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R2 0
CH
7 N : 3 I
N\N I H CH, (I)
/ R"  HsC
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Linh vwe k§ thuit dwee dé cip

Sang ché dé& cap dén ché phém kiém soat bénh thuc vat va

phuong phap kiém soat bénh thuc vat st dung ché phim nay.
Tinh trang ky thuat cia sang ché

Ché phdm kiém soat bénh thuc vat va phuong phap kiém soat
bénh thuc vat st dung ché phém nay da duoc biét dén (vi dy, Cong

bd don quéc té WO 86/02641 va WO 92/12970).
Ban chit k§ thuét cia sang ché

Muc dich cua sang ché la dé xuat ché pham cdé tac dung kiém

soat tuyét voi bénh thuc vat.

Tac gia sang ché d3 nghién ctru tim ra ché phim c6 tic dung
kiém so4t tuyét voi bénh thyc vat va dd phat hién ra réng ché phém
chtra hop chit carboxamit cé céng thiac (I) dugc méd ta dusi day
trong dé ca dang quang hoat R va dang quang hoat S cua hop chét
carboxamit déu c6 mat & ty 1& ddng phan ddi anh quy dinh c6 téac
dung kiém soat tuyét voi vai bénh thuc vat, din dén hoan thién

sang ché.
D6 1a, sang ché nhu dugc mo td dudi day.

[1] Ché phém kiém soat bénh thuc vat ch@ta hop chét

carboxamit c6 cong thtc (I):

R2 o
CH
74 N 3 I
/ R?
Hid HaC
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trong do:
R' 13 hydro hodc metyl,
R? 13 metyl, diflometyl hodc triflometyl,

va ty 186 ddng phan dbi anh dang R/dang S cua hop chat
carboxamit ndm trong khoang tir 90/10 d¢én 10000/1.

[2] Ché phdm kiém soat bénh thuc vat theo diém [1], trong
d6 ty 16 déng phan dbi anh dang R/dang S ciia hop chét carboxamit
14 ndm trong khoang tir 95/5 dén 10000/1.

[3] Ché pham kiém soat bénh thuc vit theo diém [1], trong
d6 ty 16 déng phan dbi anh dang R/dang S cua hop chit carboxamit
12 ndm trong khoang tir 98/1 dén 1000/1.

[4] Ché phém kiém soat bénh thyc vat theo diém bat ky trong
sé cac diém tir [1] dén [3], trong d6 R' 1a metyl va R* 13 metyl
trong cong thuc (I).

[5] Ché phidm kiém soét bénh thuc vat theo diém bat ky trong
sé cac didm tu [1] dén [4], trong d6 R' 13 hydro va R® 1a
diflometyl trong cong thirc (1).

[6] Ché phdm kiém soat bénh thuc vat theo diém bat ky trong
sé cac diém tu [1] dén [4], trong d6 R' 13 hydro va R® la
triflometyl trong cong thuc (I).

[7] Phuong phap kiém soat bénh thuc vat bao gdm budc xir ly
thuc vat hodc dit noi ma thuc vat moc lén véi mot lugng c6 hidu
qué ctia ché phdm kiém sodt bénh thyc vat theo diém bat ky trong
s cac diém tur [1] dén [6].

[8] Hop chit carboxamit ¢6 cong thue (I):



21938

R? 0
CH
% N 3 I
N\N | H CHa ()
/ R’
w HaC
trong do:

R' 13 hydro hodc metyl,
R? 1a metyl, diflometyl hodc triflometyl,
va ty 16 ddng phan db6i anh dang R/dang S cua hop chét

carboxamit ndm trong khoang tir 90/10 dén 10000/1.

[9] Hop chét carboxamit theo diém [8] c¢6 cong thirc (I-R):

R? 0
CH
74 N 3 I-R
N H CHs (IR)
N ; HC™Z
/ R q
HsC

[10] Hop chéit carboxamit theo diém [9], trong d6 hop chét
carboxamit v& ban chéit 1a dong phdn R tinh khiét cia cdu hinh
tuyét déi.

[11] Hop chét carboxamit theo diém [9], trong d6 R' 14 metyl
va R? 14 metyl.

[12] Hop chét carboxamit theo diém [9], trong d6 R' 1a hydro
va R* 1a diflometyl.

[13] Hop chét carboxamit theo diém [9], trong d6 R' 14 hydro
va R? 13 triflometyl.

Trong sang ché, "ty 1& déng phan d6i anh dang R/dang S cua
hop chéit carboxamit nim trong khoang tir 90/10 dén 10000/1"

-4-
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nghia 1a hop chét carboxamit cia ddng phan gidu R chira 90% hoic

nhiéu hon d¢én 10000/1 ddng phan R can c& vao hdn hop RS.
M6 ta chi tiét siang ché

Ché phém kiém soéat bénh thuc vat cua sang ché (sau day, co
thé dugc goi 1a ché phdm theo sang ché) 13 ché pham kiém soat

bénh thuc vat chta hop chit carboxamit cé cdng thirc (I):

R? o
CH
74 N 3 I
N\ifJ\H CHs (1)
/ R’
Hid HsC

b

trong d6 R' va R* 1a ¢6 nghia twong tu nhu dugc md ta & trén,

va ty 1é ddng phan ddi anh ctia dang R ¢6 cong thirc (I-R):
R? O
CH
7 N : I-R
N\)IH\H CHs (IR)
N . HC™Z
/ R q
H4C

trong d6 R' va R* 14 ¢6 nghia twong tu nhu dugc md ta & trén

v6i dang S ¢6 cong thuc (I-S):

R? O
CH
4 N ’ I-S
N\)ka - CHs (1-5)
N . HC™
/ R 4
HaC

trong d¢6 R' va R* 14 ¢6 nghia twong ty nhu dugec md ta & trén,

9
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can cu vao cacbon bat doi xing trong ché phadm carboxamit, nam

trong khoang tir 90/10 dén 10000/1 (= dang R/dang S).

Hop chéit carboxamit ¢c6 ¢céng thirc (I):

R2 0O
CH
% N 3 I
/ R?
HiC H,C

b

trong d6 R' va R? 13 ¢6 nghia twong tu nhu dwgc mb ta & trén,

va ty 16 ddng phan db6i anh dang R/dang S nim trong khoang tir
90/10 dén 10000/1 (sau day, c¢6 thé dugc goi 1a ché phim
carboxamit) sit dung trong sing ché thu dwoc, vi du, bing cac

phuong phap san xuét dudi day.
Phuong phap san xuét 1

Ché phldm carboxamit c6 thé dugc tao ra bdi phan tng cia
hop chét (II) va hop chét (III) trong d6 ty 1& déng phan ddi anh
dang R/dang S ndm trong khoang tir 90/10 dén 10000/1 v&i su cé

mat cua tdc nhan khir nudc ngung tu.

