vodou
nebo smisenim s dal&imi nosnymi latkami, které se mohou pouZivat v zem&délstvi a v jinygch

oblastech k potirdni ZkGdcu.

Prostfedky podle vyndlezu se mohou s vynikajicim d&inkem pouZivat k boji proti Skidcim

v jejich libovolném vyvojovém stédiu.

Jako hmyz, ktery je moZno hubit pomoci prost¥edkd podle vyndlezu, lze uvést nap¥iklad
mouchu domdc{ (Musca domestica), pilouse &erného (Calandra granaria), potemnika mou&ného
(Tenebrio molitor), mé&sice (Aphidoidea), housenky bé&ldska zeleného, vlnovnika Svestkového,
zrnokaze fazolového (Acanthoscelides obtectus), zavijede slune&nicového (Homoesoma nubelellum) .
Zv1asté thodnou'oblasti pouZiti je desinfekce pudy, zejména ve sklenicich. Prost¥edky

podle vyndlezu vykazuji také systemicky Uéinek.

Prost¥edky podle vyndlezu mohou vedle d&innych 1l&tek obsahovat také je3té& dalsi
prisady. 2 t&chto moZnych pfisad lze uvést napfiklad slouleniny s biologickym d&inkem,
ptedeviim slouleniny se synergickym G&inkef, jakoZ i rdzné pomocné latky, které umoZnuji

aplikaci, dopravu a skladovéni téchto prostfedkul.

Jako dal3{ G&inné 1l&tky je moZno pouZivat insekticidy, nematocidy nebo akaricidy
s nejrizné&jsimi chemickymi strukturami nebo rAznymi typy biologickych G&inkd, jakoZ i fungici-

dy, latky umoZnujfci regulaci rlistu nebo hnojiva.
Volba pomocnych latek se md pPizpusobit pouZzivanému typu prost¥edku.

Za GZelem vyroby suspenznich koncentrdtd se smisf{ 1 aZ 60 % hmotnostnich slouleniny
vzorce I se 40 a? 99 % hmotnostnimi takovych p¥isad, které umoZnuji tvorbu stabilni suspenze.
Jako prisady se mohou pouZivat povrchové aktivni latky v mnoZstvi 1 aZ 10 % hmotnostnich.
Jako povrchov® aktivni l&tky je moZno uvést: alkylfenolethoxylaty, polyexyetylenalkyethery,
polyoxyetylenestery mastnych kyselin, polyoxyetylenethery mastnych alkohold, neionogenni
adukty kalciumakrylarylsulfondtu, ethoxylované estery a soli, fosfatované estery a soli,
soli ligninsulfonové kyseliny s alkalickymi kovy a s kovy alkalickych zemin,; kondenzaéni
produkty natriumalkylarylsulfondtu a formaldehydu, kresolformaldehydové adukty a podobné

slouleniny.

Dispergovatelny granuldt miZe obsahovat 1 aZ 99 % hmotnostnich slouCeniny obecného
vzorce I nebo jeji soli a 99 aZ 1 % hmotnostni pomocné latky. Jako pomocné liatky se mohou

pouzivat anionické nebo/a neionogenni povrchové aktivni l&tky v mnoZstvi 0,1 a%? 1 % hmotnostni.
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Jako takové jsou vyhodné soli alkyl- a aryl-sulfonovych kyselin s alkalickymi kovy,
soli kondenza&nich produktl alkylarylsulfonové kyseliny a formaldehydu s alkalickymi kovy,
alkylarylpolyglykolethery; sulfatované vys3i alkoholy polyetylenoxidy, sulfatované mastné
alkoholy, polyglykolestery mastnych kyselin a dal$f na trhu obvyklé povrchové& aktivni
14tky.

) Granuldt mi%e obsahovat 1 aZ 20 % hmotnostnich slouZeniny obecného vzorce I a 80 a%
99 % hmotnostnich pomocné 1l&tky. Jako pomocné latky se pouZivd adheziv, barviv nebo/a
nosnych ldtek. Jako adheziva je moZno uvést polyvinylalkoholy, polyvinylpyrrolidon, cukry,
lignihsulfonéty, polysacharidy nebo/a p¥irodni oleje. Jako nosné 1l4atky je moZno uvést
pisek, prédskovy vdpenec, zem&d&lské odpadky, jakoZ i jejich derivdty, jako organické
zbytky p¥i v¢rob& furalu, dédle dal&f nosné latky s prisludn& velkym povrchem.

Emulzni koncentrét mife obsahovat 10 a% 50 % hmotnostnich slouleniny obecného vzorce
I nebo jeji soli a 50 aZ 90 % hmotnostnich pomocné l&tky. Zde se pouZiva takovych pomocnych
létek, které po z¥ed&ni vodou umoZnuji tvorbu stabiln{ emulze. Jako pomocné l&tky jsou
v daném p¥ipad€ vyhodné tensidy v mnoZstvi 1 aZ 20 % hmotnostnich nebo/a stabilizdtory
v mno%stvi 0,1 aZ 5 % hmotnostnich, jako% i organickd rozpou¥t&dla v mnoZstvi, které
je potfebné do 100 % hmotnostnich.

