i vledebasype

KIVONAT
Peszticid vegyiiletek

A talalmany targyat az (I) 4ltalanos képletld peszticid hata-

Su vegyiiletek — ahol

n

m

0-tél1 4-ig terjeds egész szam;

0 vagy 1;

minden egyes R jelentése egymastol figgetleniil halogénatom, nit-

ro-, ciano-, hidroxi-, alkil-, alkenil-, halogénezett alkil-,
halogénezett élkenil—, alkoxi-, halogénezett alkoxi-, halo-
génezett alkenil-oxi-, amino-, alkil—amino—,‘dialkil-amino—,
alkoxi-karbonil—, karboxi-, alkanoil-, alkil-tio-, alkil-
szulfinil-, alkil-szulfonil—, karbamoil-, alkil-amido-, cik-
loalkil-, aril- vagy aralkil-csoport;

és RZ2 egymastél fiiggetleniil adott esetben szubsztituilt
alkoxicsoport vagy egyitt egy =0, =S vagy =N-OR?® altalanos
képletd csoportot alkotnak, ahol

RS hidrogénatom vagy adott esetben szubsztitualt
alkilcsoport;

hidroxicsoport vagy egy —OL altalédnos képleti csoport, ahol L
egy kilépé csoport, vagy egy olyan ¢soport, amely in vivo egy
—OLl 4ltalanos képletg csoportta alakul at, ahol Ll egy kile-
pS csoport;

adott esetben Szubsztitualt alkil-, alkenil-, alkinil-,
cikloalkil-, cikloalkenil-, aril-, alkoxi-, alkenil-oxi-,

alkinil-oxi-, cikloalkil-oxi-, cikloalkenil-oxi- vagy aril-



-OXi-csoport;

R7 gs R8 egymastdl figgetleniil €gy adott esetben Szubsztituilt
alkoxicsoport, vVagy egyiitt egy =0, =§ vagy =N-OR9 altalanos
képlety Csoportot alkotnak, ahol R9Y 4zonos a fent megadot-
takkal; és

R4 és RS egymastsol fliggetleniil halogénatom vVagy adott esetben
Szubsztituilt alkil-~ vagy alkenil—csoport, vVagy a kozoéttiik
1évéa sSzénatommal egylitt egy adott esetben Szubsztituilt
cikloalkil- vagy cikloalkenil—csoportot képeznek; és

A jelentése egyenes vagy elagazd szénlancy alkil- vagy alkenil-
Csoport, amely adott esetben Szubsztitudlva lehet eldnyésen
halogénatommal, €gy aciklusos szénlanc, amely a naftalingydrg
3-helyzetéhez é€s a —CR4R5R6 dltalénos képletd Csoporthoz kap-
Csolédik;

azzal ga megszoritassal, hogy ha Rl gg R2, valamint R7 gg R8

egyltt €dy-egy =0 csoport, m €s n értéke 0, R4 ¢s RS metil-, R6

pedig vinil—csoport, akkor R3 jelentése hidroxi- é&s acetoxi-cso-

Porttdédl eltérs —

valamint séik képezik.

n ]

—

\

1
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0101709
Peszticid vegyiiletek

A talalmany targyat peszticidként, kiiléndsen rovar-, atka-
€s gombadld szerként hasznalhatd 1,2,3,4-szubsztitualt 0j nafta-
linszarmazékok, az el8allitasukra szolgalé eljaras, az ezeket
tartalmazé szerkészitmények, valamint a vegyliletek és a szerké-
szitmények kartevSk elleni védekezésre vald felhasznilasa képe-
zik.

Az US-A 2.572.946 szaml szabadalmi irat ismertet egy atka-
és levélteti elleni szerkészitményt, amelyben a hatbéanyag egy
(P1) altaléanos képletid vegyiilet, amely képletben R jelentése egy
6-15 szénatomos alkil-, ciklohexil- vagy ciklohexil-alkil-cso-
port; a leirasban példakat adnak meg az alkil-, izoalkil-, al-
kil-cikloalkil- és aralkil-csoportokra, de nem adnak meg speci-
fikus atka- vagy levéltetdi elleni hatasadatokat.

A DE-A 26 41 343 Al szami szabadalmi irat ismerteti a (P2)
dltalanos képletd vegyiileteket, amely képletben R1 jelentése egy
egyenes, elagazdé vagy ciklusos, 8-14 szénatomos alkilcsoport, R2
jelentése egy egyenes vagy elégazé, 1-17 szénatomos alkil—, 2-17
szénatomos alkenil-, 3-6 szénatomos cikloalkil-, 1-4 szénatomos
alkoxi-, metoxi-metil-, etoxi-metil- vagy 2-karboxi-vinil-cso-
port, X és Y jelentése hidrogén-, fluor-, kloér- vagy brdématom,
vagy egy metil -vagy metoxicsoport. Ezekr8l a vegyuletekrdl azt
allitjak, hogy atka- és levéltet(i-616 hatédsuak, de csak azon ve-
gylileteknél mutattdk ezt ki, amelyekben RI1 jelentése egy egye-
nes, 8 vagy 11-14 szénatomos alkilcsoport.

Az US-A 4.110.473 szaml szabadalmi irat egy eljarast tartal-



b

maz ndvények atkdk elleni védelmére aziltal, hogy a ndvényeket a
(P3) altalanos képletii vegyiiletekkel kezeljik, ahol Y jelentése
hidrogén-, fluor-, klér- vagy brématom, RI jelentése elagazd,
ciklusos vagy egyenes, 8-14 szénatomos alkilcsoport, RZ2 jelenté-
se elagazb6 vagy egyenes, 1-12 szénatomos, telitett alkil- vagy
3-12 szénatomos, telitetlen alkilcsoport, amely adott esetben
egy vagy kettd klér- vagy brdématommal, metoxi- vagy etoxi-cso-
porttal van szubsztitudlva, vagy 3-6 szénatomos cikloalkilcso-
port.

A DE-A 38 01 743 szami szabadalmi irat &ltalaban ismerteti a

(P4) altalanos képletid vegyiileteket, ahol n értéke 0-12, Rl je-

lentése hidrogénatom, vagy adott esetben szubsztitualt alkil-,

aralkil-, alkil-karbonil-, (hetero)aril-karbonil-, alkoxi-karbo-
nil-, alkil-szulfonil- vagy aril-szulfonil-csoport, és R2 jelen-
tése egy halogénezett alkil-, adott esetben szubsztitualt (hete-
ro)aril- vagy szubsztitualt cikloalkilcsoport. Ezekrdl a vegyli-
letekr8l azt &llitjak, hogy atka- és gombadléd hatasuk wvan.

A (P4) altaléanos képletid vegyiiletek koziil tizet specifikusan
is megadnak; ezekben n értéke nulla, R! jelentése hidrogénatom
és R2 jelentése 4-terc-butil-ciklohexil-, 4-(trimetil-szilil) -
-ciklohexil-, 4-ciklohexil-ciklohexil-, 2- (trifluor-metil) -cik-
lohexil- vagy 3,5—bisz(trifluor—metil)-ciklohexil—csoport, vagy
n értéke nulla, Rl jelentése acetilcsoport és R2 jelentése 4-
-terc-butil-ciklohexil-, 4-ciklohexil-ciklohexil-, 2- vagy 3-
-(trifluor-metil)-ciklohexil- vagy 3,5-bisz(trifluor-metil)-cik-
lohexil-csoport. Ezek koziil két (P4) &ltalanos képletd vegyiilet

atka6ldé hatdsat mutatjak ki, amelyekben n értéke 0, Rl jelentése
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hidrogénatom és R2 jelentése 4-terc-butil-ciklohexil-, illetve
4—(trimetil-szilil)~ciklohexil—csoport.

Az EP 0077550 szadmi szabadalmi irat ismerteti a (P5) altala-
nos képletd vegyiileteket, amelyek képletben R jelentése 1-10
szénatomos alkilcsoport, és leirja azok &llatgydgyaszati készit-
ményekben valdé felhaszndlasat kiiléndsen protozoonok okozta fer-
tézések megelbzésére.

A megjelent korabbi k&ézlemények egyike sem kapcsolatos olyan
gombadld, rovaroldé vagy atkasld naftokinon vegyiiletekkel, ahol a
kvaterner szénatom vagy kézvetleniil, vagy egy alkil- vagy izo-
alkil-csoporton keresztiil kapcsolédik a naftokinon-gyidrihéz.

A PCT/GB95/00953 szami szabadalmi irat a természetben eld-
fordulé, (P6) A&ltaldnos képletii vegyiileteket ismerteti, ahol R
jelentése hidrogénatom vagy hidroxi- vagy acetil-oxi-csoport,
valamint peszticidként, kiilénésen gomba-, rovar- és/vagy atkasls
szerként valdé alkalmazasukat. Ezeket a vegylileteket kordbban né-
vényi metabolitként  irtdk 1le [ Chamy et al., Bol. Soc. Chil.
Quim. 38, 187-190 (19935].

Fieser és munkatarsai [ J.A.C.S., 70(6), (1948)] kézlik olyan
2-alkil-3-hidroxi-naftalin-1,4-dionok eldallitéasat, amelyekben
az alkilcsoportok kvaterner szénatomokat tartalmaznak, de nem
irnak ezek gombak, rovarok vagy atkak elleni kartevSirté hatasa-
rél. Ez a kozlemény protozoa-ellenes hatasa vegyliletekkel fog-
lalkozik, és a kvaterner vegyiileteket a legkevésbé hatasosak ko-
z8tt kozlik.

Santisopasri és munkatarsai [ Biosci.Biotech.Biochem., 59(10),

1999-2000 (1995) és Annual Meeting of the Pesticide Science
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Society of Japan, Tokyo, 1993. Marcius, 55.0ld.] leirnak egy ter-
mészetesen eldéforduld gombaellenes hatasu naftalin-1, 4-diont,
amelyben az alkilcsoport eqgy 2,6—dimetil—2,6—octadienil—oxi-2,2—
—dimetil-propilcsoportot és a megfeleld 2,2-dimetil-3-hidroxi-pro-
pilcsoport metabolitot tartalmazza.

Sikertlt eléadllitanunk most olyan szintetikus naftokinonokat
€s rokon vegyiileteket, amelyeknek eldényds peszticid tulajdon-
sadgaik vannak a szakteriileten madr ismertekhez képest, kiilénosen
meghatarozott gombabetegségek és kartevé rovarok és/vagy atkak
ellen. A taldlmany szerinti eldényds szintetikus vegyiileteknek
kivalé peszticid hatasuk van egyebek kozott a liszteskék és/vagy
atkak és/vagy levéltetvek és/vagy gombak ellen; a legeldénydsebb
vegyliletek kihaszndlhaté aktivitast mutatnak a fentiek kéziil
legalabb két, és elédnydsen mindegyik csoport ellen. A talalmany
szerinti vegyliletek koziil szamosnak taplalkozisgatldé hatasa is
van legalabb néhdny rovarra és atkara.

Egy elsé szempont szerint talalmanyunk rendelkezésre bocsat-
Ja az (I) &ltalédnos képletd vegylleteket — amely képletben
n értéke 0-tdél 4-ig terjeds egész szam;

m értéke 0 vagy 1;

minden egyes R jelentése egymastdl figgetleniil halogénatom, nit-
ro-, ciano-, hidroxi-, alkil-, alkenil-, halogénezett al-
kil-, halogénezett alkenil-, alkoxi-, halogénezett alkoxi-,
halogénezett alkenil-oxi-, amino-, alkil-amino-, dialkil-

-amino-, alkoxi-karbonil-, karboxi-, alkanoil-, alkil-tio-,

alkil-szulfinil-, alkil-szulfonil-, karbamoil-, alkil-ami-

do-, cikloalkil-, aril- vagy aralkil-csoport; és
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jellemz§, hogy

Rl é&s R2 jelentése egymdstdl figgetleniil adott esetben szubsztij-

tualt alkoxi-csoport vagy egyutt egy =0 vagy =S csoportot
vagy egy =N-OR9Y altalanos képletid csoportot alkotnak, ahol
R® jelentése hidrogénatom vagy adott esetben szubsztituilt
alkilcsoport;
jelentése hidroxicsoport vagy egy —OL altalanos képletd cso-
port, ahol L egy kilépé Ccsoport vagy egy olyan csoport,
amely in vivo egy —-OLl &ltalanos képletd csoporttd alakul
at, ahol Ll egy kiléps csoport;
jelentése adott esetben szubsztitualt alkil-, alkenil-, al-
kinil-, cikloalkil-, cikloalkenil-, aril-, alkoxi-, alkenil-
-oxi-, alkinil-oxi-, cikloalkil-oxi-, cikloalkenil-oxi- vagy
aril-oxi-csoport;
és R8 jelentése egymastdl figgetleniil egy adott esetben
szubsztitualt alkoxi-csoport, vagy egyltt egy =0 vagy =S
csoportot vagy egy =N-OR? Altalanos képletd csoportot alkot-

nak, ahol R9 Jelentése megegyezik az elébb megadottakkal; és

és RO jelentése egymastdl fliggetlenil halogénatom vagy adott

esetben szubsztitualt alkil- vagy alkenil-csoport, vagy a
kézottik 1évé szénatommal egylitt egy adott esetben szubsz-
titualt cikloalkil- vagy cikloalkenil-csoportot képeznek; és
jelentése egyenes vagy elagazé szénlancu alkil- vagy alke-
nil-csoport, amely adott esetben szubsztitudlva lehet elg-
nySésen halogénatommal, vagy egy aciklusos szénlanc, amely a
naftalingylri 3-helyzetéhez és a —CR4RO9R® 4ltalanos képletd

csoporthoz kapcsolodik;
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azzal a megszoritassal, hogy ha Rl &s R2, valamint R7 és RS
egyitt egy-egy =0 csoportot alkotnak, n értéke 0, (i) amikor R%
és RO metilcsoportok, m értéke 0, és RS jelentése vinilcsoport,
akkor R3 jelentése hidroxi- vagy acetoxi-csoporttél eltérsd, (11)
amikor R4 és RS metilcsoportok, m értéke 0 vagy m értéke 1, akkor,
ha A jelentése metilén- [ -CH,- ]vagy etilén-csoport [ -(CHy) - 1,
és R3 jelentése hidroxicsoport, akkor R® jelentése metilcsoport-
tél eltérd, (iii) amikor R4 és RS metilcsoportok, m értéke 1, ak-
kor, ha A jelentése etilén-csoport [ -(CHy),- 1, és R3 jelentése
hidroxicsoport, akkor R6 jelentése klératomtdl eltérd, (iv) ami-
kor R? és RO kozoéttik levé szénatommal egyutt egy ciklohexil-
-gydrit képeznek, m értéke 1, akkor, ha A jelentése metilén-cso-
port [ -CH,- ], és R3 jelentése hidroxicsoport, akkor R® jelentése
metilcsoporttdl eltérd, és (v) amikor R2 és RS metilcsoportok, m
értéke 1, A jelentése metilén-ésoport [ -CH,- ], és R3 jelentése
hidroxicsoport, akkor R® jelentése hidroxi-metil-csoporttél vagy
annak 2,6-dimetil-2,6-oktadiencit-észterétdl eltérd — és sdikat.

