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KIVONAT

(D) altalanos képleti 4j 1,2,4-oxadiazol-szarmazékok —

a képletben

R! jelentése halogénatom,

R? jelentése halogénatom,

RS jelentése 1—8 szénatomos alkilcsoport, 3—8 szénato-
mos cikloalkilcsoport, fenilcsoport, fenil-(1-4 szén-
atomos)-alkil-csoport vagy halogénatommal vagy
1-4 szénatomos perhalogén-alkil-csoporttal szubsz-
titualt fenoxicsoport,

RS jelentése hidrogénatom vagy 1-8 szénatomos alkil-
csoport —

rovar- és atkakartevok irtisara alkalmazhatok.

A leirds terjedelme 18 oldal (ezen beliil 4 lap dbra)

A taldlmany a fenti vegyiiletek eldallitasara szol-
galo eljarasra, és e vegyiileteket tartalmazo inszekticid
és akaricid készitményekre is vonatkozik.
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A talalmany 4j 1,2,4-oxadiazol-szarmazékokra, az el6-
éllitasukra szolgdlé eljarasokra, és ezen vegyiiletek al-
kalmazasara vonatkozik rovarok és atkak ellen.

Kiilonféle szubsztitualt 1,2,4-oxadiazol-szdrmazékok
ismertek mar, amelyeket parazita protozoonok ellen (EP
7529, EP 8356 szaml szabadalmi leirasok), analgeti-
kumként (GB 1 198 726 szamu szabadalmi leirds) vagy
herbicidként (JP 57 175 177 szam szabadalmi leiras) al-
kalmaznak (lasd még sajat korabbi, de még nem publi-
kalt DE—P 42 32 418 szamii szabadalmi leirasunkat).

Ismertették tovabbd szubsztitualt 1,2,4-oxadiazol-
szarmazékok elGallitasat is, példaul az 5-(4-klor-fenil)-
3-[2-(2,4-diklor-fenil)-etil]-1,2,4-oxadiazol és 5-(2,4-di-
klor-fenil)-3-[2-(2,4-dikl6r-fenil)-etil)-1,2,4-oxadiazol
el6allitasat [J. Heterocycl. Chem., 15(8), 13731378
(1978)]. Nem ismertették azonban e vegyiiletek alkal-
mazasat rovarok és atkak ellen.

A talalmany targyat az (I) altalanos képletd 1
1,2,4-oxadiazol-szarmazékok — a képletben
R! jelentése halogénatom,

R2 jelentése halogénatom,

RS> jelentése 1-8 szénatomos alkilcsoport, 3—8 szénato-
mos cikloalkilcsoport, fenilcsoport, fenil-(1-4 szén-
atomos)-alkil-csoport vagy halogénatommal vagy
1-4 szénatomos perhalogén-alkil-csoporttal szubsz-
titualt fenoxicsoport,

RS jelentése hidrogénatom vagy 1-8 szénatomos alkil-
csoport —

képezik, a 3-[4-(terc-butil)-fenoxi-metil]-5-(2,6-difluor-

fenil)-1,2,4-oxadiazol (DE-P 42 32 418) kivételével.

Az (1) dltaldnos képletli vegyiiletek a szubsztituen-
sek fajtdjatol fiiggben geometriai és/vagy optikai izome-
rek vagy izomer elegyek formajaban allithatok elG.
A taladlméany mind a tiszta izomerekre, mind az izomer
elegyekre vonatkozik.

A taldlmany értelmében az (I) altalinos képleti
1,2,4-oxadiazol-szarmazékokat ugy allitjuk eld, hogy
a) egy (VI) éltalanos képletd vegyiiletet — a képletben
Rl, R2, RS és RS jelentése a fent megadott —
adott esetben egy higitoszer és adott esetben egy reak-
cio-segédanyag jelenlétében ciklizalunk, vagy
b) egy (VII) altalanos képletii vegyiiletet — a képletben
R! és R2 jelentése a fent megadott, és
Z jelentése megfeleld kilépGesoport —
egy (VIII) altalanos képlet vegyilettel — a képletben
R3 és R jelentése a fent megadott —
reagaltatunk higitoszer, és adott esetben reakcio-segéd-
anyag jelenlétében.

Azt talaltuk, hogy az (1) altalanos képletii 1,2,4-oxa-
diazol-szdrmazékok nagyon hatdsosak parazitik ellen.
Ezek a vegyiiletek kiilonGsen nagy aktivitast mutatnak
izeltlabliak ellen. Meglep6 modon a taldlmany szerinti
(I) altalanos képletd {j 1,2,4-oxadiazol-szérmazékok je-
lentdsen jobb hatdst mutatnak rovarok és atkdk ellen,
mint a szerkezetileg hasonlo ismert vegyiiletek.

A taldlmany szerinti vegyiiletek az (1) altalanos kép-
lettel definialhatok.

A fent emlitett vegyiiletekkel kapcsolatban meg-
adott szubsztituensek, illetve tartomanyok koézelebbrdl
az alabbiak :
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R! jelentése elénydsen fluor-, klor-, bromatom;

R? jelentése elényodsen fluor-, klor- vagy bromatom;

R3 jelentése 1-8 szénatomos alkilcsoport, 3—8 szénato-
mos cikloalkilcsoport, fenilcsoport, fenil-(1—-4 szén-
atomos)-alkil-csoport vagy halogénatommal vagy
1-4 szénatomos perhalogén-alkil-csoporttal szubsz-
titudlt fenoxicsoport;

RS jelentése eldnyosen hidrogénatom vagy 1-8 szén-
atomos alkilcsoport.

R1 jelentése kiilondsen elényosen fluor-, kidr-, brom-
atom;

R? jelentése kildéndsen el6nydsen fluor-, klor- vagy
bromatom,;

RS5 jelentése kiilondsen el6nydsen etil-, n-propil-, izo-
propil-, n-butil-, izobutil-, szek-butil-, terc-butil-, n-
pentil-, izoamil-, neopentil-, n-hexil-, izohexil-, 3,3-
dimetil-butil-, n-heptil-, 5-metil-hexil-, 4-metil-he-
xil-, 3-metil-hexil-, 4,4-dimetil-pentil-, n-oktil-, 6-me-
til-heptil-csoport, ciklopropil-, ciklobutil-, ciklopen-
til-, ciklohexil-, cikloheptil- és ciklooktilcsoport, fenil-
csoport, benzilcsoport, halogénatommal vagy tri-
fluor-metil-csoporttal szubsztitualt fenoxicsoport,

R¢ jelentése kiilonosen el6nydsen hidrogénatom vagy
1-6 szénatomos alkilcsoport.

Kiilénosen elonyosek azok az (I-2) altalanos képle-
ti vegyliletek, amelyekben
A jelentése (h), (i), (j), (k), (m) vagy (n) képletd cso-

port,

B jelentése (o) képletli csoport, és

RS jelentése a fent megadott.

Az (1) altalanos képletii vegyiiletek kérébe nem tar-
tozik bele a 3-[4-(terc-butil)-fenoxi-metil]-5-(2,6-di-
fluor-fenil)-1,2,4-oxadiazol.

Amennyiben masként nem definialjuk, az alkilmara-
dékok egyenes vagy eldgazo szénlancuak lehetnek.

A fent definialt csoportokat, az el6nydsként és kiilo-
nosen elonyosként definialtakat is, egymassal tetszés
szerint kombinalhatjuk. Elényosek azok az (1) 4ltalanos
képletl vegyiiletek, amelyekben R!, R2, RS és RS jelenté-
se a fentiekben el6nydsként megadott jelentésekkel bir.

Kiilénosen elényosek azok az (I) altalanos képletd
vegylletek, amelyekben R!, R2, RS és R6 a fentiekben
kiiléndsen elénydsként megadott jelentésekkel bir.

A taldlmany szerinti (I-1) altalanos képletil vegyiile-
tekre példakat az 1—4. tiblazatban ismertetiink.

1. tablazat
(I-1) altalanos képletd vegyiiletek
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1. tablazat (folytatas)

QL0008

2. tablazat
(I-1) altalanos képletd vegyiiletek,
amelyekben A=(m) képleti csoport

3. tablazat
Az 1. tdblazat szerinti vegyiiletek,
amelyekben A =(h) képleti csoport

4. tablazat
Az 1. tdblazat szerinti vegyiiletek,
amelyekben A =(j) képletli csoport

Ha a taldlmany szerinti a) eljarasban (VI) altalanos
képletd kiindulasi anyagként O-(2,6-difluor-benzoil)-
4-(n-heptil)-fenoxi-acetamid-oximot alkalmazunk, az
eljarast az I. reakcidvézlattal szemléltethetjiik.