R? 0 R2 o}
CH
N O+ kN s~ 7 I A i
\ N CHs \ * CHj;
A Y HaC
HsC HaC

HaC

(I1) (III) (I*)

o

trong d6 R' va R? 13 ¢6 nghia twong ty nhu dugc mo ta & trén. Ty
16 ddng phan dbi anh cin ctt vao cacbon bit ddi xung dugc thé
hién béi * ndm trong khoang tir 90/10 dén 10000/1 (= dang R/dang
S).

Phan tng thudong dugc thuc hién vdi sy c6 mat cia dung maoi.
_6-
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Céc vi du cia dung moéi dugc st dung trong phan Uung bao
gdm céc ete nhu tetrahydrofuran (sau diy, cé thé dwoc goi 1a
THF), ete etylen glycol dimetyl, va ete tert-butyl metyl (sau day,
c6 thé dugc goi 1a MTBE); cac hydrocacbon no nhu hexan, heptan,
va octan; cac hydrocacbon thom nhu toluen, va xylen; céc
hydrocacbon halogen hod nhu clorobenzen; cédc este nhu butyl
axetat, va etyl axetat; cac nitril nhu axetonitril; cdc amit axit nhu
N, N-dimetylformamit; cac sulfoxit nhu dimetyl sulfoxit; cac hop

chit thom chta nito nhu pyridin; va cidc hdn hop clia né.

Té4c nhan khir nuéc ngung tu dugc st dung trong phan Ung
bao gdm cac cacbodiimid nhu 1-etyl-3-(3-
dimetylaminopropyl)carbodiimit hydroclorit, va 1,3-
dicyclohexylcarbodiimit; va (benzotriazol-1-
yloxy)tris(dimetylamino)phosphoni hexafluorophosphat va tuong

tu,

Hop chit (III) 1a dugc st dung véi ty 1€ thong thuong nim
trong khoang tir 0,5 d¢én 3mol va tdc nhan khtr nudc ngung tu dugc
st dung véi ty 1€ thong thuong ndm trong khoang tir 1 dén 5Smol,

dbi v6i 1mol caa hop chat (II).

Nhiét d6 phan ing cua phan ung thuong nim trong khoang tir
-20°C dén 140°C, va thoi gian phan Ung cua né thuong nim trong

khoang tir 1 dén 24 gio.

Sau khi hoan thanh phan Ung, khi chét rin duogc ling sau khi
bd sung nuéc vao hdn hop phan ung, ché phim carboxamit c6 thé
dwgc tach ra bang cach loc, va khi chét rén khéng con ling, hop
chit carboxamit cé thé duoc tach ra béng cach thuc hién cac qua
trinh x& 1y tiép theo nhu phwong phép trich ly hdn hop phan tng

véi dung méi hitu co, lam khé 16p hitu co va cd dic. Ché pham

-7-
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carboxamit tach ra ciing c6 thé duoc tinh ché thém bing phwong

phép séc ky, két tinh va cac phuong phép cé tac dung tuong tu.
Phuong phap san xuét 2

Ché phdm carboxamit ciing c6 thé dugc tao ra bsi phan tng
cia hop chit (IV) va hop chit (III) trong d6 ty 1é ddng phan dbi
anh dang R/dang S nim trong khoang tir 90/10 dén 10000/1 v&i su

c6 mat cua bazo.

R2 0 R2 0
/ CH CHs
(0 Y
N 1 N CH, \N * CH3
/ R 1
HsC HsC H3C/ R HsC

(IV) (1IT) (I*)

b

trong d6 R' va R? 13 ¢6 nghia twong ty nhu dugc md ta & trén. Ty
16 ddng phan d6i anh cin cit vao cacbon bt d6i xtng dwgc thé
hién bdi * ndm trong khoang tir 90/10 d¢én 10000/1 (= dang R/dang
S).

Phan Ung thuong dugc thyc hién vdi sy c6 mat cia dung moi.

Cac vi du cua dung méi dugc su dung trong phdn ung bao
gdm céc ete nhu THF, ete etylen glycol dimetyl, va MTBE; cac
hydrocacbon no nhu hexan, heptan, va octan; céc hydrocacbon
thom nhu toluen, va xylen; cac hydrocacbon halogen hoa nhu
clorobenzen; cdc este nhu butyl axetat, va etyl axetat; céc nitril

nhu axetonitril; va cac hon hgp cua no.

Bazo dugc st dung trong phan ung bao gdm cac cacbonat
kim loai kiém nhu cacbonat natri, va cacbonat kali; cdc amin béc
ba nhu trietylamin, va diisopropyletylamin; cac hop chit thom
chra nito nhu pyridin, va 4-dimetylaminopyridin; v.v.. Hop chét

(IIT) duoc st dung voi ty 1¢ thong thuong la nim trong khoang tir

-8-
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0,5 dén 3mol va bazo dugc s dung véi ty 1€ thong thuong nim

trong khoang tir 1 dén 5mol, déi v4i 1mol ctia hop chat (IV).

Nhiét d6 phan &ng ctia phan tng thudng nim trong khoang tir
-20°C dén 100°C, va thoi gian phan Gng cia né thuong nim trong

khoang tir 0,1 dén 24 gio.

Sau khi hoan thanh phéan ung, khi chat rdn duoc léing sau khi
bd sung nudc vao hdn hop phan tng, ché phdm carboxamit c6 thé
dugc tach ra bang cach loc, va khi chit rdn khong con ling, ché
phém carboxamit ¢ thé duoc tach ra béng cach thuc hién cac qua
trinh x@& 1y tiép theo nhu phuwong phép trich ly hdn hgp phan ung
v6i dung méi hitu co, 1am khé 16p dung méi hitu co va ¢b dic. Ché
phdm carboxamit tich ra ciing c6 thé dugc tinh ché thém bing
phuong phap sic ky, két tinh va cdc phuong phap c6 tac dung

tuong tu.

Hop chét (III) trong d6 ty 18 ddng phan d6i anh dang R/dang
S nim trong khoang tir 90/10 dén 10000/1 nhu trung gian phan tng
6 thé thu duoc, vi du, bang cac phuong phap duési day.

Phuong phap (1): 4-amino-1,1,3-trimetylindan, trong d6 ty 1¢
ddng phan dbi anh dang R/dang S vi du nhu nim trong khoang tir
30/70 dén 80/20 1a dwgc cho phép dé tao thanh mubi ddng phan
khéng dbi anh st dung axit cacboxylic quang hoat, sau d6, tinh
thé, dugc tach, hon nira néu can thiét, su tai két tinh dugc thuc
hién, dé thu dwgc mudi dong phan khong dbi anh. Mudi ddng phén
khong déi anh téng hop dwgc phin huy béi bazo nhu natri
hydroxit, dé thu dugc hop chit (III) trong d6 ty 1& déng phéan ddi
anh dang R/dang S nim trong khoang tir 90/10 dén 10000/1.

Phuong phap (2): 4-amino-1,1,3-trimetylindan trong do ty 1€
ddng phan d6i anh dang R/dang S vi du nim trong khoang tir 30/70

dén 80/20, dwgc thyc hién dd phan giai quang hoc bang cach dung
-0-
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cot d& tach chit ddong phan quang hoc sir dung vat liéu quang hoat
14 ché phdm xuc tac, dé thu dugc hop chét (III) trong d6 ty 18 dong
phan d6i anh dang R/dang S nim trong khoang tir 90/10 dén
10000/1.