Ha az (I) &ltalénos képletid vegyiiletek egy olyan szubszti-
tuenst tartalmaznak, amelyet koézelebbr8l meg nem hatarozva
alkil-, alkenil- vagy alkinil-csoportként adunk meg, ugy az le-
het egyenes vagy elagazé szénlanca, és szénatomjainak szama el-
érheti a 12-t, eldénydsen a 6-ot és kiilénésen a 4d-et. Egy
cikloalkil- vagy cikloalkenil-csoport 3-10, de legeldénybsebben
5-8 szénatomot tartalmazhat. Egy arilcsoport barmilyen aromas
szénhidrogéncsoport lehet, kiiléndsen fenil- vagy naftil-csoport.
Egy aralkilcsoport egy fent meghatdrozott alkilcsoport lehet,

amely egy fent meghatarozott arilcsoporttal van szubsztitudlva,
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kiléndsen egy adott esetben egy alkilcsoporttal szubsztitualt
benzil-csoport.

Amennyiben a fent leirt szubsztituensek esetében az »adott
esetben szubsztitudlt” megjeldlést hasznaljuk, agy az adott
esetben jelenlévd szubsztituens csoportok azok kéziil kerilhetnek
ki, amelyeket szokasos médon hasznalunk a peszticidek fejleszté-
sében és/vagy az ilyen vegyililetek médositasara, hogy befolyasol-
juk aktivitasukat, perzisztenciajukat, behatoléképésségﬁket és
més tulajdonsagaikat. Az ilyen szubsztituensekre specifikus pél-
daként emlitjiik a halogénatomokat, a nitro-, ciano-, hidroxi-,
alkil-, alkenil-, halogénezett alkil-, halogénezett alkenil-,
alkoxi-, halogénezett alkoxi-, amino-, dialkil-amino-, alkoxi-
-karbonil-, karboxi-, alkanoil-, alkil-tio-, alkil-szulfinil-,
alkil-szulfonil-, karbamoil-, alkil-amido-, cikloalkil-, fenil-
és benzil-csoportokat. Tipikusan 0-3 szubsztituens lehet jelen.
Ha a fent emlitett szubsztituensek barmelyike egy alkilcsoport,
vagy egy alkil-szubsztituenst tartalmaz, Ggy az lehet egyenes
vagy elagazd szénlanci, és tartalmazhat legfeljebb 12, eldénydsen
legfeljebb 6 és legeldnydsebben legfeljebb 4 szénatomot. Ha a
fent emlitett szubsztituensek barmelyike egy aril- vagy cikloal-
kil-csoport, vagy egy ilyen szubsztituenst tartalmaz, uagy az
aril- vagy cikloalkil-csoport ©nmagaban egy vagy tobb halogén-
atommal, nitro-, ciano-, alkil-, alkenil-, halogénezett alkil-,
halogénezett alkenil-, alkoxi- vagy halogénezett alkoxi-csoport-
tal lehet szubsztitudlva. Elény&sen az arilcsoport egy fenilcso-
port, és a cikloalkilcsoport 3-8, eldénydésen 4-7 szénatomot tar-

talmaz.
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EldnySs, ha R — amennyiben jelen van — jelentése egy halogén-
atom vagy egy nitro-, ciano-, hidroxi-, 1-4 szénatomos alkil-, ha-
logénezett 1-4 szénatomos alkil-, 2-4 szénatomos alkenil-, halo-
génezett 2-4 szénatomos alkenil-, 1-4 szénatomos alkoxi-, halo-
génezett 1-4 szénatomos alkoxi-, 1-4 szénatomos alkil-
—amino-, di(1-4 szénatomos alkil)-amino-, 1-4 szénatomos alkoxi-
-karbonil-, 1-4 szénatomos alkil-tio-, 1-4 szénatomos alkil-
—szulfihil— vagy 1-4 szénatomos alkil-szulfonil-csoport.

Elény6sebben, R — ha jelen van — jelentése halogénatom vagy
egy 1-4 szénatomos alkil-, halogénezett 1-4 szénatomos alkil-,
2-4 szénatomos alkenil-, halogénezett 2-4 szénatomos alkenil-,
1-4 szénatomos alkoxi- vagy halogénezett 1-4 szénatomos alkoxi-
—-csoport.

Eldnydsen n értéke 0, 1 vagy 2, és kiiléndsen elényds, ha n
értéke 0.

Ugyancsak elényds, ha Rl &s R2 egymastdl fiiggetleniil 1-4
szénatomos alkoxicsoportot, kiilénésen metoxicsoportot jelente-
nek, vagy egylitt egy =0 csoportot vagy =N—OR? &ltalanos képletd
csoportot alkotnak, ahol RS9 egy hidrogénatomot vagy egy 1-4
szénatomos alkilcsoportot, kuléndsen egy metilcsoportot jelent.
Kiléndésen eldényés, ha Rl és R2 egyforman metoxicsoport, vagy
egylitt egy =O csoportot alkotnak.

Ha R3 jelentése egy —OL Aaltalanos képletd csoport, ahol L
egy kilépS csoportot jelent, vagy egy olyan csoport, amely 1in
vivo egy —OLl Altaléanos képletd csoportta alakul at, Ggy L bAar-
mely olyan kilépé csoport lehet, amelyet szokadsos médon kilépéd

csoportnak hasznalnak. El6nyés, ha a kilépé csoport olyan, hogy
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az LOH &altalanos képletid sav PK, értéke vizben 1-7, eldnybsebben
1-6 és kilénésen 1-5.

Ha R3 jelentése egy olyan csoport, amely in vivo A&atalakul
egy —OLl Altalénos képletd csoportta, ahol L1 egy kilépd cso-
port, ugy eldnybs, ha az atalakulds egy megvédeni kivant noévény-
ben vagy egy lekiizdeni kivant kartevdben térténik meg, eldnydsen
a névény vagy a kartevS enzimeinek hatasara. Igy példaul, ha R3
egy P-sav-csoport, igy egy —O0—CH2CH2CO—-OH <csoport, ahol a
—CH2CHZCO-OH csoport nem kilépé csoport, ugy ez enzimatikusan —
példaul egy P-oxidaz &ltal - in vivo oxidalédhat egy
—O—CO—CH2—CO—OH csoportta, ahol a —CO—CH2—CO—OH csoport mar egy
kilépé csoport.

R3 jelentése eldénydsen egy —OR10 altalanos képletd csoport,
ahol R10 jelentése hidrogénatom, adott esetben szubsztituilt
alkil-, aril- vagy aralkil-csoport, vagy egy —CO—R1l, —co—o-rl1,
—sorll, —S0oR11, —P (X) (OR12) (0R13), —P(X) (R12) (0rR13),
—P(ORlz)—moR13) vagy —P(R12) (0r13) 4italénos képletl csoport,
ahol Rl jelentése hidrogénatom, adott esetben szubsztituslt
alkil-, alkenil-, aril- vagy aralkil-csoport vagy egy —NR12gl3
altalanos képletdi csoport; R!2 és R13 jelentése egymastol fiig-
getlenil hidrogénatom vagy egy adott esetben szubsztitualt
alkilcsoport, és X egy oxigén- vagy kénatom. Ahol R10 vagy RI11
jelentése egy adott esetben szubsztitualt aril- vagy aralkil-
-csoport, ott eldényds, ha az arilcsoport fenilcsoport, és az
esetleges szubsztituens halogénatom, nitro- vagy 1-4 szénatomos
alkil-csoport. Kiilondsen elényds a fenilgytrd 4-helyzetii szubsz-

tituadlasa. Az RS3 esetében az , adott esetben szubsztitudlt” kife-
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jezés magéban foglalja a sziliciumot tartalmazé csoportokat, igy
a trialkil—szilil—csoportokat, példiul a trialkil-szilil-cso-
porttal valé szubsztittciét az R10, Rrl11 vagy R12 altalanos kép-
letd csoportokon.

R3 jelentése elényésen»hidroxicsoport, vagy egy -0—Co-Rr1ll
vagy —-0-Co-oRl1 dltalanos képleti csoport, ahol RI11 jelentése
hidrogénatom, 1-12 szénatomos alkil-, 1-12 szénatomos hidroxi-
-alkil-, 1-12 szénatomos karboxi-alkil-, fenil- vagy benzilcso-
port.

R3 jelentése kiiléndsen eldénydsen hidroxicsoport vagy egy
—0—CO0—-R11l 31talanos képletdi csoport, ahol R11 jelentése hidro-
génatom, 1-6 szénatomos alkil-, halogénezett 1-6¢ szénatomos al-
kil-, fenil- vagy benzil-csoport. Legelényssebb, ha R11 je-
lentése metil-, etil-, propil- vagy butil-csoport.

R6 jelentése elénybsen 1-16 Szénatomos alkil-, 2-6 szénato-—
mos alkenil-, halogénezett 1-16 szénatomos alkil-, halogénezett
2-16 szénatomos alkenil-, 1-16 szénatomos alkanoil-alkil-, 1-16
szénatomos alkoxi-alkinil-, 1-16 szénatomos alkoxi-, halogéne-
zett 1-16 szénatomos alkoxi- vagy 1-16 szénatomos alkoxi-alkoxi-
~Csoport. Eldénybsebben ezek a Ccsoportok 1-6 szénatomosak, illet-
ve 2-6 szénatomosak az alkenilcsoportok esetében.

Még elénydsebben RO jelentése 1-6 szénatomos alkil-, kiléns-
sén metil- vagy etil-, halogénezett 1-6 szénatomos alkil-, pél-
déul trifluor-metil-, difluor-metil- vagy fluor-metil-, vagy 2-6
‘szénatomos alkenil- vagy halogénezett 2-¢ szénatomos alkenil-
csoport.

R7 ¢s R8 jelentése elénydsen egymastél fiiggetlenil 1-4 szén-
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atomos alkoxicsoport, vagy egyitt egy =0 Csoportot vagy egy
=N-OR9 altalanos képleti CcSoportot alkotnak, ahol R9Y jelentése
hidrogénatom vagy 1-4 szénatomos alkilcsoport, de kilénésen elg-
nyés, ha R7 és RS jelentése egyarant metoxicsoport vagy egyiitt
€gy =0 csoportot alkotnak.

A szakteriileten jaratosak felismerik, hogy azok a vegyi-
letek, ahol R! &s R2, valamint R? és R8 jelentése egyarant
alkoxicsoport, vagy ahol egyiitt =s illetve —NOR® Csoportokat al-
kotnak, a megfelel naftokinonok potencialis biolégiai prekur-
zorai, azoké a naftokinonoké, amelyek talalmanyunk elényds ve-
gylletei.

Elényésen R4 és RS Jelentése egymastol fliggetleniil 1-4 szén-
atomos alkil-, halogénezett 1-4 szénatomos alkil-, 2-4 szénato-
mos alkenil- vagy halogénezett 2-4 szénatomos alkenilcsoport,
vagy a kozottik 1évs szénatommal egyutt egy adott esetben
szubsztitudlt cikloalkil- vagy cikloalkenil—gyﬁrﬁt képeznek,
amely gylrd eldénydsen adott esetben halogénatommal, alkil-, ha-
logénezett alkil-, alkenil- vagy halogénezett alkenil-csoporttal
lehet szubsztitualva.

Az (I) A&ltalénos képletld vegyiiletek sGkat képeznek példéaul
akkor, ha R3 jelentése hidroxicsoport. Az ilyen sék képzéséhez
alkalmas bazisok k&zé Szervetlen bazisok, példaul natrium-
~hidroxid, kalium-hidroxid vagy natrium-karbonit vagy szerves
bazisok, példaul tercier aminok, igy trietil-amin vagy ciklusos
aminok, igy pirrolidin, tartoznak.

A szakemberek tisztaban vannak azzal, hogy a talalmany sze-

rinti vegyiiletek kozil sok kilénbéza geometriai izomerek és
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diasztereomerek alakjdban 1létezhet. Mind az egyedi izomerek,
mind azok keverékei talalmanyunk oltalmi kOrébe tartoznak.

Megallapitottuk, hogy a taldlmany szerinti vegyliletek kiils-
nésen érdekesek abbél a Szempontbd6l, hogy peszticid hatasuk van
olyan kartevd fajok és toérzsek ellen, amelyek rezisztensek a je-
lenleg 4ltalanosan haszndlt peszticidekkel szemben. Igy tehat a
talalmany szerinti vegyluletek kiilédnds alkalmazasi teriilete lehet
a kereskedelemben kaphaté peszticidekkel Szemben rezisztens ro-
var-, atka- és gombatdrzsek elleni védekezés. Megallapitottuk
azt is, hogy az (I) Altalanos képletben a gydrd 3-helyzetid szén-
atomjahoz vagy az A Csoporthoz kapcsolédd, és az R4, RS gs R6
CSoportokat hordozé jellemzs kvaterner szénatom legalabb harom
adott konfiguraciét biztosit ahhoz, hogy a kartevék megha-
tarozott Csoportja elleni védekezéshegz kiilénleges aktivitas-pro-
filt alakitsunk ki.

Taladlmanyunk elsd Szempontja szerinti elss elény6és meg-
hatarozott vegylletcsoportban a kvaterner szénatom kézvetleniil
szomszédos a naftalingyidrivel a —CR4RSR6 altaldnos képletd cso-
port formdjaban, ahol R4 &g RS jelentése egymast6l fiiggetleniil
halogénatom vagy adott esetben Szubsztitudlt alkil- vagy alke-
nil-csoport, kivéve azokat a vegylleteket, amelyek a
PCT/GB95/00953 szamu Szabadalmi iratban mar le vannak irva, és
amelyeket az (I) altalanos képlet meghatdrozisakor tett megszo-
ritasban meghat4droztunk.

Az elsé elényss meghatdrozott Csoportba a (II) &ltalanos
képletid vegyiiletek — amely képletben

R, Rl, R2, R3, R®, R7 g5 RS jelentése, valamint n értéke azonos
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az (I) altalanos képletd vegylleteknél megadottakkal, R4 &s RS
jelentése pedig halogénatom vagy adott esetben Sszubsztitualt
alkil- vagy alkenilcsoport —

és sdéik tartoznak.

A (II) altaléanos képletd vegyiiletek k6zlil elénydsebbek azok,
ahol n értéke 0, Rl az RZ2-vel és R7 az R8-cal egyardnt =0 csopor-
tot képez; R4 és RS jelentése egymastol fiiggetleniil 1-4 széna-
tomos alkil- vagy halogénezett 1-4 szénatomos alkil-csoport, és
R6 jelentése 1-7 szénatomos alkil-, halogénezett 1-7 szénatomos
alkil-, 1-7 szénatomos alkoxi—alkil—, 1-7 szénatomos alkoxi-, 1-7
szénatomos alkoxi-alkoxi-, 2-7 szénatomos alkenil-, halogénezett
2-7 szénatomos alkenil- vagy 2-7 szénatomos alkoxi-alkenil-cso-
port. R3 jelentése elénydsen hidroxicsoport vagy egy —0—Co-Rrl1l
adltalanos képletd csoport, ahol RI1l jelentése 1-3 szénatomos
alkil- és legeldnyésebben hidroxi-csoport. Még elényssebben RO
jelentése 1-7 szénatomos alkil-, 2-7 szénatomos alkenil-, halo-
génezett 1-7 szénatomos alkil- vagy halogénezett 2-7 szénatomos
alkenil-csoport, és R jelentése legeldnyésebben 1-6 szénatomos
alkil-, halogénezett 1-¢ szénatomos alkil-, 2. szénatomos al-
kenil- vagy halogénezett 2 szénatomos alkenil-csoport. R4 gs RO
'legeldnydsebben metilcsoportok.