Jako tensidlt se pouZiv& smé&si anionickych a neionogennich tensidd s hodnotou HLB 8 a2
14. Jako p¥iklady je moZno uvést draselné soli alkylarylsulfonové kyseliny, mono~- a diestert
fosfore&né kyseliny, nonyl- a tributylfenolpolyglykolether@, aduktd mastnych alkohold
s etylenoxidem, polyglykolester®i mastnych kyselin, kondenzaéniyﬁ/produktﬁ etylenoxidu
a propylenoxidu a blokovych polymeri.
‘ Jako rozpouSté&dla se pouZivajil v tomto p¥ipadé aromatickd rozpoudt&dla, jako xylen,
popfipadé ve smé&si s cyklohexanolem, butanolem, metyletylketonem, nebo isopropylalkohol.

Prost¥edky podle vyndlezu mohou obsahovat také stabilizdtory. Pro tento tG&el se pouZivé
sloudenin obsahujficich epoxidové skupiny, jako je epichlorhydrin nebo edenol (epoxidovany
sojovy olej).

0&inné l4tky podle vyndlezu se mohou misit s dal¥fmi d&innymi l&tkami, vyhodn¥ s tako-
vymi latkami, které maji synergicky Ucinek, aby se sniZilo pot¥ebné pouZivané mnoZstvi.
Tyto sm&si jsou vfhodné p¥i oSetfovdni &4st{ rostlin a na mistech, kde dochdz{ ke styku
s teplokrevnymi.

Jako dals{ G&innou l4dtku se synergickym udfinkem je moZno pouZivat vyhodné& piperonyl~
butoxidu.

Pr¥edloZeny vyndlez se rovn&Z tyka zplsobu potiréni $kodlivého hmyzu, roztodd nebo/a
hlistic v jejich libovolném vyvojovém stddiu, p¥ilemi se pouZivd sloudenin obecného vzorce
I nebo jeho soli nebo prost¥edkl, které tyto Ginné latky obsahujf.

Prost¥edky podle vynédlezu se mohou déle pouiivat jako prost¥edky k desinfekci pddy,
nebo k ofetfovédn{ %4sti{ rostlin ve sklenfcich nebo na polich.

Vyndlez bli%e objasiiujf ndsledujici priklady, které viak jeho rozsah v %&daném sm&ru

neomezuji.
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Pp¥iklad 1

104,7 g 2,3-dihydro-2,2-dimetyl-7-benzofuranylmetyl-N-chlormetylkarbamdtu se rozpusti
v 600 ml benzenu a k ziskanému roztoku se b&hem 1 hodiny pridd roztok 37,7 g morfolinu
a 43,4 g trietylaminu v 50 ml benzenu. Reakdni smés se pu dvou hodindch michdni zredf
200 ml vody. Tim se pevné podily obsaZené ve smési rozpusti. Po rozdé&leni fdzi se organicka
fadze promyje do neutrdlni reakce, vysusdi se siranem sodnym a zbavi se rozpouStédla. Ve
form& zbytku se zisk& 120,1 g 2,3-dihydro-2,2-dimetyl-7-benzofuranyl-N-metyl- (N -morfolinyl-
metyl)karbamdtu o teploté téni 90 aZ 91 c.

Po &i%téni vodnou chlorovodikovou kyselinou se dosdhne zvySeni teploty téni na 92 aiz

°c.

96

Element&rni analyza: pro CyoH, 4N, 0,
vypolteno 63,75 % C, 7,50 % H, 8,75 % N;

nalezeno 63,86 % C, 7,51 %H, 8,86 % N;
priklad 2

40,5 g 2,3—dihyaro~2,3-dimetylbenzofuranyl-N~chlormetylkarbamétu se rozpusti ve
250 ml benzenu.a pfid4 se roztok 10,1 g isopropylaminu a 17,2 g trietylaminu v 50 ml
benzenu v prdbéhu jedné hodiny. Reakéni smés se po dvou hodindch michdni zpracuje analogickym
zplsobem jako je popsén v prikladu 1.

zZ{sk& se 30,4 g 2,3-dihydro~-2,2-dimetyl-7-benzofuranyl-N-metyl~N~(isopropylaminometyl)-
karbamdtu o teploté tanf 73 aZ 76 Oc:

16%24M203

vypo&teno 65,75 % C, 8,22 %H, 9,59 % N;
nalezeno 66,01 % C, 8,07 % H, 9,68 3%N.

