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Linh vue k¥ thuat dwoc dé cap

Sang ché dé cap dén ddng tinh thé gdm thanh phan c6 hoat tinh diét con tring
gbc diamit va thanh phan c6 hoat tinh diét con trung gdc neonicotinoit, phuong phap

tao ra chung, va ché phdm héa nong chira ching.
Tinh trang ky thuit cia sang ché

Hoat chét chira trong san phdm héa nong ching han nhu thudc diét con trung,
thudc diét ve bét, thube diét nam, hodc thudc diét co, hodc trong chét dé kiém soat sinh
vét pha hily gb nhu mbi can 12 cin thiét d& kiém soat mot cach thich hop sy rira troi
nhim duy tri tdc dung ctia chiing hogc lam giam ddc tinh thuc vat & thyc vét hodc doc
tinh & nguoi va dong vat.

D3 ¢6 nhiéu nd luc dé tao ché pham cho céc hoat chét c6 do tan trong nudc thap
dé lam tang su rira trdi cua chiung. Ngugc lai, da ¢ nhiing nd luc dé tao ché phim cho

cac hoat chat c6 do tan trong nude cao dé giam ty 1€ rira trdi cia chung.

Hop chit gbc neonicotinoit thudc nhom hop chét thé hién tic dung diét con
trung dudi dang chét chi van hodc chit dbi khang thy thé axetylcholin nicotin. Nhiéu
hop chét trong nhom nay c6 do tan trong nude cao. Do do, viéc lam giam ddc tinh thuc
vat gy ra bdi viéc st dung ndng do cao va duy tri tic dung trong khoang thoi gian dai
bang cach lam giam ty 1€ rira trdi hodc luong tich trit da dugc xem xét. Hop chét trong
d6 hop chéit gbc neonicotinoit duge chira trong hop chit chu da phan tir da duoc dé
xuét lam phuong phép didu chinh ty 1& rita troi (Tai liéu patent 2). Ngoai ra, ¢6 truong
hop trong d6 su thay ddi cac tinh chét rira troi duge dem lai boi viée tao thanh dong
tinh thé. Vi du, Tai lidu patent 1 bdc 10 ddng tinh thé gbm imidacloprid, 1a thude diét

cOn trung, va axit oxalic.

Tai lidu dbi chimg

Tai liéu patent

Tai liéu patent 1: WO 2010/118833

Tai liéu patent 2: WO 2006/006596
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Ban chét ky thuit clia sdng ché

Muc dich cta sang ché 1a dé xuét ché pham diét con trung hodc ché pham tuong
tu thé hién tac dung diét con trung rit tt trong khoang thoi gian dai béing cach kiém
soat thich dang do tan trong nugc cua hoat chét diét con trung, va trong d6 khong co lo
ngai vé doc tinh thuc vat trén c4y hitu ich hodc loai tuong tu.

Céc tac gia sang ché da thuc hién cac nghién ctru chuyén séu d8 giai quyét vin
dé néu trén, va két qua la da phat hién ra réng thanh phan c6 hoat tinh diét con tring
géc neonicotinoit, axetamiprid, va thanh phén c6 hoat tinh diét con trung géc diamit,
duogc chon tir xyantraniliprol, clorantraniliprol va xyclaniliprol, tao ra déng tinh thé, va
viée str dung dong tinh thé nay 14 hiru hidu dé giam su rira troi ciia thanh phén diét con
tring gdc neonicotinoit ¢6 df tan trong nudc cao, va nho d6 hoan thanh sang ché.

Sang ché dé cap dén dbi tuong sau.

(1) Dong tinh thé chira thanh phéan c6 hoat tinh diét con tring gbc diamit va

thanh phan c6 hoat tinh diét con tring gbc neonicotinoit.

(2)  Ddng tinh thé theo myc (1), trong d6 ty 1€ mol ctia thanh phén c6 hoat tinh diét
con trung gde diamit so voi thanh phan c6 hoat tinh diét con tring gbc neonicotinoit
nam trong khoang tir 0,3 dén 3.

(3)  Dong tinh thé theo muc (1) hodc (2), trong d6 thanh phan c6 hoat tinh diét con
tring gbc neonicotinoit 12 hop chét c6 cong thirc (1).

Cong thirc hoa hoc 1

R? R4
A/kN/l\Het
| |
R, R (D

Trong cong thic nay,
R!1a CHR!'R!2, NR!'R!?, hoic SR,
mdi R!! va R'2 ddc 1ap 1a nguyén ti hydro, hodc nhém Ci-; alkyl,

R? la nguyén tir halogen, nhom xyano, nhém nitro, hogc nhém Ci- axyl dugc

thé hodc khong duoc thé,
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R3 1a nguyén tir hydro, nhém Cisalkyl, nhém Ci.¢haloalkyl, hodc nhom Cs-
xycloalkyl,

R* 12 nguyén tir hydro hodc nhém metyl;

Het 1a nhém di vong 5 dén 6 canh dugc thé hoac khong dugc thé;

A 12 N hodc CR', trong d¢6 R'3 1a nguyén ti hydro hodc nhom Ci- alkyl, va

bat ky mot trong s R? va RS cing véi RY, va, R cing v6i R?, mbi trong sd
chuing co thé doc 1ap tao ra nhom di vong 5 dén 6 canh.
(4) Doéng tinh thé theo muc (1) hodc (2), trong d6 thanh phan c6 hoat tinh diét con
trung gdc neonicotinoit 1a thanh phan dugc chon tr nhom bao gém imidacloprid,

axetamiprid, thiametoxam, clothianidin, thiacloprid, nitenpyram,
N-[3-[(6-clo-3-pyridinyl)metyl]-2(3H)-thiazolyliden]-2,2,2-trifloaxetamit, va
N-[1-[(6-clo-3-pyridinyl)metyl]-2(1H)-pyridinliden]-2,2,2-trifloaxetamit.

(5)  Dodng tinh thé theo muc (1) hodc (2), trong d6 thanh phan c6 hoat tinh diét con
trang gbc diamit 1a hop chat c6 cong thirc (2).

Cong thuc hoa hoc 2
//X(Rs)n1
(R®)n2 /
\ Q
1T
N
o N @
|
0 NH R7
\ RS
R9

Trong cong thirc nay,
Q l1a CR' ho#c nguyén tir nito,

R 1a nguyén t hydro, nhém Ci.s alkyl duge thé hogic khong dugc thé hoic
nhém Ca. alkenyl duoc thé hodc khong duge thé,

mdi RS va R® ddc 1ap 1a nguyén ti halogen, nhom xyano, nhom nitro, nhém Ci-6

alkyl dugc thé hogc khong duoc thé, nhém Ca- alkenyl duoc thé hogc khong dugce thé,
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hodc nhém Ca. alkynyl dugc thé hogsic khong duge thé,

n1 la 0 hodc sé nguyén tir 1 dén 3;

n2 12 0 hodc sé nguyén tir 1 dén 4;

RS 12 nguyén tr halogen, nhom xyano, nhém nitro, hodc nhém Ci.6 axyl duoc
thé hodc khong dugc thé,

R 1a nguyén tir hydro, nhom Ci.6 alkylthio dugc thé hodc khong duge thé, hoic
nhom C1.6 alkylsulfinyl dugc thé hoac khong duge thé,

R? 1a nhém Ci.¢ alkyl duge thé hodc khéng duge thé, nhom Ca.s alkenyl dwoc
thé hoic khong duoc thé, hoic nhém Ca alkynyl dugc thé hoge khong dugc thé.
(6) Pdng tinh thé theo muc (1) hodc (2), trong d6 thanh phan hoat tinh gbc diamit 14
xyantraniliprol, clorantraniliprol, hodc xyclaniliprol.

(7) Phuong phép tao ra ddng tinh thé theo muc bét ky trong sb cac muc tir (1) dén (6),
phuong phép nay bao gbm budec: tao huyén phi cho thanh phan c¢6 hoat tinh diét con
tring gbc diamit va thanh phan c6 hoat tinh diét con trung gbc neonicotinoit trong

dung mdi dé thu dugc huyén phu, va gia nhiét va khudy huyén phu nay.

(8) Phuong phép tao ra déng tinh thé theo muc (7), trong d6 nhiét d gia nhiét la cao

hon hoic bing 40°C nhung thip hon hogc bang nhiét do soi cia dung moi.

(9) Phuong phép tao ra ddng tinh thé theo muc (8), trong d6 nhiét do gia nhiét 1a cao

hon hoic bang 60°C nhung thip hon hoic bang nhiét d6 sdi ctia dung moi. -

(10) Phuong phap tao ra dong tinh thé theo muc bat ky trong sb cac muc tix (7) dén (9),
trong d6 dung moi 1a nude.

(11) Ché pham héa ndng chira dong tinh thé theo muc bét ky trong cac muc tr (1) dén
(6). |

(12) Ché pham héa nong theo muyc (11), trong do6 ché phdm hoa nong la thudc diét con
trung.

(13) Chét xt Iy hat chira ddng tinh thé theo muc bt ky trong s cac myc tir (1) dén (6).

(14) Chét xr ly hat theo muc (13), trong d6 chét xir 1y hat 1a ché phdm c6 dic duge tao

huyén phu trong nudec.



33063

(15) Phuong phéap xt ly hat, phuong phap nay bao gdm bude: phu hat bang ché phim

hoa nong chira dong tinh thé theo muc bt ky trong sb cac muc tir (1) dén (6).
Hiéu qué cua sang ché

Do tan trong nudc cia thanh phan c6 hoat tinh diét con trung gbc neonicotinoit
trong dong tinh thé theo sang ché 1a thap hon do tan trong nude cta chinh thanh phén
¢6 hoat tinh diét con tring gbc neonicotinoit nay. Ché phdm héa ndéng nhu ché phdm
diét con trung chtra dong tinh thé theo sang ché thuc hién viéc rira trdi thanh phan c6
hoat tinh diét con trung gdc diamit va thanh phan c6 hoat tinh diét con tring gbc
neonicotinoit trong nudc & ty 1& thoa dang, va nho do tac dung di€t con trung rat t6t
duoc duy tri trong khoang thdi gian dai va khong c6 lo ngai vé doc tinh thuc vat trén

cdy hitru ich hodc loai tuong tu.
MO ta vin tit cac hinh vé
FIG. 1 12 hinh thé hién két qua thu dugc bang cach thuc hién phan tich nhiét luong
quét vi sai (do DSC) ddng tinh thé gdm axetamiprid va xyantraniliprol.
FIG. 2 14 hinh thé hién két qua thu dugc bang cach thuc hién do DSC hdn hop gom
axetamiprid va xyantraniliprol.
FIG. 3 1a hinh thé hién nhifu xa tia X ctia dong tinh thé gbm axetamiprid va
xyantraniliprol.
FIG. 4 13 hinh thé hién nhiéu xa tia X cta axetamiprid.
FIG. 5 14 hinh thé hién nhiéu xa tia X cla xyantraniliprol.
Mo ta chi tiét sang ché
Céac phuong 4n thuc hién sang ché

Dong tinh thé theo sang ché gdm thanh phan c6 hoat tinh diét con trung gbc
diamit va thanh phéan c6 hoat tinh diét con tring gbc neonicotinoit.