Azt taldltuk, hogy az elss eldnyds csoport vegyluleteinek &4l1-
talaban eredményes peszticid hatasa van rovarokra, atkakra és
gombakra, kiildnésen atkakra és liszteskékre. A liszteskék k&ziil
kiilon&sen érzékenyek a Bemisia-fajok.

Talalmédnyunk elsé Szempontjanak masodik eldény6s meghataro-

zott vegyliletcsoportjaban a kvaterner szénatom egy cikloalkil-
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vagy cikloalkenil-gydrd része, és igy az eldényés (I) 4&ltalanos

képletd vegyiiletek masodik csoportjat a (III) A&ltaldnos képleti

vegyiletek — amely képletben

n értéke és a, R, Rl, R2, R3, R6, R7 &s RS jelentése azonos az
(I) altaléanos képletd vegylileteknél megadottakkal;

m 0 vagy 1; és

R4 &s RS a kdzéttik 1éva Szénatommal egyiitt egy adott esetben

Szubsztitudlt cikloalkil- vagy cikloalkenil—csoportot alkot-

nak —
képezik.

A (III) &ltalanos képletd vegyiletek csoportjébél eldnydseb-
bek azok, ahol Rl az R2-vel és R7 az R8-cal egyarant =0 csoport;
n és m értéke 0; R4 és RS a koézottik lévs szénatommal egylitt egy
teljesen telitett cikloalkil-gyirit képeznek, amely adott eset-
ben szubsztitudlt; és R6 jelentése adott esetben halogénatommal
Szubsztitudlt 1-16 szénatomos alkil- vagy 2-16 szénatomos alke-
nil-csoport. R3 jelentése eldénybsen hidroxicsoport vagy egy
—0—C0o-R11 vagy —0-CO-0-Rl1l 41talanos képletd csoport, ahol rl1
jelentése 1-3 szénatomos alkilcsoport, és legelénydsebben hidro-
Xicsoport.

Még elényssebben R4 és R5 a k6z6ttik 1évé szénatommal egyitt
egy 4-8 szénatomos cikloalkilgydrit alkotnak, amely adott eset-
ben szubsztitualt, legeldénydsebben klér-— vagy fluoratommal; még
elénybsebben ez egy 5-8 szénatomos Ccikloalkilgyidrd, és R6 jelen-
tése 1-6 szénatomos alkil-, 2-6 szénatomos alkenil-, halogéne-
zett 1-6 szénatomos alkil- vagy halogénezett 2-¢ szénatomos al-

kenil-csoport vagy egy halogénatom. A Csoport kivételesen aktiv
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vegyliletei azok, ahol R4 és RS ; kozéttiik 1évé szénatommal e-
gyitt egy ciklohexilcsoportot képeznek, és RO jelentése 1-2
szénatomos alkil- vagy 2 szénatomos alkenil-csoport.

A masodik elényds csoport elfnyds vegyililetei kildndsen hata-
sosak atkak és liszteskék, valamint $zamos gomba ellen; a legak-
tivabb vegyiiletek kivételesen aktivak a liszteskék, kiiléndsen a
Bemisia-fajok ellen, mikdzben meglrzik atkaellenes hatasukat.

A taldlmany elsd Szempontjanak harmadik meghatarozott vegyli-
letcsoportjaban a kvaterner szénatom nem tagja egy cikloalkil-
vagy egy cikloalkenil—csoportnak, és a naftalingydrGt8l 2-16
szénatom, eldnydsebben 2-10 szénatom valasztja el. Legeldényo-
sebb, ha a kvaterner szénatomot 4-8 szénatom valasztja el a naf-
talingylrdtdél.

igy az elényds (I) Aaltalanos képletld vegyiiletek ezen megha-
tarozott csoportjat az elényds, (IV) altalanos képleti vegyiile-
tek — amely képletben
n értéke és A4, R, Rl, R2, R3, R6, R7 &s R8 jelentése azonos az

(I) altaléanos képletd vegylleteknél megadottakkal; és
R4 és RS egymastsl figgetleniil halogénatom vagy adott esetben

szubsztitudlt alkil- vagy alkenilcsoport —
képezik.

A liszteskék elleni védekezés céljara az A Csoportot eldnys-
sen 3-7 szénatom alkotja a naftalingyiird és a kvaterner szénatom
kézott, kiiléndésen ha az €gy egyenes alkilénlanc.

A levéltetvek elleni nagy hatékonysdg érdekében A jelentése
elénydsen egy 4-8 szénatomos lanc a naftalingydrd és a kvaterner

szénatom k&z6tt, kiiléndsen ha az egy egyenes alkilénléanc.
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Mindkét kdériilmény esetén, ha az A Osszek6td szénlancon egy
vagy tobb oldallanc van, a legjobb aktiQités Ugy érheté el, hogy
révidebb lancot hasznalunk a naftalingydrd és a kvaterner szén-
atom koézott.

A (IV) &ltaléanos képleti vegylletcsoport eldénybsebb vegyiile-
tei azok, ahol R!l az R2-vel és R7 az R8-cal eégyarant =0 csoportot
képeznek; m értéke 1; és A jelentése 3-8 szénatomos alkil- vagy
alkenil-lanc, amely halogénatommal vagy egy esetleg halogénezett
oldallanccal lehet szubsztitualva. R4, RS ¢s R6 jelentése elg-
nyésen 1-6 szénatomos alkil- vagy halogénezett alkil-, 2-6 szén-
atomoé alkenil- vagy halogénezett alkenil-csoport lehet. R3 je-
lentése elényésen hidroxicsoport vagy egy —0—CO-R1l1 vagy —-0—CO—
O0-R11l altalanos képletid csoport, ahol Rl11 jelentése 1-3 szén-
atomos alkilcsoport, legeldny6sebben hidroxicsoport.

Ezen csoport eldnyds vegyiiletei azok, amelyekben A jelentése
€gy —(CHy);— A4&ltalanos képleti csoport, ahol ,a” 1-7 kozétti
egész szam, vagy egy —(CH2)a—CH=CH—(CH2)b— altalénos képletd cso-
port, ahol ,a” és ,b” egész szamok, amelyek Gsszege 0 - 6, elé-
nyésebben 0 - 5, &s legelénydsebben 0 - 4 lehet, és ezek analég-
jai, ahol ezekben a csoportokban egy vagy tobb szénatom alkil-,
halogénezett alkil-, alkenil- vagy halogénezett alkenil-csoport-
tal vagy halogénatommal lehet szubsztitudlva.

Egy masodik Szempont szerint talalmanyunk biztositja az (1)
altalénos képleti vegyliletek peszticidként, kilonésen rovar-,
atka- és/vagy gombaslé szerként valé alkalmazasat, kiilénésen at-
kak, liszteskék, levéltetvek és/vagy gombak ellen. Kilonésen ér-

zékeny liszteskék a Bemisia-fajok. Kiilénésen érzékeny levéltet-
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vek a Myzus- és Aphis-fajok. Kiildéndsen érzékeny gombak az
Aspergillus-, Piricularia-, Erysiphe- és Botrytis-fajok.

A masodik szempont eldényds megvalésitasa a (II) &ltalanos
képletd vegyiiletek peszticidként valéd alkalmazasa rovarok, atkak
és/vagy gombak ellen.

A masodik szempont masodik eldny6s megvalésitasa a (II1I) &a1-
talanos képleti vegyuletek peszticidként valélalkalmazésa atkak,
levéltetvek és/vagy liszteskék ellen.

A masodik szempont harmadik elényss megvalééitésa a (Iv) a&ai-
talanos képletd vegylletek peszticidként vald alkalmazasa atkak,
és/vagy levéltetvek ellen.

Az (I), (II), (III) és (IV) &ltalénos képletd vegyiiletek
kézvetlen peszticid hatasa, azaz a direkt toxikus hatds mellett
kimutattuk, hogy a vegyiileteknek taplalkozasgatls hatdsa wvan
Szamos bogirra, kiildndsen Diabrotica-fajokra (amerikai kukorica-
bogar) és a Phaedon cochleariae-ra (torma levélbogar), valamint
lepkékre, igy a Spodoptera littoralis-ra és a S. frugiperda-ra
(vandor bagolylepke), valamint a mar emlitett fajokra. fgy tehat
a talalmany tdrgyat képezi a talalmany szerinti vegyliletek al-
kalmazasa olyan peszticidként, amely rovarokra és atkakra tap-
lalkozasgatlé hatasu.

Talalményunk negyedik Szempontja egy eljaras kartevék, kiils-
nésen rovarok, atkak és gombak elleni védekezésre egy adott he-
lyen dgy, hogy azt a helyet egy (I) altalanos képletd, eldnydsen
egy (II), (III) vagy (IV) 4&ltalanos képletd vegyllettel kezel-
juk.

Elénydsen az adott hely a kartevdket, azaz a rovarokat, at-
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kakat és/vagy gombakat onmagukat vagy olyan €léhelyeket je-lent,
amelyeket a kartevdk megtamadnak vagy megtamadtak. El&ény&sebben
az adott hely magukat a kartevéket, a kartevdk altal megtamadha-
té vagy megtamadott tarolt €élelmiszert, névényeket vagy allato-
kat, az ilyen névények magvait vagy a koézeget jelenti, amelyben
az ilyen noévényeket termesztik vagy termeszteni fogjak. Ponto-
sabban, az (I) &ltaléanos képletli vegyiiletek haszndlhaték 1laka-
sokban a hazilégy és mas rovarok, atkak és gombak elleni védeke-
zésre, kertészetekben és mezdgazdasdgban a tarolt élelmiszerek,
els6sorban gombak kezelésére, vagy fejléds névénykulturak, igy
gyapot vagy rizs permetezésére a kartev6k, kiilénésen a lisz-
teskék és rokon fajok elleni védekezésre, és human- vagy allat-
egészségigyi célbébl, példaul labasjészag permetezésére a rovar-
és atkafertGzések megeldzése vagy kezelése céljabdl.

Taldlmanyunk &tédik Szempontjat az (I) Altalanos képletd,
kiléndsen pedig a (II), (III) és (IV) A&altaléanos képletld vegyii-
letek elBallitasara szolgald eljarasok képezik.

Azokat az (I) altalanos képletld vegyiileteket— amelyekben
m értéke 0 — ugy allitjuk els, hogy egy (V) &ltalanos képletd
vegylletet — ahol
n, R és R3 jelentése megegyezik a fent megadottakkal, R3 kiiléns—

sen hidroxicsoport —
reagaltatunk egy (VI) Aaltal&nos képletli vegyiilettel — ahol
X egy kilépd csoport, elénybsen hidroxicsoport vagy halogéna-

tom, kilonésen klér- vagy brématom;
Rlll, R121 &5 Rr131 jelentése egymastol fliggetleniil hidrogénatom

vagy adott esetben szubsztitualt alkilcsoport; és

64.245/BE



19 ol

R4 &s R5 jelentése megegyezik az (I) A&ltalanos képletnél meg-
adottakkal —

egy (VII) &ltalanos képletid vegyiiletté — ahol

n, Rlll, R121, R131, R4 és RS jelentése megegyezik a fent meg-
adottakkal.

Ha X jelentése hidroxicsoport, Ugy a reakcidt a Mitsunobu-
-reakciénak megfeleld kérilmények kozott hajthatjuk végre, azaz
dietil—azo~dikarboxilétot és trifenil-foszfint hasznalva, példa-
ul tetrahidrofurénban, 0 °C-on. Ha X jelentése halogénatom, agy
a reakciot alkilezd koériilmények k&zott hajthatjuk végre, azaz
egy alkalmas olddészert, példaul metilén-dikloridot és egy ba-
zist, példaul trietil-amint hasznalva.

Ezutan a (VII) &ltalanos képletid vegyiiletet €gy alkalmas ol-
dbészerben, eldénytésen egy alkoholban, példaul etanolban melegitve
€9y Claisen-tipusu atrendezédéssel a (VIII) 4ltalanos képletd
vegylletet kapjuk.

Az is lehetséges, hogy egy alkil-aldehidet kézvetleniil egy
(V) altalanos képletl vegyiilettel reagaltatunk gy polaros szer-
ves oldészerben, bazikus koriilmények koézott, példaul pirrolidin
jelenlétében, majd a terméket savas kOrilmények kézott melegit-
jik, példaul 4-toluolszulfonsavval €egy apolaros oldbszerben,
példaul benzolban, és igy vizkilépéssel €gy 3-alkenil-szubsz-
tituélt~naftalin—szérmazékhoz jutunk.

A (VIII) &ltalanos képletd vegylletek megfelelnek azon (I),
(IT) és (I111) dltaléanos képletii vegylileteknek, amelyekben R6 je-
lentése egy adott esetben szubsztitualt alkenilcsoport, és kii-

16nb&z4 szdrmazékképzs eljarasokkal atalakithaték mas (I) alta-
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lénos képletd vegyiletekké.

igy példaul egy olyan (I) &ltalanos képletd vegyilet, ahol
R6 jelentése adott esetben Szubsztitualt alkilcsoport, egy meg-
felels, (VIII) dltalanos képleti vegylilet hidrogénezéséve] al-
lithaté els, példaul hidrogéngazt hasznalva palladium/szén kata-
lizatorral. A legtébb (V) &ltalanos képletd vegyiilet a kereske-
delemben kaphaté, de egyébként a megfeleld 2-hidroxi-benzoki-
nonbdl &llithaték eld Diels-Alder reakciéval.

Egy, az (1), (II), (III) és (IV) &ltalanos képletld vegyiiletek
elSallitasara $z0lgalé masik eljarasban, amely kiilénésen alkalmas
olyan (I) &ltalanos képletld vegyiiletek eldallitasara, amelyekben m
értéke 1, azaz (III) és (IV) &ltaldnos képletd vegyiiletek eld-
allitasara, egy (V) A&altaléanos képletd vegyiiletet — ahol
n, R és R3 jelentése megegyezik a fent megadottakkal —
egy CR4ROR6—(a)_ —coon dltalanos képletd karbonsavval — ahol
A, m, R4, RO és R6 jelentése megegyezik a fent megadottakkal —
reagaltatunk egy szabadgyék-iniciétor, példaul diamménium-per-
Oxo-diszulfat és ezlst-nitrat jelenlétében, egy alkalmas oldé-
Szerben, példaul vizes acetonitrilben egy (I), (11), (III) vagy
(IV) &altalanos képletd vegyiiletté.

Az igy elBallitott (I) &ltaléanos képletd vegyiiletek a fent
emlitett derivatizals eljarasokat vagy azok kombindcidit hasz-
nalva tovabb reagaltathaték ujabb (I) &ltalénos képletd vegyiile-
tekké.

