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HATOANYAGKENT FENIL-PROPARIL-PIPERIDIN-SZARMAZEKOT TARTALMAZO

RAGCSALOIRTOSZER ES ELJARAS A HATOANYAG ELOALLITASARA

(57) KIVONAT

A taldlmany rdgesalok irtdsara alkalmas olyan
készitményre vonatkozik, amely hatoéanyagként
0,001-90 tomeg% 1-[3,5-bisz(trifluor-metil)-fenil)-3-
(4-terc-butil-piperidino)-prop- 1-int vagy savaddici-
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0s sojut tartalmazza fogyaszthatd hordozé-, illetve
toltéanyaggal egyiitt.

A hatoanyag eloallitasa két eljarassal valosithato
meg.
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A talalmany targyat uj, értékes fenil-propargil-
piperidin-szarmazékot és savaddicios soit tartalma-
z0 készitmény — amely oralisan adagolva elpusztitja
a ragesalokat —, valamint a hatéanyag el6allitasara
szolgalo eljaras képezi.

Az antikoagulans hatast ragcsaloirtokat, példa-
ul a warfarint [1-(4’-hidroxi-3’-kumarinit)-1-fenil-
3-butanon] hosszi id6 oOta hasznaljak ragcesalok
irtasara, de olyan rigcsalok bukkantak fel, ame-
lyek rezisztensek a warfarin mérgezé hatasaval
szemben. Ez a tény jelentGsen csokkenti a warfarin-
nak ragesaloirtoszerként vald hasznalhatosagat
(példaul ,Resistance to Anticoagulants in Ro-
dents”, J. H. Greaves, Pesticide Science, 1971. 2.
kotet 276-279. és ,,Rodent resistance to the anti-
coagulant rodenticides, with.particular reference to
Denmark”, M. Lund, Bulletin of the World Health
Organisation, 1972. (47) 611-618.). Ennélfogva al-
landé igény van 0j ragesaloirtokra, elsésorban
olyanokra, amelyek hatasosak a warfarin-rezisz-
tens ragesalokra.

Nem volt ismeretes, hogy fenil-propargil-piperi-
din-szarmazékok ragcsaloirtoként alkalmazhatok.
Kutatasaink soran megallapitottuk, hogy a fenil-
propargil-piperidin-szarmazékok 4ltalaban nem
eléggé toxikusak a ragcesalokra ahhoz, hogy ragesa-
l6irtoként felhasznalhatok legyenek. Vizsgalatokat
végeztiink az (A) altalanos képleti fenil-propargil-
piperidin-szarmazekokkal s azt tapasztaltuk, hogy
a vegyileteknek egereken meghatarozott akut pe-
roralis toxicitasa alacsony. A vizsgalati eredménye-
ket az alabbi tiblazatban ismertetjitk; az akut pe-
roralis LD, adagot, azaz azt az adagot adjuk meg
mg/kg testsilyban, amely az allatok 50%-anak el-
pusztitasahoz szilkséges. Minél nagyobb az LD,
értéke, annal kevésbé toxikus az adott vegyiilet.

R R? R3 LDy,
CF, CF, izopropil hidroklorid 680
CF, CF; n-propil bazis 1000
CF, CF, n-butil hidroklorid > 1000
CF, CF; metil hirdoklorid > 1000
Cl Cl terc-butil  hirdoklorid > 1000
metil  metil  terc-butil  hirdoklorid > 1000
nitro  nitro  terc-butil  hidroklorid > 1000
CF, nitro terc-butil  bazis > 1000

Megillapitottuk, hogy az (I) képleti fenil-
propargil-piperidin-szarmazék, azaz 1-[3,5-bisz-

(trifluor-metil)-fenil}-3-(4-terc-butil-piperidino)-
prop-1-in és savaddicios soi rendkiviil toxikusak
melegvérii allatokra, killondsen ragesalokra, példa-
ul patkanyokra és egerekre peroralis 1iton beadva,
tovabba mind warfarinra rezisztens allatokra,
mind nem rezisztens ragcsalokra azonos toxicitasi-
ak. A savaddicios sok szervetlen savakkal, példaul
sosavval, kénsavval, foszforsavval, salétromsavval
vagy szulfaminsavval, vagy szerves savakkal, pél-
daul ecetsavval, oktankarbonsavval, metanszul-
fonsavval, glutaminsavval, vagy 2-hidroxi-etan-
szulfonsavval alkotott sok.

A (1) képletii vegyiilet és savaddicids soi €16sdiek,
igy kdros melegvérii allatok irtdsira, példaul rag-
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csalok elszaporodasianak megakadalyozasara hasz-
nalhatok. Megjegyezziik, hogy ahol arra utalunk,
hogy az (I) képleti vegyiilet melegvérii é16skddok
irtasara, példaul rodenticidként alkalmazhato, ak-
kor az utalds az (I) képletii vegyiilet savaddicios

. 30ira is vonatkozik.

A (I) képletii vegyiilet rodenticidként torténd
alkalmazhatosagat a kovetkezo kisérletek mutatjak
be:

1. kisérlet
Akut peroradlis toxicitds egérben ( Laboratdriumi
torzs)

Egerekbol allo csoportoknak peroralisan, nd-
vekvé mennyiségben adagoltuk a vizsgalt vegyiilet
vizes szuszpenzidjat, és addig figyeltiik az allatokat,
amig legalabb 3 napig nincs tovabbi elhullds. Az
akut peroralis adagot, az LD-t, amely az a mg/kg
allat testsuly adag, amelynek hatasira az egerek
50%-a elpusztul, minden adag esetében azon illa-
tok szdmabol hataroztuk meg, amelyek a tablazat-
baln feltiintetett megfigyelési periodus alatt elpusz-
tultak.

LD,, Megfigyelések
Nem volt kifejezett
A (1) képletii ve- mérgezési titnet az el-
gyiilet hidrogén- 23 pusztulast megeldzden
klorid soja 3 és 9 nappal a beadas
utan.
A mérgezés jelei 1-2
et e nappal a beadas utan
A .(.I) kepletit ve jelentkeztek. Az el-
g),ru_l th s;abad 68 pusztulds a bedas utdn
bazis formaban 2-4 nappal kovetke-
zett be.
2. kisérlet
Laboratoriumi takarmdnyozadsi vizsgalat vad
ragesalokkal

Laboratoriumban, vad, warfarin-ellenallo pat-
kanyokat (Rattus norvegicus) és egereket (Mus
musculus) etettiink 90 témeg% durva zablisztbol,
S tomeg¥% korpalisztbdl és S témeg% gabona-
olajbél allé tappal. Négynapi etetés utan a tapot
ugyanolyan Osszetétell, kezelt, azaz 0,1 tomeg%

1-[3,5-bisz(trifluor-metil)-fenil]-3-(4-terc-butil-
piperidino)prop-1-in-hidrokloridot tartalmazo
tappal (csalétekkel) helyettesitettitk. Az I. tablazat-
ban kozolt eredményeket figyeltiik meg a kezelt
tappal torténd etetés megkezdése utan.

