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ndvekedést szabalyoz6 készitmények

(57) KIVONAT

A talilmény szerinti eljiréssal olyan akrilsavsz4rma-

zékokat és azok sztereoizomerjeit 41litjik el6, amelyek

(I) 4ltalanos képletében

R! és R? 1-4 szénatomos alkilcsoportot jelent,

A oxigénatomot vagy -S(O)s-csoportot jelent, amely-
ben n értéke 0, 1 vagy 2 és

W jelentése kinolilcsoport,
1-4 halogénatommal szubsztitudlt piridilcsoport
vagy N-oxidja, egy nitrocsoporttal és egy halogén-
ezett 1-4 szénatomos alkilcsoporttal szubsztitudlt
piridilcsoport,
1-4 szénatomos alkil-, 1-4 szénatomos alkoxi-,
halogénezett 1-4 szénatomos alkil-, ciano-, nitro-,
amino-, formamido-, 1-4 szénatomos alkanoil-,
benzil-oxi-karbonil-, fenil- vagy (1-4 szénatomos
alkoxi)-karbonil-csoporttal vagy a benzolgyidrdn
adott esetben 1-(metoxi-karhenil)-2-meioxi-etenil-
szubsztitucnsi hordozé fenoxicsoporttal egyszer-
esen szubsztitudlt piridilcsoport,
egy hatogénatommal és egy 1-4 szénatomos alkil-,
nalogénezett 1-4 szénatomos alkil- vagy fenoxi-

A leirds terjedelme: 28 oldal (ezen beliil 6 dbra)

csoporttal szubsztitualt piridilcsoport, egy vagy két
halogénatommal szubsztitudlt pirimidinilcsoport,
egy halogénatommal és egy halogénezett 1-4
szénatomos alkil- vagy 1-4 szénatomos alkilcso-
porttal szubsztituilt pirimidinilcsoport, vagy

W\A (I-‘-OLR(
C§CH
OR* -
(1)
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1-4  szénatomos alkoxicsoporttal, fenilcsoporttal
vagy a benzolgylnin adott esetben egy halogén-,
ciano- vagy nitro-szubsztituenst hordozé fenoxicso-
porttal egyszeresen szubsztituAlt pirimidinilcsoport,
és a W csoport gytiritag-szénatomon keresztiil kap-
csol6dik az A csoporthoz,
azzal a feltétellel, hogy ha A oxigénatomot és R! és
R? egyarant metilcsoportot jelent, W jelentése (trifluor-
metil)-piridil-csoportté] eltér6,

A taldlminy szerinti készitmények hat6anyagai (I)
4ltaldnos képletif, részben ismert akrilsavszdrmazékok.
Az ismert hatéanyagok is el64llithat6k azonban a taldl-
mény szerinti eljirdssal. Az ismert vegyiletek és az ij

. vegyiiletek egy része képezi a taldlmény szerinti ké-

szitmények hat6anyagainak korét.

A taldlmény térgya eljards j akrilsavszirmazékok el6-
allitaséra. A taldlmany tovabb4 az 4j akrilsavszirmazé-
kok egyes képviselGit tartalmazé fungicid, inszekticid,
nematocid és novényi ndvekedést szabdlyozé készit-
ményekre vonatkozik.

A 4254 262 sz. amerikai egyesiilt 4llamokbeli sza-
badalmi leirés kiilonbdz6 szubsztituslt fenoxi-karbon-
sav-szdrmazékokat, koztik piridil-oxi-fenoxi-karbon-
sav-szdrmazékokat ismertet, amelyek novényvéds ké-
szitmények hat6anyagaiként haszndlhatk fel. A 39
166/78. sz. ausztriliai kdzzétételi irat herbicidhatéssal
rendelkez§ 2-fenoxi-pirimidin-szdrmazékokat ismertet,
Ezek a taldlmény szerint el64llithat6 vegyiletekkel ro-
kon szerkezetd szirmazékok azonban nem hordoznak
alkoxi-akril4t-szubsztituenst.

A taldlmény szerint az (I) 4ltal4nos képletd akrilsav-
szérmazékokat és azok sztereoizomerjeit 4llitjuk el6 ~
a képletben
R' ésR* 1-4 szénatomos alkilcsoportot jelent,

A oxigénatomot vagy -S(O).-csoportot jelent, amely-
ben n értéke 0, 1 vagy 2, és

W jelentése kinolilcsoport,
1-4 halogénatommal szubsztituslt piridilcsoport
vagy N-oxidja, egy nitrocsoporttal s egy halogén-
ezett 1-4 szénatomos alkilcsoporttal szubsztitualt
piridilcsoport,
1-4 szénatomos alkil-, 1-4 szénatomos alkoxi-, ha-
logénezett 1-4 szénatomos alkil-, ciano-, nitro-,
amino-, formamido-, 1-4 szénatomos alkanoil-,
benzil-oxi-karbonil-, fenil- vagy (1-4 szénatomos
alkoxi)-karbonil-csoporttal vagy a benzolgydrin
adott esetben 1-(metoxi-karbonil)-2-metoxi-etenil-
szubsztituenst hordoz6 fenoxicsoporttal egyszere-
sen szubsztituélt piridilcsoport,

egy halogénatommal és egy 1-4 szénatomos alkil-,

halogénezett 1-4 szénatomos alkil- vagy fenoxicso-

porttal szubsztitu4lt piridilesoport,

egy vagy két halogénatommal szubsztituslt pirimi-

dinilesoport, egy halogénatommal és egy halogén-

ezett 1-4 szénatomos alkil- vagy 1-4 szénatomos
alkilcsoporttal ~ szubsztituslt pirimidinilcsoport,
vagy

1-4 szénatomos alkoxicsoporttal, fenilcsoporttal
vagy a benzolgydnin adott esetben egy halogén-,
ciano- vagy nitro-szubsztituenst hordozé fenoxi-
csoporttal egyszeresen szubsztituslt pirimidinilcso-
port,
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és a W csoport gyiritag-szénatomon keresztiil kap-
csolédik az A csoporthoz —,

azza] a feltétellel, hogy ha A oxigénatomot és R! és
R? egyarént metilcsoportot jelent, W jelentése (trifluor-
metil)-piridil-csoportt6] eltéré.

Az () altalinos képletd vegyiiletek legalabb egy
szén-szén kettds kotést tartalmaznak, ennek megfelels-
en esetenként geometriai izomerek elegyei form4jiban
képz6dhetnek. Az izomerelegyb6l ismert médszerek-
kel killonithetjik el az egyedi izomereket. Oltalmi igé-
nydnk az (I) 4ltaldnos képletd. vegyiiletek barmely
egyedi izomerjének vagy barmilyen 8sszetételd izome-
relegyének (koztik a f6témegiikben Z-izomerbdl, illet-
ve f6tdmegiikben E-izomerb6l 4116 elegyeknek) el64l-
lit4s4ra kiterjed.

Az (I) dltaldnos képletd vegyiiletek geometriai izo-
merjeit a Cahn-Ingold-Prelog-rendszer szerint [ldsd
példéul J. March: ,,Advanced Organic Chemistry” 3.
kiad4s, 109. és kdvetkez6 oldalak (kiadé: Wiley Inters-
cience)] E- és Z-izomereknek nevezziik.

Az (a) részképlet az akrilstcsoportban 16v6 kettds ko-

'tésif szénatomokhoz kapcsol6do szubsztituensek helyze-

te szerinti két geometriai izomer - azaz a (b) részképletd
és a (c) részképletil izomer - elegyét jeloli; az egyedi izo-
merek ismert médon kiilonithetdk el elegyeikbl.

Az (]) dltaldnos képletd vegyiletek egyedi izomerjei
kéziil azok az izomerek fejtenek ki erdsebb biol6giai
aktivitdst, amelyekben az -OR?-csoport és a fenolgyird
a kettGs kotés azonos oldaldn helyezkedik el. Ezek az
(I) éltalinos képletd vegyiiletek E-izomerjei. A tal4l-
mény szerinti fungicid, inszekticid, nematocid &s ndvé-
nyi ndvekedést szabilyozé készitmények hatéanya-
gokként a megfelel6 (I) 4ltaldnos képletd vegyiiletek
E-izomerjeit tartalmazzak.

Az () 4ltalnos képletd vegyiiletek elnyds csoportjét
alkotjék az (Ia) 4ltaldnos képletd vegyiletek és sztereoi-
zomerjeik — a képletben A &s W jelentése a fenti.

Az (I) 4ltaldnos képlenf vegyilletek tovabbi elényss
csoportjdt alkotjak az (Ib) 4ltalanos képletd sz4rmazé-
kok - a képletben Q metilcsoportot, az 5-6st6] eltérs
helyzetben kapcsol6dé trifluor-metil-csoportot, meto-
xicsoportot, brématomot, fluoratomot vagy - kiiléng-
sen el6nydsen — klératomot jelent,

A Q csoport el6ny8sen a piridingydrd 4-es, 5-0s
vagy 6-0s helyzetéhez - amennyiben Q példaul metil-
csoportot jelent, elGnydsen a 4-es helyzethez — kapcso-
16dhat.
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A talilmény szerint eld4llitott (I) 4ltaldnos képletd JNMR/olefin” megjeldlésen a PB-metoxi-akrilit-cso-

vegyiiletek egyes képviseldit az I-IIL. tdblézatban so- portban az olefinkdtéshez kapcsol6dé proton szingu-

roljuk fel. A tdblizatokban a fungicid és ndvényi lettjének kémiai eltolodésat értjik (a spektrumot deute-

novekedést szabilyozé készitmények hatSanyagai- ro-kloroformban vettilk fel; valamennyi NMR-spekt-

ként felhasznil-haté (trifluor-metil)-piridil-oxi-szdr- 5 rum esetén a kémiai eltold4st tetrametil- szildn belsd

mazékok adatait is megadjuk. standardhoz viszonyitva ppm egységekben, delta- ské-
A tablazatokban az ,Izomer” megjeldlésen a -me- l4n adtuk meg).

toxi-akrildt-csoport térbeli szerkezetét értjok. Az

1. tdbldzat g

(Ic) 4ltaldnos képleti vegyiletek
A vegyillet w Op.°C NMR/ Izomer
sorszdma olefin
1. 4’-Metil-piridin-2’-il- gumi 137 E
2. 4'-(Trifluor-metil)-piridin-2’-il- gumi 744 E
3. 5’-Fluor-piridin-2’-il- olaj 7,40 E
4, 5°-Klér-piridin-2’-il- 77-78 7,41 E
5. 5°-Brém-piridin-2’-il- 104,6- 743 E
-105,4
6. 5°-Metil-piridin-2’-il- gumi 7,42 E
1. 6’-Fluor-piridin-2’-il- olaj 7,46 E
8. 6’-Klér-piridin-2°-il- gumi 7,44 E .,
9. 6’-Brém-piridin-2’-il- olaj 7,38 E .
10. 6'-Metil-piridin-2"-il- gumi 7,40 E .
11. 6’-(Trifluor-metil)-piridin-2’-il- gumi 7,42 E .
12. 6’-Metoxi-piridin-2'-il- olaj 7,38 E
13. 6’-Metil-piridin-3’-il- olaj 751 E .
14. 5'-Kl6r-pirimidin-2’-il- gumi 7,40 E
15. 6’-Kl6r-pirimidin-4’-il- 94-95 7,46 "E ..
16. 6’-Metoxi-pirimidin-4’-il- gumi 7,45 E
17. 5’-Ciano-piridin-2’-il- 108,5- 7,45 E
. -109,5
18. 5°-Brém-4’-(trifluor-metil)-piri-din-2"-il- gumi 7,44 E
19. 5’~(Trifluor-metil)-3°-nitro-piri-din-2-il- 113-114 1,41 E
20. 5’-Formamido-piridin-2’-il- gumi itfed E
21. 5'-Amino-piridin-2’-il- gumi 7,40 E
22. 2',3’,5’,6’-Tetrafluor-piridin-4'-il- gumi 1,55 E
23. 5’-Nitro-piridin-2’-il- 107-109 745 E
24, 4’ ,6’-Difluor-pirimidin-2’-il- gumi 7,44 E
25. 2',6'-Difluor-pirimidin-4'-il- 79-80 7,46 E
26. 2'-Kl16r-6’ (trikl6r-metil)-pirimi-din-4’-il- 113-114 7,50 E
27. 2’,6’-Diklér-pirimidin-4’-il- 93-94 7,46 E
28. 5°-(Metoxi-karbonil)-piridin-2’-il- olaj 7132 E
29. (d) képletd csoport olaj 7,43 E
30. 4’ K16r-6’-metil-pirimidin-2’-il- 115-130 7,44 E
3L 2°'-Kl16r-6’-fluor-piridin-4'-il- olaj 7,46 E
32. 5°-(Benzil-oxi-karbonil)-piridin-2'-il- gumi 7,39 E
33. 4’.Formil-piridin-2’-il- olaj 7,40 E
34. 6’-Kl16r-4' -(trifluor-metil)-piridin-2"-il- olaj 7,42 - E
35. 4’-Fenoxi-piridin-2’-il- olaj 7,42 E
36. 6’-Fenoxi-piridin-2'-il- hab 742 E
37. §°-J6d-piridin-2’-il- 90-93 -7,43 E
38. 6’-Etoxi-piridin-2’-il- olaj 7,44 E
39. 2’,6’-Diklér-piridin-4’-il-N-oxid gumi 747 E
40. 2',6’-Diklér-piridin-4’-il- olaj 745 E
4], 2',6’-Dibrém-piridin-4'-il-N-oxid gumi 7,46 E i
42, (e) képletd csoport 50-52 744 EE ;

3-
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A vegyiilet w Op.°C NMR/ Izomer
sorszéma olefin
43. (f) képletd csoport 121-123 7,47 EE
7,50
44, 4’-terc-Butil-piridin-2’-il- olaj 7,44 E
45. 4’-terc-Butil-6’-k16r-piridin-2’-il- gumi 7,44 E
46. 6’-Fenil-piridin-2’-il- gumi 7,42 E
47. 6°-Kl6r-4’-fenoxi-piridin-2'-il- 142-144 7,44 E
48. 6’-Fenoxi-pirimidin-4’-il- gumi 7,46 E
49, 4’-Fenoxi-pirimidin-2’-il- 96-97 742 E
50. 4’-Fenil-piridin-2’-il- gumi 7,44 E
51. 2’-Fenoxi-pirimidin-4’-il- 114-115 7,46 E
52. 6’-(2"-Kl6r-fenoxi)-pirimidin-4’-il- gumi 7,38 E
53. 4’-Fenil-pirimidin-2’-il- 98-100 7,43 E
54. 6’-Fenil-pirimidin-4’-il- gumi 7,46 E
55. 6°-(2"-Ciano-fenoxi)-pirimidin-4'-il- gumi 7,50 E
56. 6'-(2"-Nitro-fenoxi)-pirimidin-4'-il- 120-121 (152 E
57. 4’-Klér-pirimidin-2’-il- 120-121,5 7,40 E
II. t4blézat
(1d) 4ltalanos képletd vegyiiletek
A vegyiilet w Op.*C NMR/ Izomer
sorszdma olefin
1. 5’-Kl16r-piridin-2’-il- olaj 7,47 E
2. 5’-Brém-piridin-2’-il- olaj 7,47 E
3 5'~(Trifluor-metil)-piridin-2’-il- olaj 7,47 E
II1. tablézat
(Ie) 4ltaldnos képletd vegyiiletek
A vegyiilet w Op.°C NMR/ Izomer
sorszdma olefin
1. 5°-Brém-piridin-2'-il- 1 gumi 7,60 E
2. 5’-Brém-piridin-2’-il- 2 gumi 7,24 E

Az I-1IL. tablazatban felsorolt vegyiiletek egyes kép-
visel6inek NMR-spektrumét a IV, tdbldzatban kozol-
Jik. A spektramokat deutero-kloroformban vettiik fel, a

kémiai eltolédés (5) értékeit ppm egységekben, tetra-
metil-szil4n bels standardra vonatkoztatva adtuk meg.

