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(54) HOP CHAT LIEN QUAN DEN NICOTIN DI VONG HOA TRI HAI VA CO CAU
OXA VA PHUONG PHAP PIEU CHE HOP CHAT NAY
(57) Sang ché dé& cap dén chat tuong ty nitrometylen cua imidacloprit va hop chét
neonicotinoit di vong héa tri hai va ¢ cau oxa dugc cau tric boi cac dialdehyt, phuong
phap diéu ché va sir dung cac hop chat nay Cu thé, sang ché dé cip dén cac hop chit co
cong thue (lc,1d) hodc (2¢,2d), hodc mudi nong dung cua ching. Sang ché ciing dé cap
dén ché pham hoa noéng chira hop chét néu trén hodc mudi dugc dung cua n6 va phuong
phap dleu ché hop chét néu trén hodc mudi nong dung cua hop chat nay. Cac hop chit va
dan xuat cta chiing c6 hoat tinh diét con trung manh d6i voi mot sb dong vat gay hai trong
noéng nghi¢p va lam nghi€p bao gom dong vat gay hai thudc bg canh giong va bd canh vay,
nhu rép cdy, bo rdy dai, buém tring, ray xanh dudi den, bo tri théng thuong, sdu xanh &
bong, siu rom cai bap, nhay cai bap, giun 14 bong va sau cén gié.
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Linh vwe k¥ thuat dwec dé cap

Séng ché @& cap dén hop chét diét con trung lién quan dén nicotin, va
phuong phap didu ché va st dung né. Cu thé, sang ché d& cap dén cac chit
tuong tu nitrometylen ctia imidacloprit va cac hop chét lién quan dén nicotin di
vong hoéa tri hai va c6 cau oxa (hodc cac hop chit neonicotinoit) dugc ciu tric

tir cac dialdehyt, va phuong phéap diéu ché chung.
Tinh trang k§ thuit ciia sang ché

Céc chat diét dong vat gy hai mdi lién quan dén nicotin, nhu imidacloprit,
c6 hoat tinh diét con trung manh, phé diét con trung rong, va doc tinh thép voi
nguoi va dong vat séng dudi nudc, cac dic tinh ndi hép c6 loi va d6 6n dinh trén
canh ddng thich hop ciing nhu than thién véi méi truong; do dé, do la hudng
quan trong dé kham phé cic ché pham hoa néng mdi. Sau d6, mot loat cac chét
diét con trung lién quan dén nicotin, nhu thiacloprit, clothianidin, thiametoxam,
axetamiprit, nitenpyram, va dinotefuran lién tuc dugc tim ra (xem cac patent
chau Au s 247477, 296453, 685477, 235725, 235725, 315826, 192060, 244777,
0386565, 580553, va 1031556, va cac patent Nhat Ban sb 62292765, 8259568,
8291171, va 7242633).

Tuy nhién, do viéc st dung thuong xuyén va qua nhiéu imidacloprit gay
ra nhiéu vin dé nghiém trong vé su khang thudc va su tuong tu vé& mat cu tric
nicotin di gy ra su khang thubc chéo trong sb chung, viéc st dung 16p cac hop
chét nay da dugc han ché & pham vi nhét dinh va su phat trién céc hop chit méi
ctia 16p cac hop chit ndy gip phai khé khin. Trong khi do, cac hop chét lién
quan dén nicotin chu yéu trir sdu chéng lai con tring canh gidng va con trung
canh cimg, va phd diét con tring tuong ddi hep d3 han ché tmg dung cta né

trong viéc phong trir vat gay hai.
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Do d6, c6 nhu cau cép thiét vé mat bién d6i cu trac céc hop chét
nitrometylen c6 hoat tinh manh dé tao ra cac chét diét con trung moi, hiéu qua
hon nita, giai quyét vn d& khang thubc ctia cic hop chét diét con trung lién
quan dén nicotin, md rong phd diét cén tring, va st dung chung trong cac ché

phim diét cén trung.
Ban chat ky thuét cia sang ché

Séng ché dé xuét hop chit méi c6 tac dung diét con trang hidu qua hon,
nhd d6 giai quyét dugc vin dé khang thudc cta cac chét diét con trung li€n quan
dén nicotin, mé rong phd diét con tring, va giai quyét dugc céc vin dé con tdn
tai trong linh vuc k¥ thuat nay.

Mot muc dich ciia sang ché 13 dé xudt hop chét c6 hiéu qua cao trong viéc
phong trir dong vat gy hai, va phuong phép diéu ché hop chit nay.

Mot muc dich khéc ctia sang ché 12 bao vé miia mang trong giai doan gieo
tréng va thu hoach tranh khoi su tAn cong va xam luoc cia cdn trung géy hai.

Theo mot khia canh, sang ché dé xuit hop chét lién quan dén nicotin dj

vong ¢6 cau oxa duogc chon tir nhom c6 cac cong thic sau yéu ciu bao hd theo

diém 1:
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Theo khia canh khac, sang ché d& xuét ché phim hoa nong, trong d6 ché

phim nay chira:
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(a) hop chét lién quan dén nicotin di vong c6 ciu oxa néu trén voi lugng
nam trong khoang tir 0,001 dén 99,99 % trong luwong, mubi nong dung cia

ching, hodc dang két hop cua chung; va
(b) chat mang va/hodc ta dugc néng dung.

Theo mot khia canh khac, sang ché dé cap dén viéc st dung ché pham hoa
nong nay trong viéc di€t trir hodc ngan ngira dong vat gy hai trong ndng nghiép,
sinh vat gy hai vé sinh méi trudng, va dong vat giy hai cho strc khoe dong vat;
hodc dung lam ché phém diét con trung dé tieu diét hodc ngén ngtra dong vat
gdy hai trong ndng nghiép, sinh vét gy hai vé& sinh mdi trudong, va dong vat gay

hai cho strc khée ddng vat.

Theo mdt khia canh khéc, sang ché d& xuét phuong phéap diét trir va/hodc
ngdn ngira dong vat gdy hai, phuong phép ndy bao gém budc tng dung ché
phém hoa néng 1én trén thuc vat bi nhiém hoic c6 kha nang bi nhiém dong vat

gay hai, va ing dung cho dét hodc méi trrong xung quanh ching,.

Theo méot khia canh khac, sang ché dé cap dén viéc st dung hop chét theo
sang ché, mubi nong dung cta hop chét nay, hodc dang két hop cua ching duoc

st dung dé dieu che ché pham diét con trung.

Theo mét khia canh khac nita, sang ché dé xuét phuong phap diéu ché
hop chit néu trén, hoac mudi néng dung ctia hop chét nay, phuong phap nay bao

gdm céc budce sau day:

thu dugc hop chét ¢6 cong thic (1c) bang cach thuc hién phan Gng sau
day trong khoang thoi gian tir 2 dén 24 gidy trong axetonitril & nhiét d§ trong
phong, véi su 6 mit ciia chét xuc tac axit;

NO, QN I’;\>
Co MeCN/HCI ”,
H +
o
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A pu—_ATA L0 L /\N N-
NN O Nhietdo _J/
trong phang (lc):
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thu dugc hop chét ¢6 cong thire (1d) bang cach thuc hién phan Ung sau
day trong khoang thoi gian tir 2 dén 24 gio trong axetonitril & nhiét do trong

phong, voi sy ¢6 mat cuia chat xic tac axit;

_NO, O N~
S /E . Co MeCN/HC|
O\N NH 20 Nhiétdo /@/\
el = trong phong cl

thu duoc hop chét c6 cong thirc (2¢) bang cach thuc hién phén Umg sau

day trong khoang thoi gian tir 2 dén 24 gid trong axetonitril & nhiét do trong

phong, vdi sy ¢c6 mét ctia chat xuc tac axit;

INOZ O2N ‘

| o MeCN/HCI R

N"ONH * F Nnietdo () N\;/NL
/ =

trong phong (2¢)

thu duoc hop chét ¢6 cong thirc (2d) bang cach thuc hién phan Ung sau
day trong khoang thdi gian tir 2 dén 24 gid trong axetonitril & nhiét do trong

phong, voi su ¢6 mat cua chat xic tac axit;

O,N .
1o
__MeCN/HCI _ N ' y
T NN
| J Nhiét do ] .,

C! trong phong ¢

M5 ta chi tiét sang ché

Nho nghién ciru mé rdng va chuyén sau, trén co sd clu tric imidacloprit
nitrometylen ctia cac hop chét diét con trung lién quan dén imidacloprit
nitrometylen nicotin hién cé, cac tic gia sang ché da tong hop duge cac hop chit
lién quan dén nicotin méi bang phan Gmng cla dialdehyt v6i hop chét
imidacloprit nitrometylen, hop chét theo sang ché c6 hoat tinh diét con trung gay
hai dugc cai thién mot cach déng ké va cé phd diét con trung gay hai rong hon.