A taldlmany szerinti a) eljarisban eldnyosen olyan
(VI) altalanos képletii kiindulasi vegyiileteket alkalma-
zunk, amelyekben R1, R2, RS €s R6 jelentése az (1) alta-
lanos képlettel kapcsolatban elénydsként és kiilonosen
elényodsként megadott csoport.

A (V]) altalanos képleth vegyiiletek részben ismer-
tek (US 5037467). Ezeket a vegyiileteket in situ is elal-
lithatjuk (II) altalanos képletii vegyiiletek és a megfe-
lelé (IV) és (V) altalanos képletii karbonsav-szarmazé-
kok reagaltatasaval, de a taldlmény szerinti a) eljaras-
ban izolalt formaban alkalmazzuk ezeket.

A (VI) altalénos képletii vegyiiletek eléallitasara al-
kalmazhato (II) altalanos képletli vegyuletek részben is-
mertek [lasd példaul Cervena és munkatdrsai Collect.
Czech. Chem. Commun., 46(5), 1188—-1198 (1981),
EP 8 356 és EP 7 529 szamu szabadalmi leirasok], illet-
ve az ott ismertetett eljarasokkal elGallithatok.

Ezeket a vegyileteket példaul ugy allithatjuk eld,
hogy egy (IX) altalanos képletii vegyliletet — amelyben
R3 és RS jelentése a fent megadott — hidroxil-aminnal
vagy annak sojaval, példaul hidroxil-amin-hidroklorid-
dal reagéltatunk adott esetben egy bazis, példaul nat-
rium-karbonat jelenlétében, valamely higitészerben, pél-
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daul etanolban, 0 °C és 150 °C kozotti hémérsékleten,
elénydsen 20 °C és 100 °C kozotti hdmérsékleten,

A (IX) éltalanos képletdi vegyiiletek ismertek,
és/vagy egyszeruen elGallithatok ismert eljarasokkal.
A (IX) altalanos képletil vegyiileteket példaul ugy allit-
juk el6, hogy a megfelel§ fenolt bazis, példaul natrium-
karbonat, natrium-hidrid vagy natrium-hidroxid jelenlé-
tében, valamely higitoszerben, példaul acetonban egy
szubsztitualt acetonitrillel, példaul kior-acetonitrillel
reagaltatjuk (lasd az elGallitasi példakat).

A (IV) és (V) dltalanos képletii karbonsav-szarmazé-
kok a szerves kémidban altalanosan ismert vegyiiletek.

A (II) altalanos képletd vegyiileteket a (IV), illetve
(V) altalanos képletii vegyiiletekkel elénydsen egy bazis
jelenlétében reagaltatjuk. Bazisként példaul szokisos
savmegkotdszereket hasznalhatunk. Elényosen alkal-
mazhatunk tercier aminokat, példaul trietil-amint, piri-
dint, diaza-biciklooktant (DABCO), diaza-biciklounde-
ként (DBU), diaza-biciklononént (DBN), Hiinig-bazist
és N,N-dimetil-anilint, tovabba alkaliféldfém-oxidokat,
példaul magnézium- és kalcium-oxidot, ezenkiviil alkali-
fém- és alkalifoldfém-karbonatokat, példaul natrium-kar-
bonatot, kalium-karbonatot és kalcium-karbonétot.

A (II) altalanos képletd vegyiileteket a (IV), illetve
(V) altalanos képletd vegyiiletekkel altalaban higitdszer
Jjelenlétében reagéaltatjuk.

Higitoszerként a fenti vegyiiletekkel szemben inert
oldoészerek johetnek szamitasba. El6nyGsen szénhidro-
géneket, példaul benzint, benzolt, toluolt, xilolt és tetra-
lint, tovabba halogénezett szénhidrogéneket, példaul
metilén-kloridot, kloroformot, szén-tetrakloridot, klor-
benzolt és orto-diklor-benzolt, ezenkiviil ketonokat, pél-
daul acetont vagy metil-izopropil-ketont, tovabba étere-
ket, példaul dietil-étert, tetrahidrofurant és dioxant,
ezenkiviil karbonsav-észtereket, példaul etil-acetatot és
er6sen poldros oldoszereket, példaul dimetil-szulfoxi-
dot és szulfolant alkalmazhatunk. Ha a sav-halogeni-
dek hidrolizissel szembeni stabilitdsa ezt megengedi, a
reagaltatast viz jelenlétében is végezhetjiik.

A (VI) altalanos képleti kiindulasi anyagok el34lli-
tasa soran a (IV), illetve (V) altalanos képleti vegyiile-
teket altaldban tgy alkalmazzuk, hogy a (II) altalanos
képleti vegyiiletet a (IV), illetve (V) éltalanos képleti
vegyiilet ekvimolaris mennyiségével vagy feleslegével,
higitdszer és egy legalabb ekvimolaris mennyiségi ba-
zis jelenlétében —20 °C és 150 °C kozotti hémérsékle-
ten, elonydsen 0 °C és 100 °C k6zotti hGmérsékleten ke-
verjiik, amig a reakcio befejezodik.

A (VI]) éltaldnos képletii vegyiiletek részben maguk
is rendelkeznek izeltlabiak elleni aktivitassal.

A (V]) éltalanos képletd vegyiiletek ciklizalasat el3-
nyosen higitészer alkalmazasa mellett, adott esetben
reakcid-segédanyag jelenlétében hajtjuk végre.

A taladlmény szerinti a) eljaras kivitelezésére higito-
szerként inert szerves oldoszereket alkalmazhatunk.

Példaként emlithetjiikk az aldbbiakat: halogénezett
szénhidrogének, kiilondsen klérozott szénhidrogének,
példaul tetraklor-etilén, tetraklor-etan, diklor-propan,
metilén-klorid, diklér-butan, kloroform, szén-tetraklo-
rid, triklor-etan, triklor-etilén, pentaklor-etan, difluor-
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benzol, 1,2-diklor-etan, klor-benzol, diklor-benzol,
klér-toluol, triklor-benzol; alkoholok, példaul metanol,
etanol, izopropanol, butanol; éterek, példaul etil-propil-
éter, metil-(terc-butil)-éter, n-butil-éter, di(n-butil)-
éter, di(izobutil-éter), di(izoamil-éter), di(izopropil-
éter), anizol, fenetol, ciklohexil-metil-éter, dietil-éter,
etilénglikol-dimetil-éter, tetrahidrofuran, dioxan, di-
klér-dietil-éter; nitrocsoportot tartalmazé szénhidrogé-
nek, példaul nitro-metan, nitro-etan, nitro-benzol, klér-
nitro-benzol, o-nitro-toluol; nitrilek, példaul acetonitril,
butironitril, izobutironitril, benzonitril, m-klér-benzo-
nitril; alifas-, cikloalifas- vagy aromds szénhidrogének,
példaul heptan, hexan, nonan, cimol, 70 °C és 190 °C
kozotti forrasponttal rendelkez8 benzinfrakciok, ciklo-
hexan, metil-ciklohexan, petroléter, ligroin, oktan, ben-
zol, toluol, xilol; észterek, példaul etil-acetat, izobutil-
acetat; amidok, példaul formamid, N-metil-etil-keton,
karbonsavak, példaul ecetsav, propionsav, vajsav.
A fenti olddszerek és higitoszerek elegyei is alkalmaz-
hatok.

Elényosek a karbonsavak, példaul az ecetsav, vagy
az aromas szénhidrogének, példaul a toluol és xilol.

Reakcig-segédanyagként minden megfeleld dehidra-
taloszer alkalmazhatd, példaul diciklohexil-karbodi-
imid (DCC) [lasd példaul F. Eloy, Fortschr. chem.
Forsch. 4, 807 (1965))].

A talalmany szerinti a) eljarast altalaban Ggy hajt-
juk végre, hogy egy (V1) éltalanos képletii vegyiiletet
megfeleld higitoszerben, adott esetben megfeleld reak-
cio-segédanyag jelenlétében melegitiink. A reakcio ide-
je koriilbeliil 1-10 ora. A reakciot +20 °C és +200 °C
kozotti hémérsékleten, elényosen +70 °C és +170 °C
kozotti hdmérsékleten jatszatjuk le. El6nydsen nyomas
alatt dolgozunk, amely a sziikséges reakciéhémér-
sékletre valo melegitésnél a reakcié korilményei ko-
zott beall.