2.
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I. tablazat

A vizsgalt anyag

¥ .~® Az elpusztulast
Elhullas levtalis adagja

Faj Nem megel3z6 napok
mg/kg .
allattestsuly szama
< Tarto- Tarto-
Atlag many Atlag many
Patkiny him 55 122,1 ;2(2);‘ 72 68
néstény 55 129,7 Z?b% 58 56
) ) 345,6-
Egér him 5/5 606,8 866.6 6,2 67
nosteny  5/5 4938 LEE sg 59

3. kisérlet
Laboratériumi takarmanyozdsi vizsgdlat ketrechen
tartott egerekkel

Zablisztbdl, korpalisztbdl és gabonaolajbol allé
kezeletlen tapot és 0,1 tomeg%-ban a 2. vizsgalat-
hoz hasznalt vegyiiletet tartalmazo (mérgezett) ta-
pot készitettiink, és a kovetkezd, ketrecben tartott
egerckkel (Mus musculus) végzett vizsgalatokhoz
hasznaltuk fel.

3/a kisérlet

A mérgezett tapot 4 him és 4 ndstény egérnek
adtuk. A [I. tdbldzatban lathato eredményeket
figyeltitk meg a mérgezett tap adasanak megkezdé-
se utan.

I1. tablazat

Az elpusztulas

A megevett mérgezett Elhullas bekovetkeztéig
tap(g) % eltelt
napokszama
l.nap  2.nap 3.nap 4 7.nap. Atlag Tartomény
19.1 18.8 15.4 13.7 100 5.5 5-7

3/b vizsgalat

Egerekbdl allé csoportoknak kezeletlen és mér-
gezett tapot kinaltunk. A III. tablazatban meg-
adott eredményeket figyeltiik meg az etetés meg-
kezdése utan.

II1. tablazat

&
=
SE
QT
. 2 N
A ketrec- A megevett mérgezett 22
ben levo tap (g) Elhullis  »'g
egerek 1-7. 8-14. 15-21. % EERS
szama nap nap nap S=8
32 E
ax=
528
N 2R
< B
16 55,0 0,5 0,0 93,8 4-12
15 43,0 1,2 0,3 93,7 49
24 42,3 3,5 0,7 91,7 3-28
16 25,7 2,0 0,3 93,8 6-10
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4. vizsgadlat
Laboratoriumban utdnzott mezei vizsgalatok
bezart vad patkanyokkal ( Rattus norvegicus)

Egy him és 9 ndstény patkanynak adtunk lehetd-
séget, hogy két étkezési hely kozott valasszon, az
allatok mindkét helyen 95 témeg% kozepes zablisz-
tet, 5 tomeg% korpalisztet tartalmazo6 tapot talal-
tak (kezeletlen tap). 6 napon at az allatok kezeletlen
tapot kaptak mindkét helyen, majd az egyik etetési
helyen a kezeletlen tapot ugyanolyan osszetételi,
de 0,1 tdomeg%-ban a 2. vizsgalat soran hasznalt
vegyuletet tartalmazé (mérgezett) tapra cseréltitk
ki, mig a masik helyen tovabbra is kezeletlen tapot
kinéltunk.

A IV, tablazatban feltiintetett eredményeket
figyeltiik meg a mérgezett tap adasit megel6zo 6
(—6~ — 1 nap) és az azt kovetd 12 nap (1-12) alatt.

IV. tablazat

A mérgezett A megevell tap

tap adasat - - Kumulativ
megel6zé A eI:e}em B Ewll“s’ Osszesen  elhullds
idaszak ¥ ey %
(nap) keze!etlen kezc!ctlen
tap tap
-6 11,0 189 299 -
-5 51.7 424 94,1 -
-4 153.4 31,1 184.5 -
-3 130.7 94.1 224.8 -
-2 1129 81.0 193.9 -
-1 99.0 42,0 141.0 -
A mérgezelt A megevell tap
tap adasat - " Kumulativ
kovetd A ;tTlCS' B Ete]lcsn Osszesen  elhullas
idészak o cly fely %
(nap) ergezett Mcrgczctl
tap tap
1 99,7 80,1 179.8 -
2 95,2 659 161,1 -
3 19.8 674 97.2 -
4 5.1 38,1 43,2 30
5 1.8 27,7 29,5 -
6 - 19,3 193 60
7 - 4,0 4,0 70
8 - 6,5 6.5 80
9 1.3 3.7 50 90
1E - - - -
& 0,7 0,7 14 -
12 - - - 100

5. vizsgalat
Mezei vizsgalatok patkdnyokkal ( Rattus
norvegicus)

Mezei kisérleteket végeztiink warfarin-rezisztens
patkdnyokkal, hirom telepen. A tapot kodzepes
zablisztbdl vagy aztatott buzabol készitettik, ami
0,1 tomeg%-ban tartalmazta a 2. vizsgilat szerinti
vegyliletet. A tdp 100 g-os mennyiségeit helyeztiik
el mindeniitt, ahol futé patkdnyokat figyeltiink
meg. Az elfogyasztott tap mennyiséget naponta
méréssel meghataroztuk, és a patkanyok jelen-
vagy tavollétére az elfogyasztott tap mennyiségébdl
¢s az erre a célra kialakitott poros feliileten a jelen-
1évé patkanyoktdl szarmaz6 nyomok szamabol ko-
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vetkeztettiink. A kapott eredmények az V. tabla-
zatban lathatok, és azt mutatjak, hogy a naponta
elfogyasztott tap mennyisége a vizsgalat 4. napjara
az |. napi mennyiséghez viszonyitva 85-97%-kal
csOkkent. Becslésiink szerint a kezdetben jelenlévé
patkanyok 80%-a elpusztult a vizsgilat 4. napjara,
ami iényegesen nagyobb szazaléku elhullas, mint
amit ugyanilyen idotartam alatt antikoagulans ro-
denticidek hasonlé médon térténd alkalmazasakor

altalaban kapunk. .
V. tablazat
A megevett tap (g)
Nap 1. telep 2. telep 3. telep
1 2060 1455 4800
2 4490 1100 2680
3 130 730 360
4 60 210 445
6 245 - -
7 130 405 565
8 85 135 205
9 30 40 185
10 10 30 65
11 40 10 15
14 65 95 -
15 - 45 _
16 - 0 -
A vizsgalat ideje alatt
talalt elpusztult pat- 4“4 8 13

kanyok szama Hssze-
sen

»—" = a megevetl mennyiséget nem jegyeztiik fel.

6. kisérlet
Mezei kisériet egérrel ( Mus musculus)

(1) Nem-toxikus tapot helyeztiink 3 egértelepii-
léshez, €s a megevett tdp mennyiségét méréssel ha-
taroztuk meg. (2) A nem-toxikus tapot ezutan el-
vettiik, €s hasonlé tdppal helyettesitettiik, amely
0,1 tomeg%-ban a 2. kisérletben leirt vegyiiletet
tartalmazta (mérgezett tip). A mérgezett tip meg-
evett mennyiségét hasonloképpen silyméréssel ha-
taroztuk meg harom héten at. (3) A mérgezett tapot
elvettiilk és nem-toxikussal helyettesitettiik, és a
megevett mennyiséget szintén méréssel hataroztuk
meg. A kapott eredményeket a VI. tiblazatban
kézoljitk, a kontroll mértékét a mérgezett tap alkal-
mazésa elStt és utan elfogyasztott nem-toxikus tap-
fogyasztas Gsszehasonlitdsdval szamitottuk.

VI. tablazat

M)

A megevett
nem toxikus
tap
mennyisége
(g) hetenként,
a mérgezett 1. 2.