IV. tibldzat
Avegyiilet  At4bl4zat Kémiai eltol6d4s, ppm
sorszdma széma
L I 2,28 (3H, s), 3,52 (3H, 5), 3,69 (3H, 5), 6,77-7,89 (TH, m), 7,37 (1H, 5)
2. I 3,57 (3H, ), 3,72 (3H, 5), 7,0-7,4 (m), 7,44 (1H, 5), 8,34 (1H, d)
6. I 2,26 (3H, s), 3,56 (3H, s), 3,72 (3H, s), 6,65-7,98 (7H, m), 7,42 (1H, s)
10. I 2,40 3H, s), 3,51 (3H, 5), 3,67 (3H, 5), 6,4-7,55 (TH, m), 7,4 (1H, s)
11. L 3,54 (3H, 5), 3,74 (3H, 5), 7,42 (1H, 5)
14, I 3,60 (3H, 5), 3,75 (3H, s), 7,20-7,4 (m), 7,40 (1H, s), 8,40 (2H, 5)
20, L. 3,85 (3H, 5), 3,95 (3H, 5), 7,44-7,84 (9H, m)
21. I. 3,50 (3H, 5), 3,60 (3H, s), 3,50 (2H, széles s), 7,40 (1H, ), 7,60 (1H, d)
4
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Avegyillet  Atdblézat Kémiai eltol6dés, ppm
sorszdma széma

22. L 3,70 (3H, 5), 3,80 (3H, 5), 7.55 (1H, 5)
23. L 3,60 (3H, s), 3,75 (3H, s), 6,95 (1H, d), 7,45 (1H, s), 8,45 (1H, dd), 9,05 (1H, dd)
24, L 3,62 (3H, s), 3,76 (3H, s), 6,22 (1H, t), 7,20-7,50 (4H, m), 7,44 (1H, 5)
33. L 3,52 (3H, s), 3,72 (3H, 5), 7,14-7,38 (6H, m), 7,40 (1H, s), 8,36-8,38 (1H, m),
10,00 (1H, s)
1. I 3,60 (3H, s), 3,74 (3H, 5), 6,68-6,72 (1H, d), 7,3-7,4 (4H, m), 7,47 (1H, 5),
7,62-1,65 (1H, d), 8,34 (1H, 5)
2. II. 3,60 3H, s), 3,74 (3H, ), 6,62-6,65 (1H, d), 7,3-7,5 (4H, m), 7,47 (1H, s),
7,62-17,64 (1H, d), 8,42 (1H, s)
3. IL 3,60 (3H, 5), 3,73 (3H, 5), 6,78-6,82 (1H, d), 7,35-7,55 (4H, m), 7,47 (1H, 5),
7,65-17,68 (1H, d), 8,6 (1H, s)
29. L 3,51 (3H, 5), 3,69 (3H, s), 7,01 (1H, d), 7,23-7,46 (5H, m), 7,43 (1H, 5),
7,62 (1H, v), 7,76 (1H, d), 7,85 (1H, d), 8,11 (1H, d)
31 L 3,64 (34, s), 3,76 (3H, 5), 6,31 (1H, d), 6,70 (1H, 5), 7,11 (1H,d), 7,2-7,5 -
{4H, m), 7,46 (az el6zbvel 4tfed, 1H, s)
1. 118 3,68 (34, s), 3,87 (3H, s), 7,16-7,20 (1H, m), 7,42-7,45 (2H, m), 7,60 (1H, s),
7,76-1,79 (1H, d), 7,86~7,93 (2H, m), 8,47 (1H, s)
2. 118 3,50 (3H, s), 3,55 (3H, s), 7,16-7,18 (1H, d), 7,24 (1H, 5), 7,54-7,65 (2H, m),
8,00 (2H, s), 8,36-8,41 (1H, d), 8,63 (1H, 5)
3. I 3,57 (3H, s), 3,73 (3H, 5), 6,81-6,68 (1H, d), 7,06-7,50 (5H, m), 7,40 (1H, s), .
7,96-8,0 (1H, d)
7. I 3,57 (3H, 5), 3,73 (3H, 5), 6,51-6,60 (2H, m), 7,14-7,36 (4H, m), 7,46 (1H, s),
7,62-1,70 (1H, q)
8. L 3,57 (3H, 5), 3,74 (3H, s), 6,64-6,68 (1H, d), 6,98-7,02 (1H, d), 7,16-7,40
(4H, m), 7,44 (1H, 5), 7,52-7,6 (1H, t)
9. L 3,51 (3H, s), 3,68 (3H, s), 6,60-6,64 (1H, d), 7,06-7,42 (6H, m), 7,38 (1H, 5)
12. L 3,54 (1H, s), 3,70 (1H, s), 3,80 (1H, s), 6,18-6,22 (1H, d), 6,32-6,36 (1H, d),
7,10-7,32 (4H, m), 7,38-7,44 (2H, m) [kdzte: 7,38 (1H, s)]
13, L 2,52 (3H, s), 3,64 (3H, s), 3,80 (3H, s), 6,91 (1H, m), 7,20 (SH, m),
7,53 (1H, s), 8,26(1H, m)
16. L 3,60 (3H, s), 3,74 (3H, s), 3,95 (3H, s), 6,06 (1H, s), 7,12-7,50 (4H, m),
7,45 (1H, s), 8,44 (1H, s5)
18. L 3,59 (34, s), 3,74 (3H, s5), 7,10 (1H, 5), 7,14-7,18 (1H, d), 7,28-7,42 (3H, m),
7,44 (1H, 5), 8,40 (1H, s)
34 L 3,59 (3H, s), 3,74 (3H, ), 6,72-6,76 (1H, d), 7,16-7,19 (1H, d), 7,28-7,40
(3H, m), 7,42 (1H, s), 7,86-7,90 (1H, d)
35. I 3,54 (3H, s), 3,72 (34, 5), 7,48-7,52 (1H), 7,04-7,44 (10H, m) [kozte: (1H, s)],
7,98-8,02 (1H, s)
36. I 3,55 (3H, 5), 3,70 (34, 5), 6,38-6,45 (2H, m), 7,08-7,20 (4H, m), 7,24-7,32
(5H, m), 7,42 (1H, 5), 7,52-7,58 (1H, m)
38. I 1,26-1,36 (3H, t), 3,55 (3H, s), 3,72 (3H, s), 4,16-4,24 (2H, q), 7,44 (1H, 5)
39. L 3,66 (3H, s), 3,80 (3H, s), 6,98 (2H, s), 7,07-7,09 (1H, d), 7,33-7,35 (2H, d),
7,39-7,45 (1H, m), 7,47 (1H, s)
40. L 3,63 (3H, 5), 3,76 (3H, s), 6,74 (2H, s), 7,05-7,09 (1H, d), 7,30-7,40 (3H, m),
7,45 (1H, s)
41. L 3,64 (3H, 5), 3,78 (3H, 5), 6,93 (2H s), 7,06-7,09 (1H, d), 7,32-7,33 (2H, d),
7,39-7,45(1H, m), 7,46 (1H, s) .
44, L 1,28 (9H, s), 3,53 (3H, s), 3,72 (3H, ), 6,80 (1H, s), 6,93-6,95 (1H, d),
7,15-7,22 (2H, m), 7,28-7,36 (2H, m), 7,44 (1H, s), 8,06-8,09 (1H, d)
45, L 1,25 (94, s), 3,57 (3H, s), 3,75 (3H, s), 6,60 (1H, s), 6,96 (1H, s), 7,12-7,36
(4H, m), 7,44 (1H, s)
46. I 3,50 (3H, 5), 3,66 (3H, s) 6,70-6,74 (1H, d), 7,31-7,45 (8H, m) [kdzte: 7,42
(1H, s)], 7,64-7,69 (1H, t), 7,91-7,95 (2H, d)
48. L 3,60 (3H, s), 3,75 (3H, s), 6,23 (1H, s), 7,10-7,50 (SH, m), 7,46 (1H, 5),
8,43 (1H, s)
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Avegyillet A tdbldzat Kémiai eltol6d4s, ppm
sorszdma széma

50. L 3,54 (3H, 5), 3,70 (3H, 5), 7,00 (1H, 5), 7,17-7,26 (3H, m), 7,31-7,50 (5H, m),
7,44 (1H, s), 1,58-7,62 (2H, m), 8,21-8,24 (1H, d)

52. L 3,50 (3H, 5), 3,61 (3H, 5), 6,21 (1H, 5), 7,08-7,43(8H, m), 7,38 (1H, ),
8,30 (1H,s)

54. L 3,58 (3H, 5), 3,71 (3H, 5), 7,15 (1H, 5), 7,32-7,53 (7H, m), 7,46 (1H, s),
8,00-8,05 (2H, m), 8,85 (1H, s)

55. L 3,63 (3H, s), 3,74 (3H, s), 6,42 (1H, 5), 7,19-7,47 (6H, m), 7,50 (1H, s),

7,62-1,75 (2H,m), 8,40 (1H, 5)

Az (1) éltalédnos képletd vegyiileteket az (A) reakci6-
vézlaton bemutatott 1épésekkel 4llithatjuk el6 a megfe-
lel6 (VII) 4ltalanos képletd fenol- vagy tiofenolszdrma-
z€kokbdl. Az (A) reakcibvézlaton feltiintetett képletek-
ben R!, R, A és W jelentése a fenti, és L halogénato-
mot vagy mds kilépSesoportot (esetenként nitrocsopor-
tot) jelent.

Az (1) dltalénos képletd vegyiileteket — amelyek kro-
matograféldssal, frakciondlt kristdlyositdssal vagy
desztillsci6val elkiilonithetS geometriai izomerek ele-
gyeiként képzGdnek -~ a kovetkezoképpen 4llithatjuk
el6: A (IV) éltaldnos képletid fenil-ecetsav-észtereket
oldészer, példdul N,N-dimetil-formamid jelenlétében,
megfelel6 hémérsékleten bézissal (példsul natrium-
hidriddel vagy nétrium-metoxiddal) és hangyasav-ész-
terrel (példdul metil-formi4ttal) reagiltatjuk [az (A)
reakci6vizlaton fletintetett (b) 1épés]. A reakcibelegy-
hez protonos savat adunk, majd a kapott (IIT) 4ltal4nos
képletd vegyiileteket bézis jelenlétében R2-L 4ltaldnos
képletd vegyiletekkel reagsltatiuk. Az (I) 4ltalnos
képletd vegyiileteket kapjuk [az (A) reakci6vazlat (a)
1épése]. Bézisként példul kélium-karbonstot haszn4l-
hatunk. A reakcidkat oldészer jelenlétében végezziik.

Az (I) 4ltaldnos képletd vegyiileteket tgy is elG4lli-
thatjuk, hogy a (XIII) 4ltalénos képletd acetdlokbél
savas vagy ligos korilmények kozdtt, megfelel§ h6-
mérsékleten lehasitjuk a megfelel§ alkanolt [az (A)
reakci6vézlat (c) lépése]. A reakci6t rendszerint old6-
szer jelenlétében végezziik. Ehhez az 4talakitdshoz pél-
ddul a koévetkezG reagenseket vagy reagenselegyeket
hasznélhatjuk: litium-diizopropil-amid; k4lium-hidro-
gén-szulfét [l4sd példdul J. Chem. Soc., Chemical
Communications 838 (1980) &s az ott idézett kdzlemé-
nyek]; trietil-amin, adott esetben Lewis-sav, példéul
titdn-tetraklorid jelenlétében [lésd példsul J. Chem.
Soc., Chemical Communications, 1000 (1985)).

A (XTII) 4ltaldnos képletd acetélokat gy 4llithatjuk
el§, hogy a (XIV) 4ltaldnos képletd alkil-szilil-ketén-
acetilokat - a képletben R alkilcsoportot jelent —
(R?0);CH 4ltalénos képletd ortohangyasav-trialkil-ész-
terekkel reagéltatjuk. A reakciét megfelel§ h6mérsék-
leten, old6szer €s Lewis-sav, példdul titén-tetraklorid
jelenlétében végezziik [l4sd példsul Chemistry Letters
769 (1976)).

A (XIV) éltaldnos képletd alkil-szilil-ketén-acetélo-
kat dgy éllithatjuk el6, hogy a (IV) 4ltaldnos képletd

6

15

20

25

30

35

40

45

50

55

60

észtereket megfeleld hémérsékleten, oldészer jelenlé-
tében bézissal és R3SiCl vagy R,SiBr 4ltalinos képleti
szililvegyiiletekkel (péld4ul trimetil-szilil-kloriddal)
vagy bézissal és R3Si-OSO,CF; 4ltaldnos képletd trif-
luor-szilil-vegytiletekkel reagéltatjuk [lasd példéut J.
Organometallic Chemistry 46,59 (1972)].

A (XTII) és (XIV) 4ltalanos képletif kdzbensd termé-
keket nem sziikséges minden esetben elkiiloniteniink.
A korilmények megfelel6 megvélasztdsival az (I) 4lta-
lénos képletd vegyiileteket egy reakciéedényben vég-
zett reakciésorozattal kozvetlentl kialakithatjuk a (IV)
4ltaldnos képletd vegyiiletekb6l gy, hogy a korfbban
felsorolt reagenseket egymis utdn beadagoljuk.

A (IV) éltaldnos képletd vegyiileteket ismert médon,
észterezéssel 4llithatjuk elS az (V) 4ltalanos képletd
vegyliletekbdl [ez az (A) reakci6vézlat (d) 1épése].

Az (V) dhtaldnos képletd vegyiileteket gy 4llithat-
Jjuk el§, hogy a (VII) 4ltaldnos képletd vegyiileteket
oldészerben, példdul N,N-dimetil-formamidban, b4zis
(példéul kédlium-karbonét) és szikkség esetén 4tmeneti
fém- vagy dtmeneti fémsokatalizdtor (péld4ul bronz)
jelenlétében (VI) 4ltaldnos képletf vegyiiletekkel rea-
galtatjuk [ez az (A) reakciévazlat (e) 1épése].

A (IV) éltaldnos képletd vegyiileteket tigy is el64lli-
thatjuk, hogy a (VIII) 4ltalénos képletd vegyiileteket
old6szerben, példdul N,N-dimetil-formamidban, bézis
(példéul kélium-karbonat) és szitkség esetén 4tmeneti
fém- vagy 4tmeneti fémsékatalizétor (példdul bronz)
jelenlétében (VI) 4ltaldnos képletd vegyiiletekkel rea-
géltatjuk [ez az (A) reakciévézlat (f) 1épése].

A (VII) éltaldnos képletd vegyiileteket ismert méd-
szerekkel 4llithatjuk el6 [l4sd példdul J. Med. Chem.
24,1465 (1981); Can. J. Chem. 60, 243 (1982) és az ot
idézett tovabbi kdzleményeket].

Az A helyén kénatomot tartalmaz6 (I) 4ltaldnos kép-
letd vegyiileteket ismert oxid4ciés médszerekkel ala-
kithatjuk 4t A helyén -SO- vagy -SO,-csoportot tartal-
mazé szdrmazékokk4. A reakciot megfelels hdmérsék-
leten, rendszerint oldészer jelenlétében végezziik; oxi-
dél6szerként példiul persavakat, igy m-kl6r-perbenzo-
esavat hasznélhatunk.

Az (I) 4ltaldnos képletd vegyileteket a (B) reakci-
vézlaton bemutatott 1épésekkel is kialakithatjuk a meg-
felel§ (XII) 4ltaldnos képletd fenil-acetstokbsl. A (B)
reakciévézlaton feltiintetett képletekben R!, R? A, W,
és L jelentése a fenti, M a fenol- vagy tiofenolcsoport
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védéesoportjat jelenti, és R® hidrogénatomot vagy fém-
atomot jelent.

A (B) reakci6vézlat (h) 1épése szerint az (I) 4ltaldnos
képletd vegyilleteket dgy 4llitjuk eld, hogy a (IX) 4lta-
14nos képletd vegyileteket oldészerben, példdul N,N-
dimetil-formamidban, b4zis (példiul kilium-karbon4t)
és sziikség esetén Atmeneti fém- vagy tmeneti fémsé-
katalizdtor jelenlétében (VI) 4ltaldnos képletd vegyile-
tekkel reagéltatjuk.

A (IX) éltaldnos képletd vegyiileteket dSnmagukban
ismert védScsoport-lehasitdsi médszerekkel 4llithatjuk
el6 a megfelel6, (X) 4ltalinos képletd védett fenol-
vagy tiofenolsz4rmazékokbél [ez a (B) reakci6vazlat
(i) 16pése]. Igy példaul a (IX) 4ltaldnos képletd fenolo-
kat [azaz A helyén oxigénatomot tartalmaz6 (IX) 4lta-
l4nos képletd vegyiileteket] példiul tgy 4llithatjuk el6,
hogy a megfelel6, A helyén oxigénatomot és M helyén
benzilcsoportot tartalmazé (X) 4ltaldnos képletd ve-
gyileteket kataliz4tor, igy csontszénre felvitt pallidium
jelenlétében hidrogénezziik.

Az M helyén fenol- vagy tiofenol-véd6ecsoportot
(példdul benzilcsoportot) tartalmazé (X) 4ltalanos kép-
letd vegyliletek el64llitdsa sordn a (XII) 4ltaldnos kép-
letd fenil-acetstokat megfelel6 h6mérsékleten, oldé-
szerben, péld4ul -N,N-dimetil-formamidban bézissal
(igy nétrium-hidriddel vagy nétrium-metoxiddal) és
hangyasav-észterrel (fgy metil-formiéttal) reagéltatjuk
[ez a (B) reakci6vézlat (k) 1épése]. A kapott reakcibe-
legyhez R%-L 4ltaldnos képletd vegyilleteket adva a
kivént (X) 4ltaldnos képletd vegyilleteket kapjuk [ez a
(B) reakci6vézlat (j) lépése]. Ha a reakciGelegyhez
protonos savat adunk, R® helyén hidrogénatomot tartal-
mazé (XI) 4ltalinos képletd vegyileteket kapunk. Az
R® helyén fématomot (el6nydsen alkélifématomot, pél-
d4ul natriumatomot) tartalmazé (XT) 4ltaldnos képletd
vegyiileteket kivant esetben elkiilonithetjiik a reakcice-
legybdl.

Az R?® helyén fématomot tartalmazé (XI) 4ltalinos
képletd vegyiileteket megfeleld old6szerben R*-L élta-
lanos képletif vegyiletekkel reagéltatva (X) 4ltaldnos
képletd vegyiiletekké alakithatjuk. A (X) 4ltaldnos kép-
letd vegytleteket tigy is el64llithatjuk, hogy az R® he-
lyén hidrogénatomot tartalmazé (XI) 4ltalédnos képletd
vegyiileteket bAzissal (példdul kélium-karbonéttal),
majd R%L 4ltaldnos képletd vegyliletekkel reagéltat-
juk.

A (XII) 4ltaldnos képletd vegyiileteket ismert méd-
szerekkel 4llithatjuk el6 a megfelel§ (VII) 4ltaldnos
képletd vegyiletekbél.

Az (A) és (B) reakci6vézlaton bemutatott médsze-
rek 4ltaldban j6 eredménnyel alkalmazhaték olyan (T)
4ltalanos képletiT vegyiletek elS4llitds4ra, amelyekben
W szubsztitualt 2-piridinil- vagy 2- vagy 4-pirimidinil-
csoportot jelent, és a 4-pirimidinilcsoporthoz er6s
elektronvonzé szubsztituens, példdul nitrocsoport, trif-
luor-metil-csoport vagy fluoratom kapcsolédik. A W
helyén szubsztitualt 3- vagy 4-piridinilcsoportot tartal-
mazé (I) 4ltalinos képletd vegyiiletek elGdllitdséra
azonban egyes esetekben a (B) reakciévézlaton bemu-
tatott eljardsméd nem vagy csak kevéssé alkalmas.
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Noha a W helyén szubsztitudlt 3- vagy 4-piridinilcso-
portot tartalmaz6 (T) 4ltaldnos képletd vegyiiletek mind
elS4llithaték a (IV) 4ltaldnos képletd vegyiiletekbdl az
(A) reakci6vazlaton bemutatott (a), (b) és (c) 1épéssel,
egyes esetekben a W helyén szubsztitudlt 3- vagy 4-piri-
dinilcsoportot tartalmazé (IV) 4ltaldnos képleti kiindul4-
si anyagok az (A) reakci6vézlaton bemutatott (¢) és (f) 1é-
pés szerint nem alakithaték ki. Ezekben az esetekben a
szikséges (TV) 4ltalinos képletd kiindulisi anyagokat
mis médszerrel kell elSallitanunk.