Khéng c6 gidi han cu thé vé thanh phdn c6 hoat tinh diét con trung gbe
neonicotinoit, mién 1a thanh phan c6 hoat tinh diét con trung gbc neonicotinoit thudc
nhém hop chét thé hién tac dung diét con trung dudi dang chat chu véan hodc chét dbi
khang thu thé axetylcholin nicotinic. Vi du cu thd ctia ching bao gém hop chét c6

cong thuce (1).
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Cong thire hoa hoc 1

R R4

A)\N)\Het (1)

R, RS

Trong cong thire nay, R! 1a CHR'R'2, NR''R'2, hoic SR'2, va t6t hon néu la
CHR!'R'2. |

M&i R! va R'? doc 1ap 1a nguyén tir hydro, hodc nhém Ci.; alkyl. Vi du cu thé

vé nhém C1.alkyl bao gdm nhém metyl, va nhém etyl.

R? 1a nguyén tir halogen, nhém xyano, nhom nitro, hodc nhém Ci-¢ axyl khong
duoc thé hodc dugc thé. Vi du cu thé vé nguyén tu halogen bao gém nguyén t flo,
nguyén tu clo, nguyén tir brom va nguyén tir iot. Vi du vé nhém Ci.6 axyl bao gdm
nhom formyl, nhém axetyl, va nhom propionyl. Trong s6 chung, R? tét hon néu 1a

nhém xyano.

R3 12 nguyén tir hydro, nhom Cis alkyl, nhém Ci¢ haloalkyl, hogc nhom Cs.6
xycloalkyl. Vi du cu thé v& nhom Ci alkyl bao gdm nhém metyl, nhém etyl, nhém n-
propyl, nhém i-propyl, nhém n-butyl, nhém s-butyl, nhém i-butyl, nhém t-butyl, nhém
n-pentyl, vd nhém n-hexyl. Vi du vé nhém Ci¢ haloalkyl bao gdm nhém
monoflometyl, nhém diflometyl, nhém triflometyl, nhém triclometyl, nhém 2,2,2-
trifloetyl, nhom perfloetyl, nhém 2,2,2-tricloetyl, nhém 1,1,1,3,3,3-hexaflo-2-propyl,
nhom perflo-propyl, va nhom 4,4,4-triflo-n-butyl. Vi du vé& nhom Cs. xycloalkyl bao
gdbm nhom xyclopropyl, nhém xyclobutyl, nhom xyclopentyl, va nhém xyclohexyl.

Trong s6 chung, R? t6t hon néu 1 nhém Ci.¢ alkyl.
R* 1a nguyén tir hydro hodc nhém metyl, va t6t hon néu 1a nguyén tir hydro.

Het 12 nhom di vong 5 dén 6 canh duoc thé hoic khong dugce thé. Nhém di
vong 5 dén 6 canh t6t hon néu c6 it nhat mot nguyén tit khéc loai duge chon tir nhom

bao gébm nguyén tir oxy, nguyén tir luu huynh, va nguyén tir nito, va vi du cu thé cia
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chiung bao gébm nhém pyrolyl, nhom furyl, nhém thienyl, nhém imidazolyl, nhém
pyrazolyl, nhém oxazolyl, nhom isooxazolyl, nhém thiazolyl, nhém isothiazolyl, nhém
triazolyl, nhom oxadiazolyl, nhém thiadiazolyl, nhém tetrazolyl; nhém pyridyl, nhém
pyrazinyl, nhém pyrimidinyl, nhom pyridazinyl, va nhém triazinyl. Nhom di vong nay
¢6 thé c6 phan tir thé néu & trén. Trong s6 ching, nhém pyridyl dugc thé hoic khong
duge thé duoc uu tién, va nhém pyridyl c6 nguyén tir halogen 1a phan tir thé duge wu

tién hon.

A 1a N hoic CRB, trong d6 R' 1a nguyén tir hydro hodc nhom Ci- alkyl. Vi du
cu thé vé nhém Ci- alkyl bao gdm nhém metyl va nhém etyl. Trong sd ching, A t6t

hon néu la N.

Nhém bét ky trong s& R? va R!3 va R, va, R12 va R®, mdi trong sb chiing c6 thé
doc 14ap tao thanh nhém di vong 5 dén 6 canh, va vi du vé nhom di vong 5 dén 6 canh
bao gém pyrol, thiophen, imidazol, pyrazol, oxazol, isoxazol, thiazol, isothiazol,
triazol, oxadiazol, thiadiazol, tetrazol, pyridin, pyrazin, pyrimidin, pyridazin, va

triazin. Nhom di vong nay c6 thé ¢ phan tir the néu ¢ trén.

Trong céac thanh phan c6 hoat tinh diét con tring gbc neonicotinoit,
imidacloprid, axetamiprid, thiametoxam, thiacloprid, clothianidin, dinotefuran,
nitenpyram, nithiazin, flonicamid, sulfoxaflor, flupyradifuron, paichongding,
imidaclothiz, N-[3-[(6-clo-3-pyridinyl)metyl]-2(3H)-thiazolyliden]-2,2,2-
trifloaxetamit, va N-[1-[(6-clo-3-pyridinyl)metyl]-2(1H)-pyridinliden]-2,2,2-
trifloaxetamit 1a dugc wu tién, imidacloprid, axetamiprid, thiametoxam, clothianidin,
thiacloprid, nitenpyram, N-[3-[(6-clo-3-pyridinyl)metyl]-2(3H)-thiazolyliden]-2,2,2-
trifloaxetamit, va N-[1-[(6-clo-3-pyridinyl)metyl]-2(1H)-pyridinliden]-2,2,2-
trifloaxetamit, ma do tan trong nudc cia chung la tuong d6i cao, duge wu tién hon, va

axetamiprid con dugc uu tién hon nita.

Thanh phin c6 hoat tinh diét con trung gbc diamit thuoc nhom hop chét ¢6 cdu
trac bazo trong d6 nhém aminocacbonyl hodc cacbonylamino dugc lién két véi vong
benzen, va nhém aryl nhur nhém phenyl hodc nhém pyrazol duge lién két v6i it nhat
mot vi tri cua ching, va khong bi giéi han cu thé, mién 13 thanh phén c6 hoat tinh diét
cOn trung géc diamit thé hién hoat tinh 13 chét chu vén thy thé ryanodin. Vi du cu thé

ctia chting bao gdm hop chét c6 cong thire (2).

-8
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Cong thirc hoa hoc 2
(R®)ns
\/
(RB)nZ ///\\
S Q
1T
N
Z N \ Ny )
/
o) NH R7
.

Trong cong thirc (2), Q 12 CR™ hogc nguyén t nito, trong d6 R 1a nguyén tu
hydro, nhom Ci alkyl dugc thé hodc khong dugc thé, nhom Ca. alkenyl duge thé
hodc khong duogc thé, hodc nhém Ca-¢ alkynyl dugc thé hoic khong duge thé. Vi du cu
thé v& nhom Ci.6 alkyl bao gdbm nhém metyl, nhom etyl, nhém n-propyl, nhém i-
propyl, nhém n-butyl, nhém s-butyl, nhém i-butyl, nhém t-butyl, nhém n-pentyl, va
nhom n-hexyl. Vi du vé nhém Ca. alkenyl bao gébm nhém vinyl, nhém 1-propenyl,
nhom 2-propenyl, nhém 1-butenyl, nhém 2-butenyl, nhém 3-butenyl, nhom 1-metyl-2-
propenyl, nhém 2-metyl-2-propenyl, nhém 1-pentenyl, nhom 2-pentenyl, nhom 3-
pentenyl, nhém 4-pentenyl, nhém 1-metyl-2-butenyl, nhom 2-metyl-2-butenyl, nhom
1-hexenyl, nhém 2-hexenyl, nhém 3-hexenyl, nhém 4-hexenyl, va nhom 5-hexenyl. Vi
du vé nhom Ca. alkynyl bao gdm nhém etynyl, nhém 1-propynyl, nhém 2-propynyl,
nhém 1-butynyl, nhém 2-butynyl, nhém 3-butynyl, nhém 1-metyl-2-propynyl, nhém
2-metyl-3-butynyl, nhém 1-pentynyl, nhém 2-pentynyl, nhom 3-pentynyl, nhém 4-
pentynyl, nhom 1-metyl-2-butynyl, nhom 2-metyl-3-pentynyl, nhém 1-hexynyl, va

nhém 1,1-dimetyl-2-butynyl. Trong s6 chung, Q tét hon néu 14 nguyén t nito.

MB&i RS va R® doc 1ap 1a nguyén tit halogen, nhém xyano, nhém nitro, nhém Ci-6
alkyl duoc thé hogc khong dugc thé, nhém Ca.s alkenyl dugce thé hodc khong duge thé,
hodc nhom Cs.¢ alkynyl dugce thé hodc khong duoc thé. Vi du cu thé vé nguyén tir
halogen bao gdm nguyén tir flo, nguyén tir clo, nguyén tir brom, va nguyén t iot. Vi
du vé& nhém Ci. alkyl, nhém Ca.6 alkenyl, va nhom Caz.s alkynyl bao gdm cac nhém
gibng nhu vay dugc néu cho R'. Trong sé ching, dugc wu tién 1a mdi R’ va R® doc
1ap 1a nguyén tir halogen, nhém xyano, hogc nhém Ci.s alkyl duge thé hoic khong

duoc thé.
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nl 1a 0 hodc 1a s& nguyén tir 1 dén 3, va tét hon néu 1a 1.
n2 12 0 hodc 13 s& nguyén tir 1 dén 4, va tét hon néu 14 1 hodc 2.

R 12 nguyén tir halogen, nhém xyano, nhém nitro, hodc nhém Ci.¢ axyl dugc
thé hoac khong dugc thé. Vi du cu thé vé nhom Ci.¢ axyl bao gdm nhém formyl, nhém

axetyl, va nhom propionyl. Trong s6 ching, R® t6t hon néu 14 nguyén tir halogen.

R7 1a nguyén tt hydro, nhém Ci.6 alkylthio dugc thé hodc khong duge thé, hodc
nhom Ci alkylsulfinyl dugc thé hodc khong dugc thé. Vi du cu thé vé nhém Cis
alkylthio bao gdm nhém metylthio, nhom etylthio, nhém n-propylthio, nhém i-
propylthio, nhém n-butylthio, nhém i-butylthio, nhém s-butylthio, va nhom t-
butylthio. Vi du vé nhém Ci alkylsulfinyl bao gdbm nhom metylsulfinyl, nhém
etylsulfinyl, va nhém t-butylsulfinyl. Trong s& chung, R t6t hon néu 1a nguyén tir

hydro.

R? 1a nhém Ci6 alkyl duoc thé hodc khong duge thé, nhom Ca-¢ alkenyl dugc
thé hodc khong duoc thé, hodic nhém Ca alkynyl dugc thé hodc khong duoc thé. Vi
du cu thé cua chung bao gdbm cic nhém giéng nhu vay dugc néu cho R™. Trong sb

chung, R t5t hon néu 1a nhém Ci6 alkyl duge thé hoc khong dugc thé.

Trong s cac thanh phén c6 hoat tinh diét con trung géc diamit, xyantraniliprol,
clorantraniliprol, xyclaniliprol, flubendiamit, va SYP-9080 dugc wu tién,
xyantraniliprol, clorantraniliprol, va xyclaniliprol dugc wu tién hon, va xyantraniliprol

con duoc uu tién hon nita.