Ezt az alternativ eljarast hasznalva, abban az esetben, ha
R4 és RS 3 kozottik 1lévé Szénatommal egyutt eqgy 3-10 szénatomos

cikloalkil- vagy cikloalkenil—gyﬁrﬁt képeznek, az l-metil-ciklo-
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alkil- vagy -Ccikloalkilén-karbonsavak k6zil sok a kereskedelem-
ben kaphaté, és karbonsav-résziik ismert eljarasokkal megnyujt-—
haté, hogy hosszabb ﬁszénléncot kapjunk, és azutan azt kivant
esetben Szubsztitualhatjuk a szakemberek 4&ltal j6l ismert tech-
nikakkal. fgy példaul az Arnst-Eistert reakciot hasznalva egy
metilén-egységgel neghosszabbithatjuk a lancot [ Meier and Zel-
ler, Angew. Chem. Int. Ed. Ewgl., 14, 32 (1975)] . Masrészt azo-
kat a vegyiileteket, ahol m értéke 1, ugy allithatijuk eld, hogy a
megfeleld cikloalkanont etil—ciano—acetéttal, majd utana egy
Grignard—reagenséel reagaltatjuk, ‘amit hidrolizis kdvet, hogy
megkapjuk az (1—szubsztituélt—cikloalkil)—ecetsavat [ lasd példa-
ul Amsterdamsky et al., Bull. Soc. Chim. Fr. 3-4, (2), 635-643
(1975); és a szénlanc egylépésenkénti meghosszabbitasareél Mush,
M.A. (doktori értekezés), Univ. Washingtoﬁ, Diss. Abt. 14, 765
(1954))] .

Az olyan vegyiiletek eldallitasahoz, amelyekben R4 és RS egy
magasabb szénatomszamu gylriben vesznek részt, a megfeleld, mo-
nobrém-szubsztitualt cikloalkil- vagy cikloalkenil—vegyﬁleteket
karbonsavva alakithatjuk a Grignard-vegyiilet elkészitésével,
magnéziumot hasznalva, majd azt szén-dioxiddal kezelve példaul
Szarazjég alakjadban. Az igy elBallitott karbonsav atalakithaté
l-karboxilatta alkilezéssel, példaul egy I-R6 altalanos képleti
vegylletet, igy metil-jodidot hasznalva, butil-litium jelenlété-
ben, ahol R® egy fent megadott jelentésdi csoport, amely ilyen
kOrilmények k&zott stabil.

Az l—fluor—cikloalkil/cikloalkenilkarbonsavak eldallitaséara

a Chem. Abst. 75: 17761y Szami kivonatban leirt eljarast hasz-
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nalhatjuk, ahol 1,3-butadiént reagaltatunk l—fluor—akrilsavval
hidrokinon Jjelenlétében, melegitéssel, majd ezt kévetBen redu-—
kaljuk a gydrd telitetlen kotését, hogy a cikloalkenil-
vegylletet cik-loalkillé alakitsuk &t. Masrészt a 2-keto-
Cikloalkil-karboxilat vegyiiletet natrium-etanolattal €és fluor-
gazzal reagaltatva kapjuk meg az 1—fluor-2—keto—cikloalkil—kar—
boxilatot és a ketocsoportot ezutan redukaljuk (i) metantiollal,
(ii) Raney-nikkellel és (iii) kélium—hidroxiddal [J. Org. cChem.
48, 724-727 (1983); J. Org. Chem. 47, 3242-3247 (1982)] .

A cikloalkil/cikloalkilén—gyﬁrﬁ Szubsztitualasa, példéaul
alkilezése a karboxilcsoporthoz képest 1-es helyzettdl eltérd
pozicidéban a szakemberek 4ltal ismert médszerekkel valdésithatd
meg. A gylriben €gyszeresen telitetlen cikloalkilénkarbonsav—
—észterekbSl kiindulva az alkilezés a fent leirt médon az 1-es
helyzetbe iranyithatg, majd inicidtorként fényt hasznalva, egy
R20-X altalanos képleti vegyiilettel — aho] R20 jelentése alkil-
vagy halogénezett alkilcsoport, x jelentése halogénatom -, pél-
daul egy CF3—X Aaltalanos képletd vegyilettel reagaltatva lehetg-
vé valik egy alkil- vagy halogénezett alkil-, példaul trifluor-
-metil-csoport bevitele. Ezutdn palladium/szén katalizator hasz-
nalataval a telitetlen k&tés telithetd.

Az 1—(trifluor—metil)-cikloalkil/cikloalkenil-karboxilétok—
hoz ugy juthatunk el, hogy példaul a metil-cikloalkil/cikloal—
kenil—karboxilétot, példaul trifluor-metil—jodiddal reagaltatijuk
litium—diizopropil—amid (LDA) jelenlétében, vagy az 1l-keto-cik-
loalkil/cikloalkenil—karboxilétot trifluor—metil—jodiddal rea-

galtatjuk trietil-amin Jelenlétében, amit redukdlas koévet. Mas-
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részt 2—(trifluor—metil)-akrilsavat reagaltathatunk egy adott
esetben szubsztitudlt 1,3—butadiénnel, hidrokinon jelenlétében
melegitve, hogy megkapjuk az adott esetben Szubsztituilt 1-
-(trifluor—metil)—cikloalkenil—karbonsavat.

Az olyan vegyileteket, amelyekben R telitetlen, ugy &llit-
hatjuk els, hogy Wood és munkatarsai [J. Chem. Soc. pPerkin.
Trans. 1, 1645-1659 (1985)] mbédszerét hasznalva eldallitunk egy
(IX) altalénos képletd vegyiiletet — ahol
R141 Jelentése hidrogénatom, vagy egy adott esetben szubszti-

tualt alkil-, alkenil-, alkinil-, aril-, alkoxi-, alkenil-

-oxi-, alkinil-oxi- vagy aril-oxi-csoport —
majd ezt a vegyiiletet reagaltatjuk a naftokinonnal a fent‘leirt,
atrendezédést elésegitéd kOrilmények kézdtt. Az ilyen vegyiiletek
redukalasa lehetévé teszi az izoalkil-csoportok kialakitasat.

A taldlmany szerinti vegyiuletek el8allitasanak egy még to-
vabbi eljarasaban egy (V) Altalanos képletid vegyiiletet eqgy
X~ (A) ;—CR4RSR6 altalanos képleti vegyililettel reagdltatunk, ahol
R4, RO, R6, A és m jelentései meégegyeznek az (I) Aaltalanos kép-

letnél megadottakkal, és
X Jelentése egy kilép6 csoport,
amit a vegyiiletbsl kiléptetve, egy +(A)m—CR4R5R6 altaléanos kép-
letd, elektromosan toltott csoportot kapunk; X példaul halogén-
atom vagy tozilcsoport lehet. Ezt a reakciét €egy sav, példaul
€gy Lewis-sav, igy aluminium-klorid jelenlétében, nagyjabdél a
Fieser és Gates 4altal leirt reakcidkérilményeket alkalmazva
hajtjuk végre [ J. Am. Chem. Soc. 63, 2943-2953 (1941)] .

A szakemberek szamos mas médot is alkalmazhatnak arra, hogy
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eljussanak az (I) dltalanos képletd vegyiiletekhez.

Az olyan (I) altalénos képletq vegylleteket, amelyekben R3
jelentése egy kilépé csoport, agy allithatjuk elS, hogy egy
olyan (I) &ltalanos képletd vegylletet, amelyben R3 jelentése
hidroxicsoport, egy X-L &ltalénos képletd vegyiilettel - ahol X
jelentése halogénatom — reagaltatunk €gy szerves bazis, elénys-
Sén egy tercier amin, igy trietil-amin vVagy egy szervetlen ba-
zis, igy natrium-karbonat jelenlétében. fgy példaul az olyan (I)
altalanos képletd vegyliletek, amelyekben R3 jelentése egy
—0—Co—R11 altalanos képletd csoport - ahol RI11 jelentése meg-
egyezik a fent megadottakkal — egy alkalmas, (V) altaléanos kép-
letd vegyiilet hidroxicsoportjanak acilezésével 4allithaték elg,
példaul egy Rll-co—) altaléanos képletid savkloridot hasznélva
egy alkalmas olddszerben, példaul netilén—dikloridban, egy ba-
zis, példaul trietil-amin Jelenlétében. Masrészt azok az (I) 4l1-
talanos képletl vegyiiletek, ahol R3 jelentése egy hidroxicso-
port, reagaltathatdk egy HO—L A&ltaléanos képletd savval — ahol L
jelentése megegyezik a fent megadottakkal és tartalmaz egy savas
karbonilcsoportot - egy vizelvond Szer, példaul diciklohexil-
-karbodiimid jelenlétében. Az ilyen vegyiiletekhez egy masik utat
az kinal, ha egy (I) altalanos képleti vegyiilet — ahol R3 jelen-
tése hidroxicsoport — egy fémsdjat, azaz €gy olyan vegyiiletet,
ahol R3 Jelentése egy —OMe csoport — ahol Me egy fémion — rea-
galtatunk eqy X-I, altalanos képletd, fent mar megadott vegyiilet-
tel.

Azok az (I) A&altaléanos képleti vegyliletek, amelyekben R! az

R2-vel és/vagy R7 az R8-ca1 egymastél flggetleniil egy adott
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esetben szubsztitualt alkoxicsoportot jelentenek, egy alkalmas

(V) altalanos képletd vagy megfeleld (I) &altalanos képletd ve-

‘gyiilet egyik vagy mindkét karbonilcsoportjanak ketalizalisaval

allithaték eld példaul egy alkalmas alkoholt hasznalva bazikus
vagy savas korilmények kozétt, példaul metanolos kdlium-hidroxid
éldatot hasznalva.

Azok az (I) altalénos képletd vegylletek, amelyekben Rl az
R2-vel és/vagy R7 az R8-cal egylitt egy-egy tioxocsoportot (=S)
képeznek, ugy allithaték eld, hogy egy alkalmas (I) altaléanos
képletd vegyiilletet — ahol Rl az R2-vel és R7 az R8-cal egyarant
€gy-egy oxocsoportot alkot — egy alkalmas reagenssel, példaul
Lawesson-reagenssel [2,4—bisz(4—metoxi—fenil)—1,3-ditia-2,4—di—
foszfetan-2,4-diszulfid] reagaltatunk, szlikség esetén védécso-
portokat hasznalva.

Azok az (I) altalanos képletl vegyiiletek, amelyekben Rl az
RZ2-vel és/vagy R’ az R8-cal egyiitt egy-egy =N—-OR9 4&ltalanos kép-
letd oximcsoportot alkot, — ahol R9 jelentése megegyezik a fent

megadottakkal — gy &allithatdék elS, hogy egy alkalmas (I) &alta-

lanos képletdi vegyiiletet — ahol R1 az R2-vel és R’ az R8-cal
egyarant oxocsoportot alkotnak — hidroxil-aminnal vagy egy
R9O—NH2 altalanos képletd alkoxi-aminnal — ahol RS9 jelentése

megegyezik a fent megadottakkal — reagaltatunk egy bazis, példa-
ul piridin jelenlétében.

A fenti derivatizalé eljarasok kombindlasaval eljuthatunk a
kivant (I) &ltaldnos képletid vegylilethez.

Talalmanyunk hatodik oldala egy készitmény, amely egy (I)

altaladnos képletd, és elényésen egy (II), (III) vagy (IV) &lta-
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lanos képleti vegyililetet tartalmaz legalabb egy vivSanyaggal
egyitt. Az ilyen készitmények tartalmazhatnak €gy talalmany sze-
rinti vegyiletet, vagy szamos talalmany szerinti vegyilet keve-
rékét. Az is elképzelhets, hogy a kiil6énb6z8 izomerek vagy izo-
mer-keverékek aktivitdsa kiilénbszé foki vagy spektrumi, igy te-
hat a készitmények egyedi izomereket vagy izomerek keverékét
tartalmazhatjak.

A~talélmény Szerinti készitmények tipikusan 0,001-95 tomeg %
(I) A&ltalanos képletd hatéanyagot tartalmaznak. A hasznélatré
kész készitmények elénydsen 0,001-25 témeg % hatéanyagot tartal-
maznak. Az olyan készitményekben azonban, amelyeket a felhaszna-
las elétt felhigitandé koncentratumként hoznak forgalomba, a ha-
tdéanyag magas koncentraciéban, példaul akar 95 tomeg %-ban is
lehet jelen.

A taldlmany szerinti készitmények Osszekeverheték kilénbsza
alkalmas vivéanyagokkal, igy oldészerekkel, higitdszerekkel
és/vagy feliiletaktiv anyagokkal, hogy porokkd, szemcsés szilard
anyagokka, nedvesithetd porokka, szinyogfogéb Szalagokka vagy mas
szilard készitményekké, vagy emulzidkka, emulgedlhatdé koncentra-
tumokka, permetekké, aeroszolokka vagy mas folyékony készitmé-
nyekké legyenek formalva. Az alkalmas oldé- és higitészerek k&zé
tartozik a viz, az alifas és aromas szénhidrogének, igy a xilol
vagy mas kéolajleparlasi frakcidk, vagy az alkoholok, igy az
etanol. A feliiletaktiv anyagok lehetnek anionos, kationos vagy
nem-ionos tipusuak. A készitmények tartalmazhatnak antioxidanso-
kat és mas stabilizétorokat, valamint illatanyagokat és szinezé-

keket is. Ezen inert vivéanyagok tipusa és aranya olyan, mint
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amilyeneket szokads szerint alkalmaznak a peszticid készitmények-
ben és megfelelsen inertek a kezelendd névények anyagcseréije
Szempontjabdl.

Az olyan vivéanyagokra, amelyek tudottan alkalmasak a nafta-
lin-1,4-dion-szarmazékok peszticidként hasznalhaté készitmények-
be térténé inkorporéléséra, példakat talalunk a kévetkezd szaba-
dalmi iratokban, pontosabban azok példaiban: US-A 2,572,964,
US-A 4,110,473, us-a 4,970,328 és Jp 90/152,943 (Agro-Kanesho
KK) szami szabadalmi iratok.

Az inert vivéanyagok mellett a talalmany szerinti készitmé-
nyek egy vagy tébb tovabbi hatéanyagot is tartalmazhatnak. Ezek
a tovabbi hatbéanyagok lehetnek mas vegyiiletek, amelyek peszti-
cid hatdast mutatnak, és ezek a mas vegyiuletek mutathatnak szi-
nergista hatast is a talalmany szerinti vegyililetekkel.

Talalmanyunkat a tovabbiakban a nem korlatozé , Pé1dak” -on és
az ,0sszehasonlité Példak”-on at mutatjuk be. Ezek ismeretében a

Szakemberek taldlmanyunk tovabbi megvaldsitdsait ismerhetik meg.

Példak

Az 1 - 23. példékban a (IT) 4&ltaléanos képletii vegyiiletek
eléallitasat és tulajdonsagait mutatjuk be, és igy ezek talalma-
nyunk elsgd Szempontjanak elsd részét képezik; a 24 - 34, példak-
ban a (III) 4ltalanos képletd vegyiiletek eldallitasat és tulaj-
donsagait mutatjuk be, és igy ezek talalmanyunk elsg Szempontija-
nak miasodik részét képezik; és a 35 - 50. példakban a (IV) &lta-
lanos képletd vegyliletek eldallitasat és tulajdonsagait mutatjuk

be, és igy ezek talalmadnyunk elsg Szempontjanak harmadik részét
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képezik a 46. példaval egyiitt, amely egy (II) &ltalanos képletd
vegyilettel kapcsolatos és Osszehasonlitasul szolgal. Az 51 - 53,
példakban az olyan (V) &ltalanos képletd intermedier vegyliletek
eldallitésat irjuk le, amelyekben n értéke 1 vagy toébb. A 14.
tablazatban 6sszehasonlitéd adatokat mutatunk be az olyan vegyii-
letekkel kapcsolatban, amelyekben a 3-helyzetd szubsztituens eqgy
egyenes 1lanci alkilcsoport. A kiindulasi anyagokat az Aldrich

Chemical Company-tél szereztiik be.