Elementdrni analyza: pro C

P¥i{iklad 3

24,5 g 2,3-dihydro-2,2-dimetyl-7-benzofuranyl-N-metyl~N-chlormetylkarbamdtu se rozpusti
ve 100 ml benzenu a k tomuto roztoku se p¥i teploté mistnosti b&hem jedné hodiny p¥ida
roztok 10,1 g trietylaminu a 23,8 g N-(beta-ethoxykarbonyletyl)isopropylaminu v 50 ml

benzenu. Reakéni smés se potom zpracuje analogickym postupem jako je popsdn v p¥ikladu 1.

Zisk& se 2,3-dihydro-2,2-dimetyl-7-benzofuranyl-N-metyl-N-(N"-/isopropyl/-N"-beta-
-ethoxykarbonyletyl) (-)aminometylkarbamdt ve formé oleje.

Elementdrni analyza: pro C21H31N205

vypolteno 64,37 % C, 7,92 % H, 7,15 % N;
nalezeno 63,9 ¢ C, 8,12 % H, 7,05 % N.

P¥{iklad 4

13,5 g 2,3-dihydro-2,2~dimetyl~7-benzofuranyl-N-metyl-N-chlormetylkarbamdtu se rozpusti
ve 100 ml benzenu a k ziskanému roztoku se b&hem jedné hodiny p¥idéd roztok 6,06 g trietyl-
aminu a 12,8 g 3,4~dimetoxy~beta-fenyletylaminu ve 30 ml benzenu. Reakéni smds se potom
zpracuje analogickym zplsobem jako je popsdn v p¥ikladu 1.

ziskd se 15,4 g olejovitého 2,3-dihydro-2,2-dimetyl~7-benzofuranyl-N-metyl-N-(beta~3,4-
-/dimethoxry/fenyletyl)aminometylkarbamdtu.
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Elementérni analyza: C23H30N205
vypo&teno 66,66 % C, 7,25 % H, 6,76 %N;

nalezeno 67,0 % C, 6,85 % H, 6,23 & N.

P¥{klad 5

53,8 g 2,3-dihydro-2,2-dimetyl-7-benzofuranyl-N-metyl-N-chlormetylkarbamidtu se rozpusti
ve 250 ml benzenu a k tomuto roztoku se p¥i teplot& mistnosti p¥id4 b&hem jedné hodiny
roztok 15,25 g 1,1-dimetylhydrazinu a 25,25 g trietylaminu v 50 ml benzenu. Ziskanéd suspenze
se po dvou hodindch michdni zfiltruje.

zZisk&4 se 51 g hydrochloridu 2,3-dihydro-2,2~dimetyl-7-benzofuranyl-N-metyl-N-(N"-/1,1"-
~dimetylhydrazino/metyl)karbam&tu o teploté& té&n{ 107 aZ 110 c.

Elementdrni analyza: pro C15H24C1N203
vypolteno 54,63 8 C, 7,28 % H, 12,75 % N, 10,77 % Cl1;
nalezeno 53,61 % C, 7,27 % H, 11,94 % N, 10,88 % Cl.

Priklad 6

16,4 g 2,3-dihydro-2,2-dimetyl-7-benzofuranolu se rozpusti v 50 ml toluenu a do tohoto
roztoku se po dobu 1 hodiny p¥i teploté& -5 °¢ zavede 14,9 g fosgenu. K vizdni kyselin
se po fdstech pfid4va pti teplotd -5 a% 0 °C SN roztok hydroxidu sodného, pti&emi se
hodnota pH udrZuje pod 7. Po jedné hodiné se toluenovd féze odd&lf, promyje se vodou do
neutr&lni reakce, vysudi se siranem sodnym a zbavi se rozpou$tédla. Zbyly 2,3~dihydro-2,2-
-dimetyl-7-benzofuranylester chlo}mravenéi kyseliny se rozpusti ve 100 ml benzenu. K tomuto
roztoku se pfi teploté& +5 aZ +10 °¢ pfikape béhem jedné hodiny roztok 15,6 g N-metylmorfolino-
metylaminu a 12 g trietylaminu v 50 ml benzenu. Jinak se postupuje analogickym zpGsobem

jako je popsdn v p¥ikladu 1.

ziskd se 25,1 g 2,3~dihydro-2,2-dimetyl-7-benzofuranyl-N-metyl-N- (N -morfolinometyl}-
karbamatu. Teplota téani 92 aZ 95 °c. Tento produkt je identicky s produktem vyrobenym
v p¥ikladu 1. (Smé&snd teplota tédnf nevykazuje Z&danou depresi).