Cac vi du cua ché pham carboxamit nhu dudi day.

Hop chét carboxamit ¢céng thic (1) trong d6 ty 1& déng phan
dbi anh dang R/dang S ndm trong khoang tir 90/10 d¢én 10000/1;

Hop chét carboxamit céng thirc (1) trong d6 ty 18 ddng phan
dbi anh dang R/dang S ndm trong khoang tir 95/5 dén 10000/1;

Hop chét carboxamit céng thirc (1) trong d6 ty 1& ddng phén
d6i anh dang R/dang S nim trong khoang tir 98/1 dén 1000/1.

Céac vi du cua vat liéu quang hoat cia hgp chat carboxamit cé

cong thic (1) bao gdbm céac nguyén liéu duéi day
Hop chit carboxamit cong thirc (1-R) trong d6 R' 1a hydro;
Hop chit carboxamit cong thitrc (1-R) trong d6 R' 13 metyl;
Hop chit carboxamit cong thirc (1-R) trong dé6 R? 13 metyl;

Hop chit carboxamit céng thic (1-R) trong d6 R® 1a
diflometyl;

Hop chit carboxamit céng thuc (1-R) trong d6 R? 1a
triflometyl;

Hop chét carboxamit cong thic (1-R) trong d6 R' 13 metyl va
R? 13 metyl;

Hop chét carboxamit cong thirc (1-R) trong d6 R' 1a hydro va
R? 1a diflometyl;

Hop chét carboxamit cong thirc (1-R) trong d6 R'! 13 hydro va
R? 13 triflometyl.

-10-
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Ché phim theo sang ché 1a ché phdm, duoc bd sung céc tac
nhan nhu tdc nhan ngung két, tic nhan phan tan, tac nhin c¢d dinh
va tac nhan twong tu, va hén hop duogc tao thanh bot ust, bot ust
dang hat, dang chay, dang hat nho, dang chay kho, c6 dac nhii
twong hod, dang dich l6ng, dich diu, tdc nhan tao khoi, huyén phu
khi, hodc dang hat si€u nho-microcapsule, ché phém carboxamit
dugc tron véi chit mang dang rin, chit mang dang 1dng, chét
mang dang khi, chdt ¢6 hoat tinh bé mit va cac chit tuong tu, néu
can thiét, cac tdc nhan phu trg. Ché phdm theo sang ché thuong
chtra hop chit carboxamit & ty 1& khdi luwong thong thwong nim
trong khoang tir 0,1 dén 99%, t6t hon 1a nim trong khoang tir 0,2
dén 90%.

Céc vi du cua chéat mang dang rin bao gém cac bot min va
hat bao gém dat sét (vi du, kaolin, dat diatomit, oxit silic ngam
nudce tdbng hop, dit sét Fubasami, dit sét bentonit, dit sét chua),
bot tan, khodang chit vd co khac (vi duy, serixit, bdt thach anh, bot
lvu huynh, than hoat tinh, canxi, cacbonat, silic ngdm nudc), va
cac vi du cua chit mang dang 16ng bao gdbm nuéc; rugu (vi du,
metanol, etanol), xeton (vi du, axeton, metyl etyl xeton), céc
hydrocacbon thom (vi du, benzen, toluen, xylen, etylbenzen,
metylnaphtalen), cac hydrocacbon no (vi du, n-hexan, diu hoa),
xeton (vi du cyclohexanon) cadc este (vi du, etyl axetat, butyl
axetat), cac nitril (vi du, axetonitril, isobutylnitril), cac ete (vi du,
ete dioxan, diisopropyl), cac amit axit (vi dy, dimetylformamit,
dimetylacetamit), cdc hydrocacbon halogen hoa (vi duy,

dicloroetan, tricloroetylen, cacbon tetraclorit).

Céc vi du cua chit c6é hoat tinh bé mit bao gém alkyl sulfat,

alkyl sulfonat, alkyl aryl sulfonat, c4c ete alkyl aryl va céc chét

-11-
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polyoxyetylenat cila nd, cac ete polyoxyetylen glycol, cac este

ruou da chic va cac dan xuat duong ruou.

Cac vi du cac tac nhan phd trg khic cho ché phdm bao gdm
cac tac nhan ngung két va cac tadc nhan phan tan, cu thé, casein,
gelatin, polysaccharit (vi du, tinh bdt, chidt gbm A Rap, céc din
xuét cellulose, axit alginic), cdc din xuét lignin, dat sét bentonit,
dudng, cac polime tong hop tan trong nuéc (vi dy, rugu polyvinyl,
polyvinyl pyrolidon, cédc axit polyacrylic), PAP (acidic isopropyl
phosphat), BHT (2,6-di-tert-butyl-4-metylphenol), BHA (hdn hop
cua 2-tert-butyl-4-metoxyphenol va 3-tert-butyl-4-metoxyphenol),

dau thuc vat, dau khodng, va cac axit béo hodc cac este cua chung.

Ché phém theo sang ché ¢6 thé dugc st dung dé bao vé thuc

vat khoi bénh thyc vat.

Vi du cac bénh thyc vat ma ché phim theo sing ché st dung

kiém soat hiéu qua bao gom cac bénh dudi day.

Céac bénh vé lta: bénh dao 6n, bénh dom néu, bénh dom van,

bénh lun ma.

Cac bénh vé& lta mi: bénh phin tring, loai bénh Ilui dau
(F.graminearum, F. avenacerum, F. culmorum, Microdochium
nivale), bénh dao on (P. striiformis, P. graminis, P. recondita, P.
tfiticina), bénh mébc tuyét mau héng, bénh chay 14, bénh than,
bénh thdi den, bénh thdi gbc, bénh dém 14, bénh vét 14, bénh ddém

nau.

Cac bénh vé& lta mach: bénh phén tréng, loai bénh lui dau
(F.graminearum, F. avenacerum, F. culmorum, Microdochium
nivale), bénh dao 6n (P. striiformis, P. graminis, P. hordei), bénh
gi sit, bénh bong lta mach, bénh ddm 14, bénh théi ré, bénh soc 14,

bénh dom van.

-12-
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Cac bénh vé ngd: bénh phén den, bénh ddm 14, bénh vong

tron dong tdm, bénh gi sat, bénh dom néu trén 14, bénh dom van.

Cac bénh v& gibng cam quyt: bénh théi muc, bénh ghé nham,
bénh méc (bénh mbc luc, bénh mdbc xanh), bénh chay goém
(Phytophthora parasitica, Phytophthora citrophthora).

Cac bénh ciy tdo: bénh bac 14, bénh loét, bénh (Podosphaera
leucotricha), bénh dém 14, bénh ghé, bénh d¢dm den, bénh thdi trai.