@

A megevett 3)

A megevett

. ., nem-toxikus
toxikus tap

. tap
mennyisége (€) mennyisége Becsiilt
1 (g) hetenként kontroll

Telepa-
lés

tappal  hét hét hét ame;ggezett
torténd alkalmapzﬁsét
helyettesités kovetden
elott
, 912 368 1 - 1 88
2 897 41 0 - 10 98,9
3 1880 929 115 11 0 100
—" = nem mértik -
4

f
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A (I) képletii vegyiiletet a fenil-propargil-amin-
szarmazekok elOallitasara ismert modszerek alkal-
mazasdval vagy fethaszndlasaval, példaul a kovet-
kezd eljarasok egyikével allithatjuk el6:

a) (II) altalanos képletii vegyiilet - ebben a kép-
letben X halogénatomot, elénydsen jodatomot je-
lent — és (III) képletii vegyiilet, azaz 4-terc-butil-1-
(prop-2-inil)-piperidin reakcidjaval.

A (II) altalanos képletii vegyiilet és a (I11) képle-
ti vegyiilet reagaltatasat réz(I)-s6, eldényodsen
réz(l)-jodid, (a) diklor-bisz(trifenil-foszfin)-palladi-
um(Il) és adott esetben triaril-foszfin, eldnydsen
tri(o-tolil)-foszfin vagy trifenil-foszfin, vagy (b) pal-
ladium(II)-vegyiilet, elonydsen palladium-acetat és
triaril-foszfin, elényodsen tri(o-tolil)-foszfin vagy tri-
fenil-foszfin jelenlétében végezhetjiikk. Az eljarast
adott esetben k6zombos szerves oldoszerben, pél-
daul acetonitrilben, szerves bdzis, példaul dietil-
amin jelenlétében, szobahémérsékleten és az elegy
forrdspontja kozotti hdmérsékleten végezhetjiik.
A szerves bazis oldoszerként is szolgalhat.

(b) (IV) altalanos képletii vegyiiletet — ebben a
képletben Z jelentése kloratom, bromatom vagy
jédatom ~ 4-terc-butil-piperidinnel reagaltatunk.

A reakciot k6zombds olddszerben, elénydsen
acetonban végezhetjiik. A reakciot szervetlen bazis,
példaul kalium-karbonat jeleniétében és szobahd-
mérséklet és a reakcidelegy forraspontja kozotti
hoémérsékleten hajthatjuk végre.

A (1) képletii vegyiiletet 4-terc-butil-piperidin-
bdl 1-brom-prop-2-innel, vagy kényelmesen 1-klér-
prop-2-innel llithatjuk el3 szervetlen vagy szerves
bazis, igy kalium-karbonat vagy 4-terc-butil-piperi-
din feleslegének jelenlétében.

A miiveletet adott esetben k6z6mbds szerves ol-
doszerben, példaul metanolban, acetonban vagy
acetonitrilben hajthatjuk végre.

A (IV) altalanos képletli vegyiileteket a kémiai
irodalomban leirt modszerek alkalmazésaval és fel-
hasznalasaval allithatjuk eld, példaul ha Z jelentése
jodatom, Wallat, S. és Kunau, W. H. [Chem. Phys.
Lipids 13, 159 (1974)], ha Z jelentése bromatom,
Matchinek, R. és Luttke, W. [Synthesis, 1975, 255)
60, 2662 (1938)] altal leirt modszereket alkalmaz-
hatjuk.

A (1) képletli vegyiilet savaddicids séit Gnmaga-
ban ismert modszerekkel, példaul az (1) képletit
vegylilet és a megfeleld sav, példaul szervetlen sav,
igy hidrogén-klorid, kénsav, foszforsav, salétrom-
sav vagy szulfaminsav vagy szerves sav, igy ecetsav,
oktinsav, metanszulfonsav, glutaminsav vagy
2-hidroxi-etanszulfonsav sztdchiometriai mennyi-
ségeinek reagdltatasival, a megfelelé oldszerben,
igy példaul dietiléterben, etil-acetatban vagy ace-
tonban allithatjuk el6. A savaddicios sokat egy, két
vagy tobb alkalmas olddszerbdl torténd atkrista-
lyositassal tisztitjuk. A savaddicids s6 képzése al-
kalmas az (I) képletit vegyiilet tiszta formaban valé
kinyerésére.

A (IT) altalanos képletii vegyiileteket Gnmagaban
ismert modszerekkel allithatjuk el6.

Az dnmagaban ismert modszerek alatt jelen le-
irasban azokat a modszereket értjitk, amelyeket a
kémiai irodalomban ezideig alkalmaztak vagy leir-
tak.

4.
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A kovetkezo példak a talalmany szerinti vegyiilet
és soi eldallitasat mutatjak be.

1. példa

10,0 g 1[3,5-bisz(triftuor-metil)-fenil]-3-brom-
prop-1-in, 4,6 g 4-terc-butil-piperidin és 15,0 g fino-
man poritott vizmentes kalium-karbonat elegyét
150 ml vizmentes acetonnal szobahémérsékleten 48

ora hosszat keverjiik, majd sziirjiik, és az oldoszert

vizsugarszivattyival létesitett vakuumban eltivo-
litjuk. A kapott olajos maradék ((I) képletii vegyii-
let) jéghideg, kevert vizmentes dietil-éteres oldata-
hoz vizmentes dietil-éterben oldott hidrogén-klorid
oldatot adunk kis feleslegben.. A keletkezett fehér
csapadékot kisziirjik, dietil-éterrel mossuk, és va-
kuumban szaritjuk, igy 10,95 g 201-202 °C-on ol-
vado 1-[3,5-bisz(trifluor-metil)-fenil]-3-(4-terc-
butil-piperidino)prop-1-in-hidrokloridot kapunk.

Az el6bbi példaban hasznalt 4-terc-butil-piperi-
dint a 3 101 340. szamu amerikai egyesiilt allamok-
beli szabadalmi leirasban ismertetett modszerrel
allithatjuk el6.

A fentebb leirt olajos maradék analizisének ered-
ménye (tomeg%): C: 61,6%; H: 6,1%; N: 3,7%.

Az 1-[3,5-bisz(trifluor-metil)-fenil]-3-(4-terc-
butil-piperidino)prop-1-in ((I) képletii vegyiilet)
CyoH, 3F¢N 0Osszegképletére szamolt értékek: C:
61.4%; H: 59%; N: 3,6%.

2. példa

173,1 g [-[3,5-bisz(trifluor-metil)-fenil}-3-brém-
prop-1-in, 4-terc-butil-piperidin (73,9 g) és 262,3 g
finom poritott vizmentes kalium-karbonat elegyét
2.5 liter vizmentes acetonban keverjiik szobahd-
mérsekleten 41 dra hosszat, majd szirjiik, és az
oldoszert csbkkentett nyomason (vizsugdrszivaty-
tyu) eltavolitjuk. A kapott olajos maradék 1,5 liter
vizmentes dietil-éterrel késziilt jéghideg, kevert ol-
datahoz vizmentes dietil-éterben oldott hidrogén-
klorid kis feleslegét adjuk. A keletkezd csapadékot
(fehér csapadék) kisztrjiik, dietil-éterrel mossuk, és
nagyvakuumban szarigjuk, igy 191,3 g 213-214 °C-on
olvado 1-{3.5-bis/(trifluor-metil)-fenil]-3-(4-terc-bu-
til-piperidino)-prop-1-in-hidrokloridot kapunk.