P¥i{iklad 7

22,6 g 2,3-dihydro-2,2~dimetyl-7-benzofuranylesteru chlormravendi kyseliny se rozpusti
ve 100 ml benzenu a k tomuto roztoku se p¥idd roztok 29,3 g pentachlorfenolu ve 100 ml
benzenu. Reak&nl smés se pfidédnim 5N roztoku hydroxidu sodného nebo trietylaminu upravi
na hodnotu pH 7. K ziskanému benzenovému roztoku se po promyti do neutrdlnf reakce p¥ikape
bé&hem jedné hodiny p¥i teploté 20 °C roztok 14,3 g N-metylmorfolinometylaminu a 11 g
trietylaminu v 50 ml benzenu. Reakén{ smés se po tfech hodindch mfchdni zpracuje analogickym
zptsobem jako v ptfkladu 3. Zisk4d se 2,3-dihydro-2,2-dimetyl-7-benzofuranyl-N-metyl-N=~(N"=-
-morfolinometyl) karbamét o teplot& tani 92 aZ 96 °c.

P¥iklad 8

13 g N-morfolinometylmetylaminu se rozpusti ve 100 ml toluenu a do tohoto roztoku
se pfi teploté -5 aZ 0 %c zavede 14,0 g fosgenu. K ziskanému N-metyl-N-morfolinometylamino-
karbonylchloridu se p¥id& roztok 15 g 2,3-dihydro-2,2-djmetyl-7-benzofuranolu a 10 g trietyl-
aminu v 50 ml benzenu. Reak&ni sm&s se zpracuje analogickym zpisobem jako v p¥{kladu 3.
Zisk4 se 2,3-dihydro-2,2-dimetyl-7-benzofuranyl-N-metyl-N-(N -morfolinometyl)karbamit
o teplot& tanf 92 a? 95 °C (produkt je shodny s produktem p¥ipravenym podle p¥ikladu 1).
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PEIklad 9

13 g N-morfolinometylmetylaminu se rozpusti ve 100 ml toluenu a do tohoto roztoku
se béhem jedné hodiny p¥i teploté& -5 az 0 °C zavede 7 g fosgenu. K vazéni kyseliny se
pridd SN roztok hydroxidu sodného a hodnota pH se upravi na 7. Toluenovd fédze se po dvou
hodindch promyje vodou do neutrdlni reakce a k ziskanému roztoku bis—[N—ﬁetyl-N-(morfolinu—
metylﬂkarbamidu se pfidd roztok 15,8 g 2,3-dihydro-2,2-dimetyl-7-benzofuranolu a 10,1 g
trietylaminu v 50 ml vody p¥i teploté mistnosti v pr&b&hu jedné hodiny. Reak®ni sm&s
se potom promyje vodou, organickd féze se odd€li, vysuSi se a zbavi se rozpouSté&dla. Zbytek
se pridanim chlorovodikové kyseliny pfevede na s8l. Po p¥idani{ béze se ziskd 22,7 g 2,3-
-dihydro~2,2-dimetyl=-7-benzofuranyl-N-metyl-N- (N -morfolinometyl)karbamdtu o teploté
tani 92 az 96 °c.

PYriklad 10

K roztoku N-metyl-N-(morfolinometyl)aminokarbonylchloridu v toluenu se p¥idéd roztok
29,3 g pentachlorfenolu a 11 g trietylaminu ve 100 benzenu. K reakdéni smési, kterd obsahuje
pentachlorfenylester N-metyl-N-morfolinometylaminokarboxylové kyseliny, se p¥idad po dvou
hodinéch roztok 15,8 g 2,3-dihydro-2,2-dimetyl-7-benzofuranolu a 11 g trietylaminu v 50 ml
toluenu p¥i teploté mistnosti v prib&hu jedno hodiny. Po dvou hodindch michdni se reakéni
smés z¥edi vodou, promyje se do neutrdlni reakce, organickd fdze se oddél{, vysu¥i se
siranem sodnym a zbav{ se rozpouStédla. Zbytek se pfevede na stl pfiéénim z¥ed&né sirové
kyseliny. Po p¥idadni bdze se zisk& 23,1 g 2,3-dihydro-2,2-dimetyl-7-benzofuranyl-N-metyl~
~N- (N -morfolinometyl)karbomdtu o teploté téni 92 a% 95 °c.

pt{klad 11

V roztoku 4 g Atlox 4 862 ve smédsi 7 g etylenglykolu a 52,6 g vody se pomoci desaglomeraé-
niho michadla (Ultra turax 15 N, rychlost 15 m/s) disperguje 35 g 2,3-dihydro-2,2-dimetyl-7-
-benzofuranyl-N-metyl-N~)N -morfolinometyl)karbamdtu. Ziskand suspenze se rozemele ve 200 ml
ochlazeného Attritolu v p¥itomnosti 100 ml kfemennych sklenénych perel o prim&ru 2 mm,
pfidemz doba mleti &in{ 45 minut p¥i 750 ot&&k&ch za minutu. K rozemletému produktu se
ptidaji 2 g Soitem 22 FL/N a sklenénéd perle se oddélf na situ s velikost{ otvord 1,5 mm.