Céc tac gia sang ché d3 hoan thanh sang ché.

Phuong phép diéu ché hop chét theo sang ché



23411
Hop chét theo sang ché c6 thé dugce téng hop theo cac budc phan ing nhu
duoc mo ta trén day.
Theo mét vi du tham khdo, phuong phép tong hop hop chét ¢6 cong thic

(1a) la nhu sau:

— /&/\ 10% HCl aq. o
o7 ™ (@) —

(o) 80 °C O

Noz O,N f
0 MeCNIHCl

H\ { N \;«0 thet do \ /
trong phong

Theo mdt vi du tham khao, phuong phap téng hop hop chit c6 cong thuc
(1b) 1a nhu sau:

A
i o
PN A\Nh 3’" =0 8 e O HOT
SN R S sravetssaniano
N I — SO Nhigt do al
W frong phong

Theo mdt phuong 4n cu thé cta sang ché, phuong phép tong hop hop chét

c6 cong thure (1¢) 1a nhu sau:

NO,

}
i R
o ~, xf\ O
S NH * i O
3 Ynd =
o (1e).

Theo mdt phuong 4n cu thé cua sang ché, phuong phap téng hop hop chét

co6 cong thuce (1d) la nhu sau:

MO, 0N P \
0 [e)
P )
& MeCN/HCI —
o \”‘;’N\QA o AN + O v e ot - \%‘\Y o N e
i! } N FJ H L\_,;»,O Nhiét do j\ B x,mweN
P p— . P ‘ .
o1 < trong phong Cl (1d)

Theo mét vi du tham khao, phwong phap téng hop hop chét ¢ cong thirc
(2a) 1a nhu sau:



23411

oV
Ny 0 MeC NiHCI AN x\ \/
T VR VTR Ve 6t 46 '
E \ V7 4 Nhiét 46
Cl’m\g\sw trongphong ¢~ (2a)

Theo mot phuong an cu thé cua sang ché, phuong phap téng hop hop chét

c6 cong thic (2b) 1a nhu sau:

rmoz o._,N«\ "“\
| =g
Sl N N NH + i’ o e MECNMCT Cl— S v ,»‘\ L /
Ci~ ‘:g i A N4 Nhiét do }: LM/
N b trong phong N (2b).

Theo mot phuong an cu thé cia sang ché, phuong phép tdng hop hop chét

co6 cong thic (2¢) 1a nhu sau:

_NO, 0N \/Y N
I o MeCN/HC) SO A O\/‘
P . ; o) s e o g™ N Il N
NN T v (S Nhiet 6o [ On
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Theo mét phuong an cu thé ctia sang ché, phuong phap téng hop hop chét

c6 cong thuc (2d) 1a nhu sau:

o M S N ‘ ™,
7T MeCN/HC! NN 53/]
;P BSOS E A *§ \J/' N N
A .~ N
Ci {2dy.

Theo mdt vi du tham khao, phuong phap téng hop hop chét c6 cong thuc

\
(1e) 1a nhu sau:
NO,
~No: N OpN- T
P e [ ] Wl NHOI j m /
N » [ 7 hecdhal -~
2 ﬁ{ N'\mjw " S0 Nhiét 46 o NN -

trong phong o - (led.

Theo mét vi du tham khao, phwong phap téng hop hop chét co cong thirc

\
(2e) 1a nhu sau:
= KO 4 o 2N —~— /\"*"’*\\'
o MeC e Lo
P ; . . . y
i TR PRI P o N
QL Yd S Nh[et do \ (. .
- trong phong (2¢)

Theo mdt phuong 4n ctia sang ché, cac hop chét c6 cac cong thic (1a) dén

(le) c6 thé duge diéu ché bang cac phan Ung sau:
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Dung dich hén hop chira 2,5-dietoxy tetrahydrofuran (2g, 12,5mmol) va
axit clohydric trong nuéc (0,1M, 10mL) dugc dun néng dén nhiét d6 90°C va
dugc phan tng trong thoi gian 1 gio, va sau d6 duogc 1am mét dén nhiét do trong
phong. Axetonitril (40mL) va chit twong tu nitrometylen cta imidacloprit
(10mmol) dugc bd sung vao hdn hop phan tng, va hé phan tmg duoc khudy &
nhiét d trong phong. Phan tmg dugc theo ddi bang TLC, va sau khi phan (mg
hoan thanh, phan tmg dugc trung hoa bing dung dich nude natri bicacbonat bio
hoa. Hon hop phan tmg dugc chiét, dung méi duoc tach dudi didu kién ap suét
giam, va budc tach sic ky cot duoc tién hanh (dung méi rira giai: diclometan /
axeton = 3/1 (thé tich/thé tich)) dé thu dugc san phim dudi dang bot mau vang
nhat.

Céc hop chét c6 cac cong thirc tir (2a) dén (2e) c6 thé duge didu ché béng

cac phan tng sau:

Chét tuong tu nitrometylen cua imidacloprit (5mmol), 30mL axetonitril
khan, 3mL dung dich nudc glutaraldehyt 25%, va chét xtc tac HCI duoc dat vao
trong binh cau day tron dung tich 50ml, & nhiét do trong phong, phan tng dugc
khudy, va dugc theo doi bang TLC. Sau khi phan tmg hoan thanh, dung dich
phan tmg dugc trung hoa bing dung dich nuéc natri bicacbonat bio hoa, va
duoc chiét. Dung méi dugc tach dudi diéu kién 4p sudt giam, va budc tach sic
ky cot duge tién hanh (dung mdi rira giai: diclometan / axeton = 3/1 (thé tich/thé
tich)) dé thu duoc san phim & dang bot mau vang nhat.

Hoat tinh diét con tring gAy hai cua hoat chat theo sang ché

Thuat ngit “hoat chét theo sang ché” hoic “hop chit c6 hoat tinh theo
sang ché” dé cap dén hop chét theo sang ché, hoic mudi nong dung cda ching
c6 hoat tinh diét con trung gy hai dugc ting cuong dang ké va phd diét con
trung gay hai rong hon.

Thuat ngit “mubdi néng dung” cé nghia 13 anion ctia mudi ma tao ra mubi
néng dung ciia cac chat diét con trung gy hai d3 biét hoic chdp nhén duge. Tt

hon la mudi nay hoa tan trong nudc. Cac mudi cdng axit thich hop tao ra tir cac

-8-
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hop chat c¢6 cac cong thirc (1c,1d) va (2¢,2d) bao gdbm mudi dugc tao thanh tir
axit v co, nhu hydroclorua, photphat, sulfat, va nitrat; va mudi tao thanh tur axit

hitu co, nhu axetat hodc benzoat.