A W helyén szubsztitualt 3- vagy 4-piridinilcsopor-
tot tartalmazé (IV) 4ltalénos képletd vegylileteket els-
nydsen éllithatjuk el6 a (C) reakciévézlaton bemutatott
1épéssorozattal. A (C) reakciévézlaton feltiintetett kép-
letekben A és L jelentése a fenti, W szubsztitudlt 3-
vagy 4-piridinilcsoportot jelent, és T ismert szerves
kémiai médszerekkel -CH,-COOR!-csoporttd alakit-
hat6 csoportot képvisel. fgy példaul T formilcsoportot
vagy formilesoportté alakithaté més csoportot {péidéul
vizes savval formilcsoporttd hidroliz4lhat6 formil-ace-
tét-csoportot vagy fémhidriddel formilcsoporttd redu-
kilhaté nitrilcsoportot {l4sd példdul J. Org. Chem. 24,
627 (1959) és J. Chem. Soc. 5775 (1965)]} jelenthet. A
T helyén 4ll6 formilcsoportot példdul metil-(metil-
szulfinil-metil)-szulfiddal (CH;SOCH,SCH;) reagdl-
tatva [14sd Tetrahedron Letters 1383 (1972)], majd sav,
példdul s6sav jelenlétében R'OH 4ltalinos képletd al-
kohollal kezelve alakfthatjuk 4t -CH,COOR! 4ltaldnos
képletd ecetsavészter-oldallinced. T tovabba halogén-
ezhet$ csoportot, igy metilcsoportot is jelenthet; ebben
az esetben péld4ul a metilcsoportot brémmal vagy N-
brém-szukcinimiddel brémozzuk, a kapott termék
brématomjét cianidionok felhasznéldséval cianocso-
portra cseréljiik, és a képz6ddtt ciano-metil-csoportot
hidrolizissel a kivant -CH;COOR' fltalinos képletd
ecetsavészter-csoporttd alakitjuk. T karbonsav- vagy
észtercsoportot is jelenthet; ezeket a csoportokat reduk-
ciéval hidroxi-metil-csoportt4 alakitjuk, a hidroxi-me-
til-csoportbél ciano-metil-csoportot képeziink, és a cia-
no-metil-csoportot hidrolizdljuk.

Ezekkel a m6dszerekkel 4llithatjuk el6 a (IV) 4ltald-
nos képletf vegyileteket a (XX) 4ltaldnos képletd ve-
gyiiletekbél.

A (XX) 4ltalsnos képletd vegyileteket gy is el64lli-
thatjuk, hogy a (XXI) 4ltaldnos képletd vegyiileteket az
Ullmann-szintézis ismert kdrilményei kdzdtt (XXII)
4ltaldnos képletd szubsztitudlt 3- vagy 4-piridinilszar-
mazékokkal reagiltatjuk. Eljirhatunk példdul gy,
hogy a (XXI) 4ltalanos képletd vegyiileteket a (XXTI)
4ltaldnos képletf vegytletek fémséival (célszerden
nitrium- vagy kiliumséival) reagiltatjuk. A reakci6t

“oldészermentes kdzegben vagy oldészer, példdul N,N-
dimetil-formamid vagy dimetil-szulfoxid jelenlétében,
50-250 °C-on, el6nydsen 100-180 °C-on, dtmeneti
fém- vagy 4tmeneti fémsékatalizdtor (példdul bronz
vagy réz-halogenid) jelenlétében végezzik.

A (XXI) 4ltaldnos képletd vegyiletcket ismert szer-
ves kémiai médszerekkel 4llithatjuk el6.

A W helyén szubsztituslt 4-piridinilcsoportot tartal-
maz6 (XX) 4ltalanos képletd vegyileteket gy is el6al-
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lithatjuk, hogy a (XXIII) 4ltalénos képletd vegyiiletek
fémséit (el6nydsen nétrium- vagy kiliums6t) oldészer-
ben, péld4ul N,N-dimetil-formamidban vagy dimetil-
szulfoxidban, 20-200 °C-on, el6nydsen 50-150 °C-on,
adott esetben dtmeneti fém- vagy dtmeneti fémscékata-
lizétor (példéul bronz vagy réz-halogenid) jelenlétében
(VI) 4ltalénos képletii vegyiletekkel reagéltatjuk — a
képletben W szubsztituilt 4-piridinilcsoportot jelent.

A (XX) altalanos képletd vegyiileteket a (XXV) 4l-
taldnos képletif vegyiiletekbdl is el64llithatjuk — ebben
a képletben P az A csoporthoz a 4-es helyzetben kap-
cs0l6d6, adott esetben a W csoport meghatfroz4sénél
felsorolt szubsztituenseket hordozé piridin-N-oxid-
csoportot jelent. Ha a (XXV) 4ltaldnos képletd vegyii-
letekben a P csoport szubsztituens(eke)t hordoz, az
oxigénatom lehasitdsdval (péld4ul foszfor-trikloridos
reakci6val) kozvetleniil a megfeleléen szubsztituslt 4-
piridinilcsoportot tartalmazé (XX) &ltalanos képletd
vegyiileteket kapjuk. Ha a (XXV) 4ltalinos képletd
kiindul4si anyagokban a P csoporthoz nem kapcsolédik
szubsztituens, a (XXV) 4ltalanos képletd vegyileteket
foszforil- vagy tionil-halogenidekkel reagéltatjuk; ek-
kor olyan (XX) 4ltalénos képletd vegyilleteket kapunk,
amelyek a 2-es vagy 6-os helyzetben egy tovébbi halo-
génatomot tartalmaznak [ldsd példaul: E. Klingsberg
(szerk.): ,The chemistry of the Heterocyclic Compo-
unds: Pyridine and its Derivatives” IL. rész, 121. oldal].

A (XXV) édltaldnos képletd vegyiileteket Ggy 4llit-
hatjuk el6, hogy a (XXIII) 4ltaldnos képletd vegyiletek
féms6it (el6nydsen nétrium- vagy kaliums6it) old6-
szerben, péld4ul N,N-dimetil-formamidban vagy dime-
til-szulfoxidban, 20-200 °C-on, elénydsen 50-150 °C-
on, adott esetben dtmeneti fém- vagy stmeneti féms6-
katalizdtor (példdul bronz- vagy réz-halogenid) jelenlé-
tében (XXIV) dltaldnos képletd vegyiiletekkel reagl-
tatjuk — a képletben P és L jelentése a fenti. A (XXIII)
4ltalénos képletd kiinduldsi anyagokat ismert szerves
kémiai médszerekkel 4llithatjuk el6.

A talalmény tovébb4 fungicidkészitményekre vonat-
kozik, amelyek hatéanyagként 0,0001-95 tdmeg% (I)
dltalinos képletd vegyiletet tartalmaznak E-izomer
form4jaban — a képletben
R! és R? 1-4 szénatomos alkilcsoportot jelent,

A oxigénatomot vagy -S(O),<soportot jelent, amely-
ben n értéke 0, 1 vagy 2, és
W jelentése kinolilcsoport,

egy vagy két halogénatommal szubsztitudlt piridil-

csoport vagy N-oxidja,

egy nitrocsoporttal és egy halogénezett 1-4 szén-

atomos alkilcsoporttal szubsztituslt piridilcsoport,

egy halogénatommal és egy 1-4 szénatomos alkil-,
halogénezett 1-4 szénatomos alkil- vagy fenoxicso-
porttal szubsztitu4lt piridilcsoport,

ciano-, 1-4 szénatomos alkil-, halogénezett 1-4

szénatomos alkil- , nitro-, amino-, formamido-, 1-4

szénatomos alkoxi- vagy fenilcsoporttal vagy a

benzolgyiinin adott esetben 1-(metoxi- karbonil)-2-

metoxi-etenil-szubsztituenst hordozé fenoxicso-
porttal egyszeresen szubsztitult piridilesoport,

egy vagy két halogénatommal szubsztituslt pirimidi-
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nilcsoport, egy halogénatommal és egy 14 szénato-
mos alkil- vagy halogénezett 1-4 szénatomos alkil-
csoporttal szubsztitult pirimidinilcsoport, vagy

egy 1-4 szénatomos alkoxicsoporttal, fenilcsoporttal
vagy a benzolgyinin adott esetben egy halogén-,
ciano- vagy nitro-szubsztituenst hordozé fenoxicso-
porttal szubsztitudlt pirimidinilcsopart,

és a W csoport gy(nitag-szénatomon keresztiil kap-
csolédik az A csoporthoz —,

azzal a feltétellel, hogy ha A oxigénatomot jelent és W
Jelentése (trifluor-metil)-piridil-csoport, a készitmény ha-
téanyag-tartalma 0,0005-50 tomeg%-t6! eltér6.

Ezek a készitmények példdul a kovetkez§ gomba-
kértevdk irtdséra alkalmasak:

rizs Pyricularia oryzae-fert6zései,

biiza Puccinia recondita-, Puccinia striiformis- és
egyéb rozsdagomba-fertzései, 4rpa Puccinia hordei-,
Puccinia striiformis- és egyéb rozsdagomba-fert6zései,
més gazdandvények, példdul kavé, korte, alma, foldi-
mogyor6, z6ldségfélék és diszndvények rozsdagomba-
fert6zései,

érpa és biiza Eryisphe graminis- (lisz6ggomba)-fer-
t6z€sei, és mis gazdandvények iszdggomba-fert6zé-
sei, igy koml6 Sphaerotheca macularis-fert§z&sei, tok-
félék (példaul uborka) Sphaerotheca fuliginea-fert6zé-
sei, alma Podosphaera leucotricha-fert6zései és sz616
Uncinula necator-fert6zései,

gabonafélék Helminthosporium-, Rhynchosporium-,
Septoria-, Pseudocercosporella herpotrichoides- és Ga-
eumannomyces graminis-fert6zései,

foldimogyoré Cercospora arachidicola- és Cercos-
poridium personata-fertGzései, és egyéb gazdandvé-
nyek, példaul cukorrépa, bandn, sz6jabab és rizs Cer-
cospora-fert6zései,

paradicsom, foldieper, zdldségfélék, sz616 és més
gazdandvények Botrytis cinerea- (sziirke penész)-fer-
tGzései,

z0ldségfélék (péld4ul uborka), olajrepce, alma, para-
dicsom és egyéb gazdandvények Alternaria-fert6zései,

alma Venturia inaequalis-fert5zé€sei (varasodss),

sz616 Plasmopara viticola-fert6zései,

egyéb gazdanSvények lisztharmat-fert6zései, igy
salita Bremia lactucae-fert6zései, sz6jabab, dohény,
hagyma és més gazdanovények Peronospora-fert6zé-
sei, komlé Pscudoperonospora humuli-fert6zései,
tokfélék Pseudoperonospora cubensis-fert6zései, bor-
gonya és paradicsom Phytophthora infestans-fert6zé-
sei, és més gazdanovények, igy z0ldségfélék, foldie-
per, avok4dé, bors, disznévények, dohdny és kakaé
Phytophthora-fertSzései,

rizs Thanatephorus cucumeris-fert6zései, és egyéb
gazdandvények, példdul biza, drpa, zoldségfélék, gya-
pot és pézsitfil Rhizoctonia- fert6zései.

Az (I) 4ltalénos képletd vegyiiletek egyes képvisel6i
in vitro kdrilmények kozott is ers fungicidhat4st fej-
tenek ki, és gyimdlcsdk betakaritds utdni gombakArte-
véinek (példdul narancs Penicillium digitatum-, Peni-
cillium italicum- és Trichoderma viride-fert6zéseinek
és banidn Gloesporium musarum-fertézéseinek) meg-
el6zésére, illetve kezelésére alkalmasak.
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Az (I) 4ltaldnos képletd vegyilletek egyes képvisel6i
magcsiv4z6 szerek hatGanyagaiként is alkalmazhat6k
példdul gabonafélék Fusarium-, Septoria-, Tilletia-,
Ustilago- és Helminthosporium- fert6zéseinek, gyapot
Rhizoctonia solani-fertézéseinek és rizs Pyricularia
oryzae-fert6zéseinek megelSzésére.

A hatéanyagok a ndvények szdveteiben akropetélis
(a csfics felé irinyuld) vindorlisra képesek. Egyes ha-
t6anyagok elég illékonyak ahhoz, hogy g6zfézisban is
védelmet nydjtsanak ndvények gombakértevéivel
szemben.

A taldlmany szerinti kompoziciékat fungicidkezelés
c€ljabsl példaul a ndvényekre, a magvakra vagy azok
kdmyezetébe vihetjik fel.

A taldlmény szerinti kompozicik ipari fungicidsze-
rekként is haszndlhaték példdul fa, irha, bdr és festék-
filmek gombéasodis elleni védelmére.

Az (1) 4ltaldnos képletd vegyiletek egyes képvisel6i
inszekticid- és nematocidaktivitissal is rendelkeznek.
Az inszekticid- és nematocidkészitmények hat6anyag-
ként olyan (I) 4ltalinos képletid vegyiiletet tartalmaz-
nak E-izomer form4jéban, ahol a képletben
R! és R? jelentése 1-4 szénatomos alkilcsoport,

A jelentése oxigénatom, és
W jelentése egy halogénatommal szubsztituilt piridil-
csoport,

és a W csoport gydnitag-szénatomon keresztiil kap-
csolédik az A csoporthoz.

Az inszekticid- és nematocidkészitmények haté-
anyag-tartalma 0,05-95 tdmeg% lehet. Ezek a készit-
mények hat6anyagként kiilondsen elSnydsen tartal-
mazhatjsk az L. tdbldzatban felsorolt 4. és 5. sz. vegyi-
letet.

Végiil a taldlmény ndvényi ndvekedést szabélyozd
hatési készitményekre vonatkozik, amelyek hat6-
anyagként 0,05-95 tdmeg% (I) 4ltalinos képletd ve-
gytiletet tartalmaznak E-izomer forméjiban — a képlet-
ben
R! és R? jelentése 1-4 szénatomos alkilcsoport,

A jelentése oxigénatom, és

W jelentése 1—4 halogénatommal vagy egy 1-4 szén-
atomos alkil- vagy halogénezett 1-4 szénatomos
alkilcsoporttal szubsztituélt piridilcsoport vagy egy
vagy két halogénatommal vagy egy halogénatom-
mal és egy halogénezett 14 szénatomos alkilcso-
porttal szubsztitult pirimidilcsoport,

és a W csoport gyinitag-szénatomon keresztill kap-
csolédik az A csoporthoz.

A kor4bbiakban felsorolt, fungicid, inszekticid és
nematocid, illetve névényi n6vekedést szabalyoz6 ha-
t4sd kompoziciék a hatéanyagon kiviil hordoz6- vagy
higitéanyagot, tovébbi adott esetben egy vagy tobb

“segédanyagot tartalmaznak.

A kompozici6kat kildnbdz6 médszerekkel vihetjitk
fel a kezelends teriletre. igy péidaul a kompozicikat
kodzvetlenill a ndvények leveleire, a magvakra, a nové-
nyek vagy magvak termesztSkdzegeire vagy a ndvé-
nyek vagy magvak kdmyezetébe vihetjitk fel permete-
zéssel, porozssal, krémszend vagy pépes kompozicié-
ként, g6zfazisban vagy nydjtott hatéanyag-felszabadu-
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l4si granulitumok forméjdban. A kompoziciékkal a
novények barmely részét (igy a levélzetet, a szérat, az
4gakat vagy gyokereket), a gydkereket koriilvevd ta-
lajt, a teljes talajt, a vetGmagvakat, az Sntozdvizet vagy
a vizkultirds termesztékozegeket kezelhetjik. A kom-
pozici6kat esetenként a novényekbe injektélhatjuk,
vagy elektrodinamikus permetezéssel vagy més, kis
térfogati kompozici6 felvitelére alkalmas médszerek-
kel juttathatjuk a ndvekedésben 1év6 ndvényzetre.

A ,ndvény” megjelolésen a leirdsban és az igény-
pontsorozatban a paléntékat, bokrokat és fakat is ért-
jik. A kezelés védS, megel6zé vagy kirtevéirt6 kezelés
egyaréint lehet.

A taldlmény szerinti kompozici6k szildrd készitmé-
nyek, példdul porozészerek vagy granulétumok lehet-
nek, amelyek a hat6anyagon kivill szildrd higigé- vagy
hordoz6anyagot, példdul toltéanyagot, igy kaolint,
bentonitot, szilikagélt, dolomitot, kalcium-karbonétot,
talkumot, poritott magnézium-oxidot, fullerfoldet, gip-
szet, diatémafdldet vagy porcelinfoldet tartalmaznak.
A granulitumok példdul talajra kozvetlentl felhord-
hat6 készitmények lehetnek. A granulitumokat példéul
Ggy Allithatjuk el, hogy a szemcsés toltéanyagot a
hatéanyaggal impregniljuk, vagy a hat6anyag és a por
alakd tolt6anyag keverékét szemesézzitk. A magcsévs-

z6 szerekként felhaszn4lhat6 készitmények a kompozi- -
¢i6 magvakhoz tapadésit el6segit6 anyagot (példdut :
dsvanyolajat) is tartalmazhatnak; magcsivédzisra to-
vibbd a hatéanyag szerves oldészerekkel, gy N-metil- -

pirrolidonnal, propilénglikollal vagy N,N-dimetil-for-
mamiddal készitett oldatait is felhaszndlhatjuk. A szi-

lard kompozicick tovdbbé nedvesithet§ porkészitmé- =
nyek vagy vizben diszpergélhaté granulitumok lehet- -
nek, amelyek a készitmény folyadékokban valé disz- .

pergélhatésiginak elSsegitése c€ljabol nedvesits- vagy
diszpergdl6szereket is tartalmaznak. A porkészitmé-
nyek és a granulitumok tltGanyagokat és szuszpendi-
16szereket is tartalmazhatnak.