V suspenzi se potom béhem 5 minut disperguije pomoci desaglomera&nfiho michadla (Ultra
Turrax 15 N) 0,2 g Tensiofix 821. Vznikl&d péna se odstrani p¥idénim 0,2 g Tensiofix LO S51.
V takto ziskaném produktu &ini velikost Castic dZinné latky u 95 % pod 5 um a vykazuje
suspendovatelnost 90 % (CIPAC) a vytokovou rychlost 52 s (Forddv vytokovy pohdrek &. 4).

Uvedenou metodou byly pfipraveny prostfedky ndsledujicfho sloZeni:

a¢innd latka 1 aZ 60 % hmotnostnich

anionické a neilonogenni

povrchové aktivni léatky 1 aZ 7 % hmotnostnich
‘prost?edek proti mazu 5 aZ 10 % hmotnostnich
prostfedel zpomalujici se-

dimentaci 0,1 aZz 0,5 % hmostnostniho
prost¥edek proti pénéni 0,1 az 0,5 % hmotnostniho

voda do 100 % hmotnostnich.
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P¥{klad 12

Dispergovatelny granuldt:

Smé&s 700 g 2,3-dihydro-2,2-dimetyl-7-benzofuranyl-N-metyl-N- (N -morfolinometyl)-
karbamdtu, 50 g Atlox 4 862, 50 g aerosilu OTB, 10 g Plasdonu X 25 a 190 laktdzy se homo-
genizuje po dobu 2 minut michadlem typu MTH~KV 10 (Papenmeier), polet otd¥ek 1 000 za
1 minutu. Sm&s se rozemele v mlynu se vzduchovym paprskem (IMRS-80, Fryma). Velikost
Gastic G&inné létky €inf u 90 % 10 um. Z 10 g smési a 1,2 ml vody se b&hem 20 sekundového
mleti vytvo¥i granulét. Granuldt se vysu¥i ve vakuu p¥i teplot& 50 °c. VysuSeny produkt
se proseje sitem o velikosti otvord 0,1 pop¥fpadé 1,0 mm. Suspendovatelnost &ini 84 %
(CIPAC).

Uvedenym postupem byl p¥ipraven granuldt ndsledujfciho sloZeni:

\

G&innd l4tka 1 a% 99 % hmotnostnich
syntetickd kyselina k¥emi¥it4 0,1 aZ 2'% hmotnostnif
dispergédtor 0,1 a¥ 10 % hmotnostnich
anionické a neionogenni povrcho-

v& aktivni l4tky 0,1 aZ 5 % hmotnostnich
makromolekuldrni{ adhezivum 0,2 a2 2 % hmotnostni{
cukr do 100,0 % hmotnostnich

P¥{fiklad 13

Granulét

Smis{ se 5 % hmotnostnich 2,3-dihydro-2,2-dimetyl-7-benzofuranyl-N-metyl-N- (N ~isopropyl~
-N"-beta-ethoxykarbonyletyl)aminometylkarbamdtu s 10 % hmotnostnimi dimetylformamidu a

85 % organickych odpadl z vyroby furalu (velikost &4stic 0,2 a% 1 mm).

Timto zpisobem se mife vyrdb&t granuldt ndsledujfciho slo¥eni:

d&innd latka 1 aZ 20 % hmotnostnich
rozpou$tédlo -3 aZ 10 % hmotnostnich
nosnd ldtka do 100 % hmotnostnich.

P¥{klad 14
.Emulzn{ koncentrét
25 0 hmotnostnich 2,3-dihydro-2,2-dimetyl-7-benzofuranyl-N-metyl-N-isopropylamino-
metylkarbamédtu se rozpusti ve 49 % hmotnostnich metyletylketonu. K tomuto roztoku se
pfidd 1 % hmotnostnich epoxidovaného sojového oleje (Edenol) a 25 % hmotnostnich emulgétoru.
Jako emulgdtoru se poufije sm&si nésledujfciho sloZeni:
15 % hmotnostnich ATLOX-4 857 B
10 % hmotnostnich ATLOX 3 400 B
62,5 % hmotnostnfho SHELLSOL R a

12,5 % hmotnostniho isopropylalkoholu.

Uvedenym zpisobem se mohou vyrdb&t emulzni koncentrdty ndsledujicfho slo¥eni:
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G¢innd latka 10 az 50 % hmotnostnich

inogenni a neinogenni povrchove

aktivni 1latky 5 az 10 % hmotnostnich

stabiliz4tor 0,1 az 1,5 % hmotnostniho

rozpoustédlo do 100 % hmotnostnich.
P¥iklad 15

Z U€innych latek se ptipravi fada roztokl s koncentracemi 1 % hmotnostniho, 0,04 %
hmotnostniho, 0,008 % hmotnostniho a 0,0 016 % hmotnostniho v acetonu. 0,5 ml téchto
roztokl se nakape na filtradéni papir o prim&ru 9 cm (Whatman &. 1), ktery j= vlicZen do
Petriho misky. Po odpateni rozpoustédla se do Petriho misky vloZi imdga zrnokaze fazolového
(Acanthoscelides obtectus) o std¥i 1 az 2 tydnli. VZdy ve 3 Petriho miskd&ch se testuije
vzdy 10 aZ 15 imdg na jednu testovanou koncentraci. Insekticidni u&inek se hodnoti po
24 hodindch spoditdnim usmrcenych a paralyzovanych exempl&¥0 hmyzu. P¥i kontrolnim pokusu
(p¥i oZet¥eni pouhym rozpoudtédlem) nedodlo k usmrceni Z4dného z pokusnych exempl&t¥d