Cac bénh cay 1é: bénh vay (Venturia nashicola;Venturia
pirina), bénh dém den trén cay 1é Nhat Ban, bénh gi sit, bénh thdi
trai;

Cac bénh cay dao: bénh dém nau, bénh ghé, bénh thdi qua.

Cac bénh cly nho: bénh than thu (Elsinoe ampelina,
Glomerella cingulata), bénh phén tring, bénh gi sit, bénh dém
nau, bénh mbc suong.

Céc bénh cdy hdng diao: bénh dém nau than canh, bénh giac
ban (Mycosphaerella nawae).

Cac bénh cay biu, bi: bénh than thu, bénh phin tring, bénh
nit thin chdy nhya, bénh héo vang, bénh suong mai, bénh thbi gde
chay ma, bénh chét cay con;

Cac bénh cay ca chua: bénh dém vong, bénh mdc den, bénh
suong mai.

Cac bénh cay ca: bénh ddm néu, bénh phén tréng.

Cac bénh v& ho cai bip: bénh dém vong trén cay 1é Nhat ban,
Cercosporella brassicae, bénh sung ré bip cai, bénh swong mai.

Céac bénh cdy hanh huong: bénh gi sit, bénh suong'mai.

Céc bénh cdy d6 tuong: bénh tim hat, bénh (Elsinoe
glycines), bénh thdi than va trai, bénh dém ndu, bénh dém mat
-13-



21938

€ch, bénh gi sat, bénh thdi ré, bénh do6m van, bénh vang rung 14,

bénh thdi gbc than.
Cac bénh cdy dau tay: bénh than thu.

Céac bénh cay lac: bénh dém den, bénh ddém nau, bénh héo

gdc moc trang.
Céac bénh cady dau Ha lan: bénh nam moc midiu.

Cac bénh cay khoai tdy: bénh dém vong, bénh méc suong,

bénh hdng ¢t hong 14, bénh ghé bot.
Céc bénh cay dau tdy: bénh phin tring, bénh mudi than.

Cac bénh cay ché: bénh (Exobasidium reticulatum), bénh vay

trdng, bénh dém 14, bénh théi bap ché.

Cac bénh cay thubc 14: bénh dém nau, bénh phén tring, bénh

than thu, gi sit, bénh den cudng hoa.

Cac bénh cay cai diu: bénh thdi hach, bénh ddém vin.

Céc bénh cay bong: bénh dém van.

Cac bénh céy cu cai dudong: bénh dém 14, bénh chét rap cay
con, bénh thdi ré.

Céac bénh cdy hoa hdng: bénh ddém den, bénh phin tring,
bénh swong mai.

Cac bénh cdy hoa cic va rau ho hoa cuc: bénh swong mai,
bénh ddm nAu, bénh gi sat.

Céc bénh cua nhiéu loai cay trdong: gy ra bdi loai bénh théi
ré, thdi qua (Pythium aphanidermatum, Pythium debarianum,
Pythium graminicola, Pythium irregulare, Pythium ultimum), bénh
thdi xam, bénh thdi than va thdi qua.

Cac bénh cua cay cu cai: bénh dom la.
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Cac bénh cdy cd sin golf: bénh débm ddng xu (Sclerotinia

homeocarpa), bénh ddm xanh va bénh dém 16n (bénh dém vin).
Cac bénh cay chudi: bénh soc den, bénh dém 14.
Cac bénh cdy hoa hudng dwong: bénh phén tring.

Céc bénh vé hat giéng va bénh & giai doan ting trudng ban
ddu cua céc cay trong khac nhau giy ra béi mét sb ching ndm
thuéc chi Aspergillus, chi Penicillium, chi Fusarium, chi
Gibberella, chi Tricoderma, chi Thielaviopsis, chi Rhizopus, chi
Mucor, chi Corticium, chi Phoma, chi Rhizoctonia va chi Diplodia

fungi va tuong tu.

Bénh virut ciia cac cdy trong khac nhau dugc lam trung gian

bdi chi Polymixa hodc chi Olpidium, va tuong tu.

Cac vi du vé thuc vat ma hop chat sang ché c6 thé dugce su

dung bao gdm céc loai thuc vat dudi day.

Cay n6éng nghiép: ngd, lua, lua mi, lua mach, laa mach den,
yén mach, cao luong, bong, d6 twong, lac, ki€u mach, ci cai

duong, cai dau, hudéng duong, mia, thudc 14, v.v.;

Rau: rau thudéc ho ca (ca tim, ca chua, ti€u xanh, &t cay,
khoai tay, v.v.), rau ho bau bi (dwa chudt, bi @4, bi xanh, dua héu,
dua, bi, v.v.), rau ho cai (cai Nhat, cai, cai ngua, su hao, cai bép
Trung Quéc, cai bip, mu tat ndu, bong cai xanh, sup lo, v.v.), rau
ho cuc (nguu bang, hoa ctc, atiso, rau diép, v.v.), rau ho hué tay
(hanh huwong, hanh tdy, téi, mang tdy, v.v.), rau c6 tan (ca rt, rau
mui tdy, cin tdy, cdy ct cai vang, v.v.), rau thudc ho rau mudi (rau
chin vit, rau cai Thuy Si, v.v.), rau ho Labiataceous (hung qué
Nhat Ban, bac ha, hiing qué, v.v.) ddu tay, cay khoai lang, cdy cu
tu, cdy ho ray, v.v.;

Thuc vat c6 hoa;
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Thuc vat c6 1a xanh dé trang tri;

Cd san gon;

Cay an qua: qua dang qud tdo (tdo, 1€ thuong, 1€ Nhat, mdc
qua Trung quodc, mdc qua, v.v.), qud c6 hat (dao, méan, xuén dao,
méan Nhit, anh dao, mo, mén v.v.), ho cam quyt (quyt, cam, chanh,
chanh, budi, v.v.), cac loai hat (dé, cdy 6c cho, phi, hanh nhan, hé
tran, hat diéu, hat macadami, v.v.), quad mong (qud viét quat, nam
viét quat, mam x06i den, mam xdi.), nho, hdong, 6 liu, cdy son tra,

chuoi, ca phé, cha la, dura co, dau co, v.v.;

Céc cay khac ngoai cdy 4n qua: ché, dau tam, cdy co hoa, cdy
xanh dwong phd (cdy tan bi, bach duong, cdy so thu du, bach dan,
bach quéa, dinh huong, ciy phong, gd sdi, bach duwong, cdy hoa do
cercis, cdy gd gébm Trung Qudc, cdy tiéu huyén, cdy chi cu, cdy
tric ba Nhat, cdy linh sam, cdy ddc can Nhat, cay bach, cay thong,

van sam, thuy tung), v.v..

Cac thuc vat dugc mé ta & trén cling c6 thé dugc pht cho stc

d& khang nho cong nghé k§ thuat gen.

Ché phdm theo sang ché ciing c6 thé duoc st dung véi thube
diét nim khéac, thudc trr siu, thudc diét ve, diét giun tron, thude
diét co, didu tiét tang trudng thuc vat, phan bén hoic cac tdc nhan

cai thién dit bang trén 14n hoic ddng thoi ma khong tron 1an.