A talilminy szerinti kompozici6k tovibbd folyé-
kony készitmények, példdul emulziék vagy emulgedl-
hat6 koncentrdtumok lehetnek. Ezeket példéul dgy 4l-
lithatjuk el6, hogy a hatSanyag szerves old6szerrel
készitett, adott esetben nedvesitd- vagy emulgedlészert
is tartalmazé oldatit vizhez adjuk; adott esetben a viz
is tartalmazhat nedvesité- vagy emulgedl6szert. Szer-
ves old6szerekként példdul aromis oldészereket, fgy
alkil-benzolokat és alkil-naftalinokat, ketonokat, igy
izoforont, ciklohexanont és metil-ciklohexanont, kl6ro-
zott szénhidrogéneket, igy kl6r-benzolt és triklér-etant,
alkoholokat, igy benzil-alkoholt, furfuril-alkoholt és
butanolt, tovibb4 glikol-étereket hasznélhatunk,

A nehezen 0ld6d6 szildrd anyagokb6l szuszpenziés
készitményeket éllithatunk el6, gy, hogy a hat6anyag
és egy diszpergl6szer keverékét golyésmalomban
6roljiok, majd a szuszpenzidhoz a szildrd anyag Kiile-
pedésének megakadélyozdsa céljabol szuszpendils-
szert adunk,

A permetezéssel felviend§ kompozici6k aeroszolos
készitmények is lehetnek, amelyek a hatéanyagot propel-
lenssel, péld4ul fluor-trikl6r-meténnal vagy diklér-diflu-
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or-metdnnal Osszekeverve, atmoszferikusnil nagyobb
nyoméson tartilyba toltott 4llapotban tartalmazz4k.

A hatéanyagokat széraz llapotban pirotechnikai ke-
verékekkel is Osszekeverhetjiik, ekkor z4rt terekben
fastolésre alkalmas készitményeket kapunk.

A hatéanyagokb6l mikrokapszulds készitményeket
is kialakithatunk. A hatéanyagokat biolégiailag lebont-
hat$ polimerekbe is bedolgozhatjuk; ekkor szab4lyo-
zott, nydjtott hatéanyag-felszabaduldsd készitmények-
hez jutunk.

Kivint esetben a kompozici6khoz a felhasznilés
céljénak megfelels egyéb adalék- és/vagy segédanya-
gokat, példéul a kompozici6 eloszlds4t, tapaddst és
esGéllosagat javité adalékokat is adhatunk.

A hat6anyagokat mitrigyékkal (példdul nitrogén-,
kélium- vagy foszfortartalmi mdtrégydkkal) osszeke-
verve is felthasznélhatjuk. Kiildndsen el6nydsek a kiz4-
rélag muitrdgyabol €s hatéanyagb6l 4116 készitmények,
amelyek a hatéanyagot példéul a szemcsés miftrigya
feldletére felvive tartalmazhatjik. Ezek a készitmények
rendszerint legfoljebb 25 tdmeg% hat6anyagot tartal-
maznak.

A nedvesithet§ porkészitmények, emulge4that6 kon-
centrdtumok és szuszpenziés koncentritumok rend-
szerint feliletaktiv anyagokat, példful egy vagy tdbb
nedvesitd-, diszpergél6-, emulgeals- és/vagy szuszpen-
dél6szert is tartalmaznak. A feliiletaktiv anyagok katio-
nos, anionos és nemionos szerek egyarént lehetnek.

Kationos feliiletaktiv anyagokként példdul kvaterner
amméniumvegyiileteket, igy cetil-rimetil-amm6nium-
bromidot hasznilhatunk. Az anionos felilletaktiv anya-
gok példéul a kovetkezék lehetnek: szappanok, alifés
kénsav-monoészter-s6k (igy nétrium-lauril-szulfat) és
szulfondlt aromds vegyiletek s6i (igy nitrium-dodecil-
benzolszulfon4t, nitrium-, kalcium- vagy amménium-
ligninszulfonét, -butil-naftalinszulfon4t és nitrium-di-
és -triizopropil-naftalinszulfon4t keveréke).

A nemionos feliiletaktiv anyagok koziil példaként a
kovetkezdket soroljuk fel: etilén-oxid zsfralkoholokkal
(igy oleil-alkohollal vagy cetil-alkohollal) vagy alkil-
fenolokkal (igy oktil-fenollal, nonil-fenollal vagy oktil-
krezollal) képezett kondenzéici6s termékei, hosszi
szénlanci zsirsavakbol és hexit-anhidridekb6l levezet-
hetd részleges észterek, az utébbi részleges észterek
etilén-oxiddal képezett kondenzéci6s termékei &s a le-
citinek,

Szuszpendélészerekként péld4ul hidrofil kolloidokat
[igy poli(vinil-pirrolidon)-t és nétrium-karboxi-metil-
cellulézt] és duzzadéképes agyagdsvanyokat, igy ben-
tonitot vagy attapulgitot haszn4lhatunk.

A vizes diszperzi6k vagy emulzi6k form4jéban fel-
haszndland6 készitményeket rendszerint nagy haté-
anyag-tartalmi koncentrdtumok form4jiban hozzuk
forgalomba, amelyeket kdzvetleniil a felhasznilds
el6tt higitunk vizzel a kivént végs6 hat6anyag-tarta-
lomra. A koncentratumokkal szemben leggyakrabban
témasztott kdvetelmény az, hogy hosszd idén 4t v4l-
toz4s nélkil tirolhat6ak legyenek, és hosszas tdrolds
utdn vizzel higitva elegend6 ideig homogén, hagyo-
miényos permetezéberendezéssel kdnnyen felvihets
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kompoziciét képezzenek. A koncentrtumok rend-
szerint legfoljebb 95 tdmeg%, el6nydsen 10-85 to-
meg%, példful 25-60 tdmeg% hat6anyagot tartal-
mazhatnak. A felhasznélédsra kész, hig vizes kompozi-
ci6k hat6anyag-tartalma az adott céltél fiiggéen szé-
les hatdrok kozott véltozhat, rendszerint azonban
0,0005-10 tdmeg% péld4ul 0,01-10 tomeg% hat6-
anyag-tartalmi vizes készitményeket hasznilunk fel.

A talilmény szerinti kompoziciék adott esetben més
biolégiailag aktiv vegyiletekkel, példul az (I) 4ltals-
nos képletd vegyiiletekéhez hasonl6 hatisd vagy azok
hatdsét kiegészité fungicidhatéanyagokkal, ndvényi
ndvekedést szabdlyoz6 anyagokkal, herbicidhat6anya-
gokkal és/vagy inszekticid- hatéanyagokkal is 6sszeke-
verhetdk.

Tovébbi fungicidhatéanyagként példdul gabonafélék
(igy blza) kaliszain €16sk6d6 gombakértevék (példaul
Septoria-, Gibberella- és Helminthosporium-fajtik), ta-
lajban és magvakon €é16sk6d6 gombakirtevdk, sz616-
liszdggomba és sz616-lisztharmat, alma-lisztharmat és
alma-varasodés és hasonlé gombakartevdk irtdséra al-
kalmas vegyiileteket hasznilhatunk. A tov4bbi fungi-
cidhat6anyag szélesitheti a kompozici6 gombairt6 ha-
tdsspektrumét. Egyes fungicidhatéanyagok szinergeti-
kusan ndvelhetik az (I) 4ltaldnos képletd vegyiiletek
fungicidaktivit4sat.

A tovébbi fungicidhat6anyagok koziil példaként a
kovetkezSket soroljuk fel: karbendazim, benomil, tio-
fandt-metil, tiabendazol, fuberidazol, etridazol, diklof-
luanid, cimoxanil, oxadicil, ofurace, metalaxil, furala-
xil, 4-kl6r-N-(1-ciano-1-etoxi-metil)-benzamid, bena-
laxil, phosetil-aluminium fenarimol, iprodion, protio-
karb, procimidon, vinklozolin, penkonazol, miklobuta-
nil, propamokarb, RO151297, dikonazol, pirazophos,
etirimol, ditalimphos, butiob4t, tridemorf, triforin, nua-
rimol, triazbutil, guazatin, 1,1'-imino-di(oktametilén)-
diguanidin-triacetét, propikonazol, prokloraz, flutria-
fol, hexakonazol, (2RS,3RS)-2-(4-klér-fenil)-3-ciklo-
propil-1-(1H-1,2,4-triazol-1-il)-butan-2-ol, (RS)-1-(4-
klér-fenil)-4,4-dimetil-3-(1H-1,2,4-triazol-1-il- metil)-
pentan-3-ol, fluszilazol, triadimefon, triadimenol, dik-
lobutrazol, fenpropimorf, pirifenox, fenpropidin, kloro-
zolindt, imazalil, fenfuram, karboxin, oxikarboxin,
metfuroxam, dodemorf, BAS 454, blaszticidin-S, kasu-
gamicin, edifenfosz, Kitazin P, cikloheximid, ftalid,
probenazol, izoprotioldn, triciklazol, piroquilon, kl6r-
benztiazon, neoasozin, polioxin-D, validamicin-A, me-
pronil, flutolanil, pencikuron, diklomezin, fenazin-
oxid, nikkel-dimetil-ditio-karbamét, tekloftalam, biter-
tanol, bupirimét, etakonazol, hidroxi-izoxazol, sztrep-
tomicin, ciprofuram, biloxazol, quinometion4t, dimeti-
rimol, 1-(2-ciano-2-metoxi-imino-acetil)-3-etil-karba-
mid, fenapanil, tolklophos-metil, piroxifur, poliram,
maneb mankozeb, kaptafol, klértalonil, anilazin, tiram,
kaptan, folpet, zineb, propineb, kén, dinokap, diklon,
kloroneb, binapakril, nitrotal-izopropil, dodin, ditia-
non, fentin-hidroxid, fentin-acetét, teknazen, quinto-
zen, dikloran, réztartalmid vegyiiletek (igy réz-oxi-klo-
rid, réz-szulfét és bordéi 1€) és szerves higanyvegyii-
letek.
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Az (]) dltaldnos képletd vegyileteket a magvakon, a
talajban vagy a levélzeten €16skdd6 gombakértevok
elleni védelem biztositdsa céljibél talajhoz, t6zeghez
vagy egyéb gydkereztet§ kdzegekhez keverhetjik.

A talflminy szerinti kompozici6khoz keverhet6 in-
szekticid-hat6anyagok péld4ul a kdvetkezdk lehetnek:
pirimikarb, dimetoét, demeton-S-metil, formotion, kar-
baril, izoprokarb, XMC, BPMC, karbofurén, karbo-
szulfin, diazinon, fention, fenitrotion, fentoét, kl6rpiri-
fosz, izoxation, propafosz, monokrotofosz, buprofezin,
etroproxifen és cikloprotrin.

No6vényi ndvekedést szabdlyoz6 kiegészit6 hatd-
anyagokként példiul a gyomndvényeket irt6 vagy ka-
l4szfejlédésiket gétl6 anyagokat vagy a nemkivant nd-
vényzet (példdul fiifélék) novekedését szelektiven
visszaszorité anyagokat hasznéthatunk.

A novényi novekedést szabélyozé kiegészit6 hat-
anyagok példéul a kdvetkezék lehetnek: gibberellinek
(igy GAs;, GA4 vagy GA,), auxinok (igy indol-ecetsav,
indol-vajsav, naftoxi-ecetsav és naftil-ecetsav), citoki-
ninek (igy kinetin, difenil-karbamid, benzimidazol,
benzil-adenin vagy benzil-amino-purin), fenoxi-ecet-
sav-szdrmazékok (igy 2,4-D vagy MCPA), szubsztitu-
4t benzoesavszdrmazékok (igy trij6d-benzoesav),
morfaktinok (fgy kl6r-fluorekol), maleinsav-hidrazid,
glifozat, glifozin, hosszi szénldnci zsiralkoholok és
zsfrsavak, dikegulac, paklobutrazol, fluoridamid, mef-
luidid, szubsztitualt kvaterner amménium- és foszf6ni-
umvegyiletek (fgy klérmequat, ki6rfonium vagy mepi-
quat-klorid), etefon, karbetamid, metil-3,6-dikl6r-ani-
z4t, daminozid, azulam, abszcizinsav, izopirimol, 1-(4-
klér-fenil)-4,6-dimetil-2-oxo-1,2-dihidro-piridin-3-kar-
bonsav, hidroxi-benzonitrilek (igy bromoxinil), difen-
zoquat, benzoilprop-etil, 3,6-diklér-pikolinsav, fenpen-
tezol, inabenfid, triapentenol és teknazen,

A taldlményt az oltalmi kdr korlétozAsa nélkiil az aldb-
bi példikban részletesen ismertetjilk. A példikban az
Léter” megjeldlésen dietil-étert értiink. A kromatografé-
l4shoz 4116 fazisként szilikagélt haszniltunk. Az oldato-
kat magnézium-szulfét folott szAritottuk. A vizre vagy le-
vegdre érzékeny kozbenss termékek képzGdésével jird
reakcitkat vizmentes oldészerekben, nitrogénatmoszfé-
rdban végeztik. A példdkban az infravdrds és NMR-
spekturmok adatai koziil kizér6lag a jellemzd csiicsokat
tintettik fel. Amennyiben egyebet nem kozliink, az
NMR-spektrumokat deutero-kloroformban vettiik fel.

1. példa

2-[2’-(5” -Klér-piridin-2" -il-oxi)-fenil]-3-metoxi-

-akrilsav-metil-észter (az I. tébldzatban feltiintetert

4. sz. vegyiilet) elbdllitdsa

7,70 g (52,03 mmél) 25-diklér-piridin, 14,01 g
(101,37 mmél) kélium-karbon4t s 10,20 g (52,58 mmél)
o-hidroxi-fenil-ecetsav-dinétriums6 50 ml dimetil-szul-
foxiddal készitett oldatdt egy éjszakdn 4t nitro-
génatomoszféraban 160 °C-on kevertiik. A stét reakcié-
elegyet 100 ml vizbe dntottiik, és héromszor 75 ml éterrel
extrahdltuk. A vizes fézist tomény vizes s6savoldattal
pH=6 értékre savanyitottuk, majd hdromszor 100 ml etil-
acetdttal extrahdltuk. A szerves fézisokat egyesitettik,
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kétszer 100 ml vizes ndtrium-klorid-oldattal mostuk, sz4-
ritottuk, majd csokkentett nyoméson bepéroltuk. 5,30 g
sOtétbarna, folyékony [2-(5’-kl6r-piridin-2'-il-oxi)-fe-
nil)-ecetsavat kaptunk, amit kdzvetleniil felhasznsltunk a
kovetkezd 1épésben.

Infravords spektrum sévjai: 3500-2700, 1700, 1370,
1440, 750 cm*. ‘

520 g (19,73 mm6l) 2-(5’-ki6r-piridin-2’-il-oxi)-fe-
nil-ecetsav, 5,53 g (40 mmél) kilium-karbonét, 2,91 g
(23,07 mm6l) dimetil-szulfst és 50 ml dimetil-formamid
elegyét egy éjszakén 4t szobahbmérsékleten kevertik. A
reakciGelegyet 100 ml vizbe ontottik, és kétszer 75 ml
etil-acetéttal, majd 100 ml éterrel extrahéltuk. A szerves
oldatokat egyesitettik, kétszer 75 ml vizzel és kétszer
100 ml vizes nétrium-klorid-oldattal mostuk, széritottuk,
majd csokkentett nyoméson bepéroltuk. 4,18 g sdtétbar-
na, folyékony 2-(5’-KI6r-piridin-2'-il-oxi)-fenil- ecetsav-
metil-észtert kaptunk; fp.: 152 °C/0,13 mbar.

0,78 g nétrium-hidrid (50 tdmeg%-os olajos diszper-
2i6) 40 ml dimetil-formamiddal készitett szuszpenzit-
jiba keverés kozben, -25 “C-on 2,90 g (10,45 mmél)
2-(5'kl6r-piridin-2’-il-oxi)-fenil-ecetsav-metil-észter
és 14,88 g (foldslegben vett) metil-formiét dimetil-for-
mamiddal készitet oldatét csepegtettik. A reakciGele-
gyet telitett vizes nétrium-karbont-oldat és éter kozog,
megoszlattuk. A vizes fézist tdmény vizes sésavoldattal
4 &s 5 kozdtti pH-értékre savanyitottuk (ekkor séxga,,
csapadék vélt ki), majd hdromszor 100 ml etil-acetéttal
extrahéltuk. A szerves extraktumokat egyesitettik, szé-
rtottuk és csdkkentett nyomsson bepéroltuk. 2,36 g.
narancsvords, szildrd 2-[2’-(5"-kl6r-piridin-2"-il-oxi)-
fenil]-3-hidroxi-akrilsav-metil-észtert kaptunk. -

2,30 g (7,54 mmél) igy kapott termék, 50 ml dime;,
til-formamid, 1,21 g (9,59 mmoél) dimetil-szulfat és
2,44 g (17,6 mmol) kélium-karbonit elegyét egy éjsza-
kin 4t szobahSmérsékleten kevertettiik. A reakci6ele-
gyet 100 ml vizbe dntdttiik, és héromszor 100 ml etil-
acetittal extrahéltuk. A szerves fazisokat egyesitettik,
hiromszor 75 ml vizzel és kétszer 100 ml vizes nétri-
um-klorid-oldattal mostuk, széritottuk, majd csokken-
tett nyoméson bepéroltuk. A kapott barna, viszkézus
folyadékot nagyteljesitményd folyadékkromatografids
dton tisztitottuk, eluslészerként 50:50 térfogatardnyd
éter:petroléter-elegyet hasznéltunk. 2,14 g halvénysar-
ga folyadékot kaptunk, ami 4llds kozben kristdlyo-
sodott, A terméket metanolbdl 4tkristélyositottuk. 77—
78 °C-on olvadé E-2-[2'-(5"-kl6r-piridin-2"-il-oxi)-fe-
nil]-3-metoxi-akrilsav-metil-észtert kaptunk.

Infravdrds spektrum sévjai: 1700, 1625, 1260,
1200 cm™!,

NMR-spektrum vonalai: 3,57 (3H, s), 3,74 (3H, s),
6,75 (1H, d), 7,41 (1H, s), 8,10 (1H, széles 5), 7,1-7,6
(m) ppm.