Thuét ngir "duoc thé" trong cong thire (1) va (2) nghia 1a nguyén tir hydro bét
ky clia nhom tré thanh hat nhan me dugc thé bing nhom cé ciu tric gidng c4u triic clia
hat nhan me hodac khac cAu trac cta hat nhan me. Sd phén tir thé 6 thé 1a mot hodc hai
hodc nhidu hon hai. Hai hodc nhiéu hon hai phan tir thé c6 thé 1a gidng hoic khac

nhau.

Thuét ngir "Ci6" hodc tuong tu bidu thi sb nguyén tir cacbon cua nhém trd
thanh hat nhan me 1& mdt dén sau. SO nguyén tir cacbon khong bao gbm sb nguyén tir
cacbon ton tai trong phén tir thé. Vi du, nhém butyl c6 nhom etoxy la phén tir thé duoc

phén loai 12 nhom C4 alkyl dugc thé.

"Phan tir thé" khong bi gidi han cu the mién 14 n6 chap nhin dugc v€ mit hoa

-10-
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hoc va thé hién hiéu qua cla sang ché.

Vi du cu thé vé& nhém ma ¢6 thé 13 "phan tir thé" bao gdm: nguyén tir halogen,
nhu nguyén tir flo, nguyén ti clo, nguyén tir brom, va nguyén ti iot; nhém Cis alkyl,
nhu nhém metyl, nhém etyl, nhém n-propyl, nhém i-propyl, nhém n-butyl, nhém s-
butyl, nhém i-butyl, nhém t-butyl, nhom n-pentyl, va nhém n-hexyl; nhom Cs.¢
xycloalkyl, nhu nhém xyclopropyl, nhom xyclobutyl, nhém xyclopentyl, va nhém
xyclohexyl; nhém Ca.¢ alkenyl, nhu nhém vinyl, nhom 1-propenyl, nhém 2-propenyl,
nhom 1-butenyl, nhém 2-butenyl, nhém 3-butenyl, nhom 1-metyl-2-propenyl, nhém 2-
metyl-2-propenyl, nhém 1-pentenyl, nhom 2-pentenyl, nhém 3-pentenyl, nhom 4-
pentenyl, nhém 1-metyl-2-butenyl, nhém 2-metyl-2-butenyl, nhém 1-hexenyl, nhém
2-hexenyl, nhém 3-hexenyl, nhom 4-hexenyl, va nhém 5-hexenyl; nhom Cs.6 xyclo
alkenyl, nhw nhém 2-xyclopropenyl, nhém 2-xyclopentenyl, va nhom 3-xyclohexenyl;
nhém Ca alkynyl, nhu nhém etynyl, nhém 1-propynyl, nhém 2-propynyl, nhom 1-
butynyl, nhém 2-butynyl, nhom 3-butynyl, nhém 1-metyl-2-propynyl, nhém 2-metyl-
3-butynyl, nhém 1-pentynyl, nhém 2-pentynyl, nhém 3-pentynyl, nhém 4-pentynyl,
nhém 1-metyl-2-butynyl, nhém 2-metyl-3-pentynyl, nhém 1-hexynyl, va nhom 1,1-
dimetyl-2-butynyl;

Nhém Ci. alkoxy nhu nhém metoxy, nhém etoxy, nhom n-propoxy, nhom i-
propoxy, nhém n-butoxy, nhém s-butoxy, nhom i-butoxy, va nhém t-butoxy; nhom Ca.
salkenyloxy nhu nhém vinyloxy, nhom alyloxy, nhém propenyloxy, va nhom
butenyloxy; nhém Ca.6 alkynyloxy nhu nhom etynyloxy, va nhém propargyloxy; nhém
Cs xycloalkoxy nhu nhoém xyclopropyloxy, nhém xyclobutyloxy, nhém
xyclopentyloxy, va nhém xyclohexyloxy; nhém Cé.10 aryl nhu nhém phenyl va nhém
naphtyl; nhém Ce.10 aryloxy nhu nhém phenoxy, nhém naphtoxy, nhom azulenyloxy,
nhom indenyloxy, nhom indanyloxy, va nhom tetralinyloxy; nhém C7.14 aralkyl nhu
nhom benzyl va nhom phenetyl; nhém Cr.14 aralkyloxy nhur nhém benzyloxy va nhom
phenetyloxy; nhom Ci.11 axyl nhu nhém formyl, nhém axetyl, nhém propionyl, nhém
benzoyl, va nhém xyclohexylcacbonyl; nhéom Ci7 axyloxy nhu nhom formyloxy,
nhom axetyloxy, nhém propionyloxy, nhom benzoyloxy, va nhém xyclohexyl
cacbonyloxy; nhém Cis alkoxycacbonyl nhu nhém metoxycacbonyl, nhém
etoxycacbonyl, nhém n-propoxycacbonyl, nhém i-propoxycacbonyl, nhém n-

butoxycacbonyl, va nhém t-butoxycacbonyl; nhém carboxyl;
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nhém hydroxyl; nhém Ci-¢ haloalkyl nhu nhom flometyl, nhém clometyl, nhom
bromometyl, nhém diflometyl, nhém diclometyl, nhém dibromometyl, nhém
triflometyl, nhom triclometyl, nhém tribromometyl, nhém 2,2,2-trifloetyl, nhom 2,2,2-
tricloetyl, nhom pentafloetyl, nhém 4-flobutyl, nhém 4-clobutyl, nhém 3,3,3-
triflopropyl, nhém 2,2,2-triflo-1-triflometyletyl, nhom perflohexyl, nhom perclohexyl,
va nhém 2,4,6-triclohexyl; nhém Ci.¢ haloalkenyl nhuw nhém 2-clo-1-propenyl va
nhom 2-flo-1-butenyl; nhém Ca-¢ haloalkynyl nhu nhom 4,4-diclo-1-butynyl, nhém 4-
flo-1-pentynyl, va nhém 5-bromo-2-pentynyl; nhém Ci.s haloalkoxy nhu nhém
clometoxy, nhém diclometoxy, nhom triclometoxy, nhém ftriflometoxy, nhom 1-
floetoxy, nhém 1,1-difloetoxy, nhom 2,2,2-trifloetoxy, nhom pentafloetoxy, nhém 2-
clo-n-propoxy, va nhém 2,3-diclobutoxy; nhém Cz¢ haloalkenyloxy nhu nhém 2-
clopropenyloxy, va nhém 3-bromobutenyloxy; nhém Ce.10 haloaryl nhu nhém 4-
clophenyl, nhém 4-flophenyl, va nhém 2,4-diclophenyl; nhém Ce-10 haloaryloxy nhu
nhoém 4-flophenoxy va nhém 4-clo-1-naphtoxy; nhém Ci7 haloaxyl nhu nhom
monofloaxetyl, nhom monocloaxetyl, nhom monobromoaxetyl, nhém difloaxetyl,
nhém dicloaxetyl, nhom dibromaxetyl, nhém trifloaxetyl, nhom tricloaxetyl, nhom
tribromaxetyl, nhém 3,3,3-triflopropionyl, nhom 3,3,3-triclopropionyl, nhom
2,2,3,3,3-pentaflopropionyl, va nhom 4-clobenzoyl;

nhém xyano; nhém isoxyano; nhom nitro; nhom isoxyanato; nhém xyanato;
nhém azido; nhém amino; nhém Cig(di)alkylamino nhu nhém metylamino, nhom
dimetylamino, va nhém dietylamino; nhém Ce.10 arylamino nhu nhom anilino, va
nhém naphtylamino; nhém Cr.1 aralkylamino nhu nhém benzylamino va nhom
phenyletyl amino; nhém Ci7 axylamino nhu nhém formylamino, nhom axetylamino,
nhém propanoylamino, nhém butyrylamino, nhém i-propylcacbonylamino, va nhém
benzoylamino; nhém Ci alkoxycacbonylamino nhu nhom metoxycacbonylamino,
nhém etoxycacbonylamino, nhém n-propoxycacbonylamino, va nhém i-

propoxycacbonylamino;

nhém mercapto; nhém isothioxyanato; nhom thioxyanato; nhém Ci.¢ alkylthio
nhu nhém metylthio, nhém etylthio, nhém n-propylthio, nhém i-propylthio, nhém n-
butylthio, nhém i-butylthio, nhém s-butylthio, va nhom t-butylthio; nhém Ca
alkenylthio nhuw nhém vinylthio va nhém alylthio; nhém C.¢ alkynylthio nhu nhom
etynylthio va nhém propargylthio; nhém Ce.10 arylthio nhuw nhom phenylthio va nhém
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naphtylthio; nhém heteroarylthio nhu nhém thiazolylthio va nhom pyridylthio; nhém
C7.14 aralkylthio nhém benzylthio va nhom phenetylthio; nhom axylthio (t6t hon néu
nhém Ciaxylthio) nhu nhém axetylthio, va nhém benzoylthio; nhém (Ci-6 alkylthio)
cacbonyl nhu nhoém (metylthio)cacbonyl, nhém (etylthio)cacbonyl, nhém (n-
propylthio)cacbonyl, nhém (i-propylthio)cacbonyl, nhém (n-butylthio )cacbonyl,
nhém  (i-butylthio)cacbonyl, —nhém  (s-butylthio)cacbonyl, va nhom  (t-
butylthio)cacbonyl;

nhém Ci.6 alkylsulfinyl nhu nhém metylsulfinyl, nhom etylsulfinyl, va nhom t-
butyl sulfinyl; nhém Cas alkenyl sulfinyl nhu nhom alyl sulfinyl; nhém Cae
alkynylsulfinyl nhu nhém propargylsulfinyl; nhém Ce-10 arylsultinyl nhu nhom
phenylsulfinyl; nhém heteroarylsulfinyl nhu nhom thiazoylsulfinyl va nhém
pyridylsulfinyl; nhém Cr.1 aralkylsulfinyl nhu nhoém benzyl sulfinyl va nhém
phenetylsulfinyl; nhom Ci alkylsulfonyl nhu nhém metyl sulfonyl, nhom etyl
sulfonyl, va nhém t-butyl sulfonyl; nhom Co.¢ alkenylsulfonyl nhur nhom alyl sulfonyl;
nhém Ca.s alkynylsulfonyl nhu nhém propargylsulfonyl; nhém Ce-10 arylsulfonyl nhu
nhom phenylsulfonyl; nhém heteroarylsulfonyl nhu nhoém thiazolylsulfonyl va nhém
pyridylsulfonyl; nhém Cr.4 aralkylsulfonyl nhu nhom benzylsulfonyl va nhém
phenetylsulfonyl; nhém haloalkylsulfonyl (t5t hon néu la nhém Ci.¢ haloalkylsulfonyl)
nhu nhém triflometylsulfonyl; nhém sulfo; nhom alkoxysulfonyl (t6t hon néu 1a nhém
Cis alkoxysulfonyl) nhu nhém metoxysulfonyl, va nhom etoxysulfonyl; nhom
sulfamoyl; nhom sulfamoyl (t6t hon néu 12 nhém mono Ci¢ alkylsulfamoyl hodc
nhém di Ci.s alkylsulfamoyl) nhu nhém N-metylsulfamoyl, nhom N-etylsulfamoyl,
nhém N,N-dimetylsulfamoy], va nhém N,N-dietylsulfamoyl; nhém
monoarylsulfamoyl (t6t hon néu 1a nhém Cg.1o arylsulfamoyl) nhu nhom

phenylsulfamoyl, va nhém 4-metylphenylsulfamoyl;

nhém heteroaryl 5 canh nhu nhém pyrolyl, nhém furyl, nhém thienyl, nhom
imidazolyl, nhém pyrazolyl, nhém oxazolyl, nhém isoxazolyl, nhém thiazolyl, nhom
isothiazolyl, nhém triazolyl, nhém oxadiazolyl, nhom athiadiazolyl, va nhom
tetrazolyl; nhém heteroaryl 6 canh nhu nhom pyridyl, nhém pyrazinyl, nhom
pyrimidinyl, nhém pyridazinyl, va nhém triazinyl; nhém di vong no nhu nhém
aziridinyl, nhém epoxy, nhom pyrolidinyl, nhom tetrahydrofuranyl, nhém piperidyl,
nhém piperazinyl, va nhém morpholinyl; _Si(R20)(R)(R??) (trong d6 mdi R*, R?, va
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R? doc 1ap 1a nhém Cig alkyl hosic nhom phenyl, va vi du vé nhém Ci.s alkyl bao gdm
cac nhom gibng nhu dugc néu & trén), nhu nhom trimetylsilyl, nhém trietylsilyl, nhom

t-butyldimetylsilyl, nhom trixyclopropyl, va nhém triphenylsilyl.