Hoat chat theo sang ché c6 thé duoc sir dung dé phong trir va tiéu diét
nhiéu loai dong vat gay hai cho cay trong nong nghiép va lam nghiép, dong vat
gy hai cho ngii cbc bao quan, dong vt gdy hai cho stc khoe cong ddng, dong
vat gdy hai cho stc khée dong vat, va céc loai dong vat gy hai khac. Trong ban
md ta nay, “hop chat diét dong vat gay hai” dé cap dén hop chét bét ky ¢6 tac
dung phong ngira hodc kiém soat tt ca dong vat gy hai dugc dé cép trén day.
Céc vi du vé dong vat gy hai bao gbém nhung khong gidi han &, con trung thudc
b canh cing: mot ngd (Sitophilus zeamais), mot bot a6 (Tribolium castaneum,),
bo rua khoai tdy (Henosepilachna vigintioctomaculata), bo ria 28 chim
(Henosepilachna sparsa), sau an 14 nguc nhd (Agriotes fuscicollis), ry nhay
(Anomala cupripes), bo canh cung (Popillia quadriguttata), bo canh ctng #n 14
(Monolepta hieroglyphica), xén téc (Monochamus alternatus), bo vdi voi
(Echinocnemus squameus), bo canh cing an 14 ho anh kim (Basiprionota
bisignata), bo canh cting ho xén téc (Anoplophora chinensis), con tring ho xén
toc (Apriona germari), mot duc 16 (Scolytus schevy), hoac sau an 14 nguoc nho
(Agriotes fuscicollis); con tring canh vay: sau rém sdi (Lymantria dispar); sau
buoém hai cdy dau (Malacosoma neustria testacea), buém dém thudc bd canh
vay (Diaphania perspectalis), ve siu buém (Clania variegata), bo net
(Cnidocampa flavescens), sau rém thdng (Dendrolimus punctatus), siu rém
(Orgyia gonostigma), buém dém canh trong (Paranthrene tabaniformis), buém
dém (Spodoptera litura), sdu duc than 5 vach dau nau (Chilo suppressalis), sau
duc than chau Au (Ostrinia nubilalis), ngai bot diém (Ephestia cautella), siu
buom hai hoa qua mua hé (Adoxophyes orana), buém dém (Laspeyresia
splendana), buém dém (Agrotis fucosa), sdu budém (Galleria mellonella), siu to
(Plutella xylostella), sau an 14 cam quyt (Phyllocnistis citrella), siu cin gié
Phuong Boéng (Mythimna separata); con tring cénh gidng: rdy xanh

(Nephotettix cincticeps), rdy nau (Nilaparvata lugens), ray bong (Pseudococcus

-0-
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comstocki), rép sap Phuong Dong (Unaspis yanonensis), rép dao (Myzus
persicae), rdy mém (Aphis gossypii), rép cai dau (Lipaphis erysimi
pseduobrassicae), rép (Stephanitis nashi), hoic bo phan tring hai thudc 14
(Bemisia tabaci); con trung canh thang: gian Pbc (Blattella germanica), gian
M§ (Periplaneta americana), dé triii (Gryllotalpa africana), hodc chau chéu di
cu (Locus migratoria); hodc con trung canh déu: kién Itra do (Solenopsis invicta),
hozc mébi dat Pai Loan (Coprotermes formasanus); con trung hai canh: ruoi nha
(Musca domestica), mubi van (dedes aegypti), rudi (Delia platura), mudi Culex
(Culex sp.), hoic mudi Anophen (dnopheles sinensis). Pong vat gay hai cho stc
khée dong vat bao gdm ve bd (Boophilus microplus), ve cung (Haemaphysalis
longicornis), ve (Hyalomma anatolicum), rudi nhang hai gia stc (Hypoderma
spp.), san la gan (Fasciola hepatica), san ddy (Moniezia benedeni), giun tron
(Ostertagia spp.), trung roi (Trypanosoma evansi), ky sinh tring don bao trong

mau (Babesia bigemina), va céac loai con trung tuong tu.

Hop chét theo sang ché co hiéu qua dic biét chéng lai con trung gay hai
trong néng nghiép va lam nghiép c6 miéng duc 16 - hut, hodc cao - hit, nhu rép

cdy, riy xanh dudi den, rdy nau, bo trf, rudi trang va dong vat gdy hai tuong tu.
Ché pham diét con tring chira hoat chit theo sang ché

Phuong phép thong thuong c6 thé dugc sit dung dé diéu ché ché pham
diét con trung tir cac hop chét cé hoat tinh cua sang ché. Céc hop chét ¢6 hoat
tinh nay c6 thé dugc didu ché thanh ché phim théng thuong nhu ché phdm dang
dung dich, nhii tuong, huyén phu, bot, bot, bdt nhdo, hat; sol khi; cic vat liéu co
ngudn gbe tu nhién hodc tong hop dugc tAm hop chét c6 hoat tinh, vi nang trong
polyme, hén hop phil duoc sir dung cho hat; ché pham duoc sir dung cung voi
thiét bj dét, nhu hop x6ng, binh x6ng hodc dia xong, va ché phém dang suong

mu ULV lanh va am.

Céc ché pham nay c6 thé duoc didu ché bang cac phuong phap di biét, vi
dy, tron (cac) hop chét ¢6 hoat tinh va chét don, trong d6 cac chét don la chat

pha lodng hogc chit mang & dang long, khi hoa 16ng, hodic dang ran, tuy y véi

-10-
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chét hoat dong bé mat, tirc 14 chét nhii héa va/hodc chét phan tan va/hodc chét
tao bot. Vi duy, khi nudc dugc st dung lam chat don, dung moi hitu co c6 thé

duoc st dung lam dung moéi phu tro.

Nguoi ta thudng ua thich st dung dung méi 1éng lam chét pha lodng hodc
chét mang, vi du: hydrocacbon thom, nhu xylen, toluen, hodc alkylnaphtalen;
hydrocacbon thom dugc clo hdéa hodc hydrocacbon béo duoc clo héda, nhu
clobenzen, vinyl clorua, hodc diclometan; hydrocacbon béo, nhu xyclohexan
hogc parafin nhu phan doan dau khoang; cdc rugu, nhu etanol, etylen glycol, va
cac ete va este cua ching; hodc xeton, nhu axeton, metyl etyl xeton, metyl
isobutyl xeton, hodc xyclohexanon; hodc cac dung méi phén cuc duge sir dung
kém phé bién hon, nhu dimetyl formamit, dimetyl sulfoxit, va nuéc. Chét pha
lodng hodc chit mang & dang khi hoa 1ong dé cap dén chét long ma & dang khi &
diéu kién nhiét d6 thuong va ap sudt khi quyén, vi dy, cac chét diy sol khi, nhu
hydrocacbon dugc halogen hoéa ciing nhu butan, propan, khi nito, va cacbon

dioxit.

Céc chit mang rén bao gbm cac chét khoang c6 nguén gbc tu nhién, nhu:
cao lanh, dat sét, bot d4 tan, thach anh, d4t sét dugc hoat héa, monmorilonit hodc
dat diatomit; hodc cac chat khoang c¢6 ngudn gdc tong hop, nhu axit silic phén
tan cao, nhom oxit, va silic dioxit. Chat mang ran dugc st dung dé tao hat la
zircon duogc nghién va duoc phan loai, nhu canxit, da cAm thach, da bot, sepiolit,
va dolomit, cling nhu céac hat duoc téng hop tir bot thé vo co hodc hitu co, va
cac chét liéu hitu co nhu hat tir min cua, vo dira, 16i ngd, hodc than cay thudc 14,

va céc chét tuong tu.

Céc chat nhil héa phi ion va anion c6 thé duoc ding lam chit nhii héa
va/hodc tao bot. Céc vi du bao gom: polyoxyetylen este cta axit béo va ete cua
polyoxyetylen — rugu béo, nhu alkyl aryl polyetylen glycol ete, alkyl este cta
axit sulfonic, alkyl este cua axit sulfuric, aryl este ciia axit sulfonic, va san phém
thity phén albumin. Céc chat phan tin bao gbm, vi du, dich thai lignin-sulfit va

metyl xenluloza.
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Trong cac ché pAm nay, c6 thé st dung chit két dinh, nhu cacboxymetyl
xenluloza va polyme tu nhién hodc téng hop (vi du, gom A-rép, ruou
polyvinylic, va polyvinylaxetat), & dang bot, dang hat hoac nhii tuong. Chét tao
mau cling c6 thé duoc st dung, nhu phém mau vo co, (vi du, s&t oxit, coban oxit,
hodc xanh thdm); hodc phdm mau hitu co, (nhu phdm mau azo hodc phdm mau
phtaloxyanin); va chét dinh dudng vé6i lwong vét, nhu cac mudi sét, mangan, bo,

dong, coban, nhom va k&m, va cac chat tuong tu.