2. példa

E-2-[2'-(5” -ciano-piridin-2"-il-oxi)-fenil]-3-

-metoxi-akrilsav-metil-észter (az 1. tdbldzatban

feltiintetett 17. sz. vegyiilet) el6dliftdsa

2,26 g (0,04 mél) kélium-hidroxid 40 ml metanollal
készitett oldatdhoz keverés kozben 3,08 g (0,02 mél)
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o-hidroxi-fenil-ecetsavat adtunk. 15 perc elteltével az
olddszert cskkentett nyomédson lepéroltuk, és a szilard
maradékot 50 ml dimetil-formamidban szuszpendsl-
tuk. A szuszpenzi6hoz 3,08 g (0,022 mél) 6-klér-niko-
tinsav-nitrilt és 0,1 g bronzot adtunk, az elegyet 1 6rén
4t 80-90 °C-on kevertettiik, majd lehitottak és 200 ml
vizbe ontottiik. Az elegyet szdrtilk, és a szirletet sésa-
voldattal 2 és 3 kozotti pH-értékre savanyitottuk. A
savas elegyet éterrel haromszor extrah4ltuk, Az extrak-
tumot egyesitettilk, és telitett vizes nétrium-hidrogén-
karbonét-oldattal extrahdltuk. A vizes fizist s6savol-
dattal 2 és 3 kozotti pH-értékre savanyitottuk. A kivalt
kitrinyos szildrd anyagot kevés metanollal eldorzsol-
jiik, ekkor 1,27 g (25%) fehér, szilard anyagot kaptunk,
A terméket vizb6] tkristalyositottuk. 120 °C-on olvad6
fehér, szilrd 2-[2’-(5"-ciano-piridin-2"-il-oxi)-fenil]-
ecetsavat kaptunk.

Infravords spektrum jellemz6 sévja: 1620 cm?,

NMR-spektrum vonalai (DMSO-ds, 60 MHz): 3,45
(2H, s), 7,05-7,45 (5H, m), 8,25-8,35 (1H, m), 8,6
(1H, d), 6,3 (széles s, 1H) ppm.

3,0 g (0,0118 m6)), a fentiek szerint kapott sav, 0,1 ml
tomény kénsav és 50 ml metanol elegyét 3 6rin 4t keve-
rés €s visszafolyatds kozben forraltuk. Az elegyet lehi-
ek, 200 mi vizzel higitottuk, és hdromszor 50 ml éter-
relextrahéltuk. Az extraktumokat egyesitettiik, 30 ml te-
litett vizes nétrium-hidrogén-karbon4t-oldattal, hérom-
szor 30 ml vizzel, végiil 30 ml telitett vizes nétrium-klo-
rid-oldattal mostuk, széritottuk, sziirtiik, majd az éteres
oldatot bepéroltuk. 2,77 g (87,5%) &mbraszind, olajos 2-
[2’-(5"ciano-piridin-2"-il-oxi)-fenil]-ecetsav-metil-ész-
tert kaptunk. '

Infravords spektrum jellemzd sdvijai (vékony film):
2280, 1700 cm™.

NMR-spektrum vonalai: 3,5 (5H, s), 6,8-7,3 (5H,
m), 7,8 (1H, g), 8,3 (1H, d) ppm.

0,65 g (0,0064 mol) trietil-amin 10 ml éterrel készi-
tett oldatdba szobahdmérsékleten 1,42 g (0,0064 m6l)
trimetil-szilil-trifluor-metil-szulfonatot  csepegtettiink.
Az elegyet 20 percig 4llni hagytuk, ezutin keverés
kdzben, 15 perc alatt 1,15 g (0,0043 mo6l) 2-[2’-(5"-cia-
no-piridil-2"-oxi)-fenil]-ecetsav-metil-észter 10 ml
éterrel készitett, 0-5 °C-os oldatiba csepegtettitk. Az
elegyet szobahSmérsékletre hagytuk melegedni, és 1
orén 4t kevertiik. Kétfazisi elegyet kaptunk, amelynek
felsS fazis4t (a tovdbbiakban: , A” oldat) félretettiik.

0,71 g (0,0064 m6l) ortohangyasav-trimetil-észter
10 ml diklér-metéinnal készitett, -70 °C-os oldatdba
keverés kdzben 1,22 g (0,0064 m6)) tit4n-tetrakloridot
csepegtettiink. Sdrga csapadék vélt ki. Az elegyet 15
percig kevertettitk, majd az elegybe -70 “C-on, 20 perc
alatt becsepegtettiik az ,,A” oldatot. A reakcidelegyet 1
6rén 4t -70 °C-on kevertettiik, ezutdn szobahSmérsék-
letre hagytuk melegedni, és még 1 6rén 4t kevertettiik.
Az elegyhez 50 ml telitett vizes nitrium-karbonét-ol-
datot adtunk, szdrtiik, és a szifrletet hiromszor 20 ml
éterrel extrahéltuk. A szerves extraktumokat egyesitet-
tik, héromszor 15 ml vizzel és 15 ml telitett vizes
nétrium-klorid-oldattal mostuk, szérftottuk, szdrtik, és
a szirletbél csdkkentett nyoméson leparoltuk az old6-
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szert. A maradékot kromatograféltuk, eluélszerként
hexén és éter elegyét hasznéltuk. Uvegszerd terméket
kaptunk, amit metanollal eld6rzsbltiink. 40 mg (3%)
fehér, kristdlyos, 108,5-109,5 °C-on olvadé terméket
kaptunk.

NMR-spektrum vonalai: 3,58 (3H, s), 3,75 (3H, s),
69 (1H, d), 7,1 (1H, d), 7,28-7,4 (4H, m), 7,45 (1H, 5),
7,85 (1H, q), 8,45 (1H, d) ppm.

3. példa

E-2-[2'-(5”-Nitro-piridin-2" -il-oxi)-fenil]-3-metoxi-

-akrilsav-metil-észter (az I. 1dbldzatban feltiintetent

23. sz. vegyiilet) elbdllftésa

25 ml acetil-kloridb6] és 250 ml metanolbél készi-
tett metanolos s6savoldathoz 50 g 2-(hidroxi-fenil)-
ecetsavat adtunk. Az elegyet 3 6rén 4t szobah6mérsék-
leten kevertettiik, majd 15 6érén 4t (éjszaka) 4lini hagy-
tuk. A kapott elegyet csokkentett nyomason bepérol-
tuk, a maradékot 250 ml éterben oldottuk, és az oldatot
a habzds megsziinéséig vizes nétrium-hidrogén-karbo-
nét-oldattal mostuk. Az éteres oldatot széritottuk, majd
csdkkentett nyoméson bepéroltuk. A szilird maradékot
éter és benzin elegyébdl 4tkristalyositottuk. 50 g (92%)
fehér, porszerd, kristdlyos (2-hidroxi-fenil)-ecetsav-
metil-észtert kaptunk; op.: 70-72 °C.

Infravdrds spektrum jellemzd sdvjai (nujol pérna):
3420, 1715 cmt,

NMR-spektrum vonalai (90 MHz): 3,70 (2H, s),
3,75 (3H, s), 6,80-6,95 (2H, m), 7,05-7,10 (1H, m),
7,15-7,25 (1H, m), 7,40 (1H, s) ppm.

21,0 g (2-hidroxi-fenil)-ecetsav-metil-észtert 200 ml
dimetil-formamidban oldottunk, és az oldathoz egy rész-
letben 19,35 g kélium-karbonétot adtunk. Az elegybe ke-
verés kozben, szobahémérsékleten 23,94 g benzil-bro-
mid 50 ml dimetil-formamiddal készitett oldatat csepeg-
tettiik. 18 6ra elteltével a reakcibelegyet 500 ml vizbe on-
tottiik, és kétszer 400 ml éterrel extrahéltuk. Az extraktu-
mokat egyesitettiik, hdromszor 150 ml vizzel és 100 ml
vizes nétrium-klorid-oldattal mostuk, széritottuk, majd
50 g Merck 60 mindségd szilikagélen 4tszifrtiik. A szifrle-
tet csdkkentett nyoméson bepéroltuk, és a sdrga, olajos
maradékot 160 °C-on, 0,067 mbar nyoméason desztill4l-
tuk. 26,99 g (83%) 2-(benzil-oxi)-fenil-ecetsav-metil-
észtert kaptunk.

Infravords spektrum jellemzd sdvija (film): 1730 cm™,

NMR-spektrum vonalai (90 MHz): 3,60 (3H, s),
3,75 (2H, 5), 4,10 (2H, 5), 6,80-7,40 (9H, m) ppm.

10,13 g nétrium-hidrid (50 tdmeg%-os olajos disz-
perzi6) 300 ml dimetil-formamiddal készitett, 0 °C-os
szuszpenzibjiba keverés kdzben 26,99 g 2-(benzil-
oxi)-fenil-ecetsav-metil-észter és 126,62 g metil-formi-
4t 300 ml vizmentes dimetil-formamiddal készitett ol-
datét csepegtettik. A reakcidelegyet 2 6rén 4t 0 °C-on
kevertettitk, majd 1000 ml vizbe dntdttiik, és kétszer
150 ml éterrel mostuk. A vizes fézist 6 N vizes s6savol-
dattal pH=4 értékre savanyitottuk, és kétszer 350 ml
éterrel extrahéltuk. Az extraktumokat egyesitettiik, sz4-
ritottuk, és csdkkentett nyomédson bepéroltuk. Séirga
olaj formé4jaban nyers 2-[2’-(benzil-oxi)-fenil]-3-hidro-
xi-akrilsav-metil-észtert kaptunk.
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Infravords spektrum jellemzd sdvjai (film): 1720,
1660 cm',

A fentiek szerint kapott nyers 2-[2’-(benzil-oxi)-fe-
nil]-3-hidroxi-akrilsav-metil-észier 100 ml vizmentes
dimetil-formamiddal készitett oldatihoz egy részletben
29,0 g kélium-karbonitot adtunk. Ezutin az elegybe
keverés kozben 16,00 g dimetil-szulfdt 10 ml vizmen-
tes dimetil-formamiddal készitett oldatét csepegtettiik.
90 perc elteltével az elegyhez 300 ml vizet adtunk, és
kétszer 300 ml éterrel extrahdltuk. Az extraktumokat
egyesitettiik, hdromszor 150 ml vizzel &s vizes nétri-
um-klorid-oldattal mostuk, sziritottuk, és csd.kentett
nyoméson bepiroltuk. Sirga, olajos maradékot kap-
tunk, ami éter és benzin elegyével eldorzsdlve megszi-
l4rdult. A terméket vizmentes metanolb6l tkristélyosi-
tottuk. 5,44 g [17%, a 2-(benzil-oxi)-fenil-ecetsav-me-
til-észterre vonatkoztatva] fehér, kristilyos, szilird 2-
[2'-(benzil-oxi)-fenil]-3-metoxi-akrilsav-metil-észtert
(E-izomer) kaptunk; op.: 76~77 °C.

Infravdrds spektrum jellemz§ sévjai (nujol pirna):
1710, 1640 cm™.

NMR-spektrum vonalai (90 MHz): 3,63 (3H, s),
3,75 (3H,s), 5,05 (2H,s), 6,80-7,40 (9H, m), 7,50
(1H, s) ppm.

5,44 g E-2-[2'-(benzil-oxi)-fenil]-3-metoxi-akril-
sav-metil-észter 50 ml etil-acetittal készitett oldaté-
hoz 0,25 g 5 tdmeg%-os pallddium/csontszén katali-
zétort adtunk. A reakcidelegyet a hidrogénfelvétel
megsziinéséig keverés kdzben, 3 atmoszféra hidro-
génnyomi4son hidrogéneztitk. Ezutén az elegyet 50 g
Merck 60 minSségy szilikagélen 4tszdrtik, és a szdr-
letet csdkkentett nyomason beparoltuk. 3,76 g (99%)
fehér, kristdlyos E-2-(2'-hidroxi-fenil)-3-metoxi-ak-
rilsav-metil-észtert kaptunk; op.: 125-126 °C.

Infravdrds spektrum jellemzd sdvjai (nujol pamna):
3400, 1670 cm™.

NMR-spektrum vonalai (90 MHz): 3,80 (3H, s),
3,90 (3H, s), 6,20 (1H, s), 6,80-7,00 (2H, m), 7,10~
7,30 (2H, m), 7,60 (1H, s) ppm.

0,30 g (1,44 mmoél) E-2-(2’-hidroxi-fenil)-3-metoxi-
akrilsav-metil-észter, 0,46 g (2,88 mmél) 2-klér-5-nitro-
piridin, 0,40 g (2,88 mm6l) kélium-karbonét és 20 ml di-
metil-formamid elegyét szobahSmérsékleten, nitro-
génatmoszfériban kevertettilk. 18 6ra elteltével a reak-
cidelegyet vizbe dntdttik, &s éterre] két részletben extra-
héltuk. Az éteres fazisokat egyesitettiik, vizzel kétszer,
majd vizes nétrium-klorid-oldattal mostuk, és széritottuk.
Az elegyet szilikagéloszlopon étszifrtiik, és a szirletet be-
péroltuk. A rézsaszin, szilird maradékot kromatografil-
tuk, eludlészerként étert hasznaltunk. 240 mg sérga, gu-
miszerd, 4ll4s kdzben megszildrdulé E-2-[2’-(5"-nitro-
piridin-2"-il-oxi)-fenil}-3-metoxi-akrilsav-metil-észtert
kaptunk; op.: 107-109 °C. A termék NMR-spektruménak
adatait a I'V, tdbl4zat tartalmazza.

4. példa

E-2-[2' (4" -KI6r-pirimidin-2" -il-oxi)-fenil]-3-
-metoxi-akrilsav-metil-észter (az I. tébldzatban
feltiintetent 57. sz. vegyiilet) elddllitdsa

0,63 g E-2-(2’-hidroxi-fenil)-3-metoxi-akrilsav-metil-
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észter, 0,75 g 2,4-dikl6r-pirimidin, 0,69 g kilium-karbo-
nét és dimetil-formamid elegyét szobahémérsékleten ke-
vertettiik. 2 6ra elteltével a reakciGelegyet 50 ml vizbe
ontottik, és éterrel kétszer extrahAltuk. Az éteres faziso-
kat egyesitettilkk, vizzel hdromszor, majd vizes nétrium-
klorid-oldattal egyszer mostuk, széritottuk, sziirtik, és az
oldészert csdkkentett nyoméason lepéroltuk. Az 4tlétsz6,
olajos maradékot kromatografilissal tisztitottuk, eludl6-
szerként étert hasznéltunk. 0,35 g E-2-[2’-(4"-kl6r-piri-
midin-2"-il-oxi)-fenil]-3-metoxi-akrilsav-metil-észtert
kaptunk. Az olajos anyag éteres eldorzs6lés hatiséra
megszildrdult, és 120-121,5 "C-on olvad6 kristalyokat
képzett.

NMR-spektrum vonalai: 3,60 (3H, s), 3,80 (3H, s),
6,60 (1H, d, J=4 Hz), 7,40 (1H, s), 8,40 (1H,d,
J=4 Hz) ppm.

5. példa

E-2-[2’-(5"-Kl6r-piridin-2" -il-tio)-fenil]-3-metoxi-

-akrilsav-metil-észter (a II. tébldzatban feltiintetett

1. sz. vegyiilet) eldllitdsa

1,68 g o-merkapto-fenil-ecetsavat 10 ml metanolban
0,8 g nitrium-hidroxiddal reagéltattunk. A kapott oldat.
felét bep4roltuk, és a maradékot 10 ml dimetil-forma-
midban oldottuk. Az fgy kapott, o-merkapto-fenil-ecets:
sav-dintriums6t tartalmazé oldathoz bronzkatalizfss
tort, majd 2,5-dik16r-piridin 5 ml dimetil-formamiddal-
készitett oldatit adtuk. A reakci6elegyet 90 percig 110—:
120 °C-on tartottuk, ezutdn vizbe ontdttik, megsava-.
nyitottuk, és éterrel hdromszor extrahéltuk. Az éteres.
oldatokat egyesitettiik, és 2 N vizes nétrium-hidroxid=:
oldatta] egyszer extrahéltuk. A kapott narancsvords vis
zes oldatot hig vizes s6savoldattal megsavanyitottuk. A=
képz6dott szuszpenzibt szdrtik, a szilrd anyagot vizs:
zel alaposan mostuk, majd széritottuk. 0,88 g halvany~
barna, szildrd 2-(5”-klér-piridin-2"-il-tio)-fenil- ecetsa-,
vat kaptunk; op.: 141-144 °C.

0,65 g 2-(5"-kl6r-piridin-2"-il-tio)-fenil-ecetsav és
15 ml metanol elegyéhez két csepp tomény kénsavat
adtunk. Az elegyet 90 percig visszafolyatss kozben
forraltuk, majd szobahdmérsékletre hitottik, vizbe on-
tottik, és éterrel kétszer extrahiltuk. A szerves féziso-
kat egyesitettiik, 1 N vizes nétrium-hidroxid-oldattal,
majd hromszor vizzel mostuk, sziritottuk, végil csok-
kentett nyoméson bepéroltuk. 610 mg bamna, olajos
2-(57-kl6r-piridin-2"-il-tio)-fenil-ecetsav-metil-észtert
kaptunk, amit tovébbi tisztitds nélkiil haszniltunk fel.

0,144 g 50 tdmeg%-os olajos nétrium-hidrid-disz-
perzi6t hexdnnal mostunk, majd dimetil-formamidban
szuszpendaltuk, és a szuszpenziét s6s jégfiird6n 2 °C-
ra hdottik. A szuszpenzi6hoz keverés kdzben 0,44 g
2'-(5"-kl6r-piridin-2"-il-tio)-fenil- ecetsav-metil-észter
és 1,8 g metil-formi4t 10 ml dimetil-formamiddal ké-
szitett oldatét adtuk. A reakcidelegyet szobahémérsék-
letre hagytuk melegedni. 4,5 éra elteltével az elegyet
6vatosan adagolt vizzel elbontottuk, hig vizes sésavol-
dattal megsavanyitottuk, és éterrel hdromszor extrah4l-
tuk. A narancsvOrds szerves fazisokat egyesitettiik, viz-
zel mostuk, szdritottuk és csokkentett nyomason bepé-
roltuk. 0,40 g narancsvords, gumiszerd nyers terméke-
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legyet kaptunk, ami 2-[2’-(5"-k16r-piridin-2"-il-tio)-fe-
nil}-3-hidroxi-akrilsav-metil-észtert tartalmazott.