Ngoai ra, "phén tir thé" nay c6 thé c6 mot "phan tir thé" khac trong d6, va vi du
cu thé cua ching bao gébm: "nhém Cis alkyl" dugc thé bang "nhém Cs.s xycloalkyl
dugc thé hoac khong duge thé" nhu nhém xyclopropylmetyl, nhom 2-xyclopropyletyl,
nhém xyclopentylmetyl, va nhom 2-xyclohexyletyl; "nhém Ci.¢ alkyl" dugc thé bang
"nhom Cs.s xycloalkenyl dugc thé hoic khong duoc thé", nhu nhom
xyclopentenylmetyl, nhom 3-xyclopentatenylmetyl, nhom 3-xyclohexenylmetyl, nhom
2-(3-xyclohexenyl)etyl; "nhém Ci alkyl" dugc thé bang "nhém di vong dugce thé
hodc khong duoc thé", nhu nhém 2-pyridylmetyl, nhém 3-pyridylmetyl, nhom 4-
pyridylmetyl, nhém 2-(2-pyridyl)etyl, nhém 2-(3-pyridyl)etyl, nhom 2-(4-pyridyl)etyl,
nhém 3-(2-pyridyl)propyl, nhém 3-(3-pyridyl)propyl, nhém 3-(4-pyridyl)propyl, nhom
2-pyrazinylmetyl, nhém 3-pyrazinylmetyl, nhom 2-(2-pyrazinyletyl, nhém 2-(3-
pyrazinyl)etyl, nhém 3-(2-pyrazinyl)propyl, nhém 3-(3-pyrazinyl)propyl, nhém 2-
pyrimidylmetyl, nhém 4-pyrimidylmetyl, nhém 2-(2-pyrimidyletyl, nhom 2-(4-
pyrimidyl)etyl, nhém 3-(2-pyrimidyl)propyl, nhém 3-(4-pyrimidyl)propyl, nhém 2-
furylmetyl, nhém 3-furylmetyl, nhém 2-(2-furyl)etyl, nhém 2-(3-furyl)etyl, nhém 3-
(2-furyl)propyl, va nhém 3-(3-furyl)propyl; "nhém Ci alkyl" duoc thé bang "nhom
hydroxyl", nhu nhém hydroxymetyl, nhém hydroxyetyl, va nhom hydroxypropyl;
"nhom hydroxyl Ciao alkyl" dugc thé bang "nhém Ci alkyl duge thé hoic khong
dugc thé", nhu nhém metoxymetyl, nhom etoxymetyl, nhom metoxyetyl, nhom
etoxyetyl, nhém metoxy n-propyl, nhom etoxymetyl, nhom etoxyetyl, nhém n-
propoxymetyl, nhom i-propoxyetyl, nhém s-butoxymetyl, nhém t-butoxyetyl, va nhom
2,2-dimetoxyetyl; "nhoém hydroxyCi.¢ alkyl" dugc thé bang "nhém Ci- axyl dugce thé
hodc khong duogc thé", nhu nhém formyloxymetyl, nhém axetoxymetyl, nhom 2-
axetoxyetyl, nhom propionyloxymetyl, va nhém propionyloxyetyl; "nhom Cs.¢
xycloalkyl" duge thé bang "nhém Ci.¢ alkyl dugc thé hodc khong dugc thé", nhu nhém
2,3,3-trimetylxyclobutyl, nhém 4.4,6,6-tetrametylxyclohexyl, va nhém  1,3-
dibutylxyclohexyl; "nhém Cs.¢ xycloalkenyl" dugc thé bang "nhém Ci. alkyl duoc thé
hodc khong dugc thé" nhu nhém 2-metyl-3-xyclohexenyl, va nhém 3,4-dimetyl-3-

xyclohexenyl; "nhém Ca.¢ alkenyl" dugc thé bang "nguyén t halogen", nhu nhom 3-

-14-



33063

clo-2-propenyl, nhém 4-clo-2-butenyl, nhom 4,4-diclo-3-butenyl, nhém 4,4-diflo-3-
butenyl, nhém 3,3-diclo-2-propenyl, nhom 2,3-diclo-2-propenyl, nhém 3,3-diflo-2-
propenyl, va nhém 2,4,6-triclo-2-hexenyl; "nhém Cs.¢ alkynyl" dugc thé bang "nguyén
tr halogen", nhu nhém 3-clo-l-propynyl, nhém 3-clo-l-butynyl, nhém 3-bromo-I-
butynyl, nhém 3-bromo-2-propynyl, nhém 3-iodo-2-propynyl, nhém 3-bromo-1-
hexynyl, nhém 4,4,6,6-tetraflo-l-dodecynyl, nhém S,S-diclo-2-metyl-3-pentynyl, va
nhom 4-clo-l, 1-dimetyl-2-butynyl; "nhém alkoxy" dugc thé bang "nhom Cs.
xycloalkyl dugc thé hoic khong duoc thé" hodc "nhém Ce.10 aryl dugc thé hoic khong
dugc thé", nhu nhém xyclopropylmetyloxy, nhém 2-xyclopentyletyloxy, nhoém
benzyloxy; nhém xycloalkoxy dugc thé bang "nhém Ci.s alkyl dugce thé hoic khong
duogc thé", nhu nhém 2-metylxyclopropyloxy, nhém 2-etylxyclopropyloxy, nhom
2,3,3-trimetylxyclobutyloxy, nhém 2-metylxyclopentyloxy, nhém 2-
etylxyclohexyloxy, —nhom 4.4,6,6-tetrametylxyclohexyloxy, va nhc')rn 1,3-
dibutylxyclohexyloxy; "nhém Ci.¢ axyl" dugc thé bang "nhém Ca.6 alkenyl dugce thé
hodic khong dugc thé", "nhém Ca. alkynyl dugc thé hodc khong duge thé", "nhom Cs.
10 aryl dugce thé hodc khong duoc thé" hodc "nhém di vong dugc thé hodc khong duogc
thé", nhu nhém 3-alyl-phenylcacbonyl, nhom 3-etynyl-phenylcacbonyl, nhém
benzylcacbonyl, nhém phenetylcacbonyl, hodc nhém 2-pyridylmetylcacbonyl; "nhom
alkoxycacbonyl" dugc thé bang "nhém Cs.s xycloalkyl dugc thé hodc khong dugc thé"
hoic "nhom Cei1o aryl duogc thé hoic khong dugc thé", nhu nhém
xyclopropylmetyloxycacbonyl, nhém 2-xyclopentyletyloxycacbonyl, va nhom
benzyloxycacbonyl; "nhém 1-(hydroximino)Ci-s alkyl dugc thé hodc khong dugc thé",
nhu nhém hydroximinometyl, nhém I-(hydroximino )etyl, nhém I-(hydroximino
Ypropyl, va nhém 1-(hydroximino)butyl; "nhém 1-(hydroximino)Ci-6 alkyl dugc thé
hodc khong dugc thé" trong d6 nguyén t& hydro trén nhom hydroxy1 duoc thé bang
"nhom Ci alkyl dugce thé hoac khong duoc thé", nhu nhom metoximinometyl, nhom
etoximinometyl, va nhém 1-(etoximino)etyl; "nhém" c6 nhém amino trén hai nguyén
to hydro duogc thé bang cling mot nguyén tr cacbon cua "nhom Ci. alkyl dugc thé
hodc khdong dugc thé", nhu nhom metylidenamino, va nhém etylidenamino; nhom
diarylamino (t6t hon néu 1a nhém di Ce-10 arylamino) nhu nhém di 1-naphtylamino;
"nhom carbamoyl" dugc thé bang "nhém Ci alkyl duge thé hodc khong dugc thé",

nhu nhém metylcarbamoyl, nhém etylcarbamoyl, nhém dimetylcarbamoyl, va nhom
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dietylcarbamoyl, nhém monoarylcarbamoyl (t6t hon néu 13 nhém mono Ceuo
arylcarbamoyl) nhu nhém phenylcarbamoyl, va nhém 4-metylphenylcarbamoyl; nhom
axylcarbamoyl (t6t hon néu 1a nhom Ci-6 axylcarbamoyl) nhu nhém axetylcarbamoyl,
va nhom benzoylcarbamoyl; "nhém imino" dugc thé bang "nhém Ce.io alkyl duge thé
hoac khong dugc thé", nhu nhém metylimino, va nhém benzylimino; va "nhém imino"
duoc thé bing "nhém hydroxyl dugc thé hoic khong dugc thé", nhu nhom

hydroximino va nhdm etoximino.

Puoc cho 1a ddng tinh thé theo séng ché duoc tao ra bang cach lam 6n dinh
thanh phan ¢6 hoat tinh diét con trung gbe diamit va thanh phén c6 hoat tinh digt con
trung gbc neonicotinoit thong qua twong tac phan tr, nhu lién két hydro, su xép chdng

obitan m, hodc luc Van der Waals.

Trong dong tinh thé theo sang ché, ty 1¢ mol cia thanh phan c6 hoat tinh diét
con trung gdc diamit so v6i thanh phén c6 hoat tinh di€t con trung gdc neonicotinoit
(thanh phén c6 hoat tinh diét con trung gbc diamit/thanh phén c6 hoat tinh diét con
tring gdc neonicotinoit) t5t hon néu ndm trong khoang tir 0,3 dén 3,0, t6t hon nita 12 tir

0,5 dén 2.0, con tét hon nita néu tir 0,8 dén 1,25, va dic biét tt hon néu tr 0,9 dén 1,1.

Viéc tao ra ddng tinh thé theo séng ché c6 thé dugce x4c nhan bing phan tich
nhiét (TG/DTA), phén tich nhiét lugng quét vi sai (differential scanning calorimetry,
DSC), phd hip thu hdng ngoai (infrared absorption spectrum, IR), mau hinh nhiéu xa
tia X, phd 3C-CP/MAS-NMR ran, hogc twong tu. Ngoai ra, cac thanh phin ddng tinh
thé c6 thé dugce xac nhan théng qua phén tich nhiét, nhiét lvgng quét vi sai (DSC), phd
'H-NMR, ph 13C-NMR, phé 2Si-NMR, séc ky loc gel (gel filtration chromatography,
GPC), sic ky 1ong hiéu nang cao (high performance liquid chromatography, HPLC),
phan tich nguyén td, hodc cac phuong phép tuong tu.