A reakcei6 befejez6dése utan a reakcidelegyet lehiit-
jik, az egész reakcioelegyet beparoljuk, a maradékot
szerves oldoszerben felvessziik, és ismert modon feldol-
gozzuk. A csapadékként kapott termékeket szokasos
modon atkristalyositassal, vakuumdesztillalassal, vagy
oszlopkromatogréfidsan tisztitjuk (l4sd az elGallitasi
példakat).

Abban az esetben, ha az (I) altalanos képleti )
1,2,4-oxadiazol-szarmazékok elBallitasara szolgilo ta-
lalmany szerinti b) eljarasban (VII) altalanos képletii ve-
gyiiletként 3-(klor-metil)-5-(2,6-difluor-fenil)-1,2,4-
oxadiazolt, és (VIII) dltalanos képletit vegyiiletként 4-
[4-(trifluor-metil)-fenoxi]-fenolt alkalmazunk, az elja-
rast a 2. reakcidvazlattal szemléltethetjiik.

A talalmany szerinti b) eljarasban kiindulasi anyag-
ként alkalmazott 3,5-diszubsztitualt 1,2,4-oxadiazolokat
a (VII) altalanos képlettel definialjuk. Ebben a képletben
R! és R? jelentése eldnydsen egy olyan csoport, amelyet
az (I) altalanos képleti vegyiiletekkel kapcsolatban ezek-
re a szubsztituensekre elényosként megneveztiink.

Z jelentése megfeleld kilépScsoport, példaul halogén-
atom, alkil-szulfonil-oxi-csoport, vagy aril-szulfonil-oxi-
csoport, igy példaul kloratom, bromatom, metanszulfo-
nil-oxi-csoport vagy toluolszulfonil-oxi-csoport.

10

15

20

25

30

35

40

45

50

55

60

A kiindulési anyagként alkalmazott (VII) altalanos
képletd vegyiiletek részben ismertek [lasd példaul a
DE-0S 2 406 786 és GB 2 205 101 szamu szabadalmi
leirasokat, tovabba G. Palazzo J. Heterocyclic Chem.
16, 1469 (1979)], illetve az ott ismertetett eljarasokkal
el6allithatok.

A (VII) altalanos képletii vegyiiletek részben ma-
guk is rendelkeznek izeltlabiak elleni aktivitassal.

A (V1) éltalanos képleti vegyiileteket a (VIII) alta-
lanos képletd vegyiiletekkel el6nydsen egy higitoszer
Jelenlétében és egy bazikus reakciot segédanyag jelenlé-
tében jatszatjuk le.

A taldlmany szerinti b) eljarasban higitdszerként
inert szerves oldoszereket alkalmazhatunk, amelyeket
az a) eljarassal kapcsolatban mar kozelebbrl megne-
veztiink.

Bazikus reakci6-segédanyagként megfelelé savmeg-
kotdszereket alkalmazhatunk, igy példdul aminokat, kii-
16n6sen tercier aminokat, valamint alkalifém- és alkali-
foldfém-vegyiileteket.

Az utébbiakra példaként emlithetjik a litium-, nat-
rium-, kalium-, magnézium-, kalcium- és barium-hid-
rideket, -hidroxidokat, -oxidokat és -karbonatokat, to-
vabba a bazikus vegyiileteket, példaul trietil-amint, tri-
benzil-amint, triizopropil-amint, tributil-amint, triben-
zil-amint, triciklohexil-amint, triamil-amint, trihexil-
amint, N,N-dimetil-anilint, N,N-dimetil-toluidint, N,N-
dimetil-p-amino-piridint, N-metil-pirrolidint, N-metil-
piperidint, N-metil-imidazolt, N-metil-pirrolt, N-metil-
morfolint, N-metil-hexametilén-imint, piridint, kino-
lint, a-pikolint, B-pikolint, izokinolint, pirimidint, akri-
dint, N,N,N’ N’-tetrametilén-diamint, N,N,N’,N’-tetra-
etilén-diamint, kinoxalint, N-propil-diizopropil-amint,
N,N’-dimetil-ciklohexil-amint, 2,6-lutidint, 2,4-luti-
dint, trietilén-diamint, diaza-biciklooktant (DABCO),
diaza-biciklononént (DBN) vagy diaza-biciklounde-
cént (DBU).

Elényosen tercier aminokat, példaul trietil-amint,
N-metil-morfolint vagy heteroaromds vegyiileteket, il-
letve kalium- vagy natrium-hidridet vagy -hidroxidot al-
kalmazunk.

A taldlmany szerinti b) eljarast altalaban gy hajt-
juk végre, hogy egy (VII) éltalanos képletii vegyiiletet
a (VIII) altalanos képlet vegyiilet kis feleslegével ele-
gyitjiik adott esetben higitoszer jelenlétében, és egy ba-
zikus reakcié-segédanyag jelenlétében melegitjik.
A reakci6id6 koriilbeliil 5-30 6ra. A reakciot +20 °C
€és +200 °C kozotti hdmérsékleten, elényosen +70 °C
és +170 °C kozotti hémérsékleten jatszatjuk le. E16ny6-
sen nyomds alatt dolgozunk, amely a sziikséges reak-
ciohémérsékletre valo melegitésnél a reakcio korilmé-
nyei kozott beall.

A reakci6 befejez6dése utan a reakcicelegyet lehiit-
jiik, az egész reakcidelegyet szlirjiik, és vakuumban be-
paroljuk, a visszamaradé nyersterméket ismert modon
feldolgozzuk. A kicsapddott terméket szok4sos médon
atkristalyositassal, vagy elénydsen oszlopkromatogra-
fidsan tisztitjuk (lasd elballitasi példakat).

A taldlmény szerinti hatéanyagokat kartevdk, el6-
nyosen izeltlabuak, killondsen rovarok és pokok ellen
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alkalmazhatjuk, amelyek a mezGgazdasagban, erdészet-
ben, a készlet- és anyagvédelemben, valamint az egész-
ségiigyi szektorban fordulnak el6. A taldlmany szerinti
vegytiletek mind a normaélisan érzékeny, mind a rezisz-
tens fajok ellen hatdsosak, és barmely fejlédési sta-
diumban lév6 kartevd ellen alkalmazhatok. A fent emli-
tett kartevGk kozé tartoznak az alabbiak :

az Isopoda rendbdl példaul az Oniscus asellus,
Armadillidium vulgare, Porcellio scaber;

a Diplopoda rendbél példaul a Blaniulus guttulatus;

a Chilopoda rendbdl példdul a Geophilus carpo-
phagus, Scutigera spec.;

a Symphyla rendb6l példaul a Scutigerella imma-
culata;

a Thysanura rendbd] példaul a Lepisma saccharina;

a Collembola rendbdl példaul az Onychiurus
armatus;

az Orthoptera rendb6! példaul a Blatta orientalis,
Periplaneta americana, Leucophaea maderae, Blattella
germanica, Acheta domesticus, Gryllotalpa spp., Lo-
custa migratoria migratorioides, Melanoplus differen-
tialis, Schistocerca gregaria;

a Dermaptera rendb6l példaul a Forficula auri-
cularia;

az Isoptera rendbdl példaul a Reticulitermes spp.;

az Anoplura rendb6l példaul a Phylloxera vastatrix,
Pemphigus spp., Pediculus humanus corporis, Haema-
topinus spp., Linognathus spp.;

a Mallophaga rendbdl példaul a Trichodectes spp.,
Damalinea spp.;

a Thysanoptera rendbGl példaul a Hercinothrips
femoralis, Thrips tabaci;

a Heteroptera rendbdl példaul az Eurygaster spp.,
Dysdercus intermedius, Piesma quadrata, Cimex
lectularius, Rhodnius prolixus, Triatoma spp.;

a Homoptera rendbdl példaul az Aleurodes
brassicae, Bemisia tabaci, Trialeurodes vaporariorum,
Aphis gossypii, Brevicoryne brassicae, Cryptomyzus
ribis, Aphis fabae, Doralis pomi, Eriosoma lanigerum,
Hyalopterus arundinis, Macrosiphum avenae, Myzus
spp., Phorodon humuli, Rhopalosiphum padi, Empoasca
spp., Euscelis bilobatus, Nephotettix cincticeps, Leca-
nium corni, Saissetia oleae, Laodelphax striatellus, Nila-
parvata lugens, Aonidiella aurantii, Aspidiotus hederae,
Pseudococcus spp., Psylla spp.;