2—(1,1-Dimeti11prqpi1)— 3-hidroxi-nafta1in-1,4—dion eléalli-
tdsa [ (I) altaléanos képlet, ahol n és m = 0; Rl 47 R2-vel és R7
az R8-cal egyiitt mindketts =0; R3 = —0H; -CRrR4RS- - —C (CH3) o—;
Ré = —C,Hg)

a) 2—(2-Iquentenil-oxi)—naftalin—1,4—dion eldallitasa

10,0 g (57,4 mmol) 2—hidroxi—naftalin—1,4—dion és 15,1 g
(57,4 mmol) trifenil-foszfin 1550 ml vizmentes tetrahidrofuran-
nal késziilt oldatihoz 0 °cC hémérsékleten, nitrogénatmoszféréban,
keverés kdézben 10,0 g (57,4 mmol) dietil—azo—dikarboxilétot a-
dunk. Tovabbi 5 perces keverés utdn 10 ml vizmentes tetrahidro-
furanban feloldott 7,42 g (86,1 mmol) 2-izopentenolt Csepegte-
tink hozza, majd a keverést még 2 éran at folytatjuk. A csapadé-
kot o&sszegylijtjiik, levegdn megszaritjuk, és vizes metanolbdl &t-—
kristalyositjuk: 8,3 g 2—(2—izopentenil—oxi)—naftalin—l,4—diont
kapunk sarga kristalyok alakjaban, amelyek olvadaspontja 138 °C.

b) 2-(1,1—Dimetil-2ﬁprqpeni1)— 3-hidroxi-naftalin—1,4-dion

eléallitasa
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4,27 g (24,8 mmol), az a) pont szerint eldallitott 2-(2-
—izopentenil—oxi)—naftalin—1,4—diont feloldunk 125 ml abszolut
etanolban, és az oldatot visszacsepegd hiits alatt forraljuk 6 6&-
ran at. Az oldatot lehdtjiik, és az oldészert vakuumban eltavo-
litjuk. A maradékot dietil-éterben feloldjuk, és 1 vegyes $%$-os,
vizes natrium-hidroxid oldattal (6 x 25 ml) extrahaljuk. Az
egyesitett lagos frakcidkat PH = 5 -re savanyitjuk 2 M hidrogén-
~klorid-oldattal, és dietil-éterrel (6 x 25 ml) extrahaljuk. Az
egyesitett dietil-éteres extraktumokat egymas utan vizzel (2 x
25 ml) és telitett, vizes natrium-klorid-oldattal (25 ml) mos—
suk, majd magnézium-szulfattal megszaritjuk. Szilirés és agz oldé-
Szer csékkentett nyomason végzett elparologtatasa utan vizes me-
tanolbél dtkristdlyositva 4,27 g 2—(1,1—dimetil—2—propenil)—3—
—hidroxi-naftalin-1, 4-diont kapunk sarga kristalyok alakjaban,
amelyek olvadaspontja 60 °C.

c) 2—(1,1—Dimeti11prqpil)-3—hidroxi—naftalin—1,4-dion eld-
allitéasa

2,00 g (8,3 mmol), a b) pont szerint eldallitott 2-(1,1-
-dimetil—Z—propenil)—3—hidroxi—naftalin—1,4—dion és 50 mg, 10 $-
0s palladium/szén katalizitor elegyét 30 ml abszolut etanolban
keverjik hidrogénatmoszféraban (palackbédl), szobahémérsékleten
(k6rilbelil 20 °C) 1 6ran 4t. Az elegyet CELITE®-en (savval mo-
sott, koériilbelil 95 tomeqg % Szilicium-dioxid) szlirjik, és az ol-
dészert csékkentett nyomason eltavolitjuk. A maradékot eta-
nol/petroléter elegybdl atkristilyositva 1,98 g 2-(1,1-dimetil-
—propil)—3—hidroxi—naftalin—l,4—diont kapunk sarga kristalyok

alakjaban, amelyek olvadaspontja 52 °c.
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2. példa
3<Acetoxi-2-(1,1-dimetilﬁprqpi1)—naftalin-1,4-dion eléil-
litdsa [ (I) 4ltaldnos képlet, ahol n és m = 0; Rl az R2-vel &s R7 az
R8-cal egyiitt mindketts =o0; R3 = ~0-C0—CH3; —CRIRS- = —C(CH3),—;
R® = —CoHg)

2,00 g (8,2 mmol), az 1. Példa szerint eldallitott -(1,1-di-
metil—propil)—3—hidroxi—2naftalin—l,4—diont feloldunk 20 ml viz-
mentes metilén-dikloridban, és keverés kézben, 0 °C hémérsékle-
ten, egymas utan 0,5 ml piridint és 2,59 g acetil-kloridot adunk
hozza. Az elegyet még 30 percen At keverjiik, majd dietil-~éterrel
felhigitjuk, mossuk vizzel, telitett natrium-hidrogén-karbonat -
-oldattal és telitett nétrium—klorid—oldattal, majd magnézium-
-szulfattal megszaritjuk. Szilirés és az oldészer csOkkentett nyo-
mason vald eltdvolitasa utan szilikagél oszlopkromatografiaval
2,06 g 3—acetoxi—2—(l,1-dimetil-propil)—naftalin—l,4—diont ka-

punk sarga kristalyok alakjaban, amelyek olvadaspontja 53 °cC.

2-terc—Butil-3-bidroxi—nafta1in-1,4-dion elédllitiasa [ (I)
altalénos képlet, ahol n és m = 0; Rl az R2-vel és R7 az R8-cal
egyitt mindkettd =0; R3 = —oH; —CR4R5- - —C(CH3) 2—; R® = —CHg]

1,00 g (5,68 mmol) 2—hidroxi—naftalin—l,4—diont, 870 mg
(8,51 mmol) pivalinsavat és 568 mg ezlst-nitrdtot 20 ml aceto-
nitril és 20 ml viz elegyében melegitiink 60 - g5 °C-on. Hozza-
Ccsepegtetunk 1,94 g (8,51 mmo1l) amménium-peroxo~-diszulfatot 10
ml vizben oldva, és tovabb melegitjiik 1 éran at. Az elegyet szo-

bahémérsékletre (kdriilbeliil 20 °C) hidtjik, dietil-éterrel felhi-
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gitjuk, és 1 vegyes %-os, vizes natrium-hidroxid oldattal (4 x
25 ml) extrahaljuk. Az egyesitett lugos frakcidkat 2 M hidrogén-
-klorid-oldattal savanyitjuk és dietil-éterrel (3 x 25 ml) ext-
rahdljuk. Az egyesitett dietil-éteres extraktumokat €gymas utdn
vizzel és telitett natrium-klorid-oldattal mossuk, majd magnézi-
um-szulfattal megszaritjuk. Szlirés, az oldészer csokkentett nyo-
mason végzett elparologtatdsa és szilikagél Oszlopkromatografias
tisztitds utan 450 mg 2—terc—butil-3-hidroxi—naftalin—1,4—diont

kapunk sarga kristalyok alakjaban, amelyek olvadéspontja 89 °cC.

4 —11. és 13. példak

Az 1. és 2. példakban leirtakhoz hasonlé eljarasokkal tovab-
bi taldlmany szerinti vegylleteket &llitunk elé, amelyeket az 1.
tablazatban mutatunk be. Ebben a tablazatban a vegyileteket az

(I) &ltalénos képlet szerint lehet azonositani.

12. lda

2-(1,1-Dimetil-21prqpeni1)-3-metoxi-naftalin-1,4-dion eldal-
litdsa [ (I) altalanos képlet, ahol n és m = 0; Rl az R2-vel é&s
R7 az R8-cal egyiitt =0; R3 = —OCH3; —CRIRS- = —c(cH3),~; R6 =
—CH=CH>]

50 mg (0,21 mmol) 2—(1,l—dimetil-2-propenil)— 3-hidroxi-naf-
talin-1,4-diont feloldunk 5 ml dietil-éterben, és az oldathoz
keverés kozben, nitrogénatmoszféréban, 0 °c hémérsékleten 2 ml
dietil-éteres diazo-metian-oldatot adunk. Két 6ra mulva az oldé-
Szert csokkentett nyomason eltavolitjuk, és a maradékot szilika-

gél oszlopkromatografiaval megtisztitva 47 mg cim szerinti ve-
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gylletet kapunk.

14. példa

3-(1,1—Dimeti1—21prqpeni1)-1,1-dimetoxi—2-hidroxi—nafta1in-
-4-on elédllitssa

a) 2ﬁAcetoxi—3—(1,1—dimetil—2fprqpeni1)-naftalin—1,4—dion
eldallitéasa

A 2. példaban leirt, standard acetilezési eljarast 1,00 g
(4,13 mmol) 1.b) vegyiileten elvégezve kapjuk meg a cim szerinti
vegyliletet.

b) 3—(1,1—Dimeti1-21prqpeni1)-1,1-dimetoxi-Z-hidroxi—naf-
talin-4-on elS4llitisa

750 mg (2,63 mmol) 14.3) vegylilet 30 ml metanol €s 5 ml tet-
rahidrofuran elegyével késziilt oldatdhoz keverés kézben 1,0 g
kdlium-hidroxidot adunk 10 ml vizben oldva. Az elegyet 1 6ran at
keverjik, majd térfogatat a felére cs6kkentjik, 20 ml vizzel
felhigitjuk, és a vizes elegyet dietil-éterrel (3 x 20 ml) ext-
rahadljuk. Az egyesitett éteres frakcidkat sorban vizzel (2 x 20
ml), telitett nétrium-karbonét—oldattal (3 x 20 ml), vizzel (2 x
20 ml) és telitett natrium-klorid-oldattal (20 ml) mossuk, majd
magnézium-szulfattal megszaritjuk. Szlrés, az oldészer csékken-
tett nyomason valsg eltavolitasa és szilikagél Oszlopkromato-

grafia utan 173 mg cim szerinti vegylletet kapunk.

15. példa
3—(1,1-Dimetil-21prqpenil)—2-hidroxi-1—(metoxi-imino)—naf-

talin-4-on elddllitasa
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5 ml piridinben feloldunk 250 mg (1,03 mmol) 1.b) példa sze-
rinti terméket,és 95 mg (1,14 mmol) metoxi—amin—hidrokloridot,
és az oldatot 48 6ran at keverjiik. Ezutan a reakcidelegyet 50 ml
dietil-éterben feloldjuk, vizzel (2 x 10 ml), 2 M hidrogén-klo-
rid-oldattal (2 x 10 ml), vizzel (2 x 10 ml) és telitett natri-
um-klorid-oldattal mossuk, majd magnézium-szul fattal megszarit-
Juk. Szlrés, az oldészer csOkkentett nyomiason vald eltavolitasa
és szilikagél oszlopkromatografia utan 56 mg cim szerinti vegyli-

letet kapunk.
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19. példa

Peszticid hatas

A vegyliletek peszticid hatasat hazilégyen, torma levélboga-
ron, kaposztamolyon (hernydkon), atkan és liszteskén vizsgaljuk
az alabbi médszerekkel.

Hazilégy (MD) (Musca domestica)

A vizsgdlt vegyiiletek acetonos oldatabél 1 pl-t cseppentiink
néstény hazilegyek torara. Minden dbézishoz két ismétlésben 15 - 15
legyet haszndlunk, és minden vegylletet 6 dézisban vizsgalunk. A
kezelés utan a legyeket 20 + 1 °c hémérsékleten tartjuk, és a
pusztulast 24 és 48 é6ra mualva értékeljik ki. Az LDgp-értéket
ug vegyﬁlet/légy dimenzidéban adjuk meg [ lasd Sawicki et al., Bull.
WHO 35, 893 (1966); és Sawicki et al., Entomol. Expl. Appl. 10,
253 (1967)] .

Torma levélbogar (PC) (Phaedon cochleariae)

A vizsgdlt vegyiiletek acetonos oldatabdl 1 Hl-es cseppeket
helyeziink im&gék hasi oldalara egy mikrocsepp-adagoléval. A ke-
zelt bogarak pusztulasat 48 o&ra milva értékeljik ki. Minden dé-
zishoz két ismétlésben 20 - 25 bogarat hasznalunk, és minden ve-
gyliletet 5 dézisban vizsgdlunk. Az LDgp-értéket a hazilégynél
leirt médon szamitjuk ki.

Képosztamoly (PM) (Plutella maculipennis)

A vizsgalt vegyiiletek acetonos oldatabél 0,5 pl-es cseppek-
kel kezeljik a V. stadiuma hernyékat. Minden dézishoz harom is-
métlésben 10 - 10 hernyét hasznalunk, és minden vegyluletet 5 do6-
zisban vizsgdlunk. A kezelés utan a hernyékat 22 °c hémérsékle-

ten tartjuk, és a pusztulast 5 nap malva, a babozédas elmarada-
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saval értékeljik ki. Az LDgp-értéket a hazilégynél leirt médon
szamitjuk ki.

KSzb6nséges takacsatka (TU) (Tetranychus urticae)

A vizsgdlt vegyiilet aceton/viz (1:4) elegyben késziilt olda-
tanak 35 pl-ébe 25 kifejlett néstény atkat meritink 30 masodperc-
re. A kezelt atkdkat 21 + 2 °c hémérsékleten tartjuk, és a pusz-
tulast 72 6ra mualva értékeljik ki. Ez id§ utan azt az atkat te-
kintjik é1ének, amely tobb mint egy végtagjaval ismétl3ds (nem
reflex) mozgdst végez. Minden d6ézishoz hirom ismétlésben 25 - 25
hernyét hasznalunk, és minden vegyiiletet 5 vagy 6 dbézisban vizs-—
galunk. Az LCsp-értékeket ppm oldatkoncentracié/atka dimenzidéban
adjuk meg. A vizsgalatot a GSS jelzésd, érzékeny atkatétzsén
(Schering AG, Berlin) végezziik.

Dohanyliszteske (BM) (Bemisia tabaci)

A vizsgél% vegyllet acetonos oldatabdl 0,100 ml-t tesziink egy
10 ml-es Gvegedénybe, majd forgatéassal elparologtatva a vegyli-
letb81l bevonatot képeziink. Az edénybe 30 liszteske imagét tesziink,
"majd 60 perc malva a kezelt rovarokat kezeletlen gyapotlevél-ko-
rongokra tessziik, amelyeket agargél-agyon tartunk nedvesen. A hé-
mérsékletet 25 °C-on tartjuk, és a pusztulast 48 6ra milva érté-
keljik ki. Minden dézist harom ismétlésben, és a vegyluleteket
S - 7 dézisban vizsgaljuk. Az LCsp-értékeket a , Polo-PC” szoft-
vercsomaggal (LeOra Software, Berkeley, CA) szamitjuk ki. A vizs-
galatot a SUD-S jelzésq, érzékeny lisztesketdrzsén végezziik, amit
Szudanban, 1979-ben, gyapotrél gyijtoéttek be.