Az 1-[3,5-bisz(trifluor-metil)-fenil]-3-brom-prop-
I-int, melyet a fenti példaban kiinduldsi anyagként
hasznaltunk, a kovetkezdé modon Allithatjuk el6:

340,1 g 3,5-bisz(trifluor-metil)-fenil-jod-benzol
[melyet Ross, S. D. és munkatarsai altal a J. Amer.
Chem. Soc. (1953), 75, 4967-4969 irodalmi helyen
leirt modon készithetiink] 665 ml vizmentes dietil-
aminnal készilt és 10 °C-ra hiitott oldatahoz inert
atmoszféraban 1,81 g réz(I)-jodidot, majd 3,51 g
diklor-bisz(trifenil-foszfin)-palladiumot adunk.
57,8 g 2-propin-1-olt csepegtetiink, ezutan az elegy-
hez 20 perc alatt, és a keverést 25-30 °C kozotti
hémérsékleten tovabbi 4 dra hosszat folytatjuk.
A reakcioelegyet ezutan szobahdmérsékleten ke-
verjiik €jszakan at. Az oldoszert csdkkentett nyo-
mason (vizsugarszivatty() eltavolitjuk, és a krista-
lyos maradékot 670 ml dietil-éter és 200 ml viz
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kozott megosztjuk. Az éteres réteget elvalasztjuk,
2 x 200 ml vizzel mossuk, vizmentes natrium-szul-
faton szaritjuk és csokkentett nyomdson (vizsugér-
szivattyl) beparoljuk. Az igy kapott szilird mara-
dékot desztillalva 231,7 g 58-60 °C-on olvadé, és
1 Hgmm nyomason 87-91 °C kozbtt forrd 1-[3,5-
bisz(triftuor-metil)-fenil]-prop-1-in-3-olt kapunk.

229,2 g trifenil-foszfin 843 ml vizmentes acetonit-
rillel késziilt és 0 °C-ra hiitott szuszpenzidjahoz
139,7 g bromot csepegtetiink 45 perc alatt. 1 6ra
eltelte utdn a hitdfiirdot eltavolitjuk, és 231,7 g
1-[3,5-bisz(trifluor-metil)-fenil]-prop-1-in-3-0l 408
ml vizmentes acetonitrillel késziilt oldatat csepeg-
tetjitkk a reakcioelegyhez 45 perc alatt. A reakcio-
elegyet aztan 2 dra hosszat keverjilk szobahomér-
sékleten, sziirjiik és a sziirletet csokkentett nyoma-
son beparoljuk (vizsugarszivatty). A maradék ola-
jat 1 liter dietil-éterrel extrahaljuk, és az éteres kivo-
natot aktivszenes kezelés utan szirjiik, és csokken-
tett nyomdson (vizsugarszivattyu) beparoljuk. Az
olajos maradékot desztillilva 260,8 g, 0,05-0,02
Hgmme-en 54-57 °C kozétt forrd 1-[3,5-bisz(triflu-
or-metil)-fenil}-3-brom-prop-1-int kapunk.

Az 1-[3,5-bisz(trifluor-metil)-fenil]-3-(4-terc-
butil-piperidino)-prop-1-in-hidrokloridot eldallit-
hatjuk az el6z6kben ismertetett eljdrassal, de
1-[3,5-bisz(trifluor-metil)-fenil}-3-brom-prop-1-in
helyett egyenértéknyi mennyiségii 1-[3,5-bisz(triflu-
or-metil)-fenil]-3-kior-prop-1-int, illetve 1-[3,5-
bisz(trifluor-metil)-fenil]-3-jod-prop-1-int alkalma-

zunk.

A kiinduldsi anyagként alkalmazott 1-[3,5-bisz-
(trifluor-metil)-fenil}-3-k1or-prop-1-int, illetve az
1-[3,5-bisz(trifluor-metil)-fenil}-3-j6d-prop-1-int, -
[3,5-bisz(trifluor-metil)-fenil}-prop-1-in-3-ol kléro-
zasaval vagy jodozasaval az eldzdekben ismertetett
eljaras szerint készitjik.

3. példa

5,1 g 3,5-bisz(trifluor-metil)-jod-benzolhoz
0,03 g réz(I)-jodidot, 0,05 g diklor-bisz(trifenil-fosz-
fin)-palladiumot, 2,69 g 4-terc-butil-1-(prop-2-inil)-
piperidint és 20 ml vizmentes dietil-amint adunk
egymas utdn, inert atmoszféraban, és a reakcidele-
gyet szobahomeérsékleten keverjiilk 48 6ra hosszat.
Az oldészert csdkkentett nyomdson (vizsugdrszi-
vattyu) leparoljuk, és a maradékot 4 x 100 ml dietil-
éterrel extrahaljuk. Az egyesitett éteres kivonatokat
aktivszénnel deritjiik, sziirjitk, és keverés kozben
hidrogén-kloriddal telitett dietil-éter oldatot adunk
kis feleslegben a sziirlethez. A keletkezd szuszpenzi-
Ot sziirjiik, €s a maradékot dietil-éterrel mossuk, és
vakuumban szaritjuk, igy 5,1 g, etanolos atkrista-
lyositas utan 215-216 *°C-on olvadé 1-[3,5-bisz(tri-
fluor-metil)-fenil]-3-(4-terc-butil-piperidino)-prop-
1-in-hidrokloridot kapunk.

A kiindulasi anyagként hasznalt 4-terc-butil-1-
(prop-2-inil)-piperidint a kovetkezoképpen allit-
hatjuk el6:

98,9 g 4-terc-butil-piperidin 1,2 liter vizmentes
acetonnal késziilt pldatahoz 196 g vizmentes kali- -
um-karbonatot adunk, és a keletkez6 szuszpenzi6t
inert atmoszféraban, keverés kozben 0 °C-ra hiit-
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jik. 87,5 g 1-brém-prop-2-in 100 ml vizmentes ace-
tonnal készilt oldatat csepegtetjiik hozza, mikdz-
ben a hdmérsékletet 5 °C alatt tartjuk. A reakcio-
elegyet ezutan szobahdmérsekleten keverjiik 24 6ra
hosszat, sziirjiik, a sziirletet cskkentett nyomason
(vizsugarszivattyl) beparoljuk. Az olajos maradé-
kot 40-60 °C kozott forré petroléterrel extrahaljuk.
A kapott oldatot aktivszénnel deritjiik, sziirjiik, és
a szlirletet beparolva 105 g, 4849 °C olvado 4-terc-
butil-1-(prop-2-inil)-piperidint kapunk, melyet
csOkentett nyomason végzett desztillacioval (viz-
sugdrszivattyn) (fp. 108-110 °C/15 Hgmm) vagy
csOkkentett nyomason végzett (vizsugarszivattyl)
szublimalassal (80 °C/20 Hgmm tisztithatunk to-
vabb.

A 4-terc-butil-1-(prop-2-inil)-piperidint eloallit-
hatjuk a fenti eljarassal ugy is, hogy az 1-brom-
prop-2-int az 1-klor-prop-2-in megfelelé mennyisé-
gével helyettesitjik.