Vi du vé& phuong phép tao ra ddng tinh thé theo sang ché bao gdm:

(i) phuong phap bao gdm budc: tron thanh phén c6 hoat tinh diét con tring gbc diamit
va thanh phan c6 hoat tinh diét con tring gbc neonicotinoit, va thanh phan phu trg khi
can; va dua hdn hgp qua phan tmg pha ran hoa co;

(ii) phuong phép bao gbm buée: tao huyén phul thanh phan c6 hoat tinh diét con tring

gbc diamit va thanh phén c¢6 hoat tinh diét con tring gbc neonicotinoit, va thanh phén
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phu tro khi can, trong dung mdi dé thu dugc huyén phu; va gia nhiét va khudy huyén
phu nay;

(iii) phuong phap bao gdm budc: hoa tan thanh phén c6 hoat tinh diét con trung gbe
diamit va thanh phan c6 hoat tinh diét con trung gbc neonicotinoit, va thanh phén phu

tro khi can, trong dung moi, va sau do, lang ddng tinh thé; va

(iv) phuong phép bao gbm bude: tron thanh phan c6 hoat tinh diét con tring gbe
diamit va thanh phan c6 hoat tinh diét c¢on tring gdc neonicotinoit, va thanh phan phu

tro khi cén; va gia nhiét ]am néng chay hdn hop.
Trong s cac phuong phép ndy, phuong phap (ii) hodc (iii) dwgc wu tién.

Vi du vé thanh phan phu tro dugc stt dung khi can trong phuong phap tao ra
ddng tinh thé theo séng ché bao gdm chat hoat dong bé mit, chit mé rong, chit hd trg

cung ¢ tac dung, chét chéng oxy hoa, chit hép thu tia cuc tim, va chét 1am 6n dinh.

Phéan Gng pha rdn héa co trong phuong phap (i) t6t hon néu dugc thuc hién

bang cach phun kho.

Mic du dung moi ¢6 trong phuong phép (ii) khong bi gi6i han cu thé, dung moi
duogc uu tién 1a moi truong long trong do it nhét mot trong cc thanh phén c6 hoat tinh
diét con trang gbc diamit va thanh phan c6 hoat tinh diét con tring gdc neonicotinoit
¢6 thé duge hoa tan & do tan 16n hon hodc bang 100 ppm. Vi du vé dung moi bao gom:
nuéc; rugu monohydric nhu metanol, etanol, propanol, isopropanol, va butanol; glycol
nhu etylen glycol, dietylen glycol, propylen glycol, va glyxerin; va keton nhu axeton,
metyletyl keton, va metylisobutyl keton. Dung moi c6 thé dugc st dung mot minh
hoidc két hop voi hai hodc nhiéu trong sb ching. Trong sb cac dung méi ndy, t6t hon

néu nude dugc st dung 1am dung moi.

Sau khi thanh phén c6 hoat tinh diét con tring gbc diamit va thanh phén c6 hoat
tinh diét con trung gdc neonicotinoit duge tao huyén pht trong dung mdi, san phim
thu duoc c6 thé duge khudy trong mot thoi gian hodc ¢6 thé duge dé yén khong khuéy.
Sau khi san phim thu dugc duge tao huyén pht, gia nhiét va khudy san pham nay
trong mot thoi gian nhit dinh. Thoi gian khudy hodc gia nhiét san phém thu duoc
khong bi giéi han cu thé, nhung tét hon néu dai hon hodc bing 30 phit nhung ngin

hon hodc bang 1 ngady. Thoi gian phu thudc vao muc dich st dung dbng tinh thé, va
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thoi gian bat ky c6 thé duoc thiét 1ap mién la it nhét mot phﬁn cua thanh phﬁn c6 hoat
tinh diét con trung gdc diamit va thanh phan c6 hoat tinh diét con tring gbe
neonicotinoit, tbt hon néu tir 10% khéi luong dén 100% khbi lugng cua chung, tdt hon
nita néu tir 50% khéi luong dén 100% khéi lugng cua ching, va ddc biét tot hon néu tir
90% khéi lugng dén 100% khéi luong ciia ching, tao ra ddng tinh thé. Thoi gian c6
thé dugc xac dinh bang phuong phap dugc md ta & trén d8 xac nhén viéc tao ra dong
tinh thé, hodc do su thay dbi kich thudc hat rén trong huyén phti theo thoi gian. Nhiét
do gia nhiét t5t hon néu cao hon hoic béng 40°C nhung thép hon hoac béng nhiét do
sOi cia dung mdi, va t6t hon nita néu cao hon hoic biang 60°C nhung thap hon hoic
bang nhiét do sdi ctia dung mai.

Tét hon néu budc gia nhiét va khudy huyén phil néu trén dugc thyc hién khi co
mit chét hoat dong bé mat. Mic du céc chét sau c6 thé duoc st dung lam chét hoat
dong bé mat, t5t hon néu it nhit mot chat duogc chon tir nhom bao gém chét hoat dong
bé mat khong ion nhu polyoxyetylen glycol tristyrylphenyl ete, lignin sulfonat, va

dialkylsulfo suxinat dugc sit dung.

Dung mdi c6 trong phuwong phap (iii) khong bi gi6i han cu thé, mién 13 thanh
phan c6 hoat tinh diét con tring gbc diamit va thanh phan c6 hoat tinh diét con trang
gbc neonicotinoit c6 thé dugc hoa tan hoan toan trong d6. Vi du cu thé vé dung moi
bao gém axeton, axetonitril, metanol, etanol, etyl axetat, diclometan, cloform,
tetrahydrofuran, n-hexan, xyclohexan, benzen, toluen, va xylen. Dung moi ¢6 thé dugc
sir dung mot minh hodc & dang két hop cuia hai hodc nhiéu dung mdi. Trong s6 chung,

axeton dugc uu tién.

Budc ling dong tinh thé c6 thé duge thyuc hién bang cach trdn san pham thu
duoc voi dung méi ngheo, hodc 1am lanh sén phém thu dugce. Méc du quy trinh sau
khac hoan toan quy trinh tai két tinh, ddng tinh thé c6 thé thu duoc bang cach chung

cat mot minh dung moi.

Trong phuong phép (iv), nhiét do gia nhiét c6 thé duge thiét 1ap, véi dicu kién
1a nhiét do gia nhiét 12 nhiét do hodc cao hon nhiét d ma tai do it nhét hdn hop cua
thanh phéan c6 hoat tinh diét con tring gbc diamit va thanh phan c6 hoat tinh diét con
tring gbc neonicotinoit dwgc 1am néng chay, va nhiét do tai do ca thanh phan c6 hoat

tinh diét con trung gdc diamit va thanh phan c6 hoat tinh diét con tring gbc
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neonicotinoit déu khong bi phan hiy. Nhiét do nay khong nhat thiét phai thap hon
nhiét d6 nong chay dugc thé hién doc lap bai mdi trong s6 cac thanh phﬁn dugc mo ta
& trén, va nhiét do nay c6 thé thip hon nhiét do nong chay phu thude vao cac tinh chat
ctia hoén hop dugc md ta & trén. Nhiét do gia nhiét tét hon néu cao hon hoic béng
85°C, tbt hon nira néu cao hon hoic béng 90°C, va tham chi t5t hon nira néu cao hon

hozc bang 100°C.

Déng tinh thé duoc tao ra theo cach trén c6 thé dugc st dung dé tao ché phém
héa nong theo sang ché, nhu ché phdm diét con trung, & dang nhu khi n6 dugc sin

xuét ra hodc tinh sach thém déng tinh thé, phu thudc vao st dung dich.

Ché pham hoéa ndng theo séng ché, cu thé 1a ché phdm diét con trung, chua
ddng tinh thé 1am thanh phan hoat tinh cta ching. Pdng tinh thé, 1am thanh phén hoat
tinh, c6 thé chita mot minh hodc két hop véi hai hodc nhiéu ctia ching. Ché pham hoa
ndng theo sang ché c6 thé chira cac thanh phin hoat tinh héa ndng khac ngoai dong

tinh thé, va c6 thé chira thanh phén phu trg, phu thudc vao sir dung dich va dang lidu.

Vi du v& cac thanh phan hoat tinh héa nong khéc c¢6 thé ¢6 trong ché phdm hoa
nong theo sang ché bao gém thube diét con trung, thudc diét ve bét, thube diét giun,
thudc diét ndm, thudc diét co, chit diéu hoa ting trudng thuc vat, chit cam Gng tinh
khang, chét xua dudi con trung, va chét khang virut, va vi du cy thé hon cta chung bao

gdm cac hop chit sau.
Thudc diét con tring:

(1) Bazo (thio)phosphat hitu co: axephat, azamethipho, azinpho-metyl, azinpho-etyl,
buromopho-etyl, bromfenvinphos, = BRP, clorpyrifos, clorpyrifos-metyl,
clorfenvinphos, cadusafos, carbophenothion, cloetoxyfos, clormephos, coumaphos,
xyanofenphos, xyanophos, diclorvos, dicrotophos, dimethoat, disulfoton, demeton-S-
metyl, dimetylvinphos, demeton-S-metylsulfon, dialifos, diazinon, dichlofenthion,
dioxabenzophos, disulfoton, ethion, ethoprophos, etrimfos, EPN, fenamiphos,
fenitrothion, fenthion, fensulfothion, fonofos, formothion, phosmetylan, heptenophos,
isazophos,  iodofenphos, isofenphos,  isoxathion, malathion,  mevinphos,
methamidophos, methidathion, monocrotophos, mecarbam, methacrifos, omethoat,
oxydemeton-metyl, parathion, parathion-metyl, phenthoat, phosalon, phosmet,

phosphamidon, phorat, phoxim, pirimiphos-metyl, pirimiphos-etyl, profenofos,
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prothiofos,  fosthiazat, —phosphocarb, propaphos, propethamphos, prothoat,
pyridaphenthion, pyraclofos, quinalphos, sulprophos, sulfotepp, tetrachlorvinphos,
terbufos, triazophos, trichlorfon, tebupirimfos, temephos, thiometon, vamidothion, va

imicyafos;

(2) Bazo cacbamat: alanycarb, aldicarb, bendiocarb, benfuracarb, carbaryl,
carbofuran, carbosulfan, phenothiocarb, methiocarb, methomyl, oxamyl, pirimicarb,
propoxur, thiodicarb, ethiofencarb, fenobucarb, MIPC, MPMC, MTMC, furathiocarb,
XMC, aldoxicarb, allyxycarb, aminocarb, bufencarb, butacarb, butocarboxim,
butoxycarboxim, cloethocarb, dimetilan, formetanat, metam-natri, metolcarb,

promecarb, thiophanox, trimethacarb, va xylylcarb;

(3) Bazo pyrethroid: allethrin, bifenthrin, cytluthrin, beta-cytluthrin, cyhalothrin,
lambda-cyhalothrin,  cyphenothrin,  cypermethrin,  alpha-cypermethrin,  beta-
cypermethrin,  zeta-cypermethrin,  deltamethrin,  esfenvalerat, ethofenprox,
fenpropathrin, fenvalerat, imiprothrin, permethrin, prallethrin, pyrethrin, pyrethrin I,
pyrethrin II, resmethrin, silatluofen, tluvalinate, tetluthrin, tetramethrin, tralomethrin,
transfluthrin, profluthrin, dimetluthrin, acrinathrin, xycloprothrin, halfenprox,
flucythrinat,  bioallethrin,  bioethanomethrin, biopermethrin,  bioresmethrin, -
transpernethrin, empenthrin, fenfluthrin, fenpirithrin, tlubrocythrinat, flufenprox,
flumethrin, metofluthrin, phenothrin, protrifenbute, pyresmethrin, terallethrin,

mepertlutherin, va tetrametyltluthrin;
4) Chét diéu hoa ting truéng:

(a) chét rc ché tong hop chitin: clortluazuron, ditlubenzuron, fluxycloxuron,
flufenoxuron, hexaflumuron, lufenuron, novaluron, teflubenzuron, triflumuron,

bistritluron, noviflumuron, buprofezin, fluazuron, va penfluron;

(b) chidt chi vén ecdyson: halofenozit, metoxyfenozit, tebufenozit,

chromafenozit, va azadirachtin;

(c) Chét twong tu hormon non: pyriproxyfen, methopren, epofenonan,

hydroplan, kinopren, tripren, diofenolan, va fenoxycarb; va

(d) Chét Gc ché sinh téng hop lipit: spirodiclofen, spiromesifen, va

spirotetramat:

-20-



33063

(5) Hop chit chu van/ddi khang thu thé nicotin: nicotin, bensultap, cartap,

thioxyclam, thiosultap, va nereistoxin;

(6) Hop chét d6i khing GABA: axetoprol, ethiprol, fipronil, vaniliprol,
pyratluprol, va pyriprol;

(7 Thudc diét con trung lacton vong 16n: abamectin, emamectin benzoat,
milbemectin, lepimectin, spinosad, ivermectin, selamectin, doramectin, eprinomectin,

moxidectin, milbemyxin oxim, va spinetoram;

(8) Hop chdt METI 1. fenazaquin, pyridaben, tebufenpyrad, tolfenpyrad,

flufenerim, fenpyroximat, va pyrimidifen;

9) Hop chat METI II va III: axequinocyl, fluacrypyrim, hydrametylnon, va

cyenopyrafen;

(10) Hop chit khong ghép cip: clorfenapyr, binapacryl, dinobuton, dinocap, va
DNOC;

(11)  Hop chét trc ché phosphoryl héa oxy héa: cyhexatin, diafenthiuron, fenbutatin-

oxit, propargit, azoxyclotin, va tetradifon;

(12)  Hop chit lam gian doan qua trinh 16t x4c: cyromazin;

(13)  Hop chét chét tic ché oxidaza chirc nang hdn hop: piperonyl butoxit;

(14)  Hop chét chan kénh natri: indoxacarb va metatlumizon;

(15)  San phdm hoa ndng vi sinh: tdc nhan BT, tac nhan virut gdy bénh con trung,
tac nhan ndm gdy bénh con trung, va tdc nhan nidm gay bénh giun tron; cac chi va loai
Bacillus, nAm tam, nam giun den, chi va loai Paecilomyces, thuringiensin, va chi va
loai Verticillium;

(16) Chét chu van thu thé latrophilin: emodepsit;

(17) Chét chu van lién quan dén octopamin; amitraz

(20) Chét trc ché nudi dudng: pymetrozin, flonicamid va clordimeform;

(21) Chét tc ché tang trudng cla ve bét: clofentezin, etoxazol va hexythiazox;

(22) Hop chét khac: benclothiaz, bifenazat, pyridalyl, luu huynh, cytlumetofen,

amidotlumet, 1,3-diclopropen, DCIP, metaldehyt, pyritluquinazon, benzoximat,
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bromopropylat, chinomethionat, clopicrin, dixyclanil, fenoxacrim, fentrifanil,
flubenzimin, gossyplure, japonilure, metoxadiazon, dau, kali oleat, sulfluramid,
tetrasul, triarathen; afidopyropen, pytlubumit, flometoquin, fluensulfon, tralopyril,

ditlovidazin, metylneodecanamit, va triazamat;

(23)  Thudc trlr giun

(a) Bazo benzimidazol: fenbendazol, albendazol, triclabendazol, va oxybendazol;

(b) Bazo salixylanilit: closantel va oxyclozanit

(c) Bazo phenol dugc thé: nitroxinil;

(d) Bazo pyrimidin: pyrantel;

(e) Bazo imidazothiazol: levamisol;

(f) Tetrahydropyrimidin: praziquantel; va

(g) Thude trir giun khéc: xyclodien, ryania, clorsulon, metronidazol, va demiditraz.
Thubc diét nAm:

(1) Bazo benzimidazol: benomyl, carbendazim, fuberidazol, thiabendazol, thiophanat-

metyl, clofenazol, va debacarb;
(2) Bazo dicarboximit: clozolinat, iprodion, procymidon, va vinclozolin;

(3) Bazo diét nidm DMI: imazalil, oxpoconazol, pefurazoat, procloraz, triflumizol,
triforin, pyrifenox, fenarimol, nuarimol, azaconazol, bitertanol, bromuconazol,
cyproconazol, difenoconazol, diniconazol, epoxiconazol, fenbuconazol,
fluquinconazol, flusilazol, flutriafol, hexaconazol, imibenconazoic, ipconazol,
metconazol, myclobutanil, penconazol, propiconazol, prothioconazol, simeconazol,
tebuconazol, tetraconazol, triadimefon, triadimenol, triticonazol, etaconazol, va
fluconazol-cis; diclobutrazol, diniconazol-M, dodemorph axetat, fluconazol, imazalil-

sulfat, naftifin, uniconazol P, viniconazol, va voriconazol;

(4) Bazo phenyl amit: benalaxyl, benalaxyl-M, clozylacon, furalaxyl, metalaxyl,

metalaxyl-M, oxadixyl, va ofurac;

(5) Bazo amin: aldimorph, dodemorph, fenpropimorph, tridemorph, fenpropidin,

piperalin, va spiroxamin;
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(6) Bazo phosphorothiorat: EDDP, iprobenfos, va pyrazophos;
(7) Bazo dithiolan: isoprothiolan;

(8) Carboxamit: benodanil, boscalid, carboxin, fenfuran, flutolanil, furametpyr,
mepronil, oxycarboxin, penthiopyrad, thifluzamit, bixafen, isopyrazam, penflufen,

fluxapyroxad, sedaxan, va fluopyram;
(9) Bazo hydroxy-(2-amino)pyrimidin: bupirimat, dimethirimol, va ethirimol;

(10) Bazo diét ndm AP (anilinopyrimidin): cyprodinil, mepanipyrim, pyrimethanil, va

andoprim;
(11) Bazo N-phenyl cacbamat: diethofencarb;

(12) Bazo diét nAm Qol (chét wre ché Qo): azoxystrobin, picoxystrobin, pyraclostrobin,
kresoxim-metyl, trifluoxystrobin, dimoxystrobin, metominostrobin, orysastrobin,
famoxadon,  fluoxastrobin,  fenamidon, va  metominofen; ametoctradin,
pyrametostrobin, pyraoxystrobin, pyribencarb; coumetoxystrobin, coumoxystrobin,

enestroburin, phenoxystrobin, va triclopyricarb;
(13) Bazo diét ndm PP (phenylpyrol): fenpiclonil va fludioxonil;
(14) Bazo quinolin: quinoxyfen;

(15) Bazo diét ndm AH (hydrocacbon thom): biphenyl, cloneb, dicloran, quintozen,

tecnazen, va clothalonil;

(16) Bazo MBI-R: ftalit, pyroquilon, va trixyclazol;

(17) Bazo MBI-D: carpropamid, diclocymet, va fenoxanil,
(18) Chét SBI: fenhexamid;

(19) Phenyl ure: pencycuron,

(20) Thubc diét ndm Qil (chét ttc ché Qi): cyazofamid, amisulbrom, va frumexyclox;

(21) Bazo benzamit: zoxamit va zarilamit;
(22) Bazo enopyranuron: blasticidin va mildiomyxin;
(23) Bazo hexopyranosyl: kasugamyxin va kasugamyxin hydroclorua;

(24) Bazo glucopyranosyl: streptomyxin va validamyxin;
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(25) Xyanoaxetamit: xymoxanil;
(26) Cacbamat: iodocarb, propamocarb, prothiocarb, va polycacbamat;

(27) Chét khoéng ghép cdp: binapacryl, dinocap, ferimzon, fluazinam, va

meptyldinocap;

(28) Hop chét thiéc hitu co: triphenyl thiéc axetat, triphenyl thiéc clorua, va triphenyl
thiée hydroxit;

(29) Phosphat este: axit phosphorous, tolclofos metyl, fosetyl, va adifenphos;
(30) Phtalamic axit bazo: techlofthalam;

(31) Bazo benzotriazin: triazoxit;

(32) Bazo benzen sulfonamit: flusulfamit;

(33) Pyridazinon: diclomezin;

(34) Bazo diét ndm CAA (amit cla axit carboxylic): dimethomorph, flumorph,

benthiavalicarb-isopropyl, iprovalicarb, mandipropamid, va valifenalat;

(35) Tetraxyclin: oxytetraxyclin;

(36) Bazo thiocacbamat: methasulfocarb;

(37) Chét cam tng tinh khéng: acibenzolar-S-metyl, probenazol, thiazinyl, va isotianil;

(38) Céac hop chét khac: etridiazol, polyoxin, polyoxorim, axit oxolinic, hydroxy
isoxazol, octhilinon, silthiofam, diflumetrim, ethaboxam, cyflufenamid, proquinazid,
metrafenon, fluopicolit, hdn hop Bordeaux, dong naphtalat, dong oxit, oxy dong
clorua, dong sulfat, mancopper, ddng (1) bis(8-quinolinolato), ddéng (I) hydroxit,
ddng hitu co, luu huynh, canxi polysulfua, ferbam, manzeb, manebu, metiram,
propineb, thiuram, zineb, ziram, captan, captafol, folpet, diclofluanid, tolylfluanid,
dodin, guazatin, iminoctadin, iminoctadin axetat, iminoctadin alkylbenzensulfonat,
anilazin, dithianon, dazomet, chinomethionat, cyprofuram, va floimit; isofetamido,
tolprocarb, fenpyrazamin, pyriofenon, va tebuflogllin; flo folpet, propamidin;
benthiazol, bethoxazin, capsaicin, cufraneb, mancozeb, diclophen, diphenylamin,
flumetover, floimit, flutianil, fosetyl-nhom, fosetyl-canxi, fosetyl-natri, irumamyxin,
metyl isothioxyanat (MITC), natamycin, nitrothal-isopropyl, propamocarb-fosetylat,

pyrimorph, pyrolnitrin, tolnifanit, va trichlamit;
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Chét diéu hoa tang truéng thuc vat

Axit absxisic, axit indolebutyric, uniconazol, ethchlozat, ethephon, cloxyfonac,
clormequat, phan chiét tao chlorella, canxi peroxit, xyanamit, diclorprop, gibberellin,
daminozit, reou dexyl, trinexapac-etyl, mepiquat clorua, paclobutrazol, sip parafin,
pyraflufen etyl, flurprimidol, prohydrojasmon, mudi prohexadion  canxi,
benzylaminopurin, pendimethalin, forclorfenuron, maleic hydrazit kali, 1-
naphtylaxetamit, 4-CPA, MCPB, cholin, butralin, 1-metylxyclopropen, aviglyxin

hydroclorua, va cyprosulfamit.