Infravdros spektrum jellemz6 sévija: 1665 cmt,

A fentiek szerint kapott nyersterméket 10 ml dime-
til-formamidban oldottuk. Az oldathoz kélium-karbo-
nétot adtunk, a kapott szuszpenziét 0 °C-ra hitdttiik,
majd a szuszpenziéba 5 perc alatt dimetil-szulf4t 2 ml
dimetil-formamiddal készitett oldatit csepegtettitk. Az
elegyet 1 6rdn 4t 0 °C-on kevertettiik, majd szobah6-
mérsékletre hagytuk melegedni, és vizbe 8ntdttak. A
vizes elegyet etil-acetéttal négyszer extrahiltuk. A
szerves fazisokat egyesitettik, vizzel kétszer mostuk,
széritottuk, és csokkentett nyomdson bepéroltuk. A
0,46 g voros, olajos maradékot kromatograféldssal tisz-
titottuk, eludlészerként 1:1 térfogatarinyd éter:hexdn
elegyet hasznéltunk. 0,085 g nydlés, gumiszerd E-2-
[2'-(5"-k16r-piridin-2"-il-tio)-fenil]-3-metoxi-akrilsav-
-metil-észtert kaptunk. A termék NMR-spektruménak
adatait a I'V. t4bl4zat tartalmazza,

Infravords spektrum jellemz4 sdvijai: 1700, 1630 cm™.

6. példa

E-2-[2'-(5” -Brém-piridin-2" -il-tio )-fenil]-3-metoxi-

-akrilsav-metil-észter (a IL. tdbldzatban feltiintetett

2. sz. vegyiilet), E- 2-[2"-(5” -brém-piridin-2” -il-

-szulfinil)-fenil]-3-metoxi-akrilsav-meftil-észter

(a Ill. tdbldzatban feltiintetett 1. sz. vegyiilet) és

E-2-[2'-(5"-brém-piridin-2" -il-szulfonil)-fenil] -3-

-metoxi-akrilsav-metil-észter (a Ill. t6bldzatban

Seltiintetett 2. sz. vegyiilet elbdliftdsa

200 mg E-2-[2'-(5"-brém-piridin-2"-il-tio)-fenil]-3-
metoxi-akrilsav-metil-észtert (az 5. példban lefrt elj4rds-
sal, 2,5-dibrém-piridin felhaszndldséval el6éllitott ter-
mék) 10 ml vizmentes diklér-meténban, 0 °C-on 113 mg
m-klér-perbenzoesavval reagéltattunk. A narancsvords
oldat 15 perc alatt elszintelenedett. Az elegyet 30 percig
kevertettiik, majd vizes nétrium-hidrogén-karbon4t-olda-
tot adtuk hozz4. A szerves fazist elvilasztottuk, ismét vi-
zes nitrium-hidrogén-karbonét-oldattal mostuk, ezutin
vizzel mostuk, széritottuk, és az old6szert csokkentett
nyomison lepéroltuk. 0,14 g sirga, gumiszerd maradékot
kaptunk, amit kromatografldssal tisztitottunk. Elulé-
szerként étert hasznéltunk. 30 mg gumiszerd E-2-{2°-(5"-
brém-pirid-2"-il-szulfinil)-fenil]-3-metoxi-akrilsav-me-
til-észtert és 30 mg amorf, szildrd E-2-[2°-(5"-brém-pi-
rid-2"-il-szulfonil)-fenil]-3-metoxi-akrilsav-metil-észtert
kaptunk. A termékek NMR-spektruménak adatait a IV,
tablazat tartalmazza.

7. példa

E-2-{2'-[5” -(Metoxi-karbonil)-piridin-2" -il-oxi] -

-fenil}-3-metoxi-akrilsav-metil-észter (az I.

tébldzatban feltintetert 28. sz. vegyiilet) el6dllftdsa

2,03 g (0,008 moél) 2-[2’-(5"-ciano-piridin-2"-il-
oxi)-fenil]-ecetsav-metil-észter (a 2. példdban lefrtak
szerint eldéllitott termék), 1,0 g (0,017 mél) kdlium-
hidroxid és 30 ml viz elegyét 16 6rdn 4t visszafolyatds
kdzben forraltuk. Az oldatot szobah6mérsékletre hitot-
tik, és s6savoldattal 2 és 3 kozotti pH-értékre savanyi-
tottuk. A kivalt csapadékot leszifrtik, kevés jéghideg
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vizzel mostuk, és 95 "C-on széritottuk. A terméket
vizes metanolbél 4tkristdlyositottuk. 1,83 g fehér, kris-
talyos, 187-188 *C-on olvadé 2-[2'-(5"-karboxi-piri-
din-2"-il-oxi)-fenil]-ecetsavat kaptunk.

Infravords spektrum sévjai: 3400, 2556, 1710,
1686 cm!.

NMR-spektrum vonalai (DMSO-dg): 3,42 (2H, s),
6,32 (1H, széles s), 6,95-7,44 (5H, m), 8,1 (1H, széles
s), 8,27 (1H, g), 8,62 (1H, d) ppm.

1,46 g (0,0053 mél) 2-[2°-(5"-karboxi-pirid-2"-il-oxi)-
fenil]-ecetsav, 1,52 g metil-jodid, 2,95 g (0,021 mél) ké-
lium-karbonét és dimetil-formamid elegyét 3 6rén 4t szo-
bahSmérsékleten kevertettiik. Az elegyet 100 ml vizbe
ontottik, és kétszer 40 ml éterrel extrahiltuk. A szerves
extraktumokat egyesitettiik, hdromszor 20 ml vizzel és
20 m! telitett vizes nétrium-klorid- oldattal mostuk, széri-
tottuk, majd bepéroltuk. 0,73 g olajos 2-{2’-[5"-(metoxi-
karbonil)-piridin-2"-il-oxi]-fenil }-ecetsav-metil-észtert
kaptunk.

NMR-spektrum vonalai: 3,45 (3H, s), 3,47 (2H, s),
3,79 (3H,s), 6,73-7,3 (5H, m), 8,2 (lH, q), 8,7
(1H, d) ppm.

0,37 g (0,0036 mél) trietil-amin 10 ml éterrel készi-
tett oldatdba szobahSmérsékleten 0,81 g (0,0036 m6l)
trimetil-szilil-trifluor-met4n-szulfonitot csepegtettiink.
Az elegyet 20 percig 4llni hagytuk, majd 20 perc alatt
2-{2'-[5"-(metoxi-karbonil)-piridin-2"-il-oxi]-fenil }-
-ecetsav-metil-€szter 10 ml éterrel készitett, 05 °C-os
oldatiba csepegtettiik. Az elegyet 3 6ra alatt, keverés
kozben szobahSmérsékletre hagytuk melegedni, majd
az 4tlatsz6 fels6 fazist elkillonitettiik. Ezt az oldatot a
tovibbiakban ,A" oldatnak neveztiik.

0,4 g (0,0036 m6l) ortohangyasav-trimetil-észter
10 ml dikl6r-meténnal készitett, -70 °C-os oldatdhoz
0,69 g (0,0036 mol) titdn-tetraklorid 5 m! dikl6r-me-
tinnal készitett oldatat adtuk. Sirga csapadék valt ki.
Az elegyet 15 percig -70 °C-on kevertettiik, majd 10
perc alatt, -70 °C-on becsepegtettiik az ,A” oldatot. A
kapott elegyet 1 6rén 4t kevertettiik, ezutén 16 6rén 4t
4llni hagytuk. Az elegyhez 50 ml telitett vizes nétri-
um-karbonét-oldatot adtunk, és az elegyet szirtiik. A
szirletet hiromszor 20 ml éterrel extrahaltuk. A szer-
ves extraktumokat egyesitettiik, hdromszor 15 ml viz-
zel és 15 mi telitett vizes natrium-klorid-oldattal mos-
tuk, széritottuk, szdrtik, majd bepéroltuk. A kétra-
nyos maradékot kromatografaldssal tisztitottuk, elu-
l6szerként hexédnt hasznéltunk. 20 mg olajos E-2-
{2’-[5"-(metoxi-karbonil)-piridin-2"-il-oxi]-fenil }-3-
-metoxi-akrilsav-metil-észtert kaptunk.

NMR-spektrum vonalai: 3,47 (3H, s), 3,62 (3H, s),
3,82 (3H, 5), 6,75-7,3 (SH, m), 7,32 (1H, s), 8,15 (1H,
qQ), 8,72 (1H, d) ppm.

8. példa

E-2-(2'-[5” -(Benzil-oxi-karbonil)-piridin-2" -il-

-oxi]-fenil}-3-metoxi-akrilsav-metil-észter (az I.

tdbldzatban feltiintetest 32, sz. vegyiilet) elddliftdsa

1,5 g (0,005 moél) 2-[2’-(5"-karboxi-pirid-2"-il-
oxi)-fenil]-ecetsav (a 7. példéban leirtak szerint ka-
pott termék), 50 ml metanol és 0,1 ml kénsav elegyét
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8 6ran 4t visszafolyatds kdzben forrlatuk. Az elegyet
térfogatinak felére bepéroltuk, a koncentritumot le-
haftsttak, 100 ml vizbe dntottiik, majd kétszer 30 ml
éterrel extrahdltuk. A szerves extraktumokat egyesi-
tettiik, és telitett vizes natrium-hidrogén-karbonét-ol-
dattal extrahdltuk. A ligos extraktumot s6savoldattal
pH=2,3 értékre savanyitottuk, jeges vizben lehdtdt-
tik, a kivélt fehér csapadékot kiszdrtiik, vizzel mos-
tuk, és 95°C-on széritottuk. 0,63 g 118 “C-on olvadé
2-[2°-(5”-karboxi-piridin-2"-il-oxi)-fenil}-ecetsav-
-metil-észtert kaptunk.

NMR-spektrum vonalai: 3,52 (3H, s), 3,57 (2H, s),
6,88-7,4 (5H, m), 8,3 (1H, q), 8,88 (1H, d) ppm.

0,63 g (0,0022 mél) 2-[2°-(5"-karboxi-piridin-2"-il-
oxi)-fenil]-ecetsav-metil-észter, 0,37 g (0,0021 mél)
benzil-bromid, 0,6 g (0,0043 mé!) kélium-karbonét és
30 ml dimetil-formamid elegyét 1 6rén 4t szobah6mér-
sékleten kevertettiik. Az elegyet 100 ml vizbe dntdttilk,
és kétszer 30 ml éterrel extrahéltuk. A szerves fézisokat
egyesftettik, hiromszor 15 ml vizzel és 15 ml telitett
vizes nétrium-klorid-oldattal mostuk, széritottuk, szir-
tik, végiil bepdroltuk. Szintelen, gumiszend anyag for-
méjéban 2-{2'-[5"-(benzil-oxi-karbonil)-piridin-2"-il-
oxi]-fenil }-ecetsav-metil-észtert kaptunk, amit kroma-
tografaldssal tisztitottunk. Eludlészerként hexdnt hasz-
néltunk. 0,69 g szintelen, szilird, 56 °C-on olvad6
terméket kaptunk.,

Infravords spektrum jellemzd sdvijai: 1735, 1722 cm™,

NMR-spektrum vonalai: 3,44 (3H, s), 3,5 (2H, s),
524 (2H, s), 6,76-7,4 (5H,m), 82 (1H, qg), 8,76
(1H, d) ppm.

0,277 g (0,0027 m6!) trietil-amin 5 ml éterrel készi-
tett oldatéba szobahémérsékleten 0,61 g (0,0027 mél)
trimetil-szilil-trifluor-metil-szulfonétot csepegtettiink.
Az elegyet 20 percig &llni hagytuk, majd 15 perc alatt,
keverés kozben 2-{2'-[5"-(benzil-oxi-karbonil)-piri-
din-2"-il-oxi}-fenil }-ecetsav-metil-észter 5 ml éterrel
készitett, 0-5 °C-os oldatdba adagoltuk. A kapott ele-
gyet 3 6ra alatt keverés kdzben szobahSmérsékletre
hagytuk melegedni, & ezutfin 5 ml diklér-meténnal
higitottuk. Ezt az elegyet a tovibbiakban ,A” oldatnak
neveztik.

0,301 g (0,027 mél) ortohangyasav-trimetil-észter
dikl6r-meténos oldatéba -70 °C-on 0,52 g (0,0027 m6l)
titdn-tetraklorid 2 ml diklér-meténnal készitett oldatat
csepegtettiik. Sérga csapadék vilt ki. Az elegyet 15
percig -70 °C-on kevertettik, majd az elegybe -70°C-
on, 30 perc alatt becsepegtettik, az ,A” oldatot. A
kapott elegyet 1 6ra alatt, keverés kdzben szobahSmér-
sékletre hagytuk melegedni, ezutdn 15 6rén 4t 4llni
hagytuk. Az elegyhez 30 ml telftett vizes nétrium-kar-
bonat-oldatot adtunk, Osszekevertik, és szirtik. A
szdrletet hiromszor 15 ml éterrel extrahéltuk. Az éteres
extraktumokat egyesitettilk, hdromszor 10 ml vizzel és
10 m! telitett vizes nétrium-klorid-oldattal mostuk, sz4-
ritottunk, szurtitk, majd az old6szert lepéroltuk. A gu-
miszeni maradékot kromatografaléssal tisztitottuk, elu-
4l6szerként hexdnt hasznéltuk. Gumiszerd termékként
E-2-{2’-[5"-(benzil-oxi-karbonil)-piridin-2"-il-oxi]-fe-
nil}-3-metoxi-akrilsav-metil-€sztert kaptunk.,
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NMR-spektrum vonalai: 3,55 (3H, s), 3,60 (3H, s),
5,35 (2H, s), 6,82 (1H, d), 7,18-7,48 (m), 7,39 (1H, s,
itfed az el6z6 vonallal), 8,25 (1H, q), 8,25
(1H, d) ppm.

9. példa

E-2-[2-(6" -Metil-piridin-3" -il-oxi)-fenil] -3-

-metoxi-akrilsav-metil-észter (az I. tdbldzatban

feltiintetert 13. sz. vegyillet) el5dllitdsa

9,5 g 6-metil-3-hidroxi-piridin 30 ml toluollal készi-
tett szuszpenzi6jdhoz 4,9 g kélium-hidroxid 8 ml vizzel
készitett oldatat adtuk. Az elegyet 15 percig erélyesen
kevertettiik, majd csdkkentett nyomédson bepéroltuk. A
viz nyomainak eltévolitdsa végett a maradékhoz toluolt
adtunk, €s a beparlast megismételtiik. A kapott bama,
félig szildrd anyaghoz 10,0 g 2-(2-brém-fenil)-1,3-dio-
xolén, 60 mg réz()-klorid, 0,194 g trisz[2-(2-metoxi-
etoxi)-etil]-amin (a rézs6t szolubilizal6 anyag) és 25 ml
vizmentes dimetil-formamid elegyét adtuk, és a kapott
clegyet 30 6réin 4t nitrogénatmoszfériban 155 °C-on
kevertettilk. Ekkor az elegyhez még 60 mg réz(T)-klori-
dot adtunk, és tovabbi 14 6rédn 4t melegitettik.

Az elegyet lehttotik, vizbe dntéttitk, és etil-acetbt-
tal extrahéltuk. Az extraktumot 2 N vizes nétrium-hid-

roxid-oldattal és vizzel mostuk, majd 2 N vizes s6sgs

voldattal extrahéltuk. A savas vizes extraktum pH-jét
szilérd kdlium-karbon4ttal 8-ra éllitottuk, majd etil>
acetattal extrahdltuk. Ezt a szerves extraktumot szé-
ritottuk, és csdkkentett nyomédson bepéroltuk. 2,2 g
olajos 2-(6’-metil-piridin-3’-il-oxi)-benzaldehidet kap:
tunk.

Infravords spektrum jellemz6 sdvjai (film): 1697
1606, 1480 cm'’.

NMR-spektrum vonalai: 2,58 (3H, s), 6,86 (1H, s),
7,28 (3H, m), 7,55 (1H, t), 7.95 (1H, m), 8,36 (1H, m),
10,53 (1H, s) ppm.

2,08 g 2-(6’-metil-piridin-3’-il-oxi)- benzaldehldet
és 1,21 g metil-(metil-szulfinil-metil)-szulfidot 15 ml
vizmentes tetrahidrofurinban oldottunk, és az oldatba
szobah6mérsékleten, keverés kozben, lassti dtemben
1,5 ml Triton B-t (benzil-trimetil-amménium-hidroxid)
csepegtettiink. Az elegyet éjszakén 4t 4lini hagytk,
majd vizzel higitottuk, €s etil-acetéttal extrahéltuk. Az
extraktumnot széritottuk, és csokkentett nyoméson be-
péroltuk. A kapott 3,2 g narancsbarna olajhoz 25 ml
2,6 mélos metanolos hidrogén-klorid-oldatot adtunk,
&s az elegyet egy éjszakén 4t szobahSmérsékleten 4llni
hagytuk. Az oldatot vizzel higitottuk, és nétrium-kar-
bonéttal pH=8-ra ldgositottuk. A ligos elegyet etil-ace-
tattal extrah4ltuk. Az extraktumot széritottuk, bepérol-
tuk, és a kapott 2,23 g barna, olajos maradékot nagytel-
jesitményd folyadékkromatografids dton tisztitottuk.
Eluilészerként 1:1 térfogatarfnyd etil-acetdthexén
elegyet hasznsltunk. 1,53 g séirga, olajos 2- (6’-metil-pi-
ridin-3’-il-oxi)-fenil-ecetsav-metil-észtert kaptunk.

Infravérds spektrum jellemzd sdvjai (film): 1747,
1488, 1237 cm.