Az eredményeket a 2. tablazatban mutatjuk be. Hacsak masként

nem adjuk meqg, az LDgp-értékek dimenzidéja pg/rovar, az LCgp-ér-
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tékek dimenziéja ppm oldatkoncentracié.

Az Osszes tablazatban ,NA” a3 kimutathaté aktivitas hidnyat,
»~=" az adat hidnyit jelenti.

A 2. tabléazatban szereplS$ ,A” vegyiilet a DE 26 41 343 A1l
szami szabadalmi irat 1. példidjadban leirt 3-acetoxi-2-dodecil-
-naftalin-1,4-dion, azaz €gy olyan (I) 4&ltalanos képletd ve-
gyilet, amelyben n és m = 0; Rl az R2-vel és R7 az R8-cal egylitt

mindketts =0; R3 = —0-CO—CH3; R4 = RS = j; R6 - —C11Hp3.

64.245/BE



39 I

2. tablazat

Vegyilet/ MD PC BM TU(GSS) | BT(SUD-S)
Példa szama (LDsgp) (LDsg) (LCs) (LCs0)
' ﬁ (LDsg)
1 <10 c. 10 - 39 19
2 <10 €. 6,0 c. 10 64 4,8
3 c.25 c. 6,0 c. 8,0 81 8
4 82 3,9 - 18 5,3
5 - 6,9 - 84 13
6 c.20 2.1 - 27 16
7 >20 c.6,0 - 53 <100
8 - c.80 c.0,l1 630 -
9 - 0,41 - 140 13,4
10 >20 c. 6,0 - 15 35
11 - - c. 50 -
12 >20 c. 12,0 - - -
13 >20 >20 c. 8,0 > 1000 > 1000
14 c.25 c.6,0 - c. 800 -
15 - 35%* - - 97%*+*
16 83 c. 10 - 91 10
17 14 NA - 50 -
18 13 c. 15 - cl00 10
A >>20 0,36 - 64 82
* pusztulas % 20 pg/rovar dézisnal (LDsg)

> pusztuléas

64.245/BE
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20. példa

Az aktivitas vizsgalata rezisztens kézonséges takacsatkan

A 19. példaban leirt vizsgalatot ismételjiik meg egy
bifentrinre rezisztens takacsatka-térzssn (NYR-Bi£f-1000, Cornell
University, Dept. of Entomology, New York). Az eredményeket a 3.

tédblazatban mutatjuk be. Az LCgp-értékek dimenzidéja ppm oldat-

koncentracio.
3. tablazat
Példa LCgq
1 84 ppm
2 83 ppm
21. példa

Az aktivitas vizsgdlata rezisztens liszteskén

A 19. példaban leirt vizsgdlatot ismételjiik meg egy rezisz-
tens lisztesketdrzsén (Ned-7). A Ned-7 toérzset Fransen Hollandj-
aban, 1993 adprilisdban, malyvarézsan gyijtotte, és erdsen re-
zisztens a szerves foszforsav-észter és karbamdt rovarsld sze-
rekre, valamint a buprofezin fejlédésszabélyozéra.

Az eredményeket a 4. tablazatban mutatjuk be. Az LCgp-ér-
tékek dimenziéja ppm oldatkoncentracié.

4 tablazat

Példa LCsq
5 21 ppm
A 470 ppm

A kuloénb6z8, rezisztens lisztesketorzsekkel végzett vizsga-

latok azt mutatjak, hogy az 1 - 15. vegyliletek erdsen aktivak a
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rezisztens torzsekkel szemben.

2

22. példa
A levéltetvek elleni aktivitas vizsgalata

A 2061d 6&szibarack-levéltetd (Myzus persicae) rezisztens (R)
és érzékeny (S) térzsein a vizsgalatokat az alabbi médszerrel
végezziik.

Négy cm hosszu és 1,5 cm atméréia uvegcsovek belsejének fele
hosszisdgadba fluonnal [poli—(tetrafluor4etilénn Csapdagydriit
fes-tiink, és a csé egyik végére egy rovarhalé-négyszéget erdsi-
tink rugalmas Szalaggal. Tizend&ét szarnyatlan, kifejlett rovart
juttatunk finoman a csé&be €gy cobolyszér-ecsettel, majd a masik
véget is lezarjuk egy rovarhalé-darabbal .

A levéltetveket tartalmazéd csdveket 10 masodpercre a rovar-
618 szer oldatéaba meritjik, majd szlrépapiron leitatjuk, megfor-
ditjuk, és a kezelt levéltetveket itdgetéssel leejtjik a csd be-
meritetlen végébe. A kezelési mortalitast (ami &ltaldban semmi
vagy igen csekély) 1 éra malva ellendrizziik, majd a levéltetve-
ket kinai kel levélkorongokra (35 mm atmérdjd) tessziik agaragyon
(25 mm mély), eldobhaté mianyag edényekben (30 mm magas), ame-
lyek szabad szajat egy fluongylirivel tessziik jarhatatlanna. Az
edényeket A4llva, lefedés nélkil taroljuk dllandésitott kérnye-
zetben, 25 °cC hémérsékleten, 4&llandé megvilagitds mellett. A
Pusztulast 24, 48 és 72 6éra malva dllapitjuk meg. Minden dézis-
hoz két ismétlésben 15 - 15 levéltetvet hasznadlunk, és minden
vegylletet 5 vagy 6 dézisban vizsgalunk.

A vizsgdlatot egy USIL jelzésg, Kelet-Angliaban, szabadfsl-
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doén gydjtott, érzékeny térzsdn, és egy 7949z jelzési (R3 észte-
raz, érzékeny acetilkolin—észteréz), rendkiwviil rezisztens,

ang-
liai tvegh&zakban gylijtott térzsén végezziik.

Az eredményeket az 5. téblazatban mutatjuk be. A megadott
értékek a kontrollal korrigdlt %-os mortalitas. A kontrollt ha-
téanyagot nem tartalmazéd oldészerrel kezeljiik.

Mas vizsgalatok, amelyeket az uborka levéltetd (Aphis gossy-
pii) 81-171B jelzésd, érzékeny tdrzsén végeztiink, ugyancsak ki-
haszndlhaté aktivitasra utalnak, kiilénésen a (IV) altalanos kép-
letd vegyiiletek k&érében.
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23. példa

A gombadlé hatas vizsgdlata

A vegyliletek gombaellenes hatasat Aspergillus niger, Piri-
Cularia oryzae (= Magnaporthe grisea) és Rhizoctonia solani izo-
latumokon vizsgdljuk in vitro.

A vegylileteket burgonya-dextréz agarba keverjiik etanol/ace-
ton (1:1) olddészer-elegyben ugy, hogy 0,5 ml oldatot keveriink
250 ml agarhoz, amig az autoklavozas utan még olvadt és 50 °C-ra
lehdlt. Minden vegylletet egyetlen koncentracidban (100 mg/1)
vizsg4lunk.

Minden vizsgalathoz — altaldban két vegyilet egyszerre — ha-
rom kontroll tartozik: (1) egy standard gombadlé szer (karben-
dazim 1 vagy 5 mg/l1, vagy prokloraz 1 mg/1 koncentréciéban);
(ii) az etanol/aceton olddészerelegy; és (iii) kezeletlen tapta-
~laj. A standardként hasznalt gombadlé szereket az aktiv, keres-
kedelmi forgalomban 1év3 vegyliletek képviselSinek tartjuk.

Minden gombat agaron, kezelésenként négy Petri-csészében,
€gy lemezen harom gombateleppel (a R. solani esetében egy telep-
pel) vizsgalunk. Az A. niger-t és a R. solani-t 20 - 25 °C hé-
mérsékleten 4 napiqg, a P. oryzae-t 7 napig inkubaljuk. Az akti-
vitds meghatarozasihoz a telepek atméréjét mérjiik meg.

Az eredményeket a 6. tablazatban mutatjuk be. Az adatok a

o

telepatméréd névekedésének 5-0s gatlésa agarlemezen.
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6. tablazat
Példa Gomba ATS;X;E?S Aﬁfi;ﬁgés AgFiziﬁés
1 A. niger 63
2 A. niger 38
3 A. niger 61
1 P. oryzae 100
2 P. oryzae 89
3 P. oryzae 100
1 R. solani 95
2 R. solani 81
-3 R. solani 92
prokloraz A. niger ’ 97,8
karbendazim | p. oryzae | 99,8 14,7
karbendazim R. solani ' 82,4 3,3

A tovabbi vizsgdlatok azt mutatjak, hogy az (I) altalénos
képletid vegyiiletek J6 gombaellenes hatast mutatnak az olyan gom-
bak széles ké&re ellen, amelyek a gabonafélék €és kétszikd kultar-
ndévények kérokozdi. Részletesebben, j6 aktivitadsuk van az Ery-
siphe nemzetség fajai, kiilénésen az E. graminis, a Botrytis-fa-
jok, kiiléndésen a B. fabae és B. cinerea, valamint — amint azt
fent bemutattuk — a Rhizoctonia, Piricularia és Aspergillus nem-

zetségek fajai ellen.

24. példa

2-Hidraxi-3—(1’—metil—ciqupentil)—naftalin-l,d-dion eldal-

litdsa [ (III) &ltalanos képlet, ahol n =0; m = 0; Rl ay R2-vel
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és R’ az R8-cal egyutt mindkettd =0; R3 = —OH; —CR4RS- = ciklo-
pentil; R® = —CH3)

3,95 g (39,0 mmol) diizopropil-amin 50 ml vizmentes tetra-
hidrofurannal késziilt oldatihoz keverés kézben, -78 °C hémérsék-
leten, nitrogénatmoszféraban 11,7 ml 2,5 M (29,3 mmol) butil-
-litium-oldatot adunk. Az elegyet 10 percig keverjiik, majd 2,5 g
(19,5 mmol) ciklopenténkarbonsav—metil—észtert csepegtetiink hoz-
zd. Ujabb 10 percen &t keverjik, majd 8,31 g (58,5 mmol) metil-
-jodidot csepegtetiink hozza. A reakcidelegyet ezutan -78 °C hé-
mérsékleten keverjik még 1 éran at, majd hagyjuk szobahémérsék-
letre felmelegedni, és tovabb keverjik 1 éran at. Ezutan a reak-
cibelegyet viz és dietil-éter keverékébe (1:1, 100 ml) ontjiik,
és 2 M hidrogén-klorid-oldattal megsavanyitjuk. A vizes oldatot
elvalasztjuk, és tovabb extrahaljuk dietil-éterrel (3 x 25 ml),
-majd az egyesitett éteres fazisokat vizzel (2 x 50 ml) és teli-
tett natrium-klorid-oldattal (50 ml) mossuk, és magnézium-szul-
fattal megszAaritjuk. Szfirés és az oldészer csOkkentett nyomason
valé eltavolitasa utan 2,38 g 1-meti1—ciklopenténkarbonsav—me—
til-észtert kapunk szintelen olaj alakjaban, amelynek forras-
-pontja 1,33 kPa nyomason 106 °C.

2,30 g fenti metil-észtert és 5,00 g kalium-hidroxidot 40 ml
etilénglikol és 10 ml viz elegyében, visszacsepegd hdté alatt
forralunk 16 éran at, majd SzobahSmérsékletre htjik, dietil-
—éterrel higitjuk, a vizes réteget elvalasztjuk, 2 M hidrogén-
-klorid-oldattal savanyitjuk, és 2 x 25 ml dietil-éterrel extra-
haljuk. Az egyesitett éteres fazist vizzel (2 x 25 ml) és teli-

tett natrium-klorid-oldattal (25 ml) mossuk, majd magnézium-
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-szulfattal megszaritjuk. Szlrés és beparlas utan 1,69 g l-me-
til-ciklopentankarbonsavat kapunk.

A fenti sav 50 %-o0s feleslegét adjuk 1,00 g (5,7 mmol) 2-
—hidroxi—naftalin—l,4—dion és 600 mg ezlist-nitrat 20 ml aceto-
nitril és 20 ml viz elegyével késziilt oldatdhoz keverés kbézben,
65 °C-on, majd lassan, 15 perc alatt hozzdadagolunk 1,96 g (8,6
mmol) diamménium—peroxo—diszulfétot 10 ml vizben. Az elegyet még
1 6ran at melegitjik, majd szobahémérsékletre (k6rilbeliil 20 °c)
hiitjik és 50 ml dietil-éterrel felhigitjuk. A szerves fazist el-
valasztjuk, és egymas utan vizzel, hig, vizes nétrium-hidrogén—
—karbonat—oldattal, vizzel és telitett nétrium-klorid—oldattal
mossuk, majd magnézium-szulfattal megszaritjuk. Sziirés, az 0ldé-
Szer csOkkentett nyomason valé eltavolitasa és szilikagél osz-
lopkromatografia (petroléter/dietil-éter 2:1 eluens) utan kapjuk
meg a 2-hidroxi—3—(l’—metil—ciklopentil)—naftalin—1,4—diont, a-

melynek olvadaspontja 116 - 118 °C.

25. példa

2—Hidroxi-3—(1’fmetil-ciklohexil)-naftalin-1,4-dion eléalli-
tasa [ (III) &ltalédnos képlet, ahol n =0; m = 0; Rl a3 R2-vel és
R7 az RB-cal egylitt mindketts =0; R3 = —QH; —CR4RS5_ - ciklo-
hexil; R® = —cHq)

1,22 g (8,6 mmol) 1—metil—ciklohexénkarbonsav, 1,00 g (5,7
mmol) 2—hidroxi—naftalin—l,4—dion é€s 600 mg ezlist-nitrat 20 ml
acetonitril és 20 ml viz elegyében késziilt oldatdhoz keverés
kézben, 65 °C-on, lassan, 15 perc alatt hozzaadagolunk 1,96 g

(8,6 mmol) diamménium—peroxo—diszulfétot 10 ml vizben. Az ele-
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gyet még 1 éran At melegitjik, majd szobahSmérsékletre (kériil-
belil 20 °c) hitjik, és 50 ml dietil-éterrel felhigitjuk. A
Sszerves fAazist elvalasztjuk, és egymas utdn vizzel, hig, vizes
nétrium—hidrogén—karbonét—oldattal, vizzel és telitett natrium-
-klorid-oldattal mossuk, majd magnézium-szulfittal megszaritjuk.
Szlirés, az oldészer Csokkentett nyomison valéd eltavolitasa és
szilikagél Ooszlopkromatografia (petroléter/dietil-éter 2:1 elu-
ens) utdn 196 mg a 2—hidroxi—3—(l’—metil—ciklohexil)—naftalin—
-1,4-diont kapunk fehér kristalyok Alakjéban, amelyek ol&adés—

pontja 79 °c.

26. példa

2—(1’—Eti1—ciklohexi1)-3-hidroxi—naftalin-1,4-dion eléalli-
tasa

A cim szerinti vegylletet az alabbi, 27. példa szerint els-
dllitott vegyiiletnek az l.c) példaban leirt médszerrel, Pd/szén

katalizatorral, etanolban végzett hidrogénezésével allitjuk els.