Céac hop chét c¢6 hoat tinh theo sang ché, ciing véi cac hop chit c¢6 hoat
tinh khac c6 thé dugc tron thanh ché phém thuong mai hoac dang lidu duoc diéu
ché tir ché phdm thuong mai; céc hop chit c6 hoat tinh khéc bao gbém, nhung
khong gidi han &, chat diét con tring, mdi, chat diét khudn, thubc diét bo chét,
thude diét giun tron, thube diét ndm, tac nhan kiém soat tang trudng, va cac loai
tuong tu. Chét diét con trung bao gém, vi duy, photphat este, cacbamic este,
pyrethrum este, hydrocacbon dugc clo hoa, benzoylure, nereistoxin, va cac chét

duoc tao ra badi vi sinh vat, nhu abamectin.

Ngoai ra, cac hop chét c6 hoat tinh theo sang ché ciing c6 thé duoc tron
v6i cac chét ting cudng tac dung dé tao thanh ché phim thuong mai hodc dang
lidu dugc didu ché tir cac ché pham thuong mai nay. Céc chat tang cuong tac
dung 12 hop chét lam ting cudng tic dung cla hop chét c6 hoat tinh, chit ting
cudng tac dung 1a khong nhat thiét phai c6 mit do ban than hop chét c6 hoat tinh

la da c6 hoat tinh do.

Nhin chung, ché phdm chtra hop chét ¢6 hoat tinh theo sang ché voi luong
nam trong khoang tir 0,001 dén 99,99 % trong lugng, tdt hon 1a tur 0,01 dén
99,9 % trong lugng, tot hon nira 1a tir 0,05 dén 90 % trong lugng, tinh theo trong
lwong cua ché pham diét c6n tring. Nong do cua hop chit ¢6 hoat tinh & dang
liéu diéu ché dugc tir ché phim thuong mai c6 thé thay d6i ndm trong khoang
rong. Nong d6 nay c6 thé nim trong khoang tir 0,0060001 dén 100% (gam/thé
tich), t6t hon 12 nam trong khoang tir 0,0001 dén 1%.
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Vi du thwe hién sang ché

Sang ché s& dugc mo ta chi tiét hon dudi day co6 dua vao cac vi du sau.
Cén hiéu réng, cac vi du nay chi nham muc dich minh hoa sang ché cht khong
lam gi4i han pham vi clia sang ché. Cac phwong phap thir nghiém khéng c6 céc
diéu kién cu thé dugc mé ta trong cac vi du dudi diy thudng duge tién hanh
trong cac didu kién théng thuong hodc theo huéng dan clia nha san xuét. Tru phi

c6 chi dinh khac, phan trim va phan duoc tinh theo trong luong.

Vi du 1: Téng hop 9-((6-clopyrid-3-yl)metyl)-4-nitro-8-oxa-10,11-
dihydroimidazo-[2,3-a]-bixyclo-[3,2,1]-oct-3-en (hop chéit c6 cong thuc 1a)

o g B
2

80 °C o

NO; O N { b
C __MeCN/HCI Ny
Nhletdo H _/
trong phong ¢} N

Dung dich hdn hop chita 2,5-dietoxytetrahydrofuran (2g, 12,5mmol) va

(& N

dung dich nude axit clohydric (0,1M, 10mL) duoc gia nhiét dén 90°C va duoc
phan tng trong thoi gian 1 gid, va sau d6 dugc lam mat dén nhiét do trong
phong. Trong phan tng nay, axetonitril (40mL) va 2-clo-5-(2-nitrometylen-
imidazolidin-1-yl metyl)-pyridin (2,54g, 10mmol) dugc bd sung vao, va hé phan
ting dugc khudy & nhiét d6 trong phong. Phén tmg dugc theo dbi bang TLC, va,
sau khi phan ting hoan thanh, hé phan tng dugc trung hoa bang dung dich nuéde
natri bicacbonat bao hoa. Hé phan tmg duoc chiét, dung méi duge tach loai dusi
ap sudt giam va budc tach sic ky cot duoc tién hanh (dung moi rira giai:
diclometan / axeton = 3/1 (thé tich/thé tich)), thu duoc chat bot mau vang nhat.
Hiéu suét: 53%: diém chay = 149,0-150,0°C; 'H NMR (400 Mz, DMSO-d,): §
8,35 (d, J=2,4 Hz, 1H), 7,81 (dd, J; =2,4 Hz, J, = 8,4 Hz, 1H), 7,51 (d, ] = 8,4
Hz, 1H), 5,36-5,39 (s, 2H), 5,00 (d, J = 15,6 Hz, 1H), 4,68 (d, J= 15,6 Hz, 1H),
3,57-3,73 (m, 4H), 1,94-2,04 (m, 4H) ppm; “C NMR (100 Mz, DMSO-dy): 6
155,6, 149,7, 149,6, 139,7, 132,6, 124,5, 109,6, 87,0, 75,1, 51,2, 50,3, 46,6, 31,9,
31,7 ppm; HRMS (ES+) gid tri theo tinh toan: C;4H;sN,O5Cl (M+H)’,
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323,0911; gia tri do duoc 323,0912. Gia tri theo tinh toan: C,H;¢N,05>'Cl
(M+H)", 325,0811; gia tri do duwoc 325,0895. Gia tri theo tinh toan:
C14H;5N405°°CINa (M+Na)*, 345,0730, gié tri theo tinh toan 345,0722. Gi4 tri
theo tinh toan: C,4H;sN,O;’'CINa (M+Na)’, 347,0701; gia tri theo tinh toan
347,0692.

Vi du 2: Téng hop 9-((2-clothiazol-5-yl)metyl)-4-nitro-8-oxa-10, 11-
dihydroimidazo-[2,3-a]-bixyclo-[3,2,1]-oct-3-en (hop chit co cong thire 1b)

NO;: OsN

X
@] __MeCNMCI_
S~ NH
"l—*<\ F/A\._/ * CO Nhiét @ — j/\ \_/

trong phong

Phuong phap diéu ché 1a tuong tu véi phuong phap néu trén. Dung moi
dugc tach loai dudi ap sut giam va budce tach sic ky cot duoc tién hanh (dung
moi rira gidi: diclometan / axeton = 3/1 (thé tich/thé tich)), thu duogc chét rdn
mau vang & dang bot. Higu suét: 56%: diém chay = 136,5-138,0°C; 'H NMR
(400 Mz, DMSO-de): 6 7,47 (s, IH), 5,61 (d, J= 5,2 Hz, IH), 5,28 (d, J= 15,4
Hz, IH), 5,16 (d, J = 5,00 Hz, IH), 4,70 (d, J = 15,4 Hz, IH), 3,66-3,82 (m, 3H),
3,54-3,61 (m, 1H), 2,22-2,29 (m, IH), 2,12-2,21 (m, 2H), 1,99-2,07 (m, IH) ppm;
PC NMR (100 Mz, DMSO-dy): 6 154,6, 154,3, 140,6, 135,1, 110,4, 87,4, 75,4,
49,6, 47,9, 46,5, 31,8, 31,8 ppm; HRMS (ES+) gid tri theo tinh toan:
C12H14N4O387Cl (M+H)", 329,0475, gié tri theo tinh todn 329,0475. Gié tri theo
tinh toan: C;,H4N,05S*'Cl (M+H)", 331,0446, gia tri theo tinh to4an 331,0461.

Vi du 3: Téng hop 9-benzyl-4-nitro-8-oxa-10, 11-dihydroimidazo-[2,3-a]-
bixyclo-[3,2,1]-oct-3-en (hop chit c6 cong thirc Ic)

~NO4 0N /% \\
i e “ N-“HC! /L Q, ;
- A A ¢ ] el L N
f“\‘%,/\xf\hm . Lo —— r/’\\ NN
I o/ N Nhiét do ,) N
N trong phong \

Phuong phap diéu ché 1a tuong ty voi phuong phap néu trén. Dung moi
dugc tach loai dudi 4p sut giam va budce tich sic ky cot duoc tién hanh (dung

moi rira giai: diclometan / axeton = 3/1 (thé tich/thé tich)), thu duogc chét rin
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mau vang ¢ dang bot. Hiéu suét: 58%;mp= 149,0-149,8°C; 'H NMR (400 Mz,
DMSO-dy): 6 7,28-7,39 (m, SH), 5,66 (d, J = 4,3 Hz, 1H), 5,14 (d, J = 4,5 Hz,
1H), 4,92-5,01 (m, 2H), 3,57-3,74 (m, 3H), 3,47-3,53 (m, IH), 2,30-2,34 (m, IH),
2,13-2,22 (m, 2H), 2,00-2,07 (m, 1H) ppm; °C NMR (100 Mz, DMSO-d,): &
155,5, 135,9, 128,9, 128,2, 128,1, 87,7, 75,6, 54,4, 48,9, 47,2, 31,8, 31,6 ppm;
HRMS (ES+) gia tri theo tinh todn: C;sH;7N30; (M+H)", 287,1270; gia tri theo
tinh toan 287,1272.