4. példa

61,0 g 3,5-bisz(trifluor-metil)-brém-benzolhoz
[melyet MCBee, E. T. és munkatarsai altal a J.
Amer. Chem. Soc. (1950), 72, 1651 irodalmi hetyen
leirt modszerrel allithatunk eld) 37,3 g - a 3. példa-
ban leirt modon késziilt — 4-terc-butil-1-(prop-2-
inil)-piperidint és 800 ml vizmentes dietil-amint,
majd a kapott oldathoz 0,26 g diklor-bisz(trifenil-
foszfin)-palladiumot, 0,26 g trifenil-foszfint €s 0,26 g
réz(l)-jodidot adunk keverés kozben, inert at-
moszféraban. A reakcioelegyet 17 o6rdn at forral-
juk, majd hitjik és sziirjik. A szirletet csokkentett
nyomason (vizsugarszivattyu) beparoljuk, és az igy
kapott olajos maradékot dietiléterben oldjuk. Hid-
rogén-kloriddal telitett vizmentes dietil-éter kis fe-
leslegét adjuk keverés kozben az éteres oldathoz.
A keletkezé szuszpenziot sziirjiitk, a maradékot di-
etil-éterrel mossuk, és vakuumban szaritjuk, igy 72 g
szilard  1-[3,5-bisz(trifluor-metil)-fenil)-3-(4-terc-
butil-piperidino)-prop-1-in-hidrokloridot kapunk,
amelyet aztan kis feleslegben vett 2 n vizes ndtrium-
hidroxid oldat, és dietil-éter k$zott megosztunk. Az
éteres réteget vizmentes natrium-szulfaton szarit-
juk, és beparolva 1-[3,5-bisz(trifluor-metil)-fenil}-3-
(4-terc-butil-piperidino)-prop-1-int kapunk olaj
alakjaban.

Elemanalizis a C,H,,F¢N <képlet alapjan (to-

meg%):
Talalt: C:61,7%; H: 58%; N:3,5%.
Szamitott: C: 61,4%; H: 59%; N: 3,6%.

5. példa

9,78 g 1-[3,5- blsz(trlﬂuor-metll) feml] 3-(4-terc-
butil-piperidino)-prop-1-in 12,5 ml vizmentes die-
til-éterrel készilt oldatahoz 2,40 g mentanszulfon-
sav 12,5 ml vizmentes dietil-éterrel késziilt oldatat
adjuk keverés & és hiités kdzben. A szilard csapade—
kot kiszlirjik, vizmentes dietil-éterrel mossuk, és
0,05 Hgmm nyomdson 2 6ra hosszat széritjuk, igy
11,61 g 1-[3,5-bisz(trifluor-metil)-fenil)-3-(4-terc-
butil- -piperidino)-prop- 1-in-metanszulfonatot  ka-
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punk fehér por alakjaban, mely 164-165 *C-on
olvad.
Elemanalizis a C,,H,,FsNO,S képlet alapjan

(tomeg%):

Talalt: C: 51,3%; H: 5,49%; N: 2,60%,

Szamitott: C: 51,73%; H: 5,58%; N: 2,87%;
6. példa

6,1 g 13,5-bisz(triffuor-metil)-fenil]-3-(4-terc-
butil-piperidino)-prop-1-in 20 ml etil-acetattal ké-
sziilt oldatahoz 2,19 g 2-hidroxi-etanszulfonsavat
adunk 20 ml etil-acetattal késziilt oldat formaja-
ban. Az oldoszer ledesztillalasa utan gyantds szi-
lard anyagot kapunk mely 107-109 °C-on olvad,
&s etil-acetdt és dietil-éter elegyébdl torténd dtkris-
talyositas utan 5,61 g (0,23 mol kristalyvizet fartal-
mazo) 13, S-blsz(tnﬂuor-metnl)-feml) 3-(4-terc-

butil-piperidino)-prop-1-in-2-hidroxi-etanszulfo-
ndtot kapunk fehér knstalyos szilard anyag fOn‘na-
jaban, amely 118-119 °C-on olvad. ;
Elemanalizise a C,,H,,;F;NO,S 0,23 H,0 keplet
alapjan (tomeg%):
Talalt: C: 50,3%; H: 6,05%; N: 2,68%;
H,0: 0,8%; o
Szémitott: C: 50,64%; H: 5,65%; N: 2,68%:; -
H,0:0,8%.

7. példa
0,98 g 1-[3,5-bisz(trifluor-metil)-fenil}-3-(4-terc-

butil-piperidino)-prop-1-inhez 10,22 ml 0,2446 mé-
los hig salétromsavat és 15 ml acetont adunk, és az

‘oldatot azonnal csokkentett nyomason {vizsugar-

szivattyl) szarazra paroljuk 30 °C-nal nem raga-
sabb homeérsékleten, A kapott fehér szilard anyagot
0,001 Hgimm nyomdson foszforpentoxid felett sza-
ritottuk 16 ora hosszat, igy 1,15 g 1-{3,5-bisz(triflu-
or-metil)—fenil]-3~(4—terc-butil-piperidino)-prop-1-
ion-nitratot kapunk.

Elemanalizis a ConuF,,N ;05 képlet alapjan (to-

meg%):
Talalt: C:52,8%; H: 529%; N: 6,22%;
Szamitott: C: 52,86%; H: 5,32%; N: 6,16%.

8. példa

0,98 g 1-[3,5-bisz(trifluor-metil)-fenil]- 3- 4-terc-
buul»pxpendmo(prop— -in 50 ml vizmentes éterrel
késziilt oldatahoz 1,84 g vizmentes dietil-éterrel
késziilt oldatat (azaz 10 ml 0,25 molos oldatot)
adunk. Az elegyet 30 percen at allni hagyjuk, majd
szilirjilkk. A szilard maradékot vizmentes dietil-éter-
rel (2 x 20 ml) mossuk, és 0,01 Hgmm nyomdson
foszforpentoxid felett szaritjuk 48 ora hosszat, €3
igy 1,15 g 1-3,5-bisz(trifluor-metil)-fenil]-3-(4-terc-
butil-piperidino)-prop-1-in-hidrogén-szulfatot ka-
punk fehér kristailyos por formdjaban;, amely
221-222 *C-on olvad.

Elemanalizis a C,,H,,FsNO,S képlet alapjan (t6-
meg%):
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Talalt: C:49,1%; H: 5,02%; N: 2,76%;
Szamitott: C:49,07%; H: 5,15%; N: 2,86%.

A talalmadny szerinti megoldas, jellegének megfe-
lelden, lehetdvé teszi a karos melegveri éloskodok,
kiilondsen a ragesalok irtasat oly modon, hogy a (I)
képletii vegyiiletnek vagy savaddicios sojanak ha-
tasos, letalis mennyiségét az allatnak peroralisan
beadjuk. A megoldas kiilonosen ragesalok, igy pél-
ddul patkanyok, egerek, példaul Rattus rattus,
Rattus norvegicus és Mus musculus telepiilések

irtasara vagy felszamolasara alkalmas. A (I) képle- .

ti vegyiilet vagy savaddicios s0ja hatasos, letalis
adagjanak perorilis adagolasat megvalosithatjuk
ugy, hogy a (I) képleti vegyiilet vagy savaddicios
sojanak egyetlen nagy adagjat (akut dozis) vagy
eldnydsen néhany kisebb adagjat (kronikus dézis)
adjuk az allatnak. Ha a (I) képletii vegyiiletet vagy
savaddicios sojat karos melegvérii eloskoddk, igy
ragesalok irtdsara hasznaljuk, a szokasos elovigya-
zatossagi elbirasokat kell alkalmazni, hogy az em-
ber és olyan hazi- és vaddllatok szervezetébe ne
keriiljon, amelyeket nem kivanunk kiirtani.