hmyzu.
Z{skané vysledky jsou uvedeny v ndsledujici tabulce:
ddinnd ldtka mortalita v %

pfi koncentraci d&inné létky
(% hmotnostni)

1 0,2 0,04 0,008 0,0 016
3 97 80 53 27 0
1 100 97 87 50 0
4 100 87 70 37 0
2 100 100 60 40 0
Dioxacarb 100 93 43 30 0
Carbofuran 100 100 100 93 0

P¥iklad 16

Z u¢innych l4tek se pripravi ¥ada roztokd o riznych koncentraci stejnd jako v p¥ikladu
15. Na oSetfeny filtraéni papir se vloZi imdga mouchy domdci (Musca domestica) o stdri
3 a% 5 dnG pod narkOzou oxidem uhliditym. Na jednu koncentraci se testuji vZdy 3 Petriho
misky s obsahem 10 aZ 15 imdg. Insekticidni U&inek G&innych l4tek podle vyndlezu a srovndva-
cich l4tek (standardu) se hodnoti po 24 hodindch na z&klad& procentniho podilu usmrcenych

exempldit mouchy dumdci. P¥i kontrolnim pokusu (oSet¥eni pouze rozpouitédlem) nedoslo
k usmrceni Zadaného z exempld¥d mouchy doméci.

Vysledky dosaZené pii tomto pokusu jsou shrnuty v ndsledujfci tabulce:
Tabulka

nu¢inné létka ’ mortalita v % p¥i koncentraci

a¢inné latky (v % hmotnostnich)

1 0,2 0,04 0,008 0,0 016
3 97 70 40 33
1 100 80 43 40 30
4 100 83 37 20
2 90 67 30 10 0
Dioxacarb 100 . 90 17 10 0

Carbofuran 100 100 67 53 43
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P¥iklagd 17

%Za pouZiti 2,3~dihydro-2,2-dimetyl-7-benzofuranyl-N-metyl-N-(N -morfolinometyl)=-
karbamdtu popfipadé Dioxacarbu pop¥ipadé Carbofuranu se pfipravi ¥ada roztoki, které
obsahujf na 0,5 ml 40,5, 13,5, 4,5, 1,5, 0,5, 0,16, a 0,05 mg GEinné latky. Vidy 0,5 ml
téchto roztokd se nanese pomocf st¥fkalky (Hamilton) na dorsdlni &4st kutikula larev potemnika
skladistnfiho (Tribolium confusum) v 6. larvdlnim stddiu. St4¥{ larev bylo zjiZfovéno
na zdkladé prumérné hmotnosti larev (1,8 t 0,47 mg) (Sokoloff 1972). Na jednu koncentraci
bylo testovéno vidy 10 larev p¥i dvojndsobném opakovdni pokusu. Insekticidnf #&inek G&innych
latek byl vyhodnocen po 96 hodindch stanovenim procentudlniho podilu usmrcenych exempld¥d
pokusného hmyzu. P¥i pouZitf 0,5 ml acetonu jakoZto kontroly nebyla zji¥t&na #4dné& mortalita
pokusného hmyzu. Vysledky dosaZené p¥i tomto pokusu jsou shrnuty v ndsledujici tabulce:

a¢innd 1l4tka mortalita larev v % p¥i ddvce { mg/larva)
40,5 13,0 4,5 1,5 0,5 0,16 0,03
1 100 100 95 90 90 80 75
Dioxicarb 80 55 50 50 45 40 25
Carbofuran 100 100 100 100 © 100 70 30

P¥riklagd 18
Stanoveni akutni toxicity:

samci krys samice krys
2,3-dihydro~2,2~dimetyl-
-7-benzofuranyl-N-metyl-N-
-(N"~(isopropyl) -N -beta-
ethoxykarbonyletyl)emino-
methylkarbamédt 23,26 mg/kg 31,84 mg/kg
2,3-d@ihydro~2,2-dimetyl-
-7-benzofuranyl-N-metyl-
—N-(N'-morﬁolihometyl)-
karbamdt 50,0 mg/kg 50,0 mg/kg
Carbofuran 8 aZz 14 mg/kg

P¥F{fklad 19
Vyroba vgchozi latky:

K roztoku 88,8 g 2,3~dihydro-2,2-dimetyl~7-benzofuranyl-N-metylkarbamdtu v 700 ml
benzenu se p¥idd 12,6 g paraformaldehydu, nadeZ se v prib&hu 1 hodiny p¥ikape 48,8 g
thionylchloridu. Po 2 hodindch se reaké&n{ smé&s vyle¥{, zfiltruje se na gelu a rozpoudt&dlo

se odstrani.

zZiskd se 104,7 g 2,3-dihydro-2,2-dimetyl=-7-benzofuranyl-N-metyl-N~chlormetylkarbamitu
o teplotd t&nf 115 a¥ 118 °c.