Phwong phép kiém soat bénh thuc vat clia sang ché (sau day,
c6 thé dugc goi 1a phuong phép kiém soat sang ché) duoc thuc
hién béng cach xu ly thuc vat hoac dat tréng noi ma thuc vat moc
1én vdi mot lugng c6 hi€u qua cua ché phadm theo sang ché. Céac vi
du vé thuc vat bao g?)m than va la thuc vat, hat giéng thuc vat va
cu thuc vat. 0 day, cu bao gf?)m cl vay, cu cung, than ré, cu thén,

cu ré va vung xung quanh re.
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Trong phuong phép kiém soat nay, Cac vi du cia phuong
phap xir 1y ciia ché phdm theo sang ché bao gdm x¥r 1y than va 14,

xtr 1y dit trong, xi 1y phan ré va xir 1y hat.

Céac vi du x@r ly than va 14 bao gdém phuong phap xir ly bé
mit cdy trdng bang cach phun lén thin rau va 14 cdy va phun 1én

than go.

Céc vi du xtr 1y phén ré bao gdm phuong phép lam ngip toan
bo phén than hoac phén ré cua thyc vat vao trong dung dich thudc
chtra hgp chéit carboxamit, va phuong phép cho phép dua vao ché
pham chit rin chira hop chit carboxamit va chit mang dang rén dé

bam vao phéan ré cua thyc vat.

Cac vi du xi@r ly dat trdng bao gdm phun 1én dat tréng, tron

vGi dat trong va dua dung dich thudc vao trong dat trong.

Céc vi du xir 1y hat giéng bao gdm x¥r 1y hat hodc cl cia thyc
vat dé& bao vé khoéi bénh thuc vat véi ché phém theo sang ché, va
cu thé xt 1y phun tao huyén phu cia ché phdm theo sang ché thanh
dang suong mu va phun suong mu nay 1én bé mit cta hat hoic bé
mit cua cl, xtt 1y phd nho sy phu bot thAm nudc, nhil twong dam
dic hoic ché phdm cé thé chay dugc cla ché phdm theo sang ché
1&n hat hodac ci hodc bd sung lugng nhd nudc vao cac ché phim
nay va phd hat hodc cu cac ché phidm nay, xtr 1y ngam bang céach
ngadm hat gidng vao dung dich cua ché phdm theo sang ché trong

thdi gian nhét dinh, xt 1y phi mang va x ly phu hat.

Luong xt ly cla ché phdm theo sing ché trong phuong phép
kiém soat ctia sang ché thay d6i tuy thudc vao loai thyc vat dugc
xt 1y, loai bénh thuc vat cling nhu déi tuong kiém soat, va tan
sut, dang ché phdm, giai doan xu ly, phuong phép xi ly, dia diém
xtt 1y, cac didu kién thoi tiét va tuong ty, va khi than va 14 cua

thuc vat dugc x ly hoac d4t noi ma thuc vat moc lén duoc xu ly,
17-
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luong xt 1y cua ché phidm theo sang ché thudng nim trong khoang
tr 1 dén 500g, t6t hon 1a ndm trong khoang tir 2 dén 200g, tdt hon
14 nidm trong khoang tir 10 dén 100g trén 1000m?, vé mit luong
cia ché phdm carboxamit trong ché phim theo sang ché. Luong xir
1y ctia ché phidm theo sing ché trong trudong hop xir 1y hat gidng
thuong nim trong khoang tir 0,001 dén 10g, tot hon la nim trong
khoang tir 0,01 dén lg trén lkg hat giéng, v& mit luong ciia ché

pham carboxamit.

Nhii twvong dam dic, bt udt, ché phim cé thé chay dugc va
twong tuy thuong dugc pha lodng véi nudc va dugec phun trong qua
trinh x@ ly. Trong truong hop nay, ndéng d6 cua ché pham
carboxamit thudng ndm trong khoang tir 0,0005 dén 2% vé khéi
lugng, tét hon 1& nim trong khoang tir 0,005 dén 1% vé khéi
lugng. Bot va hat ché phdm va twong tu thudng dugc st dung

trong qué trinh x¥r 1y khong can pha lodng.
Vi du thywc hié€n sang ché

Sang ché s& dugc mo ta chi tiét hon béi cac vi du tham khao,

cac vi du diéu ché, cac vi du thr nghiém dudi day va tuong tu.

Th@ nhat, cdc vi du tham khdo cia ché pham carboxamit sé&

duoc mo ta.
Vi du diéu ché tham khao 1

Nho giot dung dich chta 0,018g 1-metyl-3-
triflometylpyrazol-4-cacbonylclorua trong THF vao dung dich
chtta 0,15g (R)-1,1,3-trimetyl-4-aminoindan (d¢ tinh khiét quang:
99% ee), 0,013 g trietylamin, Smg 4-dimetylaminopyridin va ImL
THF duéi didu kién 1am lanh bing nudc da. Khudy hdn hop nay &
nhiét d trong phong trong thoi gian 15 phut, sau do, bd sung nudc

d4 vao hdén hop phan tng, va chiét hdn hop bang etyl axetat. Lam
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sach 16p hitu co lién tuc bing dung dich nuéc natri hydro cacbonat
bio hoa va nudc mudi bio hoa, sau d6, duge 1lam khod qua magie
sulfat va c6 dic duéi 4p sudt giam. Cho phan con lai thu duoc vao
séc ky cot silicagel dé thu dugc 0,018g (R)-(-)-N-(1,1,3-
trimetylindan-4-yl)-1-metyl-3-triflometylpyrazol-4-carboxamit
(sau day, dwoc goi 1a hop chét carboxamit (1)) (d6 tinh khiét
quang: 99% ee).

Hop chét carboxamit (1):

FsC O
N/ N CHs (1 (dang R))
\ / H CH3
N HyC% =
/ A
HsC

'H-.NMR (CDCls) 8: 1,25 (3H, s), 1,28 (3H, d, J = 7,1 Hz), 1,34
(3H, s), 1,67 (1H, dd, J = 12,8, 4,3 Hz), 2,24 (1H, dd, J = 12,9, 8,5
Hz), 3,29-3,37 (1H, m), 3,99 (3H, s), 7,00 (1H, d, J = 6,8 Hz),
7,23-7,27 (1H, m), 7,62 (1H, br s), 7,76 (1H, d, J = 7,8 Hz), 8,04
(1H, s),

[a]p?® = -54° (CHCl;, ¢1,02)
Vi du diéu ché tham khao 2

Nho giot dung dich chtta 0,017g 1-metyl-3-
diflometylpyrazol-4-cacbonylclorua trong THF vao dung dich bao
g@)m 0,015g (R)-1,1,3-trimetyl-4-aminoindan (d4 tinh khiét quang:
99% ee), 0,013 g trietylamin, Smg 4-dimetylaminopyridin va ImL
THF dudi didu kién 1am lanh bang nudc d¢4. Khudy hdn hop & nhiét
d6 trong phong trong thoi gian 15 phit, sau d6, bd sung nudc da
vao hdn hop phan tng, va chiét hdn hop nay bing etyl axetat. Lam

sach lién tuc 16p hitu co bang dung dich nuéc natri hydro cacbonat
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bdo hoa va nudc mudi bio hoa, sau d6, duge lam khod qua magie
sulfat va ¢ dic duéi 4p sudt giam. Cho phan con lai thu dugc vao
séc ky cot silicagel dé thu duogc 0,20g (R)-(-)-N-(1,1,3-
trimetylindan-4-yl)-1-metyl-3-diflometylpyrazol-4-carboxamit
(sau day, dugc goi 1a hop chit carboxamit (2)) (d6 tinh khiét
quang: 99% ee).