A (I) altalanos képletii vegyiilet egy, kiillondsen
elényds tulajdonsaga - foként ha rodenticidként
hasznaljuk —, hogy a beadas és a mérgezési tiinetek
megjelenése és a halal kozott egy, altalaban 2 és 9
nap kozotti késési periodus van, ami alatt tovabbi
mennyiségeket adhatunk be a halal eldidézéséhez a
kronikus adagolas soran, és ami alatt a ragcsalo
elhagyhatja annak a helynek a kornyeket, vagy a
telepiilést, ahol a szert bevette, csokkentve ezaltal
a kezelt és nemkezelt dllatok k6z6tt a gyanu felme-
rillésének és a bevételi forras elkeriilésének veszé-
lyet.

Egy tovabbi nagyon értékes tulajdonsaga a (I)
altalanos képletu vegyiiletnek és savaddicios soi-
nak, hogy a toxicitas f6 jele a nyugtatas, és igy az
allatok nyugodtan mulnak ki, anélkiil, hogy fajda-
lom jeleit mutatnak. Bar a beadas és a halal ko6zott
késési periodus van, ez az id6tartam révidebb, mint
az antikoagulans rodenticidek esetében, és elonyo-
sen lergviditi azt a kezelési periddust és azt a megfi-
gyelési idOszakot, amely ahhoz sziikséges, hogy
megbizonyosodjunk arrol, hogy a melegvérii é16s-
kodok, killondsen ragesalok telepiilését kielégitden
elpusztitottuk.

Az antikoagulans rodenticideket, példaul a ku-
marin-tipusuakat, igy a warfarint, és az indandion-
tipusuakat, igy a chlorophacinone-t széles korben
alkalmaztak ragcsalo telepiilések pusztitasara és
kiirtasara, de sok helyen olyan ragesalo torzsek,
kiilonosen patkany és egér torzsek jelentek meg,
amelyek rezisztensek az antikoagulans rodentici-
dekre, és ezaltal korlatozzak ezen antikoagulans
rodenticidek  hatékonysagat. Megallapitottuk,
hogy a (I) képletii vegyiilet és savaddicios soi egy-
forman toxikusak olyan ragcsalo torzsekre, ame-
lyek rezisztensek az antikoagulans rodenticidekkel

szemben, és azokra, amelyek ezzel a rezisztenciaval -

nem rendelkeznek. Ennek megfelel6en a talalmany
egyik el6nye, hogy ragcsalok, kiilondsen patka-
nyok és egerek, peldaul Rattus rattus, Rattus nor-
vegicus és Mus musculus irtdsara alkalmas ugy,
hogy a ragcsaloknak a (I) képletit vegyiiletnek vagy
savaddicios soinak hatdsos, letalis mennyiségét pe-
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roralisan beadjuk. A (I) képletii vegyiiletnek és
savaddicios soinak hatasos, letalis mennyiségeét ki-
vant esetben higitatlan formaban adhatjuk be a
melegvéri él6skodoknek, példaul olyan ragesalok-
nak, amelyeket el kivanunk pusztitani, de gyakrab-
ban folyékony vagy szilard peroralisan adagolhato
formaban, példaul olyan mérgezett csalétek forma-
jaban adjuk be, amely a (I) képletii vegyiiletet vagy
savaddicios sojat megfeleld fogyaszthat6é hordozon
vagy hordozoban, példaul gabonafélékben, igy no-
vényi Orleményekben, példaul zabpehelyben, liszt-
ben, példaul buzalisztben, gabonakeményitoben,
kenyérben, masszaban, gabonaszemen, magon,
gyiimolcson, csokoladéban, allati lisztben, allati
vagy novényi olajokban vagy zsirokban, példaul
foldimogyordolajban és gabonaolajban, és mas is-
mert fogyaszthato allati vagy ndvényi anyagokban,
példaul halban és kész allati eledelben, fogyasztha-
t6 adalékokkal, példaul vonzo izanyagokkal, kotd-
anyagokkal, antioxidansokkal, feliiletaktiv anya-
gokkal, példaul nedvesitd, diszpergald vagy emul-
gealo anyagokkal és figyelmeztetd szinezé anya-
gokkal vagy anélkiil tartalmazza. A csokoladé,
mint kildénosen megfelelo, fogyaszthato hordozo,
alkalmazhatd magaban vagy mas fogyaszthato
hordozokkal egyiitt, és a cukor elonyosen alkal-
mazhaté mas fogyaszthaté hordozokkal egyiitt a
fogyasztas batoritasara. A mérgezett csalétkek fel-
vehetik az alkalmazott fogyaszthato, hordozo ter-
mészetes fizikai formajat, igy lehetnek folyadékok
¢s porok, vagy kivant esetben késziilhetnek granu-
la, pilula, pasztilla, tabletta vagy paszta formaja-
ban. A folyékony, szilard vagy paszta formaju mér-
gezett csalétket helyezhetjilkk zacskoba, amelyet az
él6skodo, példaul a ragesalé konnyen kinyithat.
A megfeleld fizikai formaju mérgezd csalétket, pél-
daul novényi Orleményt vagy lisztet, amely 2-20
tomeg% cukrot és/vagy novényi vagy allati olajat
vagy csokoladét tartalmaz, kivant esetben apro re-
szecskéjil megfeleld inert anyag, példaul gyanta, fa,
mianyag, karton vagy papir darabkikbodl vagy
lemezekbdl allo hordozoéanyagra felvihetjiik, vagy
abba impregnalhatjuk; a csokoladé kiiléndsen al-
kalmas ilyen anyagok bevonasara.

A kiilonésen megfeleld ragesaloirtd csalétek
0,001 és 10 tomeg% kozotti mennyiségben 1-[3,5-
bisz(trifluor-metil)-fenil]-3-(4-terc-butil-piperidi-
no)-prop-1-int vagy savaddicios sojat, 85-99,999
tomeg% kozotti mennyiségben fogyaszthato hor-
dozot, 1-5 tomeg% kozotti mennyiségben névényi
vagy allati olajat és 0~0,05 tomeg % kozotti mennyi-

ségben figyelmeztetd szinezdanyagot tartalmaz.

A talalmany szerinti peroralisan adagolhato ké-
szitmények a (I) képleti vegyiiletet vagy savaddi-
cids sojat tartalmazhatjak szilard, fogyaszthatd
hordozokkal egyiitt, amely porok, példaul a pori-
tott talkum nyomjelz6 porként is hasznathato. Az
ilyen nyomjelz6 port olyan helyekre, kiilonosen
jarosavokra helyezziik, ahol a ragesalok gyakran
jarnak, és a por a ragcsalok bundajahoz és labahoz
tapad, és a tisztogatds soran szajon at a szerveze-
tikbe kertil.

A talalmany szerinti folyékony é&s szilard oralisan
fogyaszthato kompoziciok 0,001-10 tomeg %, kiil6-
nosen 0,05—0,2 tdomeg % kozotti mennyiségben tar-
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tartalmazzak a (I) képletii vagyiiletet vagy sav-
addicios sojat 90-99,999 s%, elonyosen 99,8-99,95
s% folyékony vagy szilard segédanyaggal, és ugy
készithetok, hogy a (I) képletii vegyiiletet vagy
savaddicios sojat higitatlan formaban folyékony
vagy szilard fogyaszthatd hordozo- vagy tolto-
anyagba vagy anyagra vissziik, de eldnydsen ugy
készitjik, hogy a (I) képletii vegyiiletet vagy sav-
addicios sojat tartalmazo folyékony vagy szilard
koncentratumokat visszitkk a fogyaszthato hordo-
z0- vagy toltdanyagba vagy anyagra. A (I) képleti
vegylletet vagy savaddicios sojat higitatlan vagy
folyékony vagy szilard koncentratum formajaban
a szokasos modon, igy keveréssel vagy elegyitéssel
vagy oldat formajaban allithatjuk eld és az oldo-
szert példaul beparlassal vihetjiik fel a hordozora.