NMR-spektrum vonalai: 2,54 (3H, s), 3,63 (3H, s),
3,74 (2H, s), 6,84 (1H, d), 7,24 (SH, m), 8,3
(1H, d) ppm.
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316 mg nétrium-hidrid (50 tdmeg%-os olajos disz-
perzié) 5 ml dimetil-formamiddal készitett, 5 °C-os
szuszpenzijiba keverés kdzben 1,3 g 2-(6'-metil-piri-
din-3’-il-oxi)-fenil-ecetsav-metil-észter, 1,52 g metil-
formiét és 5 ml dimetil-formamid elegyét csepegtettiik.
A reakcitelegyet 4 6rin 4t kevertettilk, majd vizzel
higitottuk, jégecettel enyhén megsavanyitottuk (pH=4-
5), és etil-acetéttal extrahdltuk. Az extraktumot széri-
tottuk, majd csdkkentett nyoméason bepéroltuk. 1,15 g
sarga, olajos 2-[2'-(6"-metil-piridin-3"-il-oxi)-fenil}-3-
hidroxi-akrilsav-metil-észtert kaptunk.

NMR-spektrum vonalai: 2,53 (3H, s), 3,63 (3H, s),
6,98 (1H, s), 7,2 (5H, m), 8,21 (1H, d) ppm.

1,14 g igy kapott olajos anyagot 15 ml dimetil-for-
mamidban oldunk, az oldathoz 1,1 g kdlium-karabon4-
tot adtunk, és az elegyet 15 percig kevertettitk. Ezut4n
az elegyhez 0,53 g dimetil-szulfit 5 ml dimetil-forma-
middal készitett oldatdt adtuk. A kapott elegyet 30
percig kevertettiik, majd vizzel higitottuk, és az igy
képzGdott emulzibt etil-acetéttal extrahiltuk. Az ext-
raktumot széritottuk és csdkkentett nyoméason bepérol-
tuk. A kapott 2,06 g sirga, olajos maradékot nagytelje-
sitményd folyadékkromatogréfids Gton tisztitottuk, elu-
4l6szerként etil-acetitot haszniltunk, 0,73 g halvany-
sérga, olajos E-2-[2'-(6"-metil-piridin-3"-il-oxi)-fenil]-
3-metoxi-akrilsav-metil-észtert kaptunk.

Infravords spektrum jellemzd sévjai (film): 1705,
1642, 1488 cm'!,

NMR-spektrum vonalai: 2,52 (3H, s), 3,63 (3H, s),
3,81 (3H, s), 6,88 (1H, d), 7,04-7,32 (5H, m), 7,51
(1H,s), 8,26 (1H, d) ppm.

10. példa

Emulgedlhats koncentrdtum elédllitdsa

A komponenscket dsszemértilk, majd az elegyet az
anyagok teljes feloldoddsdig kevertik. A kovetkezs
Osszetételd emulgedlhat6 koncentritumot llitottuk el6:
Az . tibl4zatban feltiintetett

57. sz. vegyiilet 10 t5meg%
Benzil-alkohol 30 tdmeg%
Kalcium-dodecil-benzolszulfon4t 5 tomeg%
Nonil-fenol 13 mél etilén oxiddal
képezett kondenzétuma 10 tdmeg%
Alkil-benzolok (olészerelegy) 45 tomeg%
11. példa
Granuldtum elbdllitdsa

Akovetkezd dsszetételd granuldtumot 4llitottuk eld:
Az 1. tbl4zatban feltiintetett
4. sz. vegyiilet 5 tomeg%
Attapulgit-granuldtum 95 tdmeg%
A hat6anyagot metilén-dikloridban oldottuk, az ol-
datot az attapulgit-granuldtumra permeteztiik, és az ol-
dészert elparologtattuk.

12. példa

Magcsdvdzd szer elddllitdsa

A komponensek 0sszekeverésével és a keverék 6rlé-
sével Allitottuk el§ a kdvetkezS Osszetételd magcss-
vaz0 szert: ’
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2
Az . tiblzatban feltiintetett
57. sz. vegyllet 50 tdmeg%
Asvényolaj 2 tdmeg%
Porcelénfold 48 tomeg%
13. példa
Porozdszer elddllitdsa

A komponensek 6riéses homogenizilasdval 4llitot-
tuk elS a kdvetkez§ dsszetételd porozészert:

Az L téblazatban feltiintetett
57. sz. vegyiilet 5 tdmeg%
Talkum 95 tomeg%
14. példa
Szuszpenzids koncentrdtum elddllitdsa

A komponenseket golyésmalomban dsszedrdltik,
majd az Srleményt vizben szuszpendéltuk. A kovetkezd
Osszetételd szuszpenziés koncentrdtumot 4llitottuk el6:
Az 1. tdblédzatban feltiintetett

57. sz. vegyillet 40 tdmeg %
Nétrium-ligninszulfon4t 10 tdmeg%
Bentonit 1 tdmeg%
Viz 49 tdmeg%

A kompoziciék kozvetlenil felvihet6k magvakra,
vagy vizes higitds utin permetléként haszn4lhat6k.

15. példa

Nedvestthetd porkészitmény el8dllitdsa

A komponensek 6rléses homogenizéldséval 4llitottuk
eld a kdvetkezs Osszetételd nedvesithetS porkészitményt:
Az L. tibl4zatban feltiintetett

57. sz. vegyiilet 25 tdmeg%

Niétrium-lauril-szulfat 2 témeg%

Nétrium-ligninszulfon4t 5 tdmeg%

Szilicium-dioxid 25 tdmeg%

Porcelénfold 43 tdmeg%
16. példa

A készitmények fungicidhatdsdnak vizsgélata

A készitmények fungicidhatdsit ndvények levelein
é16skddd gombakartevikkel szemben vizsgéltuk a k-
vetkez§ médon:

A ndvényeket 1. vagy 2. sz. John Innes komposzttal
toltott, 4 cm Atmérdjd apré cserepekben termesztettiik.
A kompozici6k el§4llitdsa sordn a hatéanyagot 5 ml
10 tdmeg%-os vizes Dispersol T oldattal 6roltik Gssze
vagy 5 ml acetonban vagy aceton és etanol elegyében
oldottuk, és a koncentrdtumokat kdzvetlentl felhaszn4-
14s el6tt 200 ml vizzel 100 ppm hat6anyag-tartalomig
higitottuk. A permetleveket a névények leveleire per-
meteztilk, és a talaj bepermetezésével egytittal a gydke-
rekhez is juttattuk. A permetleveket maximélis retencié
eléréséig vittik fel a ndvényekre; a gydkerek kezelé-
séhez koriilbeldl 40 ppm hatéanyag/széraz talajnak
megfelel6 mennyiségd kompoziciét hasznéltunk. Ga-
bonafélék kezelése esetén a permetléhez Tween 20-at
[poli(oxi-etilén)-szorbitdn-monodekanodt] is adtunk
0,05 tdmeg% végsS koncentriciéban. A Dispersol T
nétrium-szulfit és formaldehid-nitrium-naftalinszulfo-
nit keveréke.
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A ndvényeket a hat6anyag felvitele utén egy vagy
két nappal fert6ztik meg a gombakdrtevSvel. Kivételt
képeztek az Erysiphe graminis-szal végzeit kisérletek,
amikor a ndvényeket a bepermetezés eltt 24 6éréval
fertéztik meg. A kérokozok spéraszuszpenzi6it a nd- 5
vények leveleire permeteztiik. Megfert6zés utén a nd-
vényeket a fert6zés kifejlédésének kedvez6 kdmyezet-
be helyeztiik, és a kérokoz6 fajtdjitél és a kdrnyezeti
korilményekt6l fiiggden 4-14 nap elteltével értékeltiik
az eredményeket. Az eredményeket O és 4 kozdtti 10
szamskéldval jellemeztiik, ahol az egyes szdmértékek
jelentése a kdvetkez6:

4; fert6zés nem észlelhetS,

3: nyomnyi — 5%-os fert6zés a kezeletlen kontroll-
hoz viszonyitva,

2: 6-25%-o0s fert6zés a kezeletlen kontrollhoz viszo-
nyitva,

1: 26-59%-0s fertSzés a kezeletlen kontrollhoz vi-
szonyitva,

0: 60-100%-os fert6zés a kezeletlen kontrollhoz vi-
szonyitva.

Az eredményeket az V. tiblézatban kdzoljik.

V. tablazat

Avegyl- Atsb- Puccinia  Erysiphe Venturia Pyricularia  Cercospora  Plasmopara Phytophthora

letsor- lizat recondita graminis inaequalis

oryzae arachidicola viticola infestans

szdma szidma  (bdzén) (4rpén) (almén) (rizsen)  (foldimogyorén) (sz6lén) (paradicsomon)
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0 0 4 -

3 0 4 -

17-



1 HU 203875 B 2

Avegyll- Atib- Puccinia Erysiphe Venturia Pyricularia  Cercospora  Plasmopara Phytophthora
letsor- l4zat recondita graminis inaequalis  oryzae arachidicola viticola infestans
szdma szdma  (bdz4n) (4rpan) (almén) (rizsen)  (f6ldimogyorén) (sz6l6n) (paradicsomon)

43, L 4 4 4 0 0 4 4
44, L 4 3 4 - 4 4 4
45. L 4 4 4 4 4 4 4
46. L 4 4 4 4 4 4 0
47. L 4 4 4 4 3 4 4
48. L 4 4 4 4 3 4 3
49. L 3* 4* 4* 3* 4* 4% 4%
50. L 4 4 4 - 4 4 4
Sl L 4 4 4 - 4 4 3
52. L 4 4 4 - 4 4 4
53 8 4Fkk AL e 4F*% 3*** 3*** 4F*x 4Hx%
54, L 4 4 4 - 4 4 -
55. L - 4 4 4 4 4 4
56. L - 4 4 4 4 4 3

*Csak a leveleket permeteztiik be 25 ppm hatéanyag-tartalmi készitménnyel.

**Csak a leveleket permeteztitk be 40 ppm hat6anyag-tartalmi készitménnyel.

***Csak a leveleket permeteztitk be 10 ppm hatéanyag-tartalmd készitménnyel,

Az . tdblézatban feltiintetett 2. sz. vegyilet 4rpén 1 ppm hatéanyag-tartalmd készitmény forméjéban felvive
Erysiphe graminis-szel szemben teljes véd6hatist fejtett ki (k6djel: 4)

17. példa

A készltmények novényi ndvekedést szabdlyozd

hatdsdnak vizsgdlata

A vizsgilatokat hat6anyagként az I. tiblazatban fel-
tintetett 4., 5., 6., 11., 57., 122, 125, 126. és 127. sz.
vegyiiletet tartalmaz6 készitményekkel végeztiik.

A vizsgilatok sorédn a teljes ndvényre kifejtett ha-
tésokat értékeltitk. A kisérletekbe bevont ndvények
fajtajat és fejlettségi 4llapotat a VI. tdbldzatban ko-
z6ljiik.

A kisérletekhez a 10. példa szerint eld4llitott, majd
vizzel higitott 4000 ppm (paradicsom esetén 2000,
illetve 500 ppm) hat6anyag-tartalmi permetleveket

hasznéltunk. 1 hektér termdteriiletre 1000 liter per-

metlevet, ennek megfeleléen 4 kg hat6anyagot vit-

30

35

40

felszerelt permetezSkésziilékkel juttattuk a kezelends
teriletre,

A bepermetezett ndvényeket 25 °C nappali és 22°C
éjszakai hémérséklet (gabonafélék — azaz biiza és
drpa — esetén 13-16 °C nappali és 11-13 *C éjszakai
hémérséklet) fenntartdsdval tiveghdzban termesztet-
tiik. Sziikség esetén a ndvényeket kiegészits fényfor-
rassal megvilagitottuk annak érdekében, hogy 4tlago-
san 16 6rds (legaldbb 14 6ras) napi fotoperiédust
biztositsunk.

A ndvény fajtajatél és az évszaktél fiiggden 2-6 hét
elteltével érté€keltilk az eredményeket. A ndvények
morfolégiai jellemzdit kezeletlen kontrollok megfelels
adataival hasonlitottuk dssze. Az eredményeket a VII.
tabl4zatban kozoljik.

tiink fel. A permetlevet, SS8004E (Teejet) favékival 45
V1. tiblazat

A ndvény A ndvény kezeléskori Novények szma 7,5cm A komposzt
neve jele fajtaja fejlettségi 4llapota itmérdjd cserepenként tipusa
Arpa BR Atem 1-1,5 levél 4 John Innes
Biza WwWwW Timmo 1-1,5 levél 4 John Innes
Kukorica MZ Earliking 2,25-2,5 levél 1 tézeg
Alma AP Red Delicious 4-5 levél 1 John Innes
Rizs RC Ishikari 2-2,5 levél 4 John Innes
Paradicsom TO Ailsa Craig 22,5 levél 1 t6zeg

18
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V1L tibl4zat
Avegylilet  Atdbldzat BR wWwW RC AP MZ TO TO* TO**
sorszima szima
4. L nv nv nv nv nv nv _ 2AT 2AT
5. L 1 2A nv 1AT 1AT
6. L nv nv nv nv nv 3A nv nv
11. L nv nv nv 1A nv nv nv
57. L nv nv nv 1 nv nv 1
122. L nv nv nv nv 1 1
125. L 3 nv nv
126. L nv nv
127. L G nv nv

Jelmagyarézat a VII. tibldzathoz:

*2000 ppm hat6anyag-tartalmd permetlével végzett
vizsgélat

*+500 ppm hat6anyag-tartalmd permetlével végzett
vizsgélat

nv=nem vizsgéltuk

1=10-30%-0s ndvekedésgétlss

18. példa

A készitmények inszekticidhatdsdnak vizsgdlata

A vizsgélatokhoz 100-500 ppm hatéanyag-tartalmi
foly&kony készitményeket hasznfltunk. A készitmé-
nyek el6éllitdsa sorfin a hatGanyagot 5 ml acetonban
oldottuk, és az oldatot 0,1 tdmeg% Synperonic NX
(alkil-fenol-etilén-oxid-kondenzéitum)  nedvesftdszert
tartalmaz6 200 ml vizzel a kivant végsS hatéanyag-
tartalomig higitottuk.

A rovarkartevéket hordozéra (rendszerint a kértevék
taplalékéra vagy a gazdandvényre) helyeztiik, és a hor-
doz6t és/vagy a kértevét a vizsghland6 készitménnyel
kezeltiik. A kontakt hatdsvizsgélatokban a kértevét és a
hordoz6t, a maradék hatés vizsgélata sorén csak a hor-

30

35

2=21-60%-0s ndvekedésghtlas
3=61-100%-0s ndvekedésgitlis

tires hely: 10%-osn4l kisebb novekedésgétlés
G-mélyebb z8ld szin

Aw=csticssériilés

T=bokrosod4s vagy oldalhajtds-képz6dés

doz6t kezelttk. A kezeléstdl szdmitott 1-7 nap eltglté-
vel megszamldltuk az elpusztult kartevéket. “

A vizsgélatok kdrillményeit a VIIL. tdblézatban, az
eredményeket a IX. tdbldzatokban kdzbljik. A hatdst
9-es, 5-0s vagy 0 értékkel jellemeztik, ahol a 9-es érték
80-100%-os pusztuldst (Meloidogyne incognita esetén
a gydkércsomok szdménak 70-100%-os csbkkenését a
kezeletlen kontrollhoz viszonyitva), az 5-0s érték:50—
79%-o0s pusztulist (Meloidogyne incognita esetén a
gydkércsomék szdménak 50-69%-os csdkkenését ake-
zeletlen kontrollhoz viszonyitva), mig a O érték 50%-
osnél kisebb pusztuldst (Meloidogyne incognita esetén
a gyokércsomék szdménak 50%-osnil kisebb csokke-
nését a kezeletlen kontrollhoz viszonyitva) jelent.

40
VIIL t4bldzat
Akirtevé Hordoz6anyag/ A vizsgélat tipusa Ertékelés
jele neve taplalék (napok)
TU Tetranychus urticae 20ldbab kontakt 3
(szbvlatka, peték) levél
Cp Chilo partellus (ku- olajrepce maradék 3
koricasz4r-fur6bogfr) levél
DB Diabrotica balteata szdr6papir/ maradék 3
(gyokérféreg, lirvak) kukoricaszem
MD Musca domestica (hézilégy, vatta/cukor kontakt 1
kifejlett péld4ny)
Ml Meloidogyne incognita (14rvék)  fél in-vitro maradék 7
19
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IX. tdbldzat

A vegyiilet - A hat6anyag Inszekticidaktivitds
sorszimaazI.  mennyisége
tablazatban ppm TU Cp DB MD MI

4. 500 0 9 5 9 -

5. 500 0 - 9 0 -

250 - - - - 9
19. példa és a W csoport gytnitag-szénatomon keresztiil kap-

Vizes szuszpenzié elédllitdsa

A komponensek golyésmalomban végzett dsszedrlé-
sével és az orlemény vizes higitdsdval 4llitottuk elS a
kovetkezd dsszetételd vizes szuszpenzibt:

2. sz. vegytlet (I. tiblazat) 0,0001 tomeg%
Dispersol T 0,005 tdmeg%
Viz ad 100 tdmeg%

20. példa

Granuldtum elbéllitdsa

A hat6anyagot old6szerben oldottuk, az oldatot por-
celanfold-granuldtumra permeteztiik, és az oldészert
elpérologtattuk. A kdvetkezd dsszetételd granuldtumot
4llitottuk el6:

2. sz. vegyiilet (I. tdbldzat) 95 tdmeg%
Porcelanfold-granulitum 5 tdmeg%
SZABADALMI IGENYPONTOK