a Lepidoptera rendbdl példaul a Pectinophora
gossypiella, Bupalus piniarius, Cheimatobia brumata,
Lithocolletis blancardella, Hyponomeuta padella, Plu-
tella maculipennis, Malacosoma neustria, Euproctis
chrysorrhoea, Lymantria spp., Bucculatrix thurberiella,
Phyllocnistis citrella, Agrotis spp., Euxoa spp., Feltia
spp., Earias insulana, Heliothis spp., Spodoptera exi-
gua, Mamestra brassicae, Panolis flammea, Prodenia
litura, Spodoptera spp., Trichoplusia ni, Carpocapsa
pomonella, Pieris spp., Chilo spp., Pyrausta nubilalis,
Ephestia kuehniella, Galleria mellonella, Tineola
bisselliella, Tinea pellionella, Hofmannophila pseudo-
spretella, Cacoecia podana, Capua reticulana, Choristo-
neura fumiferana, Clysia ambiguella, Homona magna-
nima, Tortrix viridana;
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a Coleoptera rendb6l példaul az Anobium punc-
tatum, Rhizopertha dominica, Acanthoscelides obtectus,
Bruchidius obtectus, Hylotrupes bajulus, Agelastica
alni, Leptinotarsa decemlineata, Phaedon cochleariae,
Diabrotica spp., Psylliodes chrysocephala, Epilachna va-
rivestis, Atomaria spp., Oryzaephilus surinamensis,
Anthonomus spp., Sitophilus spp., Otiorrthynchus
suicatus, Cosmopolites sordidus, Ceuthorrhynchus assi-
milis, Hypera postica, Dermestes spp., Trogoderma
spp., Anthrenus spp., Attagenus spp., Lyctus spp., Meli-
gethes aeneus, Ptinus spp., Niptus hololeucus, Gibbium
psylloides, Tribolium spp., Tenebrio molitor, Agriotes
spp., Conoderus spp., Melolontha melolontha, Amphi-
mallon solstitialis, Costelytra zealandica;

a Hymenoptera rendbél példaul a Diprion spp., Hol-
plocampa spp., Lasius spp., Monomorium pharaonis,
Vespa spp.;

a Diptera rendbdl példaul az Aedes spp., Anopheles
spp., Culex spp., Drosophila melanogaster, Musca spp.,
Fannia spp., Calliphora erythrocephala, Lucilia spp.,
Chrysomyia spp., Cuterebra spp., Gastrophilus spp.,
Hyppobosca spp., Stomoxys spp., Oestrus spp., Hypo-
derma spp., Tabanus spp., Tannia spp., Bibio hortu-
lanus, Oscinella frit, Phorbia spp., Pegomyia hyo-
scyami, Ceratitis capitata, Dacus oleae, Tipula paludosa;

a Siphonaptera rendb6l példaul a Xenopsylla
cheopis, Ceratophyllus spp.;

az Arachnida rendbdl példdul a Scorpio maurus,
Latrodectus mactans;

az Acarina rendbGl példaul az Acarus siro, Argas
spp., Omithodoros spp., Dermanyssus gallinae, Erio-
phyes ribis, Phyllocoptruta oleivora, Boophilus spp.,
Rhipicephalus spp., Amblyomma spp., Hyalomma
spp., Ixodes spp., Psoroptes spp., Chorioptes spp.,
Sarcoptes spp., Tarsonemus spp., Bryobia praetiosa,
Panonychus spp., Tetranychus spp.

A taldlmany szerinti hatéanyagokat szok4sos készit-
ményekké alakithatjuk, ilyenek példdul az oldatok,
emulziok, permetezGporok, szuszpenziok, porok, poro-
z0szerek, kendcsok, oldhatd porok, granulitumok,
szuszpenzids-emulzids koncentratumok, hatéanyaggal
impregnalt természetes- és szintetikus anyagok, vala-
mint polimer anyagok, vagy vetémagvak kiilsé burka-
ba zart finomkapszulak, tovabba az égétoltetes készit-
mények, mint példaul a fiistdlépatronok, -dobozok,
-spiralok stb., valamint az ULV-hideg- és melegkod-ké-
szitmények.

Ezeket a készitményeket ismert modon allithatjuk
eld, példaul oly modon, hogy a hatéanyagot vivéanyag-
gal, tehat cseppfolyds olddszerrel és/vagy szilard hordo-
zéanyaggal Osszekeverjiik, adott esetben feliiletaktiv
szerek, tehat emulgedloszer és/vagy diszpergaloszer
és/vagy habképzd szer alkalmazisa mellett.

Abban az esetben, ha vivBanyagként vizet alkalma-
zunk, tarsoldoszerként szerves olddszereket is alkalmaz-
hatunk. Folyékony oldoszerként f6leg a kivetkez6k jon-
nek szdmitisba: aromésok, példaul xilol, toluol vagy
alkil-naftalin, kl6rozott aromds vagy klorozott alifas
szénhidrogének, példaul klor-benzol, klér-etilén vagy
metilén-klorid, alifas szénhidrogének, mint a ciklohexan
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vagy a paraffin, példul asvanyolaj-frakciok, dsvanyi-
vagy novényi olajok, alkoholok, példaul butanol vagy
glikol, valamint ezek éterei és észterei, ketonok, példaul
aceton, metil-etil-keton, metil-izobutil-keton vagy
ciklohexanon; er6sen polaros oldoszerek, példaul
dimetil-formamid és dimetil-szulfoxid, tovabba a viz;
cseppfolydsitott gaz halmazallapoti vivBanyagok vagy
hordozéanyagok alatt olyan folyadékokat értiink, ame-
lyek normal hémérsékleten és normal nyomdason gaz hal-
mazéllapotak, ilyenek példaul az aeroszol-hajtogazok,
mint példéul a halogénezett szénhidrogének, valamint a
butan, propan, nitrogén és szén-dioxid; szilard hordozé-
anyagként szamitasba jonnek példaul az ammoénium-
sok és a természetes kozetlisztek, példaul a kaolin, agya-
gok, talkum, kréta, kvarc, attapulgit, montmorillonit
vagy diatomafoldek, és a szintetikus k8zetlisztek, pél-
ddul a nagy diszperzitasi kovasav, az aluminium-oxid
és a szilikatok; szilard hordozdanyagként granulatumok-
hoz szamitasba jénnek példaul az 6rolt és frakcionalt ter-
mészetes kézetek, példaul a kalcit, marvany, horzsaké,
szepiolit, dolomit, valamint a szervetlen vagy szerves
lisztekbdl készilt szintetikus granulitumok, tovibba a
szerves anyagokbol, mint példaul falisztb6l, kokuszhéj-
bol, kukoricacsutkdbdl vagy dohényszarbol késziilt gra-
nulatumok; emulgeédloszerként és/vagy habképzd szer-
ként hasznalhatunk példaul nemionos vagy anionos
emulgealoszereket, példaul poli(oxi-etilén)-zsirsav-
észtereket, poli(oxi-etilén)-zsiralkohol-étereket, példaul
alkil-aril-poliglikol-étert, alkil-szulfonatot, alkil-szulfa-
tot, aril-szulfonatot, valamint fehérje hidrolizdtumot;
diszpergéloszerként szamitasba jon példaul a lignin-szul-
fitszennyliig és a metil-celluloz.

A készitmények ragasztoszereket, példaul karboxi-
metil-cellulozt, természetes és szintetikus, poritott,
szemcsés vagy latex formaji polimereket, példaul gumi-
ardbikumot, poli(vinil-alkohol)-t, poli(vinil-acetat)-ot,
valamint természetes foszfolipideket, példaul kefalint
és lecitint és szintetikus foszfolipideket is tartalmazhat-
nak. Tovébbi adalékként asvanyi- vagy ndvényi olajo-
kat is hasznalhatunk.

Alkalmazhatunk tovabba szinezB8anyagokat, pél-
daul szervetlen pigmenteket, igy példaul vas-oxidot,
titdn-oxidot, ferrocidnkéket; és szerves szinezékeket,
példaul alizarin-, azo- és fém-ftalocianin-szinezékeket,
valamint nyomnyi mennyiségben sziikkséges tipanya-
gokat, példaul vas-, mangan-, bor-, réz-, kobalt-, molib-
dén- és cinksokat is.