A folyékony vagy szilard péroralisan adagolhato
készitmények, amelyek a (I) képletii vegyiiletet
vagy savaddicids sojat alkalmas peroralosan fo-
gyaszthatdo hordozo- vagy toltGanyagon vagy
anyagban tartalmazzdk, a talalmany tovabbi tar-
gyat képezik, és a talalmany szerinti modszer alkal-
mazasakor megfeleld modon szétszorhatok az €16s-
kodo telepiilések kozelében.

A talilmany szerinti modszert kiilondsen no-
vénytermesztd teriileteken, példaul gabonatermeld
teriileteken és uiltetvényeken, példaul olajpalma iil-
tetvényeken, és lako-, mezOgazdasagi, ipari, keres-
kedelmi és hivatali épiiletekben, példaul iizemek-
ben, korhazakban, kdzépiiletekben, aruhazi rakta-
rakban, iizletekben, étkeztetési létesitményekben és
hajogyarakban — és ilyen épiiletek kozelében — és
hajokon alkalmazhatjuk az éloskddok, killondsen
ragesalok, példaul patkanyok és egerek ellen.

A ,peroralisan fogyaszthato készitmények” kife-
jezés alatt azokat a kompoziciokat értjiik, amelye-
ket a melegvérii ragadozok, példaul ragesalok ké-
pesek peroralisan elfogyasztani, amelyektdl az em-
litett é16skdd6k nem undorodnak, és amelyek elfo-
gyasztas utan a (I) képletii vegyiilet vagy savaddi-
cios sojanak letalis mennyiségét juttatjak az allat
testébe. Az alkalmas peroralisan fogyaszthatd hor-
dozo- és toltdanyagok olyan tulajdonsagokkal ren-
delkeznek, amelyek alkalmasak ilyen peroralisan
fogyaszthaté készitmények eldallitasara, és kémiai-
lag és fizikailag OsszeférhetSk a (I) képletii vegyi-
lettel vagy savaddicids soival.

A talalmany szerinti szilard vagy folyékony, pe-
roralisan fogyaszthato készitmények eloallitasara
alkalmas folyékony vagy szilard koncentratumok,
amelyek a (I) képletii vegyiiletet vagy savaddicios
sojat alkalmas folyékony vagy szilard higitokkal
vagy hordozokkal tartalmazzak, példaul oldatok,
emulzidk, szirupok, pasztak, granuldk, tablettak,
pasztillik vagy porok, fogyaszthaté adalékanya-
gokkal — példaul amelyeket korabban emlitettiink
— vagy azok nélkiil tartalmazzak, szintén a talal-
many targyat képezik. Az alkalmas higitoszerek
azok a folyadékok vagy szilird anyagok, amelyek
Ssszeférhetdk a (I) képletil vegyiilettel és savaddici-
Os sojaval, és a fogyaszthato tolté- és hordozo-
anyaggal, és amelyek nem befolyasoljak hatranyo-
san az allat részérdl a fogyaszthaté hordozo- vagy
téltéanyag elfogadhatosagat vagy amelyek — folye-
kony higitoszerek esetében — konnyen eltavolitha-
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tok, példaul leparlassal, miutan a folyékony kon-
centratumot a fogyaszthaté hordozo- vagy tolto-
anyagba vagy anyagra vittiik. A taldlmany szerinti
koncentratumokban hasznalhaté megfeleld szilard
higitoszerek a keményitd, szacharoz, laktoz és a
fentebb emlitett ehetd hordozok. A talalmany sze-
rinti koncentraitumokban hasznalhaté folyékony
higitoszerek a viz és novényi vagy allati olajok és
szerves oldoszerek, példaul xilol, izoforon, dioxan
vagy aceton. Azok a folyékony koncentratumok,
amelyek a (I) képletii vegyiiletet olyan olddszerben
oldva tartalmazzak, amely Osszefér a (I) képleti
vegyiilettel és a fogyaszthaté hordozo- és toltd-
anyaggal, amelyre vagy amelybe a koncentratumot
vissziik, és amely nem befolyasolja hatranyosan az
allat szempontjabol a fogyaszthaté hordozo- vagy
toltdanyag elfogadhatosagat, példaul amelyiktdl a
ragcsalok nem undorodnak — példaul arachis olaj,
gombaolaj, xilol, izoforon, dioxan és aceton - kiilo-
nosen alkalmasak, a szilard peroralisan fogyaszt-
hatdé koncentratumok elballitasara. A folyékony
koncentratumok lehetnek vizes vagy vizes-szerves
oldatok, szuszpenziok és emulziok, amelyek keszi-
téséhez a (I) képletil vegyiilet savaddicios soi kiilo-
nosen alkalmasak.

A szakember szamara nyilvanvalo, hogy a talal-
many szerinti folyékony és szilard koncentratumok
oOsszetételiikkben hasonlitanak a talalmany szerinti
folyékony vagy szilard oralisan fogyaszthato keé-
szitményekhez, de a (I) képletii vegyiiletet vagy
annak savaddiciés sojat magasabb koncentracio-
ban tartalmazzak. A talalmany szerinti folyékony
vagy szilard koncentratumok, amelyek alkalmasak
arra, hogy oralisan fogyaszthato hordozd- vagy
téltéanyagra vagy toltéanyagba vigyiik, eldnyosen
1-90 tomeg%, kilondsen 1-5 tomeg% kozotti
mennyiségben tartalmazzak a (I) képleti vegyiiletet
vagy annak savaddicios sojat, 10-95 tomeg%, elo-
nyosen 95-99 tomeg% folyékony vagy szilard hor-
dozé-, illetve toltéanyaggal.

Ahol a leirasban a taldlmany szerinti oralisan
fogyaszthato készitmények és koncentratumok 1-
[3,5-bisz(trifluor-metil)-fenil]-3-(4-terc-butil-piperi-
dino)-prop-1-in és savaddicids sojanak tomegsza-
zalékaban megadott tartalmara utaltunk, a szaza-
lék a savaddicios sO 1-[3,5-bisz(trifluor-metil)-
fenil]-3-(4-terc-butil-piperidino)-prop-1-in  tartal-
mdra vonatkozik. :

A taldlmany szerinti folyékony és szilard ragcsa-
16irtd koncentratumok és peroralisan fogyaszthato
rodenticid készitményekben az (I) képletii vegyiilet
vagy savaddicios soja kivant esetben egy vagy tobb
kartev$ irtasara alkalmas antikoagulans vegyiilet-
te!, példaul kumarin-tipusu vegyilettel, igy warfa-
rinnal vagy indandion-tipusu vegyiilettel, példaul
chlorophacionenal Gsszekeverheto.

A kovetkezd 9-13. példak a talalmany szerinti
ragcsaloirto készitményeket mutatjak be.