Vi du 4: Téng hop 9-(4-clo-benzyl)-4-nitro-8-oxa-10, 11-dihydroimidazo-
[2,3-a]-bixyclo-[3,2,1]-oct-3-en (hop chét ¢ cong thic 1d)

/NO2 'sN\N %, \
| I , 1 o
oy s [0 MeCNMCI s AN
r\/ N MNH N\\,’;}O Nhiét dO‘ H ) L y
Cl/ \::};“" trong phong Cl o

Phuong phap diéu ché 1a twong tu véi phuong phap néu trén. Dung méi
duogc tach loai dudi 4p sudt giam va bude tach sic ky cdt duoc tién hanh (dung
mdi rira giai: diclometan / axeton = 3/1 (thé tich/thé tich)), thu dugc chét rin
mau vang & dang bot. Hiéu sudt: 38%: diém chay = 140,0-140,9°C; 'H NMR
(400 Mz, DMSO-d): 6 7,27-7,34 (m, 4H), 5,63 (d, J= 5,4 Hz, IH), 5,14 (d, J =
5,2 Hz, IH), 5,04 (d, J = 15,1 Hz, IH), 4,78 (d, J = 15,1 Hz, 1H), 3,62-3,73 (m,
3H), 3,45-3,51 (m, 1H), 2,26-2,31 (m, IH), 2,11-2,21 (m, 2H), 1,98-2,07 (m, IH)
ppm; °C NMR (100 Mz, DMSO-dy): & 155,3, 134,4, 133,9, 129,6, 129,0, 110,2,
87,6, 75,5,53,9,49,2, 47,0, 31,8, 31,7 ppm; HRMS (ES+) gi4 tri theo tinh toan:
CysHsN;05%°Cl (M+H)", 322,0958; gia tri theo tinh toan: 322,0972. Gi4 tri theo
tinh toan: C;sH;;N;0;5°"Cl (M+H)", 324,0929; gia tri theo tinh toan 324,0938.

Vi du 5: Toéng hop 9-((tetrahydrofuran-3-yl)metyl)-4-nitro-8-oxa-10, 11-
dihydroimidazo-[2,3-a]-bixyclo-[3,2,1]-oct-3-en (hop chat c6 cong thirc le)

jNoz O
o MeCNMHCI E(D
~ . [To _MeCNHOI
Q \J/\N\ JRa LO Nhigt do N n!
! trong phong o -/

Phuong phép diéu ché 14 tuong tu véi phuong phap néu trén. Dung méi

dugc tach loai dudi 4p sudt giam va budce tach sic ky cot dugc tién hanh (dung
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mdi rira gidi: diclometan / axeton = 3/1 (thé tich/thé tich)), thu dugc chit rén
mau vang & dang bot. Hiéu suat: 57%. m = 126,3 — 127,9°C; '"H NMR (400 Mz,
DMSO-dy) 6 5,11 (s, 1H), 5,00-5,03 (m, 1H), 4,18 (d, J = 3,2 Hz, 2H), 4,05-4,25
(m, 2H), 3,85-3,96 (m, 4H), 2,25 (m, IH), 1,66-1,81 (m, 4H), 2,35-2,40 (m, IH),
2,17-2,21 (m, 2H), 1,93-2,01 (m, 1H) ppm; ppm; BC NMR (100 Mz, DMSO-dy):
6 81,9, 81,6, 77,9, 68,2, 53,1, 49,9, 48,0, 44,1, 36,4, 33,9, 29,5, 23,2, 19,8, ppm;
HRMS (EI+)gia tri theo tinh toan: C;3H;oN3O4 (M), 281,1376; gia tri do duogc
281,1365.

Vi du 6: Téng hop 10-((6-clopyrid-3-yl)metyl)-4-nitro-9-oxa-11, 12-
dihydroimidazo-[2,3-a]-bixyclo-[3,3,1]-non-3-en (hop chét c6 cong thirc 2a)

_NO; O /YN
‘ S 100
o« A Mo CNHCI S N N
e 7 ONONET 7 Nmistde O g Y
NT trong phong N

1,27 g 2-clo-5-(2-nitrometylen-imidazolidin-1-yl metyl)-pyridin (0,005
mol), 30mL axetonitril khan, 3mL dung dich nudc glutaraldehyt 25%, va chét
xuc tac HCI duge dit vao trong binh cau day tron dung tich 50ml. Hé phan g
dugc khudy & nhiét do trong phong. Phan tng dugc theo ddi bang TLC. Sau khi
phan tmg hoan thanh, hé phan tmg dugc trung hoa bang dung dich nuéc natri
bicacbonat bdo hoa, va dugc chiét. Dung méi dugc tach loai duéi ap sut giam
va budc tach sic ky cot duoc tién hanh (dung moi rira giai: diclometan / axeton
= 3/1 (thé tich/thé tich)), thu duoc chét bot mau vang nhat. Hidu suét: 76%: didm
chay = 174,7-175,4°C; {H NMR (400 Mz, DMSO-dj): & 8,38 (dd, J; = 0,6 Hz, J,
= 2,4 Hz, 1H), 7,84 (dd, J,= 2,4 Hz, J, = 8,4 Hz, 1H), 7,52 (dd, J,= 0,6 Hz, J, =
8,4 Hz, 1H), 5,12 (s, 1H), 5,04-5,05 (m, 1H), 4,97 (d, J = 15,6 Hz, 1H), 4,71 (d,
J = 15,6 Hz, 1H), 3,62-3,74 (m, 4H), 1,66-1,81 (m, 4H), 1,51-1,55 (m, 1H),
1,32-1,44 (m, 1H) ppm; C NMR (100 Mz, DMSO-d,): § 156,6, 149,7, 149,6,
139,7, 132,9, 124,5, 105,8, 81,7, 68,9, 51,7, 50,0, 46,3, 28,8, 27,2, 14,8 ppm;
HRMS (EI+) gia tri theo tinh toan: CysH;,N405>°Cl (M+), 336,0989; giA tri theo
tinh todn 336,0988. Gia tr theo tinh todn: C;sH;,N,05"'Cl (M+), 338,0960; gi4
tri theo tinh toan 338,0968.
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Vi du 7: Téng hop 10-((2-clothiazol-5-yl) metyl)-4-nitro-9-oxa-11, 12-
dihydroimidazo-[2,3-a]-bixyclo-[3,3,1]-non-3-en (hop chat cé cong thic 2b)

PR -Osh “T'”}; N
A <0 MECHIKCL e N/
W - o o MEGNHCL o SN
JL__/ i+ & Nhiét dé 5 N

trong phong

Phuong phéap diéu ché 1a tuwong tu véi phuong phép néu trén. Dung méi
dugce tach loai dudi 4p sudt giam va budc tach sic ky cot dugce tién hanh (dung
moi rira giai: diclometan / axeton = 3/1 (thé tich/thé tich)), thu dugc chét rin
mau tring & dang bot. Hidu sult: 62%: diém chay = 159,1-160,5°C; 1H NMR
(400 Mz, DMSO-dg): 6 7,48 (s, 1H), 5,30 (d, J= 3,2 Hz, 1H), 5,24 (d, J=15,4
Hz, 1H), 4,98 (s, 1H), 4,78 (d, J = 15,4 Hz, 1H), 3,76-3,87 (m, 1H), 3,60-3,71
(m, 3H), 2,12 (d, J = 14,0 Hz, 1H), 1,82-1,96 (m, 2H), 1,64-1,77 (m, 2H), 1,48-
1,60 (m, 1H) ppm; C NMR (100 Mz, DMSO-d,): § 155,7, 154,1, 140,5, 135,6,
107,0, 82,7, 69,4, 49,4, 48,3, 46,2, 29,4, 26,5, 14,9 ppm; HRMS (EI+) gia tri
theo tinh toan: Cy3H;sN,05S*°Cl (M), 342,0553; gié tri theo tinh toan: 342,0548.
Gia tri theo tinh toan C13H15N4O3S37Cl (M), 344,0524; gia tri theo tinh toan
344,0564.