Hop chét carboxamit (2)

FoHC O
N/ N CHa (2 (dang R))
L ] H CH
N HsCY%= |
/ H
HsC

'H-NMR (CDCls) &: 1,25 (3H, s), 1,28 (3H, d, J = 7,1 Hz), 1,34
(3H, s), 1,67 (1H, dd, J = 12,9, 4,1 Hz), 2,24 (1H, dd, J = 12,9, 8,5
Hz), 3,32-3,41 (1H, m), 3,94 (3H, s), 6,88 (1H, t, J = 54,1 Hz),
6,98 (1H, d, J = 7,6 Hz), 7,22-7,27 (1H, m), 7,79 (1H, d, ] = 7,8
Hz), 7,96 (1H, br s), 8,02 (1H, s).

[a]p?® = -62° (CHCl;, ¢0,99)
Vi du diéu ché tham khao 3

Nho giot dung dich chta 0,015g 1,3,5-trimetylpyrazol-4-
cacbonylclorua trong THF vao dung dich chwa 0,015g (R)-1,1,3-
trimetyl-4-aminoindan (d¢ tinh khiét quang: 99% ee), 0,013g
trietylamin, 5mg 4-dimetylaminopyridin va 1mL THF dudi didu
kién lam lanh bang nudc da. Khudy hdn hop & nhiét do trong
phong trong thoi gian 15 phut, sau do, bd sung nudc da vao hdn
hgp phan Ung, va chiét hdn hop bing etyl axetat. Lam sach lién
tuc 16p hitu co bing dung dich nudc natri hydro cacbonat bdo hoa

va nudc mudi bdo hoa, sau d6, lam kho qua magie sulfat va co dic
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duéi 4p sudt giam. Cho phdn con lai thu duoc vao sic ky cot
silicagel dé thu duoc 0,017g (R)-(-)-N-(1,1,3-trimetylindan-4-yl)-
1,3,5-trimetylpyrazol-4-carboxamit (sau day, duoc goi 1a hop chét

carboxamit (3)) (d6 tinh khiét quang: 99% ee).

Hop chét carboxamit (3):

HsC O
CH
‘R ’ (3 (dang R))
\ CH3
N HaC™%
/ CH3 |_T
HaC

'H-NMR (CDCl,)8: 1,25 (3H, s), 1,32 (3H, d, J = 7,1 Hz), 1,34
(3H, s), 1,67 (1H, dd, J = 12,7, 4,6 Hz), 2,24 (1H, dd, J = 12,9, 8,5
Hz), 2,51 (3H, s), 2,53 (3H, s), 3,31-3,39 (1H, m), 3,76 (3H, s),
6,96 (1H, d, J = 7,6 Hz), 7,21-7,26 (2H, m), 7,76 (1H, d, J = 7.8
Hz),

[a]p?® = -57° (CHCl;, ¢1,01)

Tiép theo, didu ché hop chit trung gian cta hop chit
carboxamit s€ dugc mo ta.
Vi du diéu ché tham khéo 4

Bang cach st dung HPLC, 4,8g raxemic 1,1,3-trimetyl-4-
aminoindan dugc tach thanh hai chit ddng phan dbi hinh dudi céc
diéu kién sau day, theo d6 thu dugc 1,2g (R)-1,1,3-trimetyl-4-
aminoindan (d6 tinh khiét quang: 99% ee) duoc tach ria 1a dinh
cudi cung.
Cot: CHIRACEL (nhan hiéu hang hdéa dugc ding ky) cdt quang
hoat OD

Nhiét do cdt: Nhiét do trong phong

-21-



21938

Pha ddng: hdn hop dung méi gdm hexan va 2-propanol (99:1)
Luu luong: 10mL/phut

(R)-1,1,3-trimetyl-4-aminoindan:

<
S
H

[a]p>® = -33,7° (CHCl;, ¢0,61)
Vi du diéu ché tham khéo 5

Tron ba tridm gam (300g) raxemic 1,1,3-trimetyl-4-
aminoindan, 128g axit D-tartaric va 260ml metanol, va duy tri hdn
hop & nhiét ¢ 70°C trong thoi gian 1 gio. Sau do, lam ngudi hén
hop dén nhiét do trong phong, va tron khoang 0,01g tinh thé dang
hat va hdn hop duoc phép dé yén trong thoi gian 2 ngay. Loc chét
rdn qua mang loc va lam sach bing metanol. Két tinh lai chét ran
thu duoc béng metanol nam lan dé thu dwgc 100g 1,1,3-trimetyl-4-
aminoindan D-tartarat. B sung dung dich nudc natri hydroxit 5%
vao 78¢g 1,1,3-trimetyl-4-aminoindan D-tartarat cho dén khi @6 pH
dat 10 hodc 16n hon, va chiét hdn hop bing ete metyl t-butyl ba
1dn. Lam sach lién tuc céc 16p dau thu duoc bing nuéc mubi bio
hoa va dung dich nudc natri hydro cacbonat bdo hoa, sau do6, lam
kho qua natri sunfat va c6 dac dudi ap suit giam dé thu duogc 38g
hdén hop 1,1,3-trimetyl-4-aminoindan trong do ty 1¢ ddng phéan dbi
anh (dang R/dang S) 14 99,6/0,4.

Tiép theo, céc vi du ché phim cua ché phim theo sang ché
duoc thé hién. Cac phan dugc tinh theo khéi lugng.