1. Eljarés az (I) 4ltalinos képletil akrilsavszfrmazé-

kok &s sztereoizomerjeik el64llitdsira — a képletben

R! ésR? 1-4 szénatomos alkilcsoportot jelent,

A oxigénatomot vagy -S(O).-csoportot jelent, amely-
ben n értéke 0, 1 vagy 2 és

W jelentése kinolilcsoport,
1-4 halogénatommal szubsztitualt piridilcsoport
vagy N-oxidja, egy nitrocsoporttal és egy halogén-
ezett 1-4 szénatomos alkilcsoporttal szubsztitudlt
piridilcsoport,
1-4 szénatomos alkil-, 1-4 szénatomos alkoxi-, ha-
logénezett 1-4 szénatomos alkil-, ciano-, nitro-,
amino-, formamido-, 1-4 szénatomos alkanoil-,
benzil-oxi-karbonil-, fenil- vagy (1-4 szénatomos
alkoxi)-karbonil-csoporttal vagy a benzolgydrdn
adott esetben 1-(metoxi-karbonil)-2-metoxi-etenil-
szubsztituenst hordozé fenoxicsoporttal egyszer-
esen szubsztituilt piridilcsoport,
egy halogénatommal és egy 1-4 szénatomos alkil-,
halogénezett 1-4 szénatomos alkil- vagy fenoxicso-
porttal szubsztitualt piridilcsoport,
egy vagy két halogénatommal szubsztitualt pirimidi-
nilcsoport, egy halogénatommal és egy halogénezett
1-4 szénatomos alkil- vagy 1-4 szénatomos alkilcso-
porttal szubsztitudlt pirimidinilcsoport, vagy
1-4 szénatomos alkoxicsoporttal, fenilcsoporttal
vagy a benzolgyiinin adott esetben egy halogén-,
ciano- vagy nitro-szubsztituenst hordoz6 fenoxicso-
porttal egyszeresen szubsztitult pirimidinilcsoport,
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csolédik az A csoporthoz,
azzal a feltétellel, hogy ha A oxigénatomot és R! és
R? egyarint metilcsoportot jelent, akkor W jelentése
(trifluor-metil)-piridin-csoportt6l eltéré —,
azzal jellemezve, hogy
a) a (III) Altaldnos képletd vegyiileteket — a képletben
R}, A és W jelentése a tirgyi kor szerinti — old6szer
jelenlétében bizissal és egy R*-L 4ltaldnos képletd ve-
gyllettel reagéltatjuk — a képletben R? jelentése a tirgyi
kor szerinti L kilépéesoportot jelent —; vagy
b) a (XII) 4ltaldnos képletd vegyiiletekbél — a kép-
letben R!, R?, A és W jelentése a térgyi kdr szerinti —
R20OH 4ltal4nos képletd alkoholt hasitunk le; vagy
¢) a (IX) 4ltaldnos képletd vegyiileteket — a képletben
R!, R?és A jelentése a tirgyi kor szerinti — old6szerben,
bézis és adott esetben egy 4tmeneti fém- vagy dtmeneti
fémsokatalizdtor jelenlétében W-L gltaldnos képleti ve-
gylletekkel reagiltatjuk — a képletben W jelentése a
targyi kor szerinti és L kilépéesoportot jelent —;
és kivént esetben az A helyén kénatomot tartalmaz6
(D) 4ltaldnos képleti vegyiileteket a megfeleld, A helyén
-SO- vagy -SO:- csoportot tartalmazé (I) ltaldnos
képleti vegytletekké oxidiljuk. (ElsSbbsége: 1987.
04.15)
2. Eljarss az (I) 4ltaldnos képletd akrilsavszdrmazé-
kok és sztereoizomerjeik elGallitdsira — a képletben
R! és R? 1-4 szénatomos alkilcsoportot jelent,
A oxigénatomot vagy -S(O).-csoportot jelent, amely-
ben n értéke 0, 1 vagy 2 és
W jelentése 1-4 halogénatommal szubsztitualt piridil-
csoport vagy N-oxidja,
egy nitrocsoporttal és egy halogénezett 1-4 szén-
atomos alkilcsoporttal szubsztituélt piridilcsoport,
1-4 szénatomos alkil-, 1-4 szénatomos alkoxi-, ha-
logénezett 1-4 szénatomos akil-, ciano-, nitro-,
amino-, formamido-, 1-4 szénatomos alkanoil-,
benzil-oxi-karbonil-, fenil-, (1-4 szénatomos alko-
xi)-karbonil- vagy fenoxicsoporttal egyszeresen
szubsztituélt piridilcsoport,
egy halogénatommal és egy 1-4 szénatomos alkil-,
halogénezett 1-4 szénatomos alkil- vagy fenoxicso-
porttal szubsztitu4lt piridilcsoport,
egy vagy két halogénatommal szubsztitudlt pirimidi-
nilcsoport, egy halogénatommal és egy halogénezett
1-4 szénatomos alkil- vagy 1-4 szénatomos alkilcso-
porttal szubsztituélt pirimidinilcsoport, vagy
1-4 szénatomos alkoxicsoporttal, fenilcsoporttal
vagy a benzolgydnin adott esetben egy halogén-,
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ciano- vagy nitro-szubsztituenst hordozé fenoxi-
csoporttal egyszeresen szubsztitudlt pirimidinilcso-
port,
és a W csoport gydnitag-szénatomon keresztill kap-
csol6dik az A csoporthoz,
azzal a feltétellel, hogy ha A oxigénatomot és R! €s
R? egyarént metilcsoportot jelent, akkor W jelentése
(trifluor-metil)-piridil-csoportt6l eltéré —,
azzal jellemezve, hogy
a) a (TI) 4ltaldnos képletd vegytleteket — a képletben
R}, A és W jelentése a tirgyi kor szerinti — old6szer
jelenlétében bézissal és egy R*-L 4ltalinos képletd ve-
gyiilettel reagéltatjuk — a képletben R? jelentése a thrgyi
kor szerinti és L kilépScsoportot jelent —; vagy
b) a (XIII) 4ltaldnos képletd vegyiletekbdl — a kép-
letben R!, R? A és W jelentése a térgyi kor szerinti ~
R20H 4ltaldnos képleti alkoholt hasitunk le; vagy
¢) a (IX) 4ltalanos képletd vegyileteket — a képletben
R, R?és A jelentése a tirgyi kor szerinti — oldészerben,
bézis €s adott esetben egy Atmeneti fém- vagy dtmeneti
fémsokataliz4tor jelenlétében W-L dltaldnos képlend ve-
gyliletekkel reagéltatjuk — a képletben W jelentése a
targyi kor szerinti és L kilép6csoportot jelent —;
és kivént esetben az A helyén kénatomot tartalmaz
(I) 4ltalénos képletd vegyileteket a megfelels, A helyén
-SO- vagy -SOz- csoportot tartalmazé (I) 4ltalénos
képletd vegyiletekké oxiddljuk. (Elsébbsége: 1986.
12.23)
3. Eljar4s az (I) 4ltalénos képletd akrilsavsz4rmazé-
kok és sztereoizomerjeik elGallitdsara — a képletben
R! és R? 1-4 szénatomos alkilcsoportot jelent,
A oxigénatomot jelent,
W jelentése 1-4 halogénatommal szubsztitudlt piridil-
csoport, egy nitrocsoporttal és egy halogénezett 1-
4 szénatomos alkilcsoporttal szubsztitudlt piridil-
csoport,
1-4 szénatomos alkil-, 1-4 szénatomos alkoxi-, ha-
logénezett 1-4 szénatomos alkil-, ciano-, nitro-,
amino-, formamido-, 14 szénatomos alkanoil-,
benzil-oxi-karbonil-, fenil-, (1-4 szénatomos alko-
xi)-karbonil- vagy fenoxicsoporttal egyszeresen
szubsztitult piridilcsoport,
egy halogénatommal és egy 14 szénatomos alkil-,
halogénezett 1-4 szénatomos alkil- vagy fenoxicso-
porttal szubsztituélt piridilcsoport,
egy vagy két halogénatommal szubsztituélt pirimidi-
nilcsoport, egy halogénatommal és egy halogénezett
1-4 szénatomos alkil- vagy 1-4 szénatomos alkilcso-
porttal szubsztitudlt pirimidinilcsoport, vagy
1-4 szénatomos alkoxicsoporttal, fenilcsoporttal
vagy a benzolgydrdn adott esetben egy halogén-,
ciano- vagy nitro-szubsztituenst hordoz6 fenoxi-
csoporttal egyszeresen szubsztitudlt pirimidinilcso-
port,
és a W csoport gydrdtag-szénatomon keresztiil kap-
csolédik az A csoporthoz,
azzal a feltételle], hogy ha R} és R? egyarédnt metil-
csoportot jelent, akkor W jelentése (trifluor-metil)-piri-
dil-csoporttél eltéré —,
azzal jellemezve, hogy a (III) 4ltalinos képletd ve-
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gylleteket - a képletben R!, A és W jelentése a térgyi
Kor szerinti - oldészer jelenlétében bézissal és egy R%-L
4ltalanos képletd vegyilettel reagiltatjuk — a képletben
R? jelentése a térgyi kor szerinti és L kilépScsoportot
jelent. (Elsébbsége: 1936. 04, 17.)

4. Fungicidkészitmény, azzal jellemezve, hogy haté-
anyagként 0,0001-95 tomeg% (I) 4ltalénos képletd ve-
gylletet tartalmaz E-izomer forméjéban — a képletben
R! és R? 1-4 szénatomos alkilcsoportot jelent,

A oxigénatomot vagy -S(O).-csoportot jelent, amely-
ben n értéke 0, 1 vagy 2 és

W jelentése kinolilcsoport,
egy vagy két halogénatommal szubsztitudlt piridil-
csoport vagy N-oxidja, egy nitrocsoporttal és egy
halogénezett 1-4 szénatomos alkilcsoporttal
szubsztituslt piridilcsoport,
egy halogénatommal és egy 1—4 szénatomos alkil-,
halogénezett 1-4 szénatomos alkil- vagy fenoxicso-
porttal szubsztitudlt piridilcsoport,
ciano-, 1-4 szénatomos alkil-, halogénezett 1-4
szénatomos alkil- , nitro-, amino-, formamido-, 1-4
szénatomos alkoxi-, vagy fenilcsoporttal vagy a

benzolgytinin adott esetben 1-(metoxi-karbonil)-2-.

metoxi-etenil-szubsztituenst hordozé fenoxicso-
porttal egyszeresen szubsztituélt piridilcsoport,

egy vagy két halogénatommal szubsztitudlt pmmxdx'-" o
nilcsoport, egy halogénatommal és egy 1-4 szénato- B

mos alkil- vagy halogénezett 1-4 szénatomos a]kxl
csoporttal szubsztituilt pirimidinilcsoport, vagy

egy 1-4 szénatomos alkoxicsoporttal, fenilcsoporttal
vagy a benzolgydrin adott esetben egy halogén-

ciano- vagy nitro-szubsztituenst hordozé fenoxxcso- §

porttal szubsztitudlt pirimidinilcsoport,

és a W csoport gyinitag-szénatomon keresztil kap-;

csolédik az A csoporthoz,

azzal a feltétellel, hogy ha A oxigénatomot és W
(trifluor-metil)-piridilcsoportot jelent, akkor a hat6-
anyag-tartalom 0,0005-50 tdmeg%-t6l eltérS -,

szilard vagy folyékony hordozéanyagokkal vagy hi-
gitészerekkel, elénydsen agyagdsvénnyal, talkummal
szilicium-dioxiddal, arom4s szénhidrogénekkel és/vagy
vizzel, és adott esetben ionos vagy nemionos felilet-
aktiv anyagokkal, el6ny&sen aromés szulfonsavsékkal,
szulfonsavészter-s6kkal és/vagy etilén-oxid alkil-feno-
lokkal képezett kondenzdtumaival egyiitt, (Elsbbsége:
1987.04. 15.)

5. Fungicidkészitmény, azzal jellemezve, hogy hat6-
anyagként 0,0001-95 tdmeg% (I) 4ltaldnos képletd ve-
gytiletet tartalmaz E-izomer form4jiban — a képletben
R! és R? 1-4 szénatomos alkilcsoportot jelent,

A oxigénatomot vagy -S(O)s-csoportot jelent, amely-
ben n értéke 0, 1 vagy 2, és

W jelentése egy vagy két halogénatommal szubsztitu-
4lt piridilcsoport vagy N-oxidja,
egy nitrocsoporttal és egy halogénezett 1-4 szén-
atomos alkilcsoporttal szubsztituélt piridilcsoport,
egy halogénatommal és egy 1-4 szénatomos alkil-,
halogénezett 1-4 szénatomos alkil- vagy fenoxicso-
porttal szubsztituélt piridilcsoport,
ciano-, 1-4 szénatomos alkil-, halogénezett 1-4
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szénatomos alkil- , nitro-, amino-, formamido-, 1-4
szénatomos alkoxi- vagy fenil- vagy fenoxicsoport-
tal egyszeresen szubsztituélt piridilcsoport,

egy vagy két halogénatommal szubsztitult pirimidi-
nilcsoport, egy halogénatornmal és egy 1-4 szénato-
mos alkil- vagy halogénezett 1-4 szénatomos alkil-
csoporttal szubsztitult pirimidinilcsoport, vagy

egy 1-4 szénatomos alkoxicsoporttal, fenilcsoporttal
vagy a benzolgydnin adott esetben egy halogén-,
ciano- vagy nitre-szubsztituenst hordozé fenoxicso-
porttal szubsztitudlt pirimidinilcsoport,

és a W csoport gydnitag-szénatomon keresztiil kap-
csolédik az A csoporthoz,

azzal a feltétellel, hogy ha A oxigénatomot és W
(trifluor-metil)-piridil-csoportot jelent, akkor a hat6-
anyag-tartalom 0,0005-50 tdmeg%-t6l eltérs —,

szilard vagy folyékony hordoz6anyagokkal vagy hi-
gitészerekkel, elGnyGsen agyagisvéinnyal, talkummal,
szilicium-dioxiddal, arom4s szénhidrogénekkel és/vagy
vizzel, és adott esetben ionos vagy nemionos feliiletak-
tiv anyagokkal, el6nydsen aromis szulfonsavsékkal,
szulfonsavészter-sékkal és/vagy etilén-oxid alkil-feno-
lokkal képezett kondenzitumaival egyiltt. (Elsébbsége:
1986.12.23.)

6. Fungicidkészitmény, azzal jellemezve, hogy hat6-
anyagként 0,0001-95 tdmeg% (I) 4ltaldnos képletd ve-
gyiletet tartalmaz E-izomer forméjéban — a képletben
R! és R? 1-4 szénatomos alkilcsoportot jelent,

A oxigénatomot jelent,

W jelentése egy vagy két halogénatommal szubsztitu-
4lt piridilcsoport,
egy nitrocsoporttal és egy halogénezett 1-4 szén-
atomos alkilcsoporttal szubsztitudlt piridilcsoport,
egy halogénatommal és egy 1-4 szénatomos alkil-,
halogénezett 1-4 szénatomos alkil- vagy fenoxicso-
porttal szubsztituélt piridilcsoport,
ciano-, 1-4 szénatomos alkil-, halogénezett 1-4
szénatomos alkil- , nitro-, amino-, formamido-, 1-4
szénatomos alkoxi-, fenil- vagy fenoxicsoporttal
egyszeresen szubsztitult piridilcsoport,
egy vagy két halogénatommal szubsztitudlt pirimi-
dinilcsoport, egy halogénatommal és egy 1-4 szén-
atomos alkil-, vagy halogénezett 1-4 szénatomos
alkilcsoporttal ~ szubsztitudlt pirimidinilcsoport,
vagy
1-4 szénatomos alkoxicsoporttal, fenilcsoporttal
vagy a benzolgyinin adott esetben egy halogén-,
ciano- vagy nitro-szubsztituenst hordozé fenoxi-
csoporttal szubsztitudlt pirimidinilcsoport,

és a W csoport gytinitag-szénatomon keresztiil kap-
csolédik az A csoporthoz,
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azzal a feltétellel, hogy ha W jelentése (trifluor-me-
til)-piridil-csoport, akkor a hatéanyag-tartalom 0,0005-
50 témeg %o-t61 eltéré ~,

szilard vagy folyékony hordozéanyagokkal vagy hi-
gitészerekkel, elonydsen agyagisvinnyal, talkummal,
szilicium-dioxiddal, aromés szénhidrogénekkel és/vagy
vizzel, és adott esetben ionos vagy nemionos feliiletak-
tiv anyagokkal, elénydsen aromés szulfonsavs6kkal,
szulfonsavészter-sékkal és/vagy etilén-oxid alkil-feno-
lokkal képezett kondenzitumaival egyiitt. (Elsébbsége:
1986.04. 17.)

7. Inszekticid- és nematocidkészitmény, azzal jelle-
mezve, hogy hat6anyagként 0,05-95 tdmeg% (I) 4ltald-
nos képletid vegyiiletet tartalmaz E-izomer formé4jiban —
a képletben
R! és R? jelentése 1-4 szénatomos alkilcsoport,

A jelentése oxigénatom, €s
W jelentése egy halogénatommal szubsztituélt piridil-
csoport,

és a W csoport gytritag-szénatomon keresztiil kap-
csol6dik az A csoporthoz -,

szilird vagy folyékony hordoz6anyagokkal vagy hi-
gitészerekkel, elénydsen agyagsvéinnyal, talkummal,
szilicium-dioxiddal, aromés szénhidrogénekkel és/vagy
vizzel, és adott esetben ionos vagy nemionos feliiletak-
tiv anyagokkal, elnydsen aroméds szulfonsavsékkal,
szulfonsavészter-s6kkal és/vagy etilén-oxid alkil-feno-
lokkal képezett kondenzétumaival egyitt. (Elsbbsége:
1987.04. 15.)

8. Novényi ndvekedést szabdlyozé hatdsd készit-
mény, azzal jellemezve, hogy hatéanyagként 0,05-
95 tomeg% (I) 4ltaldnos képletd vegyiletet tartalmaz
E-izomer form4jban — a képletben
R! és R? jelentése 1-4 szénatomos alkilcsoport,

A jelentése oxigénatom, és

W jelentése 14 halogénatommal vagy 1-4 szénato-
mos alkil- vagy halogénezett 1-4 szénatomos alkil-
csoporttal szubsztitudlt piridilcsoport vagy egy
vagy két halogénatommal vagy egy halogénatom-
mal és egy halogénezett 1-4 szénatomos alkilcso-
porttal szubsztitudlt pirimidilcsoport,

és a W csoport gytiritag-szénatomon keresztiil kap-
csolédik az A csoporthoz -,

szildrd vagy folyékony hordozéanyagokkal vagy hi-
gitészerekkel, elénydsen agyagisvénnyal, talkummal,
szilicium-dioxiddal, aromés sz€nhidrogénekkel és/vagy
vizzel, és adott esetben ionos vagy nemionos feliiletak-
tiv anyagokkal, el6nydsen aromis szulfonsavsékkal,
szulfonsavészter-sékkal és/vagy etilén-oxid alkil-feno-
lokkal képezett kondenzitumaival egyiitt. (Elsébbsége:
1986.04. 17.) ‘
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