9. példa
2 g 23,5-bisz(trifluor-metil)-fenil]-3-(4-terc-

butil-piperidino)-prop-1-int 100 ml arachis olajban
feloldunk. Ezt a koncentratumot ehetd csalétekbe
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visszitk a csalétek teljes tomegére vonatkoztatva
0,001-10 tomeg%, eldnydsen 0,05-0,2 tdmeg% ko-
zotti mennyiségben gy, hogy gabona szemekkel,
Srleménnyel, korpaval, gyiimolcesel, zoldségekkel
vagy hussal Osszekeverjik. Az ilyen perordlisan
fogyaszthatd készitmények alkalmasak karos rag-
csalok irtasara.

10. példa

Rodenticid készitményt allitunk el6 olymddon, .

hogy 1.0g 1-[3,5-bisz(triftuor-metil)-fenil]-3-(4-
terc-butil-piperidino)-prop-1-in 20 ml acetonnal
késziilt oldataval | kg laboratériumi szemcsés pat-
kanytapot egyenletesen impregnalunk; az igy ka-
pott mérgezd csalétek alkalmas a karos ragesalok
Irtasara.

11. példa

5 g 1-[3.5-bisz(trifluor-metil)-fenil]-3-(4-terc-
butil-piperidino)-prop-1-in-hidrokloridot 100 g
szachardz, 30 g buzaliszt és 70 g gabonakeményitd
keverékével alaposan elkeveriink. Ezzel a poritott
koncentritummal has. igy marha-, vagy disznohus
darabkakat vonunk be, hogy igy a karos ragcsalok
irtasara csalétket allitsunk el6.

12. példa

Rodenticid készitményt allitunk el6 olymddon,
hogy 1.0 g 1-{3,5-bisz(trifluor-metil)-fenil]-3-(4-
terc-butil-piperidino)-prop- 1-in-hidrokloridot, 899 g
zabpelyhet, 50 g korpaslisztet és 50 g gabonaolajat
keverdben alaposan elkeveriink ugy, hogy a kom-
ponensek eloszlasa egyenletes legyen az egész keve-
rékben, igy a karos ragcesalok irtasara alkalmas
csalétket kapunk. Kivant esetben 0,05 tomeg%-ban
figyelmezteté szinezOanyagot, peldaul ,.chlorazol
sky blue™-t is keverhetiink a készitménybe.

13. példa

1,0 g 1-[3,5-bisz(trifluor-metil)-fenil]-3-(4-terc-
butil-piperidino)-prop-1-in-hidrokloridot, 949 g
aztatott durva zab6rleményt és 50 g cukrot alapo-
san Osszekeveriink egy keverdben, hogy a kompo-
nensek eloszlasa az egész keverékben egyenletes
legyen, és igy csalétek formdjaban rodenticid keé-
szitményt allithatunk el6, amely a karos ragcsalok
irtasara alkalmazhato. Kivant esetben 0,05 to-
meg %-ban megfelelS figyelmeztetd szinezéanyagot,
példaul ,chlorazol sky blue -t is keverhetiink a
készitménybe.

14. példa

1,0 g 1-[3,5-bisz(trifluor-metil)-fenil]-3-terc-butil-

piperidino)-prop-1-in-hidrokloridot és 99 g pori-
tott talkumot bensdségesen Gsszekeverve kartevoir-
t6 szoroport készitiink. Ez a por a patkanyok altal
rendszeresen hasznalt jaratokban szériikre és la-
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bukra ragad, majd tisztailkodasuk soran perorali-
san a szervezetiikbe keriil és az allatokat elpusztitja.

15. példa

90 g 1-[3,5-bisz(trifluor-metil)-fenil-3-(4-terc-
butil-piperidino)-prop-1-in-hidrokloridot és 10 g
korpas lisztet keveroberendezésben bensdségesen
addig keveriink, amig egyenletes eloszlasu kevereé-
ket kapunk.

A kapott 100 g koncentratumot 8900 g zabliszt-
tel, 500 g korpas liszttel és 500 g kukoricaolajjal
keverdben alaposan Osszekeverve olyan csalétket
készitiink, amelyben az alkotérészek eloszlasa
egyenletes és ragcsalok irtasara alkalmas.

Szabadalmi igénypontok

1. Oralisan fogyaszthaté ragcsaloirto készit-
mény, azzal jellemezve, hogy hatdanyagként
0,001-90 témeg% 1-[3,5-bisz(trifluor-metil)-fenil}-
3-(4-terc-butil-piperidino)-prop-1-int vagy savad-
dicids sojat — elényodsen hidrokloridjat — tartalmaz-
za ragesalok altal fogyaszthaté szokasos segéd-
anyaggal — el6ny0sen gabonadrleménnyel, névényi
vagy allati olajjal, cukorral, k6z6mbds asvanypor-
ral - és adott esetben csalétekkel — elony6sen gabo-
natermékkel, gyimolccsel, zoldséggel, tapszerek-
kel, huskészitményekkel — egyiitt.

2. Az 1. igénypont szerinti szilard vagy folyé-
kony készitmény, azzal jellemezve, hogy 0,001-10
témeg% hatoanyagot tartalmaz csalétekkel egyiitt.

3. Az 1. vagy 2. igénypont szerinti szilard vagy
folyékony készitmény, azzal jellemezve, hogy
0,005-0,2 tomeg % hatoanyagot tartalmaz csalétek-
kel egyiitt.

4. Az 1. igénypont szerinti ragcsaloirté koncent-
ratum ragesalok csalétkéhez, azzal jellemezve,
hogy 10-90 tdmeg% 1-3,5-bisz(trifluor-metil)-
fenil)-3-(4-terc-butil-piperidino)-prop-1-int  vagy
savaddicids sojat — elénydsen hidrokloridjat — tar-
talmazza ragcesalok altal fogyaszthato szokasos se-
gédanyaggal — eldnybsen gabonadrleménnyel, né-
vényi vagy allati olajjal, k6z0mbos asvanyporral,
cukorral, keményitével — egyiitt.

5. Az 1. igénypont szerinti ragcsaloirto koncent-
ratum ragcsalok csalétkéhez, azzal jellemezve, hogy
1-5 tomeg% 1-3,5-bisz(trifluor-metil)-fenil]-3-(4-
terc-butil-piperidino)-prop-1-int vagy savaddicios
sojat — elonyosen hidrokloridjat - tartalmazza rag-
csalok altal fogyaszthato szokasos segédanyaggal
~ elénydsen gabonadrleménnyel, névényi vagy 4al-
lati olajjal, k6z6mbés asvanyporral, cukorral, ke-
ményitovel — egyiitt.

6. Eljaras (1) képletd 1-3,5-bisz(trifluor-metil)-
fenil]-3-(4-terc-butil-piperidino)-prop-1-in és sa-
vaddicios so6i eldllitasdra azzal jellemezve, hogy

a) (II) altalanos képletl vegyiiletet — X halogén-
atom - 4-terc-butil-1-(prop-2-inil)-piperidinnel
reagaltatunk vagy

b) (IV) altaldnos képletli vegyiiletet — Z klor-,
brém- vagy jédatom — 4-terc-butil-piperidinnel rea-
galtatunk, :
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és kivant esetben az a) vagy b) eljardssal kapott pippridino)—prop-l-int ismert modon savaddicios
1-[3,5-bisz-(trifluor-metil)-fenil]-3-(4-terc-butil- sojava alakitjuk.

2 oldal rajz

Kiadja az Orszagos Taldlmanyi Hivatal
A kiadasért felel: Himer Zoltan osztdlyvezetd
Szedte a Nyomdaipari Fényszedé Uzem (878124/09)
88-0980 — Dabasi Nyomda, Budapest — Dabas
FelelSs vezetd: Balint Csaba igazgatd
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