Elementdrni analyza: pro C13H16C1N03
vypoéteno 57,88 ¢ C, 5,95 % H, 5,19 ¥ N, 13,17 % Cl;
nalezeno 57,67 % C, 6,17 % H, 5,22 & N, 12,06 % Cl.
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P¥iklad 20
Granulét:

3 % hmotnostni 2,3-dihydro-2,2-dimetyl-7-benzofuranyl-N-{(N -morfolinometyl)karbamdtu
se smis{ s 6 % hmotnostnimi piperonylbutoxidu a 15 % hmotnostnimi dimetylformamidu jakoZ
i se 76 % hmotnostnimi organickych zbytkt z vyroby furalu (velikost &&stic 0,2 aZ 1 mm).

2

Timto zplsobem se mOZe pfipravit granuldt nédsledujiciho sloZeni:

u¢innd latka 1 a% 10 % hmotnostnich
piperonylbutoxid 2 aZ 20 ¢ hmotnostnich
rozpou$tédlo . 5 a%Z 20 % hmotnostnich
nosn& léatka do 100 % hmotnostnich

P¥{iklad 21

Emulzni koncentrét:

20 % hmotnostnich 3,3-dihydro-2,2-dimetyl-7-benzofuranyl-N-metyl-N-(N ~morfolinometyl)-
karbamdtu, 15 % hmotnostnich piperonylbutoxidu a 7 % hmotnostnich ATLOX 3 276 FLN se

smisi s 58 % hmotnostnimi xylenu.

Timto zpisobem se mohou p¥ipravovat emulzni koncentrdty ndsledujiciho sloZeni:

G¢inné latka 5 aZ 30 % hmotnostnich
piperonylbutoxid 10 aZ 30 % hmotnostnich
inogenni a neinogenni

povrchové aktivni latky 5 az 15 % hmotnostnich
rozpou$tédlo do 100 % hmotnostnich.

P¥iklad 22
Test na synergicky Gdéinek

72e sloudeniny &. 1 se p¥ipravi ¥oda roztokd v acetonu o koncentracich 0,6, 0,2,
0,067, 0,022 % hmotnostniho. Vidy 0,5 ml z téchto roztokd se nakape do Petriho misek
vyloZenych filtradnim papirem (Whatman &. 1) o priméru 9 cm, p¥ifemZ uvedené filtradni
reoiry se pfed tim upravi nakapdnim 0,5 ml 0,04% (% hmotnostni) roztoku piperonylbutoxidu.
»0 odpa¥eni acetonu se na filtraéni papir vloZi imdga mouchy doméci (Musca domestica)

o std¥i 3 a% 5 dnl pod narkézou oxidem uhliéitym. Hodnoceni pokusu se provAdi analogickym

zptisobem jako v p¥ikladu 16.
Vy¥sledky tohoto testu jsou shrnuty v ndsledujici tabulce:
Tabulka

a¢innd létka mortalita v % p¥i koncentraci

G¢inné 1l&tky v % hmotnostnich
0

6 0,2 0,067 0,022
1 100 100 78 32
1 # piperonyl
butoxid 100 100 100 69

Carbofuran 100 | 100 100 71
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P¥I{L{klad 23

Test na systemicky d&inek

Granuldt z p¥fkladu 13 s obsahem G&inné l4tky 5 % hmotnostnich se v divce 15 kg/ha a
7,5 kg/ha nanese na pidu napln&nou do kvétind&a. Do pOdy byla vloZena semena bobu konského
(Vicia faba). Dva tydny staré rostliny se infikuji vZdy 20 exempld¥i mSice Meguara viciae.
Po 48 hodindch se vyhodnoti mortalita.