Vi du 8: Téng hop 10-benzyl-4-nitro-9-oxa-11, 12-dihydroimidazo-[2,3-
a]-bixyclo-[3,3,1]-non-3-en (hop chét c6 cong thirc 2¢)

NO, SR \(ﬁ\
?'3 S e HA
A 4 Al RIHC) P \,
Ko™ ™y ™ gns . 0 oA o Ao o \Cf 5 A P
NN L Nhigtds » ;
L R o et do i <
S trong phong -

Phuong phap diéu ché 1a twong tu véi phuong phap néu trén. Dung moi
duogc tach loai dudi ap suét giam va bude tach sic ky cot duge tién hanh (dung
moi rura giai: diclometan / axeton = 3/1 (thé tich/thé tich)), thu dugc chat rén
mau vang & dang bot. Hidu sudt: 77%: diém chay = 180,5-181,2°C; IH NMR
(400 Mz, DMSO-dy): 6 7,29-7,37 (m, 5H), 5,33 (d, J= 3,1 Hz, 1H), 5,02 (d, J =
15,0 Hz, 1H), 4,95 (s, 1H), 4,85 (d, J = 15,0 Hz, 1H), 3,68-3,75 (m, 1H), 3,48-
3,64 (m, 3H), 2,14 (d, J = 13,1 Hz, 1H), 1,81-1,93 (m, 2H), 1,51-1,70 (m, 3H)
ppm; °C NMR (100 Mz, DMSO-dy): & 156,6, 136,4, 128,8, 1283, 128,0, 106,7,
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83,0, 69,7, 54,8, 48,6, 46,7, 29,5, 26,5, 15,0 ppm; HRMS (EI+) gié tri theo tinh
toan: CsH oN303 (M), 301,1426; gia tri theo tinh toan: 301,1429.

Vi du 9: Téng hop 10-(4-clobenzyl)-4-nitro-9-oxa-11, 12-
dihydroimidazo-[2,3-a]-bixyclo-[3,3,1]-non-3-en (hop chit c6 cong thuc 2d)

" - ,X .,
NOa QN -:x,/

L LIRS :
& Q # -, o ok ¢
",’,»\\1‘;‘(‘/;\ N . N+ ?Q ”M{?C WHCH - 2, Ry \u N N Sy"/
‘ E 3 H k‘\ "‘,Z/ Nh|ét dé ; e b
o T trong phong  ¢1”

Phuong phép diéu ché 1a tuong tu v&i phuong phép néu trén. Dung méi
duoc tach loai dudi 4p suét giam va budc tach séic ky cot dugce tién hanh (dung
mdi rira gidi: diclometan / axeton = 3/1 (thé tich/thé tich)), thu duoc chét rén
mau vang & dang bot. Hiéu sudt: 70%: diém chay = 156,9-158,3°C; 'H NMR
(400 Mz, DMSO-dy): § 7,29-7,34 (m, 4H), 5,33 (d, J = 4,0 Hz, 1H), 5,05 (d, J =
15,1 Hz, 1H), 4,96 (s, 1H), 4,75 (d, J = 15,1 Hz, 1H), 3,66-3,73 (m, 1H), 3,55-
3,60 (m, 3H), 2,14 (d, J = 13,6 Hz, 1H), 1,82-1,95 (m, 2H), 1,51-1,71 (m, 3H)
ppm; °C NMR (100 Mz, DMSO-d;): § 156,5, 134,9, 133,8, 129,7, 129,0, 106,8,
83,0, 69,6, 54,4, 48,9, 46,6, 29,6, 26,5, 15,0 ppm; HRMS (EI+) gi tri theo tinh
toan: C,6H;sN;05°°Cl (M"), 335,1037; gi tri theo tinh toan 335,1044. Gia tri
theo tinh toan: C;¢H;sN305°'Cl (M+), 337,1007; gia tri theo tinh ton 337,1036.

Vi du 10: Téng hop 10-((tetrahydrofuran-3-yl) metyl)-4-nitro-9-oxa-11,
12-dihydroimidazo-[2,3-a]-bixyclo-[3,3,1]-non-3-en (hgp chit c6 cong thirc 2e)

N A AN

l/:» PR b _ ,»;2\‘ “1: } A

: P oo H

. { J A . ,}\ o

My Y s e N

S ~f'§/ 3 N 4 : i T s % \J“\w

" { N, Nhiét do 2 L
d - trong phong N et

1,065 g 1-((tetrahydrofuran-3-yl)metyl)-2-(-nitrometylen)-1-imidazolin
(0,005 mol), 3mL dung dich nuéc glutaraldehyt 25%, va chét xuc tac HCI dugc
dat vao trongbinh ciu ddy tron dung tich 50ml. Hé phén tmg dugc khudy & nhiét
d trong phong, va phan tmg dugc theo ddi bang TLC. Sau khi phan tng hoan
thanh, dung méi dugc tach loai, va budc tach sic ky cdt duge tién hanh dé thu

duoc san phém tinh khiét mau vang nhat & dang bot. Hiéu suét 12 36%.
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mp= 115,3-116,9°C; 'H NMR (400 Mz, DMSO-dy):8 5,11 (s, IH), 5,00-
5,03 (m, IH), 4,18 (d, J = 3,2 Hz, 2H), 4,05-4,25 (m, 2H), 3,85-3,96 (m, 4H),
2,25 (m, 1H), 1,66-1,81 (m, 4H), 1,63 -1,64 (m, 2H), 1,57-1,59 (m, 2H), 1,51-
1,55 (m, 1H), 1,32-1,44 (m, IH) ppm; *C NMR (100 Mz, DMSO-d,): & 81,7,
80,6, 78,5, 68,9, 50,0, 49,7, 46,9, 44,6, 36,8, 33,9, 28,8, 27,2, 17,8, 14,8 ppm;
HRMS (EI+) gi4 tri theo tinh toan: C4H, N30, (M), 295,1532; gia tri do dugc
295,1598.

Vi du 11: Panh gi4 hoat tinh diét con trung gy hai ctia cac hop chét theo
sang ché

(1) Hoat tinh diét cén tring gay hai chdng lai rép cay

Rép cay, thudc bd canh giéng va cb cac phﬁn phu cuia miéng dé duc 18 va
hut, 12 con trung gy hai pho bién dbi véi cy trdng trong nong nghiép. Ray
mém (Aphis craccivora) dugc st dung lam d6i tuong, va phuong phap nhing
dugc st dung cho thir nghiém nay.

Phuong phép thtr nghiém: mdi mau duoc dinh lugng modt cach chinh xéc,
va 2mL DMSO va 18mL nuéce lan luot dugc bd sung vao; sau do, ba giot chét
nhil héa 2001 dugc bd sung vao dé tao ra dung dich thtr nghiém; miu tring dugc
diu ché bang cach bd sung ba giot chat nhii héa 2201 vao 2mL DMSO va 18mL
nuée. L4 cdy dau ring ngua cé sb luong con trung nhét dinh bam trén d6 duoc
nhing vao trong dung dich thir nghiém trong thoi gian tir 3 dén 5 giay, sau do
duoc ldy ra va duoc lam kho trong khong khi; nhiing con con tring nay duoc
chuyén vao trong binh chira sach ¢6 sin thic dn trong dd, va binh chira nay dugc
dat trong phong hoi sirc khé duge diéu nhiét. Sau thoi gian 24 gio, sb lugng con
tring chét dugc kiém tra. Cac két qua dugc chi ra trong bang 1.

(2) Hoat tinh diét con tring gy hai chéng lai riy nau (Nilaparvata
lugens)

Ray nau (Nilaparvata lugens), thudc bd canh gibng va co cac phan phu
ctia miéng dé duc 16 va hut, 13 con tring pho bién d6i véi cdy trong trong nong

nghiép. R4y nau (Nilaparvata lugens) dugc st dung lam db6i tuong, va phuong
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phap danh gia nhing lugng micro dugc bao cao bdi Nagata duogc sir dung cho
thtr nghiém nay.