Dang lidu cla ché phdm hoéa nong theo sang ché khong bi gi6i han cu thé, va vi
du cua chung bao gbm bot, bot thAm uét dugc, hat phan tén trong nudc, huyén phu, va

vién nén, va dich c¢6 dic huyén phu 1a dic biét thich hop dé lam chét phu hat.

Vi du v& thanh phan phu trg c6 trong ché phdm héa ndng theo sang ché bao
gém chét hoat dong bé mat, chit mo rong, chét hd trg cung cd tac dung, chét chéng

oxy hoa, chét hép thu tia cuc tim, va chét 1am 6n dinh.

Chét hoat dong bé mit co trong sdng ché ¢6 thé dugc chon phu thudc vao dang
lidu va st dung dich, va vi du cu thé cua chung bao gém: chét hoat dong bé mit khong
ion nhu alkyl phenyl ete ma polyoxyetylen dugc bd sung vao d6, alkyl ete ma
polyoxyetylen dugc bd sung vao dé, este axit béo bac cao ma polyoxyetylen dugc bd
sung vao do, axit este béo sorbitan bic cao ma polyoxyetylen dugc bd sung vao d6, va
polyoxyetylen glycol tristyryl phenyl ete; chit ngung formaldehyt nhu mudi este clia
sulfuric cta alkyl phenyl ete ma polyoxyetylen dugc bd sung vao d6, alkyl benzen
sulfonat, mudi este cua axit sulfuric cia ‘ruc_)ru bac cao, alkyl naphtalen sulfonat,
polycarboxylat, lignin sulfonat, va alkyl naphtaien sulfonat; va copolyme isobutylen

maleic anhydrit.

Chat m& rong c6 trong sang ché ¢o6 thé duoc chon phu thudc vao dang lidu va
stt dung dich, va vi du cta chung bao gdm: dung moi, nhu, nude, glyxerin, etylen
glycol, propylen glycol, dimetyl sulfoxit, dimetylaxetamit, N-metylpyrolidon, v-
butyrolacton, ruou, hydrocacbon béo, va hydrocacbon thom; chit 1am dic, chit 6n
dinh, va chét gin két, nhu, polyvinyl pyrolidon, ruou polyvinyl, polyvinyl axetat,
polyetylen glycol, carboxymetyl xenluloza, hydroxypropyl xenluloza, gdm arabic,

gdm xanthan, gelatin, casein, pectin, va natri alginat; chat mang ran, nhu, da tan, dat
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sét, bentonit, sét kaolinit, montmorillonit, pyrophyllit, dAt sét axit, diatomit, vermiculit,
apatit, thach cao, mica, cét silic dioxit, canxi cacbonat, va bot khoang nhu bt da bot;
cacbon trang (silica vo dinh hinh), va san pham téng hop nhu titan dioxit; xenluloza
tinh thé, tinh bdt, bot ¢ ngudn gbe thuc vat nhu bot gd, gd xdp, va hat ca phé; hop
chét polyme nhu polyvinyl clorua va nhua diu mé; va nudc cac thanh phan hoa tan,
nhu, amoni sulfat, amoni nitrat, amoni clorua, kali phosphat, kali clorua, ure, va

duong.

Phuong phép tao ra ché phdm héa ndng theo sang ché khong bi gidi han cu thé.
Vi du cua ching bao gdm phuong phap trong do dong tinh thé theo sang ché duoc tao
ra & dang nhu ban d4u, hodc sau khi tron v6i thanh phan phu trg khi can; phuong phap
trong d6 dong tinh thé theo sang ché duoc tao ché phdm sau khi dugc tach va sau do
tron v6i thanh phan phu trg; va phuong phép trong do thanh phan c6 hoat tinh diét con
tring gdc diamit va thanh phén c6 hoat tinh diét con trung gbc neonicotinoit tao ra
ddng tinh thé duoc tron voi thanh ph?m phu trg, hdn hgp duge gia nhiét dé tao thanh
ddng tinh thé, thanh phén phu trg dugc bd sung thém vao dbng tinh thé, khi cin, va
sau d6 hén hop duoc tao thanh ché phim.

Vi du vé viéc st dung theo muc dich cta ché phém hoéa nong theo sang ché bao
gbm st dung cho nong nghiép va lam vuon, va sit dung cho viéc lam vuon nha. Tét
hon néu viée st dung héa nong 1a sit dung dé diét con trung, va vi du cu thé vé st
dung dé diét con tring bao gdm st dung trong ndng nghiép va s dung trong lam
vuon, st dung trong viéc 1am vuon nha va st dung trong ViécAkiém soat con trung gay
hai vé sinh, con tring gy hai gd, mdi, va cac vat ky sinh ngoai hodc ky sinh trong &

dOng vat.

Phuong phéap Uing dung ché pham hoa nong theo sang ché khong bi giéi han cu
thé, mién 12 dang liéu dugc st dung c6 thé dugc ap dung cho phuong phép stir dung. Vi
du cu thé cta ching bao gdm tng dung 1én 14; xtr ly vét liéu nhan gidng nhu hat, khoai
tay giéng, va cu, bang cach thuc hién phun, pht bui, phan tan, nhung, hodc phuong
phép tuong tyu; tiém than cdy; xur ly dét hodc vat mang nudi trdng bang cach thuc hién
phan tan bé mat, tron, twdi nude, xur Iy hd trdng hodc phuong phap twong tu; va tmg

dung Ién bé mit nudc cla rudng lda.

Ché phdm héa ndng theo sang ché tbt hon néu duoc st dung 1am chét xtr 1y hat.
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Chét xir 1y hat t5t hon néu 13 ché pham co dic lo ling trong nudc. Ché phim cb dic lo
ling trong nudc t5t hon néu c6 thé thu dugce theo phwong phép (ii) bang céach tao
huyén phu thanh phén c6 hoat tinh diét con tring gbc diamit va thanh phan c6 hoat
tinh di€t con trung géc neonicotinoit, va thanh phén phu tro, khi can, trong nugc dé thu

duge huyén phi, va sau d6 gia nhiét va khudy huyén phii nay.

Vi du vé phuong phép xu ly hat bao gdém phuong phap trong d6 hat dugce phi
bang ché phdm héa nong (chit xir 1y hat) theo sang ché. Vi du cu thé cta ching bao
gdm phuong phédp trong do ché phdm hoa ndng theo sang ché dugc hoa tan hodc phan
tan trong dung dich dinh (dung dich thu dugc bang cach hoa tan polyme tan trong
nude nhu PYA (polyvinyl alcohol) hodc CMC (carboxymetyl xenluloza) vao nude dé
cai thién tinh dinh khi hat dugc xt ly, voi thudc nhudm hozc mdt chét khac dung lam
chét danh diu xt ly chét), dung dich hoic huyén phu thu dugc dugce tron v6i hat cia
cdy trong, va sau d6 lam khd hén hop dé thu dugc hat trén d6 chit bam dinh dong déu.
Trong trudong hop hat thu duge dugc gieo vao dét, chit dugc hip thu qua hat hodc qua
d& moc ra tir hat s& lan rdng hoan toan trén toan bg cay va céy trdng duoc bao vé khoi

cbn trung gay hai.
Vi du thwe hién sang ché
J day, sang ché s& dugc mo ta chi tiét hon nho tham khao cac vi du. Tuy nhién,
sang ché khong bi gi6i han & do.
Vidu 1

4,7 phan khéi lwong clia axetamiprid (duoc san xuét béi Nippon Soda Co., Ltd),
10 phan khdi lugng cua xyantraniliprol (dugc san xuét bdi Du Pont Kabushiki Kaisha)
(ty 1& mol cia xyantraniliprol véi axetamiprid = xép xi 1), va 7,91 phan khéi luong
axeton dugc cho vao binh hinh qua ca tim, va sau do6 khudy. Hon hop duge dé trong 1
ngay & nhiét do trong phong. Sau dd, chung cAt axeton bing thiét bi bay hoi & 50°C dé
thu dwoc san phim rén.

bo DSC san ph'?lm ran (dung cu do: DSC 220 dugc san xut boi Seiko
Instruments Inc., dung cu do gidng nhu vy duge st dung trong phan dudi day). Két
qué dugce thé hién trén FIG. 1. Nhiét d0 nong chay (xép xi 178°C) dugc phat hién khac

v6i nhiét d6 nong chay cia axetamiprid va xyantraniliprol (FIG. 1). Nhiét d6 nong
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chay cua axetamiprid xép xi 98°C va nhiét do nong chay cia xyantraniliprol 1a 217°C.

Truc doc (bén trai) ctia duong cong DSC 1a nhiét luong va truc ngang la nhiét do.

Nhiéu xa bot tia X (XRD) clia san phim rén, axetamiprid, va xyantraniliprol
dugc do, va céc két qua cua ching duoc thé hién trén cac FIG. 3 dén 5. Truc doc 1a
cudong d6 va truc ngang la goc nhidu xa. C6 thé thdy ring san phim rin c6 ciu trac

tinh thé khac véi cau tric cla axetamiprid va xyantraniliprol.

Do d6, dugc cho ring san phim ran duge tao ra trong vi du 1 1a dong tinh thé

trong d6 axetamiprid va xyantraniliprol c6 mit & ty 1& mol xap xi 1:1.
Vi du so sanh 1

4,7 phan khéi lugng cia axetamiprid va 10 phan khéi lwong clia xyantraniliprol
duoc tron kho dé thu duoe hén hop. Hdn hop duge do DSC va két qua cta ching duge
thé hién trén FIG. 2. Hn hop gém axetamiprid va xyantraniliprol bét ddu néng chiy &
xép xi 94°C va thé hién dic tinh khac véi ddc tinh cla ddng tinh thé.

Vidu?2

10 phan khdi lugng axetamiprid, 21 phin khdi lugng xyantraniliprol, 1,0 phan
khéi luong natri dialkylsulfosuxinat, 4 phan khéi luong polyoxyetylen glycol tristyryl
phenyl ete, 0,8 phan khéi lugng natri lignin sulfonat, 0,55 phan khéi lugng chét bao
quan va chét chéng tao bot, va 62,7 phﬁn khdi luong nude dugce tron 14n, hdén hop
duoc gia nhiét & 60°C trong 30 phut trong khi khudy hén hop, va sau d6 san pham thu
dugc dugc lam mat dén nhiét do trong phong. Sau do, sin phim thu dugc duge phun
w6t dé thu dugc ché pham huyén phit c6 dic A (ché phim c¢b dic lo ling trong nudc).
Ché phém huyén phu ¢d dac A thu duge dugc loc mot phﬁn, va rira bing nudc dé thu
duoc tinh thé. Tinh thé thu duoc dugc do DSC va XRD dé x4c nhén ring phé cua tinh

thé thu duoc la gibng vé6i phé cua dong tinh thé thu dugc trong Vi du 1.
Vidu3

Ché phim huyén phi ¢6 dic A thu dugc trong Vi du 2 dugce pha lodng 4000 lan
bing nudc dé thu duoc chat xtir 1y (lwong thanh phin hoat tinh cta axetamiprid:
25ppm, luong thanh phan hoat tinh ctia xyantraniliprol: 50 ppm).