Vésledky dosaZené p¥i tomto testu jsou uvedeny v ndsledujici tabulce:

Tabulka

G¢innd létka mortalita v % pfi dévce
15 kg/ha 7,5 kg/ha
13 100 38
CHINUFUR 5 G 100 i 56
neoSet¥end kontrola 0 0

PREDMET VYNALEZU

1. Insekticidnf nebo/a akaricidni prostfedek, vyznalujici se tim, Ze jako u&innou
slo¥ku obsahuje alespon jednu sloufeninu obecného vzorce I

O CHZ /2
(o] | L CH. N//
2\

R
o CH3 3 (1)

CHgy

v ném#

R? znamend atom vodiku nebo alkylovou skupinu s 1 a% 4 atomy uhlfku,
R3 znamené alkylovou‘skupinu s 1 a%Z 4 atomy uhlfku, dialkylaminoskupinu se 2 a%
8 atomy uhliku nebo skupinu obecného vzorce

4
R -(Cﬂz)n-,
ve kterém

n znamend &islo 1 nebo 2,
R4 znamend skupinu -COOR5 kde

RS znamend alkylovou skupinu s 1 aZ 4 atomy uhlfku nebo znamend skupinu obecného

vzorce II
&y
a7 (I1)

kde

RS a R znamenaj{ atom vodfku nebo alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy uhlf{ku, s tim omezenim,

2 a R3 neznamenajf{ soulasné& metylovou skupinu,

e R
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nebo

R2 a R3 znamenaji spoledn& seskupeni vzorce

'(CHE)Z-O"(CH2)2~,
nebo sl této sloudeniny.

2. Prostfedek podle bodu 1, vyznadujici se tim, Ze jako U€innou latku obsahuje 2,3-
-dihydro-2,2-dimetyl=~7-benzofuranyl-N-metyl-N-(N -morfolinylmetyl)karbamdt nebo jeho sul.

3. Prostfedek podle bodu 1, vyznadujici se tim, Ze jako ulinnou l4tku obsahuje 2,3-
-dihydro-2,2-dimetyl~7-benzofuranyl~N-metyl-N-(isopropylaminometyl)karbamdt nebo jeho sil.

4. Prost¥edek podle bodu 1, vyznadujici se tim, %e jako G&innou latku obsahuje 2,3-
~dihydro-2,2-dimetyl-7-benzofuranyl-N-metyl—~N- (N ~isopropyl~N -beta-ethoxykarbonyletyl)-

aminometylkarbamidt nebo jeho sdl.

5. Prostfedek podle bodu 1, vyznacujici se tim, Ze jako G&innou l4tku obsahuje 2,3-
-dihydro=-2,2-dimetyl-7~benzofuranyl-N-metyl=N=-(3,4-dimethoxyfenyletyl)aminometylkarbamit
nebo jeho sGl.

6. Prostfedek podle bodu 1, vyznaujici se tim, %e jako G&innou lAtku obsahuje 2,3~
~dihydro~2,2-dimetyl-7-benzofuranyl-N-metyl-N~(N"-1,1-dimetylhydrazinometyl)karbamidt nebo
jeho sul.

7. ZplGsob vyroby derivdtl benzofuranu obecného vzorce I

O CH R2
s e

O-C—N-—-CH,y—N
TNG3
o_ -CHy
< (1)
- CHs
v némi

R2 znamend atom vodiku nebo alkylovou skupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku,
R3 znamend alkylovou skupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku, dialkylaminoskupinu se 2 aZ

8 atomy uhliku nebo, skupinu obecného vzorce

4
R™ - (CHZ)n—

ve kterém

n znamend &{slo 1 nebo 2,

R4 znamend skupinu —COORS,

kde

R5 znamend alkylovou skupinu s 1 a% 4 atomy uhliku nebo znamend skupinu obecného

vzorce II
RG

R7
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kde

R® a R znamenaji{ atom vodiku nebo alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy uhlfku, s tim omezenim,

te R® a RS neznamenaj{ oba soudasn& metylovou skupini,

nebo
R2 a R znamenaji spole&n& seskupeni vzorce

-(CH2)2-O-(CH2)2~

jako% i jejich soli, d¢innych podle bodu 1, vyznalujic{ se tim, %e se na sloudeninu vzorce

vzorce IX ﬁ f“a
0-C-N-CH,-Cl
[0} CH3 (1X)
CHj
ptsobi aminem obecného vzorce X
2
R
HN (X)

> 3
R

v némZ
R? a R3 maji{ shora uvedeny v§znam, a ziskand sloudenina se popfipad¥® prevede na

sdl nebo se ze soli uvolni.

8. Zpisob podle bodu 7, vyznalujicf se tim, ¥e se reakce provdd{ se slou&eninou
vzorce IX, pfipravené z 2,3-dihydro-2,2-dimetyl-7-benzofuranylmetylkarbamitu, ziskaného

z benzofuranolu vzorce III
OH

(I11)
CHy

a metylisokyandtu, reakeil s thionylchloridem a paraformaldehydem, vyhodn& v p¥itomnosti
aprotickych organickych rozpousté&del.

9. Zplisob podle bodu 7, vyznatujic{ se tim, Ze se reakce provdd{ v p¥ftomnosti aprotic-
kych rozpoustédel, jako benzenu, a v p¥itomnosti tercidrnich bdzi p¥i teplot& 10 aZ 40 °c.

Severografia, n. p., MOST Cena 2,40 Kcs
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