Phuong phép tién hanh: Nhimg con cai ¢6 canh chua ghép déi tir hai dén
ba ngay tudi sau khi né dugc chon lam déi tuong thtr nghiém; cac hop chét dugc
pha lodng trong axeton theo loat néng dd. Céc con c6n tring duoc lam té liét
bang cacbon dioxit, va dung dich thir nghiém (0,08uL) dugc nhung lén manh
lung trudc cla nhitng con cén tring d6 sir dung thiét bi nhé giot vi luong cAm
tay (Burkard Manufacturing Co., Ltd., Rickmansworth, UK). M&i ndng d6 dugc
st dung dé xtr Iy khoang 30 con c6n tring trong 3 14n. Axeton duoc sit dung lam
d6i chimg. Con trung trudng thanh da xu 1y dugc nudi trén cay lta non khong
can dat, trong 1dng 4p (20 x 20 x 10cm), & d6 nhiét do duge kidm soat & 25+1°C
& chu ky séng va toi 1 16/8 gid. Céc két qua duoc kiém tra sau thoi gian 48 gio,
va LDs, dugc tinh st dung phuong phéap phén tich xac suét chuin. Céc két qua
dugc chi ra trong bang 2.

(3) Hoat tinh diét con trung gay hai chdng siu cin gié

Buém dém (Pseudaletia separata Walker) tubi hai duoc st dung lam déi
tuong thir nghiém va phuong phép nho giot dugc sir dung cho thir nghiém nay.

Buoém dém (Pseudaletia separata Walker) 1a con tring canh vay quan
trong cua nhiéu loai ngii cde, 6 thé dugc sur dung mot cach thich hop trong
nhiéu ung dung khac nhau, vi dy, trong nghién ctru dgc tinh, nhu doc tinh da day,
nhiém doc tiép xuc, tac dung téng thé va ton du cta thudc trir sau, va cac khia
canh khac vé dong hoc con trung, cling nhu thtt nghiém sang loc cac hop chét
moi. Hoat tinh tiéu diét buém dém (Pseudaletia separata Walker) da dugc thir
nghiém theo phuong phép dugc bao céo trong tai liéu chuyén nganh.

Trinh tu tién hanh ctia phuwong phap nhing 14: M&i mau duoc dinh lugng
chinh x4c, va 2mL DMSO va 18mL nuéc lan luot duogc bd sung vao; va sau do,
ba giot chat nhii héa 2001 (dugc san xuit béi Shanghai Nongyaochang Co., Ltd.)
dugc bd sung vao dé tao ra dung dich thtt nghiém. MAu tring ciing duoc didu
ché bang cach bd sung ba giot chit nhii héa 2201 vao 2mL DMSO va 28mL

nudc. La ngod tuoi duge xé thanh cdc manh nhé va dugce nhing trong thoi gian
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khodng 5 gidy vao trong dung dich thir nghiém, sau d6 duoc 14y ra, 1am kho
trong khong khi, va dugc dit vao trong binh thuy tinh dung tich 100mL. Khoang
20 con 4u tring tudi hai dugc dwa vao trong binh nay. Binh nay dugc dong kin
sir dung gac tring va bing cao su, va u tring lién tuc dugc cho an bing ngd da
tham dung dich th nghiém. Ty 1& chét cta 4u tring duogc kidm tra sau 5 ngay.
Nhiét d6 can thiét ndm trong khoang tir 22°C dén 27°C, d6 4m nim trong
khoang tlr 70% dén 80%. Khéng cin hiéu chinh ty 1& chét déi véi mdi qué trinh
xtr 1y néu ty 1& chét ciia mau tring 13 5% hodc nho hon; tuy nhién, néu ty 1 chét
d6i chimg 1a tir 5% dén 20%, phuong phép hiéu chinh cia Abbott nén dugc st
dung ddi véi ty 18 chét dbi véi mdi mot qua trinh xir ly. Cong thitc ctia Abbott:
Ty 1& chét dugc higu chinh = [(ty 1& chét dugc xt ly — ty 1& chét déi
chimg) /(100 — ty 1& chét dbi chtmg) x 100].
Bang 1: Hoat tinh diét trir con trung gdy hai clia cac hop chét dich chéng lai rép

cdy va buém dém (Pseudaletia separata Walker)

Ray mém (Aphis craccivora) | Buém  dém (Pseudaletia
, separata Walker)
Hop chat § ]
Ty 1€ chét (%, | LCsy  (mmol | Ty 1€ chét (%, | LCsy  (mmol
500mgL™") |LY 500mgL") |Lh
8a 100 1,52 100 12,5
8b 100 n.t. 100 n.t.
8¢ 13,6 n.t. 0 n.t.
8d 95,7 n.t. 0 n.t.
Oa 87,3 n.t. 0 n.t.
9b 98,2 n.t. 0 n.t.
9¢ 55,6 n.t. 0 n.t.
9d 38,9 n.t. 0 n.t.
Imidacloprit 100 8,93 100 38,7
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Bang 2: Hoat tinh cta hop chét chdng lai riy nau (Niloparvata lugens) d& nhiém

hozc khang thubc
’ bPuong LDso (ng/ Do doc | Do khing
Chung Hop chat cong doc | dong vat gay wong i e
tinh hai)
Chung dé | 8a y =7,3127 | 0,0742+0,0106 | 1,77 1,00
nhiém +2,0474x
Oa y = 3,9543 | 4,1440+0,6136 | 0,32 1,00
+ 1,6936x
Imidacloprit | y = 7,1823 | 0,1316+0,0154 | 1,00 1,00
+2,4778x
Chung 8a y = 5,4068 | 0,4925+0,0811 | 50,00 6,64
khang +1,3225x
thude Oa y = 3,1320 | 18,9795+2,350 | 1,17 4,58
+1,4613x
Imidacloprit | y = 2,5873 | 22,1614+3,752 | 1,00 168,40
+1,7930x

Hoat tinh ctia cac hop chét dich dbi véi rép cay, buém dém (Pseudaletia
separata Walker), va riy nau (Niloparvata lugens) da dugc thir nghiém, va céc
két qua duoc chi ra trong bang 1 va 2 (trong céc bang nay, cac hop chit 8a-8d va
9a dén 9d 1an luot tuong tmg véi cac hop chét tir 1a dén 1d va 2a dén 2d). Co
thé thdy dugc tir cac bang 1 va 2 rang hop chét dj vong ¢6 cu oxa la c6 hoat
tinh rat cao va cao hon nhidu so véi hoat tinh ctia imidacloprit: LCsj chéng lai
rép cay 1a 1,52 mg L, va LCsy chéng lai buém dém (Pseudaletia separata
Walker) 1a 12,5 mg L Tham chi quan trong hon, hoat tinh cta hop chét c6
cong thirc 1a chéng lai rdy nau (Niloparvata lugens) d& nhiém thuong 1a giéng
so v6i hoat tinh cta imidacloprit, va hoat tinh ctia né chdng lai rdy nu
(Niloparvata lugens) khang imidacloprit biang 50 lan so véi hoat tinh cia

imidacloprit. Hop chit c6 cong thic la ¢6 hoat tinh twong dbi yéu. Diéu quan
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tam la, hoat tinh cta cac hop chét di vong cO cAu oxa tr 2a dén 2¢, ma dugc ciu
trac tir glutaraldehyt 1a yéu hon nhiéu, va mét sé hop chit 13 ¢6 hiéu qua chéng
lai rép cay. Phép phan tich cau triic tinh thé cta hop chét ¢ cong thirc la va 2a
cho thay cac hop chit c6 coéng thirc 1a va 2a c6 cac cdu hinh dugc cdu oxa héa
khéc nhau, trong d6 cac cau oxa duoc sép xép dbi nhau; sy khac nhau nay c6 thé
duge quan sat mot cach rd rang bang cach xép chdng hai phén tir 1én nhau. Sy
khéc nhau v& mat ciu trac c¢6 ciu oxa nay c6 thé co lién quan dén su khac nhau
dang ké vé hoat tinh clia cic hop chét c6 cong thic 1a va 2a.