A készitmények altalaban 0,1-95 tomeg%, elényo-
sen 0,5-90 tdmeg% hatéanyagot tartalmaznak.

A talalmany szerinti hatdanyagok az azonnali alkal-
mazasra szant készitményekben, valamint a készitmé-
nyekbdl eldallitott alkalmazési formékban egyéb hato-
anyagokkal, példaul inszekticidekkel, csalogatoszerek-
kel, sterilizdloszerekkel, akaricidekkel, nematocidek-
kel, fungicidekkel, novekedésszabalyozé anyagokkal
vagy herbicidekkel alkotott elegyeik formajaban is le-
hetnek. Az inszekticidek kozé tartoznak példaul a fosz-
forsav-észterek, karbamatok, karbonsav-észterek, kloro-
zott szénhidrogének, fenil-karbamidok, mikroorganiz-
musok altal termelt anyagok.
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Kozelebbrdl az alabbi vegyiileteket emlithetjiik :
akrinatrin, alfametrin, betaciflutrin, bifentrin, brofen-
prox, cisz-rezmetrin, klocitrin, cikloprotrin, ciflutrin, ci-
halotrin, cipermetrin, deltametrin, eszfenvalerat, eto-
fenprox, fenpropatrin, fenvalerat, flucitrinat, fluvalinat,
lambda-cihalotrin, permetrin, pirezmetrin, piretrum, szi-
lafluofen, tralometrin, zetametrin,
alanikarb, bendiokarb, benfurakarb, bufenkarb, butokar-
boxim, karbaril, kartap, etiofenkarb, fenobukarb, fe-
noxikarb, izoprokarb, metiokarb, metomil, metolkarb,
oxamil, pirimikarb, promekarb, propoxur, terbam,
tiodikarb, tiofanox, trimetakarb, XMC, xilolkarb,
acefat, azinfosz A, azinfosz M, bromofosz A, kadu-
szafosz, karbofenotion, klorfenvinfosz, klérmefosz,
klorpirifosz, klorpirifosz M, cianofosz, demeton M, de-
meton-S-metil, demeton S, diazinon, diklérfosz, di-
klifosz, diklorfention, dikrotofosz, dimetoat, dimetil-
vinfosz, dioxation, diszulfoton, edifenfosz, etion,
etrimfosz, fenitrotion, fention, fonofosz, formotion,
heptenofosz, iprobenfosz, iszazofosz, izoxation, forat,
malation, mekarbam, mervinfosz, mezulfenfosz, me-
takrifosz, metamidofosz, naled, ometoat, oxidemeton
M, oxideprofosz, paration A, paration M, fentoat,
forat, foszalon, foszmet, foszfamdon, foxim, pirimi-
fosz A, pirimifosz M, propafosz, protiofosz, protoat,
piraklofosz, piridafention, kvinalfosz, szalition, sze-
bufosz, szulfotep, szulprofosz, tetrakloérvinfosz, teme-
fosz, tiometon, tionazin, triklorfon, triazofosz, vami-
dotion,
buprofezin, klorfluazuron, diflubenzuron, flucikloxu-
ron, flufenoxuron, hexaflumuron, piriproxifen, tebufe-
nozid, teflubenzuron, triflumuron,
imidakloprid, nitenpirdm, N-[(6-kl6r-3-piridil)-metil]-
N’-ciano-N-metil-etdnimid-amid (NI-25),
abamektin, amitrazin, avermektin, azadiraktin, benszul-
tap, bacillus thuringiensis, ciromazin, diafentiuron,
emamektin, fenpirad, fipronil, flufenprox, lufenuron,
metaldehid, milbemektin, pimetrozin, tebufenpirad, tria-
zuron, aldikarb, karbofuran, karboszulfin, kloretoxi-
fosz, kloetokarb, etofrofosz, fenimifosz, fipronil, fosz-
tiazat, furatiokarb, HCH, izofenfosz, monokrotofosz, te-
bupirimfosz, teflutrin, terbufosz, tiafenox,
azociklotin, butilpiridaben, klofentezin, cihexatin,
diafentiuron, dietion, fenazakvin, fenbutatin-oxid, fe-
notiokarb, fenpiroximat, fluazinam, fluazuron, fluciklo-
xuron, flufenoxuron, fubfenprox, hexitiazox, ivemek-
tin, metidation, monokrotofosz, moxidektin, naled, pro-
fenofosz, piraklofosz, piridaben, pirimidifen, tebufen-
pirad, turingienzin, triaratén, valamint 4-brém-2-(4-
kl6r-fenil)-1-(etoxi-metil)-5-(trifluor-metil)-1H-pirrol-
3-karbonitril (AC 303630).

A taldlmény szerinti hatéanyagok tovabba szokasos
készitményeikben, valamint az azokbél eléallitott alkal-
mazasi formékban szinergista anyagokkal kombinacio-
ban is el6fordulhatnak. Szinergista anyagok azok a ve-
gyiiletek, amelyek a hatdanyag hatdsét novelik anélkiil,
hogy a hozzéadott szinergista anyagnak énmaganak ha-
tasosnak kellene lennie.

A szokasos készitményekbd] elballitott felhasznala-
si formak hatéanyagtartalma tag hatarok kozott véltoz-
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hat. A felhasznalasi formék hatéanyag-koncentricidja
0,0000001 és 95 tomeg%, elénydsen 0,0001 és 1 t5-
meg% kozott lehet.

Az alkalmazas az alkalmazasi formahoz ill6 szoka-

daul a nyakorvek, a fiilbe vagy farokra helyezett bélye-
gek, végtagpantok, kantarok, jelolGeszk6zok stb.

A talédlmany szerinti vegyiiletek el§allitisat az alab-
bi példakkal szemléltetjiik.

sos modon torténhet. 5

A talédlmany szerinti hatdanyagok nemcsak a no- I-1. példa
vény-, higiénids- és magtari kartevGk ellen hatdsosak, 3-[4-(n-Heptil)-fenoxi-metil]-5-(2,6-difluor-fenil)-
hanem az éllatgyogyaszat teriiletén az éllatok parazitai 1,2,4-oxadiazol [(1) képletii vegyiilet]
(ektoparazitak és endoparazitak) ellen is, amilyenek pél- 6,0 g (0,015 mol) O-(2,6-difluor-benzoil)-4-(n-
daul a valddi kullancsok, 6vantagok, riihatkdk, futéat- 10 heptil)-fenoxi-acetamid-oximot 10 ml jégecetben koriil-
kak, legyek, (sziir6 és nyald), parazita légylarvak, han- beliil 1 6ran keresztiil melegitve teljesen ciklizalunk.
gyak, szértetvek, tolltetvek, bolhik és endoparazita mé- Ezutén az egész reakcioelegyet vakuumban beparoljuk,
don €16 férgek. A taldlmany szerinti vegyiiletek kiiléno- etil-acetatban felvessziik, vizzel mossuk, és a szerves fa-
sen er8s hatdst mutatnak kullancsok, példaul Boophilus zist vizmentes natrium-szulfat felett szaritjuk. Végiil az
microplus ellen. 15 oldoszert vakuumban ledesztillaljuk, és a visszamarado

A talalmény szerinti (I) altalanos képletii hatdanya- nyersterméket szilikagélen (Kieselgel Merck, szemcse-
gok izeltlabuak ellen is alkalmazhatok, amelyek a me- méret: 0,040-0,063 mm) oszlopkromatografaljuk, az
20gazdasagi haszonallatokat, példaul szarvasmarhat, ju- eludlast ciklohexan/etil-acetat=6/1 eleggyel végezziik.
hot, kecskét, lovat, sertést, szamarat, tevét, bivalyt, nyu- 1,8 g cim szerinti vegyiiletet kapunk olaj formaja-
lat, csirkét, pulykat, kacsat, libat, méhet, ezenkiviil aha- 20 ban, a hozam 31,1%.
zidllatokat, példaul a kutyat, macskat, diszmadarat, disz- 'H-NMR (400 MHz, CDCl;, 8) ppm: 0,67—1,54 (3m,
halat, valamint az Ggynevezett kisérleti allatokat, pél- I5H, -C;H5); 5,28 (s, 2H, -O-CH,-);
daul horcsogot, tengerimalacot, patkanyt és egeret karo- 6,96—7,59 (4m, TH, aromas —H).
sitjak. A fenti izeltlabuak elleni hatis kdvetkeztében a
pusztulas és a teljesitmény-csokkenés (a his-, tej-, 25 I-2. példa
gyapjl-, bor-, tojas- vagy mézhozamban stb.) mérsékls- 3-{4-[4-(Trifluor-metil)-fenoxi]-fenoxi-metil }-5-
dik, ezért a taldlmany szerinti hatdanyagok alkalmazi- (2,6-difluor-fenil)-1,2,4-oxadiazol [(2) képletii ve-
saval gazdasdgosabb és egyszeriibb éllattartas valik le- gyiilet]
hetévé. 7,0 g (0,028 mol) 4-(4-(trifluor-metil)-fenoxi]-