27. példa

3-Hidroxi-2—(1'—vinil-ciklohexil)-naftalin-1,4-dion eléalli-
tasa [ (II1) dltalanos képlet, ahol n =0; m = 0; Rl a2 RZ2-vel és
R7 az R8-cal egyiitt mindkettd =0; R3 = —OH; -CR4R5- = ciklo-
hexil; R® = —CHj)

3,06 g (17,8 mmol) etil—ciklohexilidén—acetét (el6allitva
Wadsworth és Emmons szerint; Org. Synth. Col]. S5, 547) 50 ml viz-
mentes dietil-éterben készitett oldatahoz keverés kézben, nitro-

génatmoszféradban, 0 °C-on 407 mg (10,7 mmol) litium-[ tetra-
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hidrido-aluminat] -ot adagolunk kis adagokban, és az elegyet még
két 6ran at keverjik, majd a reakciét 20 ml 2 M hidrogén-klorid-
-oldattal leallitjuk. Az elegyet szlrjik, a vizes réteget elva-
lasztjuk és 2 x 25 m1 dietil-éterrel extrahaljuk, majd az egye-
sitett éteres fazist vizzel (2 x 25 ml) és telitett natrium-klo-
rid-oldattal (25 ml) mossuk, és magnézium-szul fattal megszarit-
juk. Szidrés, az oldészer elpdrologtatésa és a maradék desztilla-
lasa utan 2,16 g 2—ciklohexilidén—etanolt kapunk, aminek forras-
pontja 1,33 kPa nyomason 112 °c.

2,50 g (14,4 mmol) 2—hidroxi—naftalin—l,4—dion és 3,79 g
(14,4 mmol) trifenil-foszfin 50 ml vizmentes tétrahidrofurénban
készilt oldatahoz keverés kozben, nitrogénatmoszféraban 2,50 g
(14,4 mmol) azo—dikarbonsav—dietil—észtert Csepegtetiink 2 ml tet-
rahidrofurdnban. Az elegyet 5 percig keverjiik, majd hozzacsepeg-
tetink 2,00 g (15,8 mmol) 2—ciklohexilidén—etanolt 2 ml tetra-
hidrofuranban. Az elegyet 2 ¢6ran at keverjiik, hagyjuk szobahémér-
sékletre felmelegedni, majd 100 m]l dietil-éterrel felhigitjuk, 1
%-0s natrium-hidroxid-oldattal (5 x 25 ml), vizzel (2 x 25 ml) és
telitett nétrium—klorid—oldattal (25 ml) mossuk, és magnézium-
—-szulfattal megszaritjuk. Szgrés és az oldészer elparologtatisa
utan egy barna maradékot kapunk, amit 50 m1 etanolban feloldunk,
€s 6 Oran at forralunk Visszacsepegd hiits alatt. Az elegyet lehit-
juk, fele térfogatra koncentréljuk, és 100 ml dietil-éterrel fel-
higitjuk. Az éteres oldatot 6 x 25 ml, 1 %$-os natrium-hidroxid-ol-
dattal extrahdaljuk, az egyesitett lugos frakciét 2 M hidrogén-klo-
rid-oldattal megsavanyitijuk, dietil-éterrel (6 x 25 ml) extra-

haljuk, az egyesitett éteres frakcioét vizzel (2 x 25 ml) és teli-

64.245/BE



50 tent tl.t tL, ..:. o’

tett nétrium—klorid—oldattal (25 ml) mossuk, és magnézium-szyl -
fattal megszaritjuk. Szdrés, az oldészer elparologtatasa és szili-~
kagél Oszlopkromatografiaval vald tisztitds utan 153 mg cim sze-
rinti vegyiletet kapunk sarga kristalyok alakjéaban, amelyek olva-

daspontja 112 - 113 °cC.

28. példa

2-Hidroxi—3-[1’-(trifluor-metil)-ciklohexil]-naftalin-l,4—
-dion eléillitssa [ (III) Altalanos képlet, ahol n =0; m = 0; Rl
az R2-vel &s R7 az R8-cal egylutt mindketté =0; R3 = —OH; —cR4RS- -
ciklohexil; R6 = —CF3]

1,5 g (10,7 mmol) (trifluor-metil)-akrilsavat, 1,27 g (10,7
mmol) 1,5-dihidrotiofén—1,l—dioxidot (butadién—szulfon) és 15 mg
hidroxi-kinont nagynyomasu reaktorban, kériilbeliil 300 kPa (3 bar)
nyomason, 160 °C hémérsékleten hevitiink két és fél o6ran at. Ezutan
az elegyet lehitjiik, dietil-éterben feloldjuk, és 2 M natrium-hid-
roxid-oldattal (3 x 25 ml) extrahdljuk. Az egyesitett 1lGgos frak-
ciét 2 M hidrogén—klorid—oldattal megsavanyitjuk, és dietil-éter-
rel (5 x 25 ml) extrahdljuk. Az egyesitett éteres frakciét vizzel,
majd telitett nétrium-klorid-oldattal mossuk, magnézium-szul fit-
tal megszaritjuk, szlirjik, és az oldészert elparologtatva 1,267 g
barnads, szilard anyagot kapunk. A nyersterméket szilikagél osz-
lopon kromatografalva petroléter/dietil-éter (1:1) eluenssel 927 mg
l-(trifluor—metil)—3—ciklohexénkarbonsavat kapunk. Ezt g3 vegylile-
tet az 1.c) példaban leirt médon hidrogénezve kapjuk meg az
1—(trifluor—metil)—ciklohexénkarbonsavat.

355 mg (1,27 mmol) 2—(benzoil—oxi)—naftalin-1,4—diont, 250 mg
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(1,27 mmol) 1—(trifluor-metil)—ciklohexénkarbonsavat és 108 mg
(0,64 mmol) ezlst-nitrdtot 5 ml acetonitril és 3 ml viz elegyé-
ben melegitiink 65 - 70 °C hémérsékleten. Hozzacsepegtetiink 43¢
mg (1,91 mmol) diamménium—peroxo—diszulfétot 1 ml vizben oldva,
és az elegyet tovabb melegitjik 1 éran &t. Ezutadn a reakcidele-
gyet lehdtjiik, vizzel (20 ml) felhigitjuk, és 3 x 20 ml dietil-
-éterrel extrahdljuk. Az egyesitett éteres fazist magnézium-
~szulfattal megszaritjuk és szarazra paroljuk.

A kapott észtert 20 ml tetrahidrofuran és 10 m1 vizes, 2 M
kélium—hidroxid—oldat elegyében feloldjuk, és Szobahémérsékle-
ten, 2 6ran at keverve hidrolizaljuk. Az elegyet vizzel (20 ml)
felhigitjuk, dietil-éterrel (2 x 20 mi) mossuk, 2 M hidrogén-
-klorid-oldattal megsavanyitjuk, és dietil-éterrel (3 x 20 ml)
extrahaljuk. Az egyesitett éteres extraktumot vizzel mossuk,
magnézium-szul fattal megszaritjuk, és az oldészert csOkkentett
nyomason elparologtatjuk. A maradékot szilikagél oszlopkromatog-
rafidval megtisztitva kapjuk a terméket, aminek olvadaspontja

114 °cC.

29. példa

2-Hidroxi-3—(1'ﬁmetil-cikloheptil)—naftalin-1,4-dion eléal-
litdsa [ (III) altalanos képlet, ahol n =0; m = 0; Rl 5, R2-ye]
és R7 az R8-cai egyltt mindketté =0; R3 = —0p; —cr4R5_ - ciklo-
heptil; R6 = —CH3]

7,47 g (73,8 mmol) diizopropil-amin vizmentes tetrahidro-
furdnnal késziilt oldatdhoz keverés kézben, -78 °c hémérsékleten,

nitrogénatmoszféréban 29,5 ml 2,5 M (73,8 mmol) butil-litium-o]-
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datot adunk. Az elegyet 10 percig keverjiik, majd 2,10 g (14,8
mmol) ciklohepténkarbonsavat Ccsepegtetink hozza, és a reakcié-
elegyet még 10 percen &t keverjik -78 °C-on, majd 2 éran at for-
raljuk visszacsepegd hiitd alatt. Ezutdn a reakcidelegyet 0 °C-ra
lehitjik, és 5,76 g (40,6 mmol) metil-jodidot Ccsepegtetiink hoz-
za, még 1 oéran at forraljuk visszacsepegd hiité alatt, majd 1le-
hit jik Szobahémérsékletre. A reakcidelegyet 100 ml viz és 50 ml
dietil-éter keverékébe ontjik, a vizes réteget elvalasztjuk, 2 M
hidrogén—klorid-oldattal megsavanyitjuk, és dietil-éterrel (5 x
25 ml) extrahdaljuk. Az egyesitett éteres fazist vizzel (2 x 50
ml) és telitett natrium-klorid-oldattal (50 ml) mossuk, és mag-
nézium-szul fattal megszaritjuk. Szidrés, az oldészer csékkentett
nyomason valé eltavolitasa és hexanban végzett atkristalyositas
utén 2,20 g 1-metil—ciklohepténkarbonsavat kapunk, amelynek ol-
vadaspontja 46 °c. a cim szerinti vegyiiletet a 24. példaban le-
irt médon allitjuk els 4gy, hogy ezt a savat haszndljuk az 1-

—metil-ciklopentankarbonsav helyett.

30. és 31. példak

A taldlmanyunk elsd Szempontjanak masodik Csoportjdhoz tar-
tozé tovabbi vegylleteket a 24 - 29, példékban leirtakhoz hason-
16 médszerekkel Szintetizaljuk; fizikaji és aktivitasi adataikat

a 9. és 10. tablazatban mutatjuk be.

33. példa

2ﬁAcetoxi-3-[(1'—metil-ciklohexil)—metil]-naftalin—l,4—dion
eléallitasa
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1,12 g (5,18 mmol) 2—acetoxi—naftalin—1,4—dion, 850 mg (5,44
mmol) (1-metil-ciklohexil)-ecetsav [ elSallitva Amsterdamsky és
munkatarsai, Bull. Soc. Chim. Fr. 3-4, 635-643 (1975) médszeré-
vel] és 520 mg eziist-nitrat 15 ml acetonitril és 20 ml viz ele-
gyével késziilt oldatahoz keverés kézben, 65 - 70 °C hémérsékle-
ten 1,77 g (7,77 mmol) diamménium-peroxo-diszul fatot adunk 10 ml
vizben oldva. Egy éra melegités utan az elegyet lehdtjik, 50 ml
vizzel higitjuk, és 3 x 40 ml dietil-éterrel extrahdljuk. Az
egyesitett éteres frakciét vizzel (3 x 25 ml) és telitett natri-
um-klorid-oldattal (25 ml) mossuk, majd magnézium-szul fattal
megszaritjuk. Szlirés, az olddészer csOkkentett nyomason valé el-
tavolitasa és szilikagél Oszlopkromatogréfia utan 736 mg cim

szerinti vegyiiletet kapunk sadrga kristdlyok alakjaban.

32. és 34. példak

2-Hidroxi-3-[(1'ﬂmetil—ciklohexil)fmetil]-naftalin-l,4—dion
(32. példa) és 2-hidroxi-3-[(1'ﬁmetil-ciklohexil)-metil]-1,1~di-
metoxi-naftalin-4-on (34. példa) eldallitssa

750 mg (2,3 mmol) 33. példa szerinti vegyliletet feloldunk 30
ml tetrahidrofuran/metanol (1:1) elegyben, és keverés k6ézben
hozzaadunk 6,45 mg (11,5 mmol) kadlium-hidroxidot 8 ml vizben
oldva, majd a reakcidelegyet 2 6ran at keverjiik szobahémérsékle-
ten. Ezutan az elegyet 100 ml vizzel felhigitjuk, 20 ml dietil-
éterrel mossuk, 2 M hidrogén-klorid-oldattal megsavanyitjuk, és
3 x 25 ml dietil-éterrel extrahaljuk. Az egyesitett éteres frak-
cidt vizzel (2 x 20 ml) és telitett natrium-klorid-oldattal (20

ml) mossuk, majd magnézium-szulfattal megszaritjuk. Szdrés, az
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oldészer csékkentett nyomason valé eltavolitasa és szilikagél
oszlopkromatografia utan kapjuk meg a 32. és 34. példa szerinti

vegyluleteket két savban.

A peszticid hatéast hazilégyen, torma levélbogaron, kézdnséges
takacsatkan, levéltetveken és liszteskén vizsg4dljuk a 19 - 22.
példakban leirt médszerekkel. Hacsak masként nem adjuk meg, min-
den torzs érzékeny; a rezisztens lisztesketérzseken végzett to-
vabbi vizsgalatok azt mutatjak, hogy szamos (IIT) altalanos kép-
letd vegyiilet erés aktivitadssal rendelkezik a rezisztens tér-
zsekkel szemben.

A liszteskén [ BT (SUD-D)] végzett vizsgalatot megismételtiik
€g rezisztens liszteske-térzsén (Ned 1/2). A Ned 1/2 tdrzs egy
vegyes populacié, amit az ICI Netherlands gyijtétt gerberardél és
borviragrol (Bouvardia) 1992-ben, és erds rezisztenciat mutat a
piretroid rovasls Szerek, igy a cipermetrin, a szerves foszfor-
sav-észterek és karbamatok, valamint a buprofezin fejlédésszaba-
lyozé ellen.

A vizsgalat eredménye a 7. tablazatban lathaté. Az LCgg-ér-
tékek ppm oldatkoncentracidban vannak megadva. A , B” vegyilet a
DE 38 01 743 Al szama Szabadalmi irat 1. példajaban leirt 4-

—(4—terc—butil—ciklohexil)—2—hidroxi—naftalin—1,4—dion.

7. tablazat
Példa BT (Ned 1/2)
Szama LCsq
25 0,1
B 100
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A 22. példaban leirt vizsgalatot elvégeztiik egy eldényés

(III) A&ltalénos képletld vegyiilettel; az eredményeket a 8. Tab-

lazatban mutatjuk be.

8. tablazat

Vegyiilet/ levél- .
Példa szama | tetd A hatdanyag koncentréciéja Kontroll
.. Pusztulis
£Orzs [ 2s0pPM | 100 PPM | 40PPM
25 S 67 23 07 0
79 27 10 0
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Osszehasonlitésként €gy koradbbi, a pE 38 01 743 Al szamnu
Szabadalmi irat 1. Példajaban leirt &g 1. tablazataban bemuta-
tott vegylletet, ami a 4—(4—terc—butil—ciklohexil)-2—hidroxi—
-naftalin-1, 4-dion [ egy olyan (IT) &altaléanos képletd vegyllet,
ahol n = 0; @ = 0; Rl a3 R2-vel és R7 az R8-ca1l egylitt mindkettd
=0; R3 = —OH; —CR4RS5- = 4—terc—butil—ciklohexil; de R6 = H, tehat
nem tartozik az (I) vagy (II) dltaléanos képletd vegyililetek kozé)
is megvizsgaltunk ugyanazon kartevdk ellen, és azt kaptuk, hogy
az MD LDgp-érték 15,5 és a pc LDsp-érték 0,53 Hg/rovar, a TU(GSS)
LCsp-érték 44 és a3 BT (SUD-S) LCgp-érték 18 ppm oldatkoncentra-
cib.

Egy elényss (ITI) &ltalanos képletd vegyilet gombaellenes
hatasat Aspergillus niger, Piricularia Oryzae (= Magnaporthe
grisea) és Rhizoctonia solani izolatumokon vizsgaljuk in vitro a
23. példaban leirt médszerekkel .