Vi du 12: Nghién ctru co ché tac dung ctia hop chét c¢6 cong thire (1a)

Hop chét ¢ cong thirc (1a) dugc thir nghiém dién sinh ly va thtr nghiém
thay thé danh ddu ddng vi mot cach riéng biét. Hop chét c6 cong thirc (1a) co thé
trc ché phan tmg chil van, hop chét c6 cong thirc (1a) khong cé téc dung trc ché
cht vén 1én thy thé axetylcholin nicotinic cta gidn MY (Periplaneta Americana),
cling khong cé tac dung trc ché chu van 1én thu thé N1 a 1/B 2 dugc biéu hién
bdi cac nodn bao, va hop chit ¢ cong thirc (1a) cb thé tc ché phan Umg chu véan
clia axetylcholin. Céc thir nghiém nay chimg minh rang hop chét nay 1a chat déi
khang cta thu thé axetylcholin nicotinic (nAChRs).

Vi du 13: Diéu ché ché phdm diét con tring chira céc hop chét theo sang
ché
(a) Huyén phu dang dau

Cac thanh phén sau day duoc chuén bi: 25% trong lugng ctia mot hop
chat bét ky trong s6 cac hop chét tir 1a dén le va tir 2a dén 2e; 5% trong luong
ctia polyoxyetylen sorbitol hexaoleat; va 70% trong luong ctia dau hydrocacbon
béo cao. Toan bod cac thanh phin nay dugc nghién ddng thoi trong may nghién
cét t6i c& hat ran nho hon khoang 5 micrémét. Huyén phu nhét thu dugc c6 thé
dugc sir dung mot cach truc tiép, hodc ¢6 thé dugc st dung khi dugc nhd héa
trong nudc.

(b) Huyén phu chira nuée

Céc thanh phan sau diy dugc chuin bi: hop chét bat ky trong s cac hop

chét tir 1a dén le va 2a dén 2e véi luong 25% trong luong; attapulgit hydrat véi
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lugng 3% trong lugng; canxi lignosulfat véi luong 10% trong luong; natri
dihydro photphat véi luong 0,5% trong lugng, va nudc véi lugng 61,5% trong
lugng. Toan bd cac thanh phan nay duoc nghién dong thoi trong méay nghién bi
t6i ¢& hat rdn c6 kich thuéc nho hon khoang 10 micréomét. Huyén phu chtra
nudc nay dugc st dung mét cach truc tiép.

(c) Mbi

Céc thanh phan sau ddy duoc chudn bi: hop chét bét ky trong sd cac hop
chét tir 1a dén le va 2a dén 2e v6i luong ndm trong khoang tir 0,1 -10 % trong
lugng; bot my véi luong 80% trong lugng; va méat ri véi lugng nam trong
khoang tir 19,9 -10% trong lugng. Cac thanh phﬁn nay dugc tron k¥, va duoc
dinh dang néu can. Mdi c6 thé an dugc c6 thé dugc dit tai vi tri sinh vat gay hai
vé sinh pha hoai, vi du, vi tri trong nha hodc noi san xuét, nhu bép, bénh vién,
kho, ho#ic bdi, nhor d6 kiém soét duoc con tring gay hai thong qua viéc tiéu hoa

trong miéng.
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1. Hop chét lién quan dén nicotin di vong co cau oxa, trong do hop chét nay
duogc chon tir nhém bao gdm:

9-benzyl-4-nitro-8-oxa-10,11-dihydroimidazo-[2,3-a]-bixyclo-[3,2,1]-oct-
3-en;

9-(4-clo-benzyl)-4-nitro-8-oxa-10,11-dihydroimidazo-[2,3-a]-bixyclo-
[3,2,1]-oct-3-en;

10-benzyl-4-nitro-9-oxa-11,12-dihydroimidazo-[2,3-a]-bixyclo-[3,3,1]-
non-3-en;

10-(4-clobenzyl)-4-nitro-9-oxa-11,12-dihydroimidazo-[2,3-a]-bixyclo-

[3,3,1]-non-3-en; va
2. Ché pham héa néng, chira:

(a) hop chét lién quan dén nicotin di vong c6 ciu oxa theo diém 1 véi
lugng nam trong khoang tir 0,001 dén 99,99% trong lugng, mudi ndng dung cla

hop chat nay, hodc hdn hop cta chiing; va
(b) chat mang va/hodc t4 duoc ndng dung.
3. Ché pham héa ndng theo diém 2, trong d6 chat mang nong dung 1a chit rén,

hodc ché pham héa néng duoc phédi ché thanh dang dung dich, nhii tuong, huyén
phu, bdt, bot, bot nhdo, hat, sol khi, vi nang trong polyme, phirc chét phu hat,
ché phém dugc sir dung voi thiét bi d6t, hodc ché phém suong 4m hoac lanh

ULV.

4. Ché pham hoa néng bao gdm thanh phin hoat tinh thir nhit 13 hop chét theo
diém 1, va thanh phén hoat tinh th hai duoc chon tir nhdm bao gém cac thudc
trir sdu, moi, cac thudc diét khuén, céc thubc diét ve bét, cac thube diét giun tron,
cac thube diét ndm, cac chat didu chinh sinh trudng va cac chét hd tro.

5. Ché pham héa ndng theo diém 4, trong d6 thanh phan hoat tinh thi hai 14

thubc trir sdu dugc chon tir nhém bao gom cac photphat este, cac cacbamic este,
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cdc pyrethrum este, cac hydrocacbon dugc clo hoa, benzoyl ure, cac chit doc

nereis, va cac chat dugc tao ra boi cac vi sinh vat.

6. Ché phim hoa nong theo diém 4, trong d6 thanh phén hoat tinh thtr hai 13 chit

hd tro.

7. Phuong phép didu ché hop chéit lién quan dén nicotin di vong ¢6 cu oxa,
hozc mubi néng dung cua ching theo diém 1, trong d6 phuong phap nay bao

gdm céac budc:

thu hop chit c6 cong thirc (1c) bang cach tién hanh phan Gng sau trong
thoi gian tir 2 dén 24 gid trong axetonitril & nhiét do trong phong, v6i su c6 mat

cua chat x0c tac axit;

,/NOZ ozwr\
o __MeCN/HCI )

u /0 Nhigt d6 "

R
& trong phong (lch:

{
thu hop chat c¢6 cong thic (1d) bang cach tién hanh phédn Ung sau trong
thoi gian tlir 2 dén 24 gid trong axetonitril & nhiét do trong phong, vai su ¢6 mat

cua chat xuc tac axit;

NO,
N ! . Co MeCN/HC
| N Z0  Nniét a6
1 NF trong phong

thu hop chét c6 cong thic (2¢) bang cach tién hanh phan Umg sau trong
thoi gian tir 2 dén 24 gid trong axetonitril & nhiét do trong phong, véi su ¢6 mit

cua chat xuc tac axit;

NO, ozm:(f
£ CO MeCN/HCI N ‘r\?

N + ar on
@\ NH 4 Nhiét 46 O/\\\J

trong phong (2¢)

thu hop chét ¢é cong thuc (2d) bang cach tién hanh phan g sau trong
thoi gian tir 2 dén 24 gid trong axetonitril & nhiét do trong phong, véi su c6 mit

cua chat xuc tac axit;
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trong phong  ¢i 2d) .

8. Phuong phép phong trir dong vat gy hai khéng nham muc dich diéu tri bang
cach tmg dung ché phidm hoa néng theo diém 2 1én ddng vat gdy hai trong nong
nghiép, sinh vat gy hai cho vé sinh méi trudng hodc con tring gy hai dén st
khée dong vat.

9. Phuong phap theo diém 8, trong dé con tring 13 c6n tring gy hai trong nong
nghiép, va phuong phap niy bao gém budc tng dung ché phdm hoéa nong lén
thuc vat bi nhiém c6n tring dé hodc dé nhidém phai con trung do, d4t hoac méi
truong xung quanh cta ching.

10. Phuong phép theo diém 8, trong d6 ché phim hoa nong dugc ung dung cho

cac hat lam 1&p bao cac hat.
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