Vi du diéu ché 1
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Nghién nim muoi phan (50 phin) mét hop chit bit ky trong
cac hop chat carboxamit (1) dén (3), 3 phan canxi ligninsulfonat, 2
phin magie laurylsulfat va 45 phan oxit silic ngdm nudc téng hop

va tron k§ dé thu dugce bot udt.
Vi dy diéu ché 2

Hai mwoi phan (20 phin) mot hop chit bat ky trong céc ché
phidm carboxamit (1) dén (3) va 1,5 phén sorbitan trioleat duoc
trdn véi 28,5 phan dung dich nudc chira 2 phan ruou polyvinylic,
va nghién min hdn hop nay biang phuong phap phun bui nuéc am,
sau d6, bd sung vao hdn hop nay 40 phin dung dich nudc chua
0,05 phén gdm xanthan va 0,01 phﬁn silic magié nhém, sau do9, bd
sung 10 phan propylen glycol vao hdn hop va khudy dé tron, thu

duwgc ché pham.
Vi du diéu ché 3

Nghién hai phan (2 phin) cia mdt hop chit bat ky trong céc
ché phdm carboxamit (1) dén (3), 88 phan dét sét cao lanh va 10

phéan bdt tan va tron k§ dé thu dugce bot thude bao vé thuc vat.
Vi du diéu ché 4

Tron k§ ndm phan (5 phdn) méot hop chit bat ky trong cac ché
phidm carboxamit (1) dén (3), 14 phan ete polyoxyetylen styryl
phenyl, 6 phan canxi dodecylbenzensulfonat va 75 phan xylen dé

thu duoc ché phim.
Vi du diéu ché 5

Nghién hai phan (2 phan) mdt hop chat bat ky trong cac ché phim
carboxamit (1) dén (3), 1 phan oxit silic ngdm nuéc tdng hop, 2
phén canxi ligninsulfonat, 30 phén dit sét bentonit va 65 phan dat
sét cao lanh va tron k¥, sau do, bd sung nudc vao va nhao tron hdn

hop nay, va tao hat va lam kho dé thu duoc hat.
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Vi du diédu ché 6

Tron mudi phan (10 phan) ciia mdt hop chat bat ky trong céc
ché phdm carboxamit (1) dén (3), 35 phdn cacbon tring chira 50
phan ete polyoxyetylen alkyl, mudi ammoni sulfat, va 55 phin
nuéc, va nghién min bing phwong phép phun bui nuéc 4m dé thu

dugc ché pham.

Céc vi dy thr nghiém dudi diy s& cho thiy ring ché phim

theo sang ché 1a hitu dung dé kiém so4t bénh thuc vat.

Hiéu qua kiém soat dugc danh giad bing cdch quan sat bing
mét vung thuong tdn trén thwc vat tht nghiém trong diéu tra
nghién ctru, va so sanh vung thwong tén trén thyc vat di duoc xur
1y v6i ché phdm thir nghiém va vung thwong tén trén thuc vat

khong dugc xu ly.
Vi du thtt nghiém 1

Tht nghiém hiéu qua ngin chin bénh dém 14 (Septoria
tritici)

Mdt chau nhya dwgc nhdi dat, 1a mi (gidng; dpogee) duoc
gieo 18n dat nay, va cho phép phét trién trong nha kinh trong thoi
gian 10 ngay. Céc hop chét carboxamit (1), (2) va (3) duoc diéu
ché thanh ché phim theo vi du diéu ché 6, sau d6, ché pham dugc
pha lodng véi nudc dé dat duoc ndng dd quy dinh (13ppm), va
phun 1&én phén 14 nhim muc dich bam dinh mét cach thoa dang bé
mat 14 cuia lta mi. Sau khi phun, thuc vat dugc lam kho trong, va
hai ngay sau, duoc cdy v6i huyén phu trong nudc chira bao tur
Septoria tritici bing cach phun. Sau khi cdy, thuc vat dugc phép
dé yén 1an diu dudi diéu kién 46 4m & nhiét d6 18°C trong thoi
gian 3 ngay, sau d6, dugc phép dé yén trong thoi gian tir 14 dén 18

ngay dudi sy chiéu sadng, sau do, vung thuong ton dugc kiém tra.
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K ét qud, vung thuong tdn & thuc vat duge xu ly béng cac hop chéit
carboxamit (1), (2) va (3) 1a 10% hodc thidp hon ving thwong tén

trén thyc vat khong dugc xu ly.

Tht nghiém twong ty duoc thwc hién ngoai trir ndng dd ap
dung, st dung amit cia axit raxemic N-(1,1,3-trimetylindan-4-yl)-
1-metyl-3-triflometylpyrazol-4-carboxylic (sau day, duoc goi la
hop chit raxemic (A)) thay cho hop chét carboxamit. Két qua,
vung thwong tdn trén thuc vat dwgc xir 1y bing 50ppm hop chét
raxemic (A) 13 75% hodc 16n hon ving thwong tdn trén thuc vat

khong dugc xur ly.
Vi dy thtr nghiém 2

Tht nghiém hi€u qua ngdn chdn bénh dao 6n (Puccinia
triticina)

Mot chau nhua duge nhdi dit, laa mi (giéng; Shirogan) duogc
gieo 1én dit, va cho phép phat trién trong nha kinh trong thoi gian
10 ngay. Cac hop chit carboxamit (1), (2) va (3) dugc didu ché
thanh ché phdm theo vi du diéu ché 6, sau d6, ché phdm dugc pha
lodng v6i nude dé dat duoc ndng d6 quy dinh (200ppm), va phun
vao phan 14 nhim muc dich bam dinh mot cach thoa dang bé mat 14
ctia lta mi. Sau ndm ngay, thuc vat dugc cidy cic bao tir nim
Puccinia triticina bing cach phun. Sau khi cdy, thuc vat dugc
phép dé yén duéi diéu kién 4m t6i & nhiét d6 18°C trong thoi gian
1 ngay, tiép dén, dugc phép dé yén trong thoi gian 9 ngay dudi su
chiéu sang, sau do6, ving thuong tén dugc kiém tra. Két qua, viung
thwong tén trén thuc vat dugc xir ly bing cac hop chit carboxamit
(1), (2) va (3) 14 10% hoic thdp hon viing thuong ton trén thyc vat
khong dugc xur ly.

Vi dy thtt nghiém 3
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Tht nghiém hiéu qua ngan chan Pyrenophora teres

Mot chidu nhwa dwoc nhdi dit, lta mach (gibng;
Nishinohoshi) dugc gieo 1én dat, va cho phép phat trién trong nha
kinh trong thoi gian 10 ngay. Cac hop chit carboxamit (1), (2) va
(3) duoc diéu ché thanh ché phidm theo vi du diéu ché 6, sau do,
ché pham dugc pha lodng véi nuéc d¢é dat dwgc ndng dd quy dinh
(200ppm), va phun vao phan 14 nhim muc dich bam dinh mot cach
thod dang dén bé mit 14 cua laa mach. Sau ndm ngay, thuc vt
dugc cdy huyén phu trong nudc chira bao t& Pyrenophora teres
bang cach phun. Sau khi cdy, thuc vat dugc phép dé yén dudi diéu
kién 4m & nhiét d6 23°C trong thoi gian 3 ngay, sau d6, duoc phép
dé yén trong thoi gian 7 ngay trong nha kinh, sau d6, ving thuwong
tdn duoc kiém tra. K&t qua, viung thuong tdn trén thuc vat duoc xur
1y bing céc hop chat carboxamit (1), (2) va (3) 1a 10% hoic thap

hon viung thwong tén trén thyc vat khong dugce xu ly.
Vi du tht nghiém 4
Thir nghiém hiéu qué trén Phakopsora pachyrhizi