A taldlmény szerinti hatéanyagokat az éllatgyo- 30 fenolt 100 ml acetonitrilben 7,7 g (0,056 mol) kalium-
gyaszatban szok&sos modon alkalmazhatjuk, enteralis karbonéttal és 6,5 g (0,028 mol) 3-(klor-metil)-5-(2,6-
adagolassal, példaul tablettdk, kapszuldk, italok, allat- difluor-fenil)-1,2,4-oxadiazollal elegyitiink, és keverés
gyogyészati készitmények, granuldtumok, kendcsok, kozben visszafolyatd hiit6 alatt koriilbeliil 12 6ran ke-
boluszok formdjaban, taplalékba keverve, vagy kipok resztil forraljuk. Ezutan a kicsapddott kalium-kloridot
forméjaban, vagy parenteralis adagoldssal, példaul in- 35 elvalasztjuk, és a reakcidelegyet vakuumban bepérol-
jekcidk (intramuszkularis, szubkutén, intravénas, intra- juk. A visszamarad6 nyersterméket izopropanolbol at-
peritonedlis stb.), implantatumok forméjaban; nazalis kristalyosithatjuk.
alkalmazassal, intradermalisan, példdul bemeritd- vagy 6,6 g cim szerinti vegyiiletet kapunk, a hozam
fiirdet8szerek, permetek, radntéses készitmények 52,3%, olvadaspont: 83—84 °C.
(pour-on vagy spot-on készitmények), lemosdszerek, 40 A fentiekkel analég médon eljarva éllithatjuk el6 az
porozoszerek formajaban, valamint hatéanyagot tartal- 5. tablézatban felsorolt (I-1) altaldnos képleti vegyiile-
maz6 formézott testek segitségével, mint amilyenek pél- teket is.

5. tablazat

(I-1) altalanos képleti vegyiiletek

&L

Példa szama A Fizikai 4llandok
F
13 C( /Q/% Olvadaspont: 46-48 °C
Cl
: oY

Olvadaspont: 46—47 °C
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5. tablazat (folytatas)

3
Példa szama A ‘@R Fizikai allandok
.R‘
¢ CH,-n
s | o)
ct
F
C(CHy),
16 /@’ Ola®
a
F
o
CC Jen !
cl CF,

£
1-8 Q— Olvadaspont: 122 °C

F

e
1-9 Q- "'@“”ﬁ“@ Olvadaspont: 44-45 °C

F

F He
1-10 Q—~ _O_cw Olaj®

F

1) Osszegképlet: Cy,H,,CIFN,0, (402,8)

LC-MS (m/z): 403 (M+H, 100)

Retencios 1d6/LC-MS (Rt): 9,27 perc (oszlop:
Kromasil C18-3,5 (75x3,1)

IH-NMR (400 MHz, CDCl;) ppm: 0,68, 1,29,
1,43-1,57 (15H, Ar-(CH,)s—CH,), 5,30 (s, 2H,
~OCH,~), 6,98 (m, 2H, Ar—H), 7,17-7,55 (m, 5H,
2xAr-H)

Osszegképlet: C,oH,sCIFN,0, (360,8)

LC-MS (m/z): 361 (M+H, 100)

Retencios id6/LC-MS (Rt): 8,33 perc (oszlop:
Kromasil C18-3,5 (75x3,1)

IH-NMR (400 MHz, CDCl;) ppm: 1,30 (9H,
Ar—C(CHy)s), 5,30 (s, 2H, —-OCH,;-), 6,99 (m, 2H,
Ar-H), 7,16-7,54 (m, 5H, 2x Ar—H)
Osszegképlet: C,,H,;CIF,N,0; (464,8)

LC-MS (m/z): 465 (M+H, 100)

Retencios id6/LC-MS (Rt): 8,48 perc (oszlop:
Kromasil C18-3,5 (75x3,1)

'H-NMR (400 MHz, CDCL;) ppm: 5,33 (s, 2H,
—0OCH,-), 6,98-7,56 (5m, 11H, 3 x Ar—H)
Osszegképlet: CyoH,0F,N,0; (358,3)

GC-MS (m/z): 358 (M+, 20)

'H-NMR (300 MHz, CDCl;) ppm: 1,45 (9H,
Ar-C(CH,)3), 2,45 (s, 3H, Ar-CH,), 5,14 (s, 2H,
~OCH,-), 7,1-7,25 (m, 5H, Ar-H), 7,55-7,61
(m, 1H, Ar—H)

2)

3)

4)
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HPLC (0,1% H;PO,/CH,CN): 15,67 perc; logP:
5,08
UV (A/max): 242 nm

Kiindulasi anyagok eléallitisa

1I-1. példa

4-(n-Heptil)-fenoxi-acetamid-oxim [(3) képletii ve-

gyiilet]

30,6 g (0,13 mol) 4-(n-heptil)-fenoxi-acetonitrilt,
18,1 g (0,26 mmol) hidroxil-amin-hidrokloridot és
27,6 g (0,26 mol) natrium-kabonatot 100 ml etanolban
és 200 ml vizben, keverés kozben koriilbeliil 24 6ran
keresztiil visszafolyaté hiitd alatt forralunk, amig a
reakci6 teljesen lejatszodik. Ezutin a teljes reakcio-
elegyet vizzel higitjuk, és metilén-kloriddal extra-
héljuk.

34,3 g cim szerinti vegyiiletet kapunk, a hozam
99,8%.

'H-NMR (400 MHz, CDCl;, 8) ppm: 0,67-1,53
(3m, 15H, -C;H;5); 4,54 (s, 2H, —-O-CH,-);
4,93 (széles s, 2H, —NH,); 6,75-7,25 (4d, 4H, aro-
mas —H).

A fentiekkel analég modon eljarva allithatjuk el a
6. tablazatban ismertetett (II) dltalanos képletii vegyiile-
teket is.
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6. tablazat
(II) altalanos képletii vegyiiletek

Példa szama —@R Fizikai allandok
R

-2 4,36 (s, 2H, -O-CH,-) »
) 5,57 (br. s, 2H, —~NH,)

I ° 4,56 (s, 2H, ~O~CH,-) »
-3 4,98 (br. s, 2H, ~NH,)
CF,

14 C(CHy, 4,53 (s, 2H, ~O—CH,-) ¥
4,96 (br. s, 2H; —NH,)

» IH-NMR (400 MHz, CDCl,, 5) ppm-ben;
% IH-NMR (400 MHz, DMSO-d,, 8) ppm-ben.

VI-1. példa
0-(2,6-Difluor-benzoil)-4-(n-heptil)-fenoxi-
acetamid-oxim [(4) képletii vegyiilet]

10,0 g (0,038 mol) 4-(n-heptil)-fenoxi-acetamid-
oxim, 10 ml piridin és 100 ml kloroform elegyéhez
0-5 °C-on, cseppenként 7,4 g (0,042 mol) 2,6-difluor-
benzoil-kloridot adunk. A reakcibelegyet szobahGmér-
sékleten koriilbeliil 12 éran keresztiil keverjiik, majd le-

szlirjiik, és vadkuumban beparoljuk. A maradékhoz vizet
adunk, és a csapadék formajaban kivalt szilard anyagot
25 lesziirjiik.
Diizopropil-éterbdl végzett atkristalyositds utin
7,0 g cim szerinti vegyiiletet kapunk, a hozam 46,9%,
olvadaspont: 99-100 °C.
A fentiek szerint eljarva allithatjuk el6 a 7. tiblazat-
30 ban ismertetett (VI) altaldnos képletd vegyiileteket is.