Cit céc 14 phia trén cua dua chudt trong khi van gift lai nhitng chiéc 14 that dau

tién cua chung, va lugng du cua chét xir Iy dugc phun trén 14 d6 bang binh phun deo
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vai. Rabiden 3S pha loang 5000 lan dugc st dung lam chit lan rong. Sau khi sb ngay
dinh truéc da troi qua, ba con rép hai bong trudng thanh dugc tha vao mdi binh. S 4u
trung rép hai bong dugc dém nam ngdy sau khi tha rép hai bong trudng thanh. Phun
md3i chat 1én 6 binh, chia cic binh thanh hai nhém mdi nhém gdm 3 binh, va trao dbi
cac nhom & mdi 14n tha con trung dé thuc hién viéc tha con trung ¢6 chu ky ngén. Céc

két qua dugc néu trong Bang 1.
Vi du so sanh 2 - Vi du so sanh 4

M3di thi nghiém dugc thuc hién theo céch giéng Vi du 3, ngoai trr chit SP
MOSPILAN (nhan hiéu di ding ky) dugc pha lodng véi nuéc (lwgng thanh phan hoat
tinh acetamiprid: 25 ppm), chit SC VERIMARK (nhin hiéu da dang ky) dugc pha
lodng v&i nude (lugng thanh phén hoat tinh xyantraniliprol: 50 ppm), hodc chét hdn
hop trong binh gdbm MOSPILAN (nhén hiéu da ddng ky) va VERIMARK (nhén hi¢u
da dang ky) (lugng thanh phan hoat tinh axetamiprid: 25 ppm, luong thanh phén hoat
tinh xyantraniliprol: 50 ppm) dugc st dung lam chét xtr Iy. Céc két qua duoc néu trong

bang 1.
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Nhu rd rang tir bang 1, hiéu qua con lai cia ché pham huyén phu c6 dic A chta
ddng tinh thé gdbm axetamiprid va xyantraniliprol trdi hon higu qua cua cac chét don 1&
MOSPILAN va VERIMARK, va chét hdn hop trong binh trong d6 khong tao thanh
tinh thé, ndng do thanh phan hoat tinh cta chiing 1a gidng véi clia ché phdm huyén phu
¢ dic A, va tinh vuot trdi vé hidu qua thé hién béi viée tao ra ddng tinh thé dugc xéc

nhan.
Vidu4

1kg hat cai diu va 40g ché pham huyén phti ¢ dic A dugc chuén bi trong Vi
du 2 duoc cho vao ti nhya (tai trong subt duoc 1am tir mang polyetylen), dugc tron dé
lam cho ché phdm huyén phu c6 ddc A bam dinh ddng déu vao bé mit hat, va sau do
séy kho san phém thu dugc dé thu dugc hat trong d6 3,9 ga.i axetamiprid/kg hat va 8,2
ga.i xyantraniliprol/kg hat bam dinh ddng déu vao bé mit hat. Cho dat sét do da ray
1én binh poly 9cm (binh lam bang polyvinyl clorua) va 4 hat cai dau dugc gieo vao do.
Sau khi tit ca cac hat nay mam, chi giit lai 3 cay gidng. Sau khi s6 ngay dinh truéc da
troi qua, ba con rép ¢ cdy dao xanh truéng thanh dugc tha vao mdi binh. Trong trudong
hop khi 14 ctia cdy con ting 1én, khodng 1,5 14 tir dinh cia cay con van con va cac la
thdp hon dugc cit dé d& kiém tra va quan ly, va cac binh trong dé con trung dugc tha
dugc phu ludi thoat nudce d8 ngan sy trén thoat ctia con trung va sy tdn cong cla ké
thu ty nhién. S6 4u trung rép & cdy dao xanh dugc dém 5 dén 6 ngay sau khi tha con

tring. Cac két qua dugc néu trong bang 2.
Vi du so sanh 5 - Vi du so sanh 7

Mai thi nghiém dugc thyc hién theo cach giéng Vi du 4, ngoai trt MOSPILAN
(nhan hiéu da dang ky) SP, VERIMARK (nhéan hi¢u da dang ky) SC, hodc binh hén
hop cia MOSPILAN (nhén hiéu da ding ky) va VERIMARK (nhén hiéu da dang ky)
dugc st dung thay cho ché pham huyén phu c6 dic A, va hat cai dau trong d6 luong
bam dinh cta axetamiprid 12 4,0 ga.i/Kg hat, luong bam dinh cla xyantraniliprol la 8,0
ga.i/Kg hat, hodc lugng bam dinh twong tng cua axetamiprid va xyantraniliprol ddc
lap 1a 3,9 ga.i/Kg hat va 8,0 ga.i/Kg hat, dugc st dung. Cac két qua dugc néu trong
bang 2.
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Nhu thdy rd trong bang 2, trong trudng hop hat duogc xt ly bing ché phim
huyén phu ¢6 dic A chta ddng tinh thé duogc st dung, hiéu qua cao dbi voi rép o cay
dao xanh dugc xac nhan ngay ca khi con tring duge tha 35 ngay sau khi gieo hat, hi€u
qua nay 1a vuot t6i so v6i MOSPILAN SP, VERIMARK SC, hoéc hdn hop trong binh
gébm MOSPILAN SP va VERIMARK SC (v6 dinh hinh).

Vidu5

1kg hat ng6 va 7g ché phdm huyén phu c6 dic A duge chuén bi trong Vi du 2
dugc cho vao tii nhya, dugce tron 13n dé tao ché phém huyén phu ¢6 dic A bam dinh
ddng déu vao bé mit hat, va sau d6 san pham thu duoc sdy kho dé thu dugc hat trong
d6 0,6 ga.i axetamiprid/kg hat va 1,4 ga.i xyantraniliprol/kg hat bam dinh dong déu

vao bé mat hat.

Theo céach tuong ty, 1kg hat ngd va 21g ché phdm huyén phu c6 dic A duge
chuén bi trong Vi du 2 dugc cho vao ti nhya, dugc tron 13n d& 1am cho ché phém
huyén phu c6 dic A bam dinh ddng déu vao bé mit hat va sau do sdy kho san pham
thu dugc dé thu dugc hat trong d6 1,9 ga.i axetamipridkg hat va 4,0 ga.i
xyantraniliprol/kg hat bam dinh ddng d&u vao bé mit hat.

Dat miéng len bong va gidy loc vao cbc anh dao (cbe 1am bang nhya trong sudt)
¢6 miéng rong 90mm, va rét 20ml nudc may vao trong d6. 5 hat ngd dugc gieo vao '
trong do, dat néﬁ day 1én cdc, va sau d6 dé yén cc trong phong c6 kiém soat nhiét dd
(& 25°C). Sau khi sd ngay dinh trude da troi qua, dém sb hat nay mam, va ty 1¢ ndy
mam trung binh (%) dugc tinh toan. D dai cua mam va r& cta hat 3 ndy mam 5 ngay
sau khi gieo duoc do, va tinh toan gi tri trung binh cta chiing. Cac két qua dugc néu
trong bang 3.

Vi du so sanh 8

Thi nghiém dugc thuc hién theo cach twong tu v6i cach ¢ Vi du 5, ngoai tru
lkg hat ngd dugce xu ly biang MOSPILAN (nhan hiéu dd dang ky) SP & lugng 0,7
ga.i/kg hat hoac 2,1 ga.i/kg hat thay cho ché pham huyén phu ¢ dic A va hat ¢6 lugng
bam dinh 13 0,6 ga.i/kg hat hodc 1,9 ga.i/kg hat dugc sir dung. Cac két qua dugc néu
trong bang 3.
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Nhu 16 rang tr bang 3, khong ¢6 tdc dung nao dugc xac nhén dbi véi su nay
mAm va phat trién sém cua hat trén d6 ddng tinh thé dugc bam dinh (hat dugc xtt 1y
bing ché pham huyén phu ¢6 dic A), va duge xdc nhan rang ty 18 nay mam, d6 dai cua
mam va do dai cta ré cia ching la giéng v6i hat khong dugce xu ly. Nguoc lai, viée
giam ty 1€ nay mam va phat trién kém cta hat duge xir ly bang MOSPILAN SP dugc
xac nhan. Do do, o rang 1a cic ton thuong héa hoc ¢o thé dugc giam nho tao ra dong

tinh thé.
Kha ning tng dung trong cong nghi€p

Pdng tinh thé véi didu kién 12 thé hién tac dung diét con trang tuyét voi trong
khoang thoi gian dai trong khi giam thuong tdn hoa hoc trén cac loai thyc vat hiru ich.

Phuong phap dé san xuét cong nghiép ddng tinh thd ciing dugc dé xuét.

-35-



33063

YEU CAU BAO HQ
1. Bdng tinh thé gdm thanh phan c6 hoat tinh diét con tring gbc diamit va thanh phan
¢6 hoat tinh diét cén tring gbc neonicotinoit, trong do:
thanh phan c6 hoat tinh diét con tring gdc diamit 13 xyantranilinprol, clorantraniliprol,
hodc xyclaniliprol, va
thanh phan c6 hoat tinh diét con tring gdc neonicotinoit 1a axetamiprid.
2. Dong tinh thé theo diém 1, trong d6 ty 1& mol cua thanh phan c6 hoat tinh diét con
trung gbc diamit v6i thanh phén c6 hoat tinh diét con tring gdc neonicotinoit nam

trong khoang tir 0,3 dén 3.

3. Phuong phép tao ra ddng tinh thé theo diém 1 hoic 2, phuong phéap nay bao gdm
budc: tao huyén phu thanh phan c6 hoat tinh di€t con trung gdc diamit va thanh phan
¢6 hoat tinh diét con tring gdc neonicotinoit trong dung moi d8 thu dugc huyén phu;

va gia nhiét va khudy huyén pht nay.

4. Phuong phép tao ra déng tinh thé theo diérﬁ 3, trong d6 nhiét d gia nhiét 1a cao hon

hodc bang 40°C nhung thap hon hozc bang nhiét do sdi ciia dung moi.

5. Phuong phép tao ra ddng tinh thé theo diém 4, trong d6 nhiét do gia nhiét 1a cao hon

hodc bing 60°C nhung thip hon hodc bang nhiét do soi cia dung mdi.

6. Phuong phép tao ra ddng tinh thé theo diém bét ky trong céc diém tir 3 dén 5, trong

d6 dung moi la nude.
7. Ché phdm hoéa nong chira ddng tinh thé theo diém 1 hoic 2.

8. Ché phdm hoéa nong theo diém 7, trong d6 ché phdm hoa nong l1a thubc diét con

trung.
9. Chat xir Iy hat chtra ddng tinh thé theo diém 1 hoic 2.

10. Chét xtt Iy hat theo diém 9, trong d6 chét xir Iy hat 1a ché pham c6 dic lo limg

trong nudc.

11. Phuong phéap xt Iy hat, phuong phdp nay bao gdm budc: phu hat bang ché pham

héa nong chira ddng tinh thé theo diém 1 hodc 2.
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Fig. 1
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Fig.2

utw/pu 0saa

00 vl
00 ‘91
0081
0002
00 ‘22
00 ‘42
00°92
00 ‘82
00 0€
00 ‘Z¢
00 ‘v¢
00 ‘9¢
00 ‘8¢
00 ‘o
00 ‘Z¥
00 ¥v

0091

D, 9P 12IYN

0022
» ¥

0002
i

07081
H

T

o‘ort oozl
T ]

0001
T

i
t
1

2

008 009 0oy
]

T T

WOy 0
1206 ‘¢6

|

000 ‘L~
000 ‘9~
000 ‘6~
000 ¥~
000 ‘¢-
000 ‘2~
000 ‘1-
000 0

0001

LN

-38-



33063

Fig. 3
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Fig. 4
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Fig. 5
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