Mbdt chidu nhua dwgc nhdi dit, ddu tuong (gidng; Natto
shoryu) duoc gieo l1én dét, va dugc cho phép phat trién trong nha
kinh cho dén khi xudt hién sy nay mam cua 14. Hop chét
carboxamit (1) duoc diéu ché thanh ché phidm theo vi du diéu ché
6, sau d6, ché phidm duoc pha lodng véi nudc dé dat dugc ndng dd
quy dinh, va dugc phun vao phﬁn 14 nhidm muc dich bam dinh mot
cach thoa dang dén bé mait 14 cia dau twong. Sau d6, ddu tuong
dugc trdong trong nha kinh trong thoi gian 14 ngay, va phét trién
cho dén khi dam chdi ba 14 chét ddu tién. Thuc vat dugc cdy huyén
phu trong nudc chta bao t& Phakopsora pachyrhizi bang cach
phun. Sau khi cdy, thuc vat dugc phép dé yén dudi didu kién 4m &
nhiét d6 23°C qua dém, sau do, dugc phép dé yén trong thoi gian 7
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ngay & Nhiét d6 phong, sau d6, vung thuong tén cta ba 14 chét dau

tién duoc kiém tra.

Cin ct vao céc vung thwong tdn trong ving dit da duogc xur
1y va trong vung dat khong dwgc xtr 1y, hidu qua cda ving dat da
dugc x 1y dugc tinh theo cong thuc (1) sau day. Cac két qua duoc
thé hién trong Bang 1.

Hiéu qua (%) = (1-(ving thuong tdn trong ving dat da duoc

xr 19)/ (vung thuong ton trong ving d4t khéng dugc xir 1y))x100
cong thtuc (1)

Bang 1
, Nﬁ”),ng dd cua hop ity qua
Hop chat tht nghiém chat tht nghiém [%‘] q
[ppm]
Hop chét carboxamit (1) 50 98,1

Vi du tht nghiém 5
Thir nghiém hiéu qua trén Phakopsora pachyrhizi

Mt chiu nhua dwoc nhdi dit, dau twong (hat gibng; Natto
shoryu) dugc gieo 1én dat, va duge cho phép phat trién trong nha
kinh cho dén khi xuit hién sy nay mam cta l4. Cic hop chat
carboxamit (2) va (3) va raxemic N-(1,1,3-trimetylindan-4-yl)-1-
metyl-3-diflometylpyrazol-4-carboxamit (sau ddy, dugc goi la hop
chit raxemic (B)) va raxemic N-(1,1,3-trimetylindan-4-yl)-1,3,5-
trimetylpyrazole-4-carboxamit (sau ddy, dugc goi la hgp chét
raxemic (C)) dugc didu ché thanh ché phim theo vi du diéu ché 6,
sau d6, ché phdm dugc pha lodng véi nuéde dé dat duwogc ndng dd
quy dinh, va duoc phun vao phan 14 nhim muc dich bam dinh mot

cach thoa dang dén bé mit 14 ctia ddu twong. Pau tuong duoc trong
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& nhiét d6 phong trong thoi gian 14 ngay, va phat trién cho dén
khi ddm chdi ba 14 chét ddu tién. Thuc vat duoc cdy huyén phu
trong nudc chira bao ti Phakopsora pachyrhizi bing céach phun.
Sau khi cdy, thuc vat dugc phép dé yén dudi diéu kién 4m & nhiét
d6 23°C qua dém, sau do6, dugc phép dé yén trong thoi gian 7 ngay
& nhiét do phong, sau d6, vung thuong tén cua ba 14 chét dau tién

duoc kiém tra.

Can c&r vao cac vung thuong tén trong vung dit di dwoc xu
1y va trong vung dat khong dwgc xir 1y, hiéu qua cua vung dit da
dugc xit 1y duge tinh theo cong thirc(1) dugc md ta & trén. Cac két

qua duoc thé hién trong Bang 2.

Bang 2
) Néng do cua

Hop chat thr nghiém hop chat thu Hiéu qua [%]
nghi¢m [ppm]

Ché phdm carboxamit (2) | 200 100

Ché phdm carboxamit (2) | 100 77,1

Hop chét raxemic (B) 200 46,7

Ché phadm carboxamit (3) | 200 100

Ché phadm carboxamit (3) | 100 98,4

Hop chét raxemic (C) 200 76,5

Kha ndng ing dung trong cdng nghiép

Theo sang ché, bénh thuc vit c6 thé duoc kiém soat.
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YEU CAU BAO HOQ
1. Ché pham kiém so4t bénh thuc vat chtra hop chét carboxamit cé

cong thuc (I):

R? O
CH
7 N 3 I
N\ / H CH3 ( )
A HsC
HaC 3 ,
trong do:

R' 14 hydro hodc metyl, va

R% 14 metyl, diflometyl hodc triflometyl,

khéac biét & chd ty 1& chit dong phan dbi anh dang R/dang S
ctia hop chét carboxamit ndm trong khoang tir 90/10 dén 10000/1.
2. Ché pham kiém soat bénh thuc vt theo diém 1, trong do6 ty 1&
chit ddng phin ddi anh dang R/dang S cta hop chit carboxamit
nim trong khoang tir 95/5 d¢én 10000/1.
3. Ché phim kiém soét bénh thuc vat theo diém 1, trong d6 ty 1é
chit ddng phén @i anh dang R/dang S cta hop chit carboxamit
ndm trong khoéang tir 98/1 dén 1000/1.
4. Ché phém kiém soat bénh thuc vat theo diém 1, trong d6 R' 1a
metyl va R? 1a metyl trong cong thirc (I).
5. Ché phdm kiém soat bénh thuc vat theo diém 1, trong d6 R' 1a
hydro va R? 1a diflometyl trong cong thuc (I).
6. Ché phém kiém soat bénh thuc vat theo diém 1, trong do R' 14
hydro va R? 14 triflometyl trong céng thirc (I).

-29-



21938

7. Phuong phép kiém so4t bénh thuc vat bao gém budc xu ly thuc
vat hodc dit noi ma thuc vat phat trién béng mot luong hitu hiéu

ché phadm kiém so4at bénh thyuc vat theo diém 1.

8. Hop chét carboxamit cé cong thirc (I):

R2 ©
CH
74 N 3 I
N\N | H CH3 (1)
/ R’
Hod HaC |
trong do:

R' 12 hydro hoic metyl, va
R? 14 metyl, diflometyl hodc triflometyl,

va ty 1& chit ddng phan dbi anh dang R/dang S cta hop chit
carboxamit ndm trong khoang tir 90/10 d¢én 10000/1.

9. Hop chét carboxamit theo diém 8 c6 cong thuc (I-R):

R2 0
CH
4 N ’ I-R
N\N | HH . CHa (I-R)
/ R %7 5
HaC

10. Hop chét carboxamit theo diém 9, trong d6 R' 1a metyl va R?
la metyl.

11. Hop chit carboxamit theo diém 9, trong d6 R' 13 hydro va R?
la diflometyl.

12. Hop chét carboxamit theo diém 9, trong d6 R' 13 hydro va R?
la triflometyl.
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