7. tablazat
(V1) altalanos képletii vegyiiletek
Rl
3
~
Példa szima | Fizikai allandok
=Y R‘
R’
F
CHysn
VI-2 Olvadaspont: 84-86 °C
cl
F
VI-3 M Olvadispont: 140141 °C
F
ct
V-4 C( /Q/% Olvadaspont: 139—140 °C
c
F
X oY
Ci

\O
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7. tablazat (folytatas)

R'
S
Példa szama 1 ~ _—@ Fizikai allandok
PAS R®
R’
F
cleHy,
VI-6 /©/ Olvadispont: 89-90 °C
F
F
cc
V1.7 ©\/ /@’ e Olvadaspont: 94-96 °C
ct
Cl
clemy,
VI-8 /(j Olvadéspont: 143 °C
a
F
o
V1.9 /@f Q Olvadispont: 122124 °C
F CF,
1 (]
VI-10 @\/ /Ej @ Olaj
CF,
a

(VII) altalinos képletii vegyiiletek elddllitdsa

VII-1. példa
3-(Klor-metil)-5-(2,6-difluor-fenil)-1,2,4-oxadiazol
[(5) képletii vegyrilet]

8,0 g (0,03 mol) O-(2,6-difluor-benzoil)-klor-
acetamid-oximot 16 ml jégecetben melegitéssel koriilbe-
lil 2,5 6ra alatt teljesen ciklizdlunk. Ezutan az egész
reakcidelegyet vakuumban bepdroljuk, koriilbeliil
400 ml vizzel elkeverjiik, végiil metilén-kloriddal extra-
haljuk. A szerves fazist vizmentes natrium-szulfat felett
szaritjuk, és az oldoszert vikuumban ledesztillaljuk.
A visszamaradd nyersterméket szilikagélen (Kieselgel
60-Merck, szemcseméret: 0,040-0,063 mm) oszlop-
kromatografiasan tisztitjuk, az eluélast toluol/meta-
nol=9/1 eleggyel végezziik.

3,4 g cim szerinti vegyiiletet kapunk, a hozam
49,1%, olvadaspont: 33—-34 °C.

0-(2,6-Difluor-benzoil)-klor-acetamid-oxim [(6)
képletii vegyiilet)

21,4 g (0,2 mol) klor-acetamid-oxim, 19,4 g
(0,2 mol) trietil-amin és 100 ml 1,4-dioxéan elegyéhez
hiités kozben, cseppenként 34,6 g (0,2 mol) 2,6-difluor-
benzoil-kloridot adunk. A reakcidelegyet koriilbeliil
2 6ran keresztiil szobah6mérsékleten tovabb keverjiik,

40

45

50

55

60

10

majd 400 ml vizbe Ontjiik, és a kivalt szilard anyagot le-
szivatjuk.

Metanolbdl végzett atkristalyositds utan 15,3 g cim
szerinti vegytiletet kapunk, a hozam: 32,4%, olvadas-
pont: 100-101 °C.

Analég modon eljarva allitjuk el O-(2,6-diklor-
benzoil)-klor-acetamid-oximot is, olvadaspont:
133-134 °C.

IX-1. példa
4-[4-(Trifluor-metil)-fenoxi]-fenoxi-acetonitril [(7)
képletii vegyiilet]

18,8 g (0,074 mol) 4-[4-(trifluor-metil)-fenoxi]-
fenol és 10,2 g (0,074 mol) kalium-karbonat 100 ml ace-
tonnal késziilt elegyéhez részletekben 5,0 g (0,067 mol)
klor-acetonitrilt adunk, és a reakcidelegyet visszafo-
lyato hiitd alatt forralva 6 6ran keresztiil keverjik. Az
elegyet lehiitjiik, majd vizbe ontjiik, és dietil-éterrel
extrahaljuk. A szerves fazist elvalasztjuk, vizmentes
magnézium-szulfat felett szaritjuk, és vakuumban bepa-
roljuk.

18,8 g cim szerinti vegyiiletet kapunk, a hozam
86,6%.

A fentiek szerint eljarva allitjuk el6 a 8. tdblazatban
ismertetett (1X) altalanos képletli vegyiileteket is.
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8. tablazat
(IX) altalanos képletd vegyiiletek

. S
Példa szama ~—@R Fizikai allandok

R‘
MeMe

IX-2 /ED/.(Me 4,73 (s. 2H, ~O-CH,-)®
CH,s

X3 /@’ 4,73 (s, 2H, ~O-CH,-)»

Pt M 4,71 (s, 2H, ~O-CH,~)

a) 'TH-NMR (400 MHz, CDCl,, 8) ppm-ben.

A) példa

Tetranychus-teszt (OP-rezisztens/kezelés permete-

zéssel)

Oldoészer: 3 tomegrész dimetil-formamid

Emulgeator: 1 tdmegrész alkil-aril-poliglikol-éter

Alkalmas hatéanyag-készitmény elGallitdsa célja-
bol 1 témegrész hatdanyagot a megadott mennyiségi ol-
dészerrel és megadott mennyiségli emulgedtorral dssze-
keveriink, és a koncentratumot vizzel a kivant koncent-
racidra higitjuk.

Babngvényeket (Phaseolus vulgaris), amelyek erd-
sen fertdzottek a kozonséges fondatka (Tetranychus ur-
ticae) minden fejlédési fokozataval, a kivant koncentra-
c16ju hatéanyag-készitménnyel bepermeteziink.

Megadott 1d6 utin meghatarozzuk a pusztulas fo-
kat, amelyet %-ban adunk meg. A 100% azt jelenti,
hogy az Osszes fondatka elpusztult; a 0% azt jelenti,
hogy egyetlen fon6atka sem pusztult el.

Ebben a tesztben példaul az I-1, I-2, I-4, I-5, I-7, I-
8, 1-9, I-10, VI-6, VI-7, VI-9 és VI-10 elGallitasi példak
vegylilete, példaul 0,1% hatbanyag-koncentracioban ha-
tasosnak bizonyultak, 7 nap utan legalabb 95%-os pusz-
tulast okozva.

B) példa
Phaedon-larva teszt
Oldészer: 7 tomegrész dimetil-formamid

Emulgedtor: 1 tdmegrész alkil-aril-poliglikol-éter

Alkalmas hatéanyag-készitmény elGallitdsa célja-
bol 1 tdmegrész hatéanyagot a megadott mennyiségi ol-
dészerrel és megadott mennyiségii emulgeatorral dssze-
keveriink, és a koncentratumot vizzel a kivant koncent-
raciodra higitjuk.

Kaposztaleveleket (Brassica oleracea) a hatbanya-
got kivant koncentraciéban tartalmazd készitménybe
torténd bemartassal kezeliink, és a levelekre még nedve-
sen torma-levélbogar larvakat helyeziink.

Megadott id6 utin meghatarozzuk a pusztulds fo-
kat, amelyet szazalékban adunk meg. A 100% azt jelen-
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ti, hogy minden larva elpusztult, a 0% azt jelenti, hogy
egyetlen larva sem pusztult el.

Ebben a tesztben példaul az I-6 elGallitasi példa sze-
rinti vegyiilet példaul 0,1% hat6anyag-koncentraciéban
7 nap utdn 100%-o0s pusztulast okozott.

C) példa
Panonychus-teszt
Oldoszer: 3 tomegrész dimetil-formamid

Emulgeétor: 1 tomegrész alkil-aril-poliglikol-éter

Alkalmas hatéanyag-készitmény elGallitasa céljabol
1 tdmegrész hatéanyagot a megadott mennyiségi oldé-
szerrel és megadott mennyiségli emulgeatorral dsszekeve-
riink, és a koncentratumot vizzel a kivant koncentriciéra
higitjuk.

Kériilbeliil 30 cm magas szilvafacskat (Prunus do-
mestica), amely erésen fert8zott a gyiimolcsfa fonbatka
(Panonychus ulmi) minden fejl3dési fokozataval, a ki-
vant koncentracioji hatanyag-készitménnyel beperme-
teziink.

Megadott id6 utin meghatirozzuk a pusztulds fo-
kat, amelyet szazalékban adunk meg. 100% azt jelenti,
hogy az Osszes fondatka elpusztult, a 0% azt jelenti,
hogy egyetlen fonoatka sem pusztult el.

Ebben a tesztben példaul az I-1, I-2, I-4 és I-5 eldalli-
tasi példék vegyiiletei példaul 0,02% hatdanyag-koncent-
racidban 7 nap utén legalabb 95%-os pusztulast okoztak.

D) példa
Hazilégy-teszt (Musca domestica)
Kisérleti allat: kifejlett musca domestica, Reichs-
wald torzs (OP, SP, karbamét-rezisz-
tens)
35 tomegrész etilénglikol-mono-
metil-éter
35 tomegrész nonil-fenil-poliglikol-
éter

Megfeleld készitmény elallitdsa céljabdl 3 tomeg-
rész hatéanyagot 7 tomegrész fent megadott dsszetételi

Oldoészer:
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oldoszer/emulgeétor eleggyel higitunk, és az igy kapott
emulziés koncentratumot vizzel a kivant koncentra-
cidra higitjuk.

2 ml fenti modon eldallitott hatdanyag-készitményt
9,5 cm atmérdji sziirdpapirra pipettazunk, amely megfe-
lelé méretii Petri-csészében van. Szaritas utin szlrépa-
pirdarabra 25 kisérleti dllatot helyeziink, és a Petri-csé-
szét letakarjuk.

1, 3, 5 és 24 oOra elteltével meghatarozzuk a hato-
anyag-készitmény hatisossagat. A 100% azt jelenti,
hogy az Gsszes légy elpusztult, a 0% azt jelenti, hogy
egyetlen légy sem pusztult el.

Ebben a tesztben példaul a VII-1 eldallitasi példa
szerinti vegyiilet 1000 ppm hatéanyag-koncentracidban
100%-o0s pusztulast okozott.

E) példa

Plutella-teszt

Oldoszer: 7 tomegrész dimetil-formamid

Emulgeator: 1 tdmegrész alkil-aril-poliglikol-éter

Alkalmas hatéanyag-készitmény el6allitdsa célja-
bol 1 tomegrész hatdanyagot a megadott mennyiség ol-
doszerrel és megadott mennyiségl emulgeétorral dssze-
keveriink, és a koncentratumot vizzel a kivant koncent-
raciora higitjuk.

Kaposztaleveleket (Brassica oleracea) a kivant kon-
kezeliink, és a kdposztabogér hernyoéival (Plutella macu-
lipennis) beboritjuk, amig a levelek még nedvesek.

Megadott id6 utdn meghatarozzuk a pusztulas fo-
kat, amelyet szazalékban adunk meg. A 100% azt jelen-
ti, hogy az Osszes hernyé elpusztult, a 0% azt jelenti,
hogy egyetlen hernyd sem pusztult el.

Ebben a tesztben példaul az I-3 el6allitasi példa sze-
rinti vegyiilet 0,1% hatéanyag-koncentracioban 7 nap
utan 100%-os pusztulast okozott.

SZABADALMI IGENYPONTOK

1. (I) altalanos képletl 1,2,4-oxadiazol-szarmazé-
kok — a képletben

R! jelentése halogénatom,

R? jelentése halogénatom,

R3 jelentése 1-8 szénatomos alkilcsoport, 3-8 szénato-
mos cikloalkilcsoport, fenilcsoport, fenil-(1-4 szén-
atomos alkil)-csoport vagy halogénatommal vagy
1-4 szénatomos perhalogén-alkil-csoporttal szubsz-
titualt fenoxicsoport,

R¢ jelentése hidrogénatom vagy 1-8 szénatomos alkil-
csoport —

a 3-[4-(terc-butil)-fenoxi-metil]-5-(2,6-difluor-fenil)-

1,2,4-oxadiazol kivételével.

2. Az 1. igénypont szerinti (I) &ltalanos képletd
1,2,4-oxadiazol-szarmazékok, amelyekben

R! jelentése fluor-, klor- vagy bromatom,;

R? jelentése fluor-, klor- vagy bromatom;

RS jelentése 1-8 szénatomos alkilcsoport, 3-8 szénato-
mos cikloalkilcsoport, fenilcsoport, fenil-(1-4 szén-
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atomos)-alkil-csoport vagy halogénatommal vagy
1-4 szénatomos perhalogén-alkil-csoporttal szubsz-
titualt fenoxicsoport;

RS jelentése hidrogénatom vagy 1-8 szénatomos alkil-
csoport,

a 3-[4-(terc-butil)-fenoxi-metil]-5-(2,6-difluor-fenil)-

1,2,4-oxadiazol kivételével.

3. Az 1. igénypont szerinti (I) &ltalnos képletd
1,2,4-oxadiazol-szarmazékok, amelyekben

RI jelentése fluor-, klér- vagy bromatom;

R? jelentése fluor-, klor- vagy bromatom;

RS jelentése etil-, n-propil-, izopropil-, n-butil-,
izobutil-, szek-butil-, terc-butil-, n-pentil-, izoamil-,
neopentil-, n-hexil-, izohexil-, 3,3-dimetil-butil-, n-
heptil-, 5-metil-hexil-, 4-metil-hexil-, 3-metil-
hexil-, 4,4-dimetil-pentil-, n-oktil-, 6-metil-heptil-,
ciklopropil-, ciklobutil-, ciklopentil-, ciklohexil-,
cikloheptil- és ciklooktilcsoport, fenilcsoport, ben-
zilcsoport, halogénatommal vagy trifluor-metil-cso-
porttal szubsztitualt fenoxicsoport,

R6 jelentése hidrogénatom, vagy 1-6 szénatomos alkil-
csoport,

a 3-[4-(terc-butil)-fenoxi-metil}-5-(2,6-difluor-fenil)-

1,2,4-oxadiazol kivételével.

4. Az 1. igénypont szerinti (I) altalanos képletd
1,2,4-oxadiazol-szarmazékok kozil:

1) 3-[4-(n-heptil)-fenoxi-metil]-5-(2,6-difluor-fenil)-
1,2,4-oxadiazol,

2) 3-{4-[4-(trifluor-metil)-fenoxi]-fenoxi-metil}-5-
(2,6-difluor-fenil)-1,2,4-oxadiazol,

3) 3-(4-ciklohexil-fenoxi-metil)-5-(2-fluor-6-kior-
fenil)-1,2,4-oxadiazol,

4) 3-(4-ciklohexil-fenoxi-metil)-5-(2,6-difluor-fenil)-
1,2,4-oxadiazol,

5) 3-[4-(n-heptil)-fenoxi-metil]-5-(2-fluor-6-k16r-
fenil)-1,2,4-oxadiazol,

6) 3-[4-(terc-butil)-fenoxi-metil]-5-(2-fluor-6-k16r-
fenil)-1,2,4-oxadiazol,

7) 3-{4-[4-(trifluor-metil)-fenoxi]-fenoxi-metil } -5-(2-
fluor-6-klér-fenil)-1,2,4-oxadiazol,

8) 3-(4-fenil-fenoxi-metil)-5-(2,6-difluor-fenil)-1,2,4-
oxadiazol,

9) 3-(4-benzil-fenoxi-metil)-5-(2,6-difluor-fenil)-
1,2,4-oxadiazol, és

10) 3-[2-metil-4-(terc-butil)-fenoxi-metil]-5-(2,6-
difluor-fenil)-1,2,4-oxadiazol.

5. Eljaras az 1. igénypont szerinti (I) altalanos képle-

t 1,2,4-oxadiazol-szarmazékok elGéllitasara, azzal jel-

lemezve, hogy

a) egy (VI) altalanos képletii vegyiiletet — a képletben

R, R2, RS és RS jelentése az 1. igénypontban meg-

adott —

adott esetben egy higitoszer és adott esetben egy reak-

cio-segédanyag jelenlétében ciklizilunk, vagy

b) egy (VII) altalanos képletii vegyiiletet — a kép-

letben

Rl és R2? jelentése az 1. igénypontban megadott, és

Z jelentése megfeleld kilépSesoport —

egy (VIII) altalanos képletd vegylilettel — a képletben

RS5 és RS jelentése az 1. igénypontban megadott —



1 HU 220 161 B 2

reagéltatunk higitoszer, és adott esetben reakcio-segéd- 7. Eljarés rovar- és atkakartevGk irtasara, azzal jelle-

anyag jelenlétében. mezve, hogy a 6. igénypont szerinti készitményt a karte-
6. Inszekticid és akaricid készitmény, amely leg- vékre vagy ezek életterére juttatjuk ki.

alabb egy, az 1. igénypont szerinti (I) 4ltaldnos képleti 8. Az 1. igénypont szerinti (I) altaldnos képletii ve-

vegyilletet tartalmaz hatdsos mennyiségben szokasos 5 gyiiletek alkalmazisa rovar- és atkakartevSk irtasara.
segédanyagok mellett,
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