Az eredményeket a 1]. tabléazatban mutatjuk be. Az adatok a te-
lepatmérs agarlemezen vald novekedésének %-os gatlasat mutatjik.

11. tablazat

Példa Gomba | A 5&:;5? ° Akstfn‘;i/tlés Aﬁtfn‘;i/tlés
25 A. niger 45
25 P. oryzae 94
25 R. solani 93
prokloraz A. niger 97,8
karbendazim P. oryzae 99,8 14,7
karbendazim | R. solani 82,4 3,3

A tovéabbi vizsgdlatok azt mutatjak, hogy a (ITI) 4&ltalanos

képleti vegylletek 36 gombaellenes hatast mutatnak az olyan gom-

64.245/BE



59 il e

bak széles kore ellen, amelyek a gabonafélék és kétszikd kultur-
novények kérokozoi. Részletesebben, Jj6 aktivitasuk van az Ery-
Siphe nemzetség fajai, kilonésen az E. graminis, a Botrytis-fa-
jok, kiiléndsen a B. fabae és B. Cinerea, valamint — amint azt
fent bemutattuk — a Rhizoctonia, Piricularia és Aspergillus nem-

zetségek fajai ellen.

35. példa

2—(2,2-Dimeti11prqpi1)—3fhidraxi-nafta1in—1,4—dion elédllitasa

Ezt a vegyiiletet az 1-15. példakban leirt‘éltalénos eljara-
Sokkal &llitjuk eléd. 0,15 g Lawsone-t, 0,15 g 3,3—dimetil—vaj—
Savat és 0,15 g ezist-nitratot 5 ml acetonitril és 5 p1 viz ele-
gyében melegitiink 60~65 °C hémérsékleten. Hozzacsepegtetiink 5 m1
vizben oldott.0,3 g diamménium—peroxo—disZulfétot, és az elegyet
még 1 6éran At melegitijiik, majd a 3. példéban leirtak szerint
feldolgozva kapjuk a cim Szerinti vegyiiletet. A nyersterméket
szilikagél oszlopkromatogréfiéval, 20 3 dietil-éterrel petrolé-
terben megtisztitva €s petroléterbsl étkristélyositva 38 mg cim

Szerinti vegyiiletet kapunk.

36. példa

2-(3,3-Dimetil-buti1)-3—bidroxi-naftalin~1,4-dion eldédllitssa
3,5 g 2-acetil-oxi—3—(3,3—dimetil—butil)—naftalin—1,4-dion
(eldallitva a 44. példa szerint) 100 m1 tetrahidrofurannal ké-
szlilt oldatdhoz 100 ml 1M nétrium—hidroxid—oldatot adunk, majd
Szobahdémérsékleten keverjik 4 6ran at. A tetrahidrofurant va-

kuumban eltavolitjuk, és a kapott oldatot dietil-éterrel harom-
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Sz0r mossuk. A vizes réteget Mmegsavanyitjuk, majd dietil-éterrel
haromszor extrahdljuk, az egyesitett extraktumot vizzel mossuk,
magnézium—szulféttal megszaritjuk, és vakuumban Szarazra parolva

3 g cim szerinti vegyiletet kapunk.

37. példa

2-(4,4-Dimetiljpentil)-3-hidroxi—nafta1in-1,4-dion eldédllitssa

1,3 g 3,3-dimetil—butanolt 2 6ran at keveriink 30 ml metilén-
—dikloridban 5,5 piridinium-klér—krométtal szobahémérsékleten,
majd dietil-éterre) felhigitjuk és szlrjik. Hozz&adunk 3,6 g
Wittig-reagenst (karbetoxi-metilén—trifenil—foszforén), és ‘egy
€jszakan 4t keverjiik. Az elegyet vakuumban bepéroljuk, és a ma-
radékot Szilikagél oszlopkromatogréfiéval megtisztitva 1,25 g
5,5-dimetil—2—hexénsav—etil—észtert kapunk.

Ezt a terméket feloldjuk 20 m1 tetrahidrofuran €s 10 ml 2 M
kélium—hidroxid elegyében, 2 Oran At keverjik Szobahémérsékle-
ten, majd vizzel felhigitjuk, dietil-éterrel (2 x 30 m1) mossuk,
a vizes réteget megsavanyitjuk, majd dietil-éterrel (2 x 30 ml)
extrahdljuk. Az egyesitett extraktumot vizze] mossuk, magnézjium-
—Szulfattal megszaritjuk, és agz oldészert elparologtatva kapjuk
az 5,5—dimetil—2—hexénsavat.

Ezt a savat (benzoil—oxi)—naftalin—l,4-dionnal reagaltatjuk,
majd a 28. példaban leirt médszerrel hidrolizalva kapjuk a 3-
—hidroxi-2-(4,4-dimetil—1—pentenil)—naftalin—l,4-diont. Az  igy
kapott terméket ay l.c) példa eljarasaval hidrogénezve 406 mg

cim szerintj vegyililetet kapunk.
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38. példa

2-(5,5—Dimeti1—hexi1)—3—hidroxi-naftalin-1,4—dion eldallitsisa
391 mg 3—hidroxi—2—(5,5—dimetil—2—hexenil)—naftalin—1,4—di—
ont (el8allitva a 45. példa Szerint) feloldunk 15 ml etil-ace-
tatban és az l.c) példa szerint hidrogénezve (100 mg Pd/szén ka-

talizator és hidrogéngaz) 371 mg cim szerinti vegyliletet kapunk.

39 — 41. pé1dak

A megfeleld 2—(6,6-dimetil—heptil)—, 2—(7,7—dimetil—oktil)—
és 2—(é,8—dimetil—nonil)—vegyﬁletek eldallitasat a kereskedelem-
ben elérhets kiindulési anyagokbdl, a 48. pPéldaban leirttal ana-
16g eljarasokkal allitjuk els azzal, hogy az l.c) példaban leirt
hidrogénezéshez pPlatina-dioxid katalizatort hasZnélunk metanol-

ban a Pd/szén katalizator helyett.

42. lda

2—(3,3—Dimeti1-11butenil)—3—hidraxifnaftalin-1,4-dian eldédllitasa

1,4 g Lawsone-t (2—hidroxi—naftalin—l,4—dion) és 1,0 g 3,3-
—dimetil-butanalt feloldunk 20 m1 tetrahidrofuranban Szobahémér-
s€kleten és hozzaadunk 795 Kl pirrolidint, majd a reakcisdelegyet
20 percen a4t keverjiik. Az olddészert vakuumban eltévolitjuk, a
maradékot 40 m1 benzolban feloldjuk és hozzdadunk 2,3 g 4-to-
luolszulfonsavat. A reakcidelegyet visszacsepegé hité alatt for-
raljuk 1 éran at, majd lehitjik és dietil-éterrel felhigitjuk, a
Szerves fazist nétrium—hidrogén-karbonét—oldattal, hig hidrogén-
—klorid-oldattal €s vizzel mossuk, majd vakuumban megszaritjuk.

A terméket 10 ¢ etil—acetét/petroléter eluenssel kromatografélva

64.245/BE



62 el T e

z

megtisztitjuk és metanolban kristalyositva 260 mg cim szerinti

vegylletet kapunk, aminek olvadaspontja 126 - 128 °C.

43. példa
2-(6,6—Dimeti1-4—hqpteni1)-3ﬁhidroxi-naftalin-1,4-dion eldallitasa

0,1 g 3—hidroxi—2—(7,7—dimetil—5—oktenil)—1,4-diont (eldéal-
litva a 44. pPé€lda szerint), 60 Hl 30 %-os hidrogén—peroxidot és 1
ml vizben oldott 36 mg natrium-karbonatot feloldunk 1 m1 gazta-
lanitott dioxanban, és az elegyet 70 °c hémérsékleten melegitijiik
nitrogénatmoszféréban, 40 percen at, amig az oidat szintelenné
valik. Hozzaadunk 30 ul 20 %-0s, vizes réz(II)—szulfét—oldatot,
és a buborékképzsdés megszinése utan 0,6 ml 25 %-0s, vizes nat-
rium—hidroxid—oldatot és 1,5 ml 20 %-0s, vizes réz(II)-szulfat-
~ oldatot, majd a reakcidelegyet 30 percen at keverjik 70 °c hs-
mérsékleten. Lehilve 5 m1 2 M hidrogén—klorid—oldatot adunk hoz-
z4, és a terméket dietil—éterrel haromszor extrahaljuk, majd a

48. példa szerint feldolgozzuk.

til-éter/petroléter eluenssel megtisztitva 50 ml cim szerinti

vegyliletet kapunk.

44. példa

2-(7,7—Dimeti1-5—aktenil)-3—hidroxi—naftalin—1,4—dion elddllitsasa
Ezt a vegyiiletet a 48. és azt kdvetden a 36. példaban leir-

takkal analég eljarassal allitjuk els.

45 . példa

64.245/BE



63 el G

2—(5,5—Dﬂmetil—1—hexeni1)-3-hidroxi-naftalin—1,4-dion elddllitasa

1,87 g 5,5—dimetil—hexénsav—etil—észtert (elddllitva a 34.
példa Szerint, észteresitéssel) feloldunk 30 ml tetrahidrofuran-
ban és 2 g litium—[tetrahidrido-aluminét]—ot adunk hozza kis
adagokban. A reakcidelegyet 2 éran at keverjik 0 °c hémérsékle-
ten, majd hozz&adunk 2 ml 15 %-os nétrium—hidroxid—oldatot és 6
ml vizet; ezutan metilén-dikloriddal felhigitjuk, Celite-n szUr-
Jik, és az oldészert elparologtatva 1,1 g 5,5-dimetil-hexa-nolt
kapunk, ami €9y enyhén illékony folyadék. Ezt az alkoholt fel-
oldjuk Piridinium-klé6r-kromatot tartalmazéd metilén-diklorid-ban
(30 ml), és szobahémérsékleten keverjiik, hogy atalakitsuk a meg-
felels aldehiddé, az 5,5—dimetil—hexanallé.

A fenti aldehidet (8,46 mmol) Lawsone-nal kapcsoljuk a 42.
példaban leirt eljarassal, 1,18 g Lawsone-t 20 ml tetrahidrofu-
rant, 672 jl pirrolidint, 40 ml benzolt és 1,95 g 4-toluolszul-
fonsavat hasznalva. A tisztitds utan 391 mg cim szerinti vegyi-

letet kapunk.

46 — 47. példa

A 46. példa (II) altalanos képletd és a 36. példa (47. pél-
da) 3—(terc—butil)—vegyﬁleteinek acetoxi szarmazékait a 2. Példa

eljarasaval allitjuk eld.

48. példa
2-Acetoxi-3- (3,3-dimetil-butil ) -naftalin-1,4-dion (47. példa)

masféle elbédllitsasa

10 g 1—klér—3,3—dimetil-butént Csepegtetiink 2 g magnézium-
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forgacsra 100 m1 vizmentes dietil-éterben inicialé mennyiségi
jodkristaly jelenlétében, ¢és 3 Grignard-vegyiilet képzddését
hagyjuk végbemenni tébb, mint 1 &ran &t. Ekkor a reakcidelegyet
50 g szarazjégre ontjik igen lassan, hozzaadunk 0,5 M natrium-
—hidroxid—oldatot, €s a lugos, vizes réteget kétszer extrahaljuk
dietil-éterrel. A ligos, vizes réteget megszavanyitjuk, dietil-
-éterrel extrahaljuk, magnézium-szulfattal megszaritjuk, szir-
jik, és vakuumban beparolva 7,2 g 4,4—dimetil—penténsavat ka-
punk.

0,6 g fenti médon eldallitott 4,4—dimetil—penténsavat, 1l g
2—(benzoil-oxi)—naftalin—1,4—diont és 0,8 g ezlist-nitatot 25 ml
acetonitril és 25 ml vig elegyében keveriink 60-65 °C hémérsékle-
ten. Hozzacsepegtetiink 1,5 ¢g diamménium—peroxo—diszulfétot 16 ml
vizben oldva, és az elegyet még 1 é6ran at melegitjiik, majd le-
hdtjik szobahémérsékletre, és a 3. példa szerint feldolgozva

0,37 g cim szerinti vegylletet kapunk.

49. példa

2fAcetoxi-3—(10,10-dimetil-7—undéceni1)-naftalin—1,4-dion
eléallitésa

8—Trifenil—foszfénium—okténsav—hidrobromidot (2,43 g) a&a11i-
tunk els trifenil-foszfin és 8-brém-oktansav reakciéjaval =xilol
oldészerben, visszacsepegd hiits alatt forralva, majd az oldé-
Szert eltavolitva. A maradékot 20 ml tetrahidrofuran és 2 ml
dimetil-szulfoxid elegyében feloldjuk, és hozzécsepegtetunk 4 ml

2,5 M hexanos butil-litium-oldatot 0 °c hémérsékleten. A reak-
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zadcsepegtetiink 0,5 g 3,3—dimetil-butanalt 5 ml tetrahidrofuran-
ban oldva, és az elegyet SzobahSmérsékleten keverjik 3 éran at.
Vizet és hig hidrogén—klorid—oldatot adunk hozza, és az elegyet
dietil-éterrel haromszor extrahdljuk. A tiszta 11,11-dimetil-g-
-dodecénsavat (0,4 q) szilikagél oszlopkromatogréfiéval kapjuk
meqg.

Ezt a savat (0,34 g) 0,4 g 2—acetoxi-naftalin—l,4-dionnal
reagaltatva, a 47, pPélda eljarasaval 26 mg cim Szerinti vegyii-
letet kapunk.

A tablazatokban talalhaté tovabbi vVegyileteket a fentj alta-

lanos eljarasokat haszn4ilva allitottuk els.
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51 — 53. példak

A naftalingyiiri 5-8 helyzetében szubsztitualt naftalin-1,4-

-dionok eldallitasa

51. lda

2-terc-Butil-3-hidroxi- 6-metil-naftalin-1 +4-dion és 2-terc-
-buti1—3-hidroxi-7fmetil—nafta1in-1,4—dion eléallitasa

a)  6-Metil-naftalin-1,4-dion eld4llitdsa

13,9 g (128 mmol) 1,4-benzokinont és 13,1 ml (131 mmol)
izoprént reagaltatunk 44 ml ecetsavban szobahémérsékleten 68
6ran Aat. Ezutan az elegyet 44 ml vizzel felhigitjuk, és masfél
6ran at visszacsepegd hiité alatt forraljuk. Az elegyet szobahé-
mérsékletre hiitjik, 84 ml ecetsavat és krémsavat (29,4 g krém-
-trioxid 30 ml vizben) adunk hozza egymas utdn, majd tovabbj
masfél oéran at forraljuk visszacsepegS hité alatt. LehGlés utéan
az elegyet 200 ml vizzel felhigitjuk, és dietil-éterrel (3 x 50
ml) extrahdljuk. Az egyesitett éteres frakcidt 2 M natriun-
hidroxid--oldattal (2 x 50 ml), vizzel (2 x 50 ml) eés telitett
natrium-klorid-oldattal (50 ml) mossuk, és magnézium-szulfattal
szaritjuk. SzlGrés, az oldészer csGkkentett nyomason vald eltavo-
litasa és petroléterben végzett ismételt atkristalyositassal 7 g
cim szerinti vegyliletet kapunk.

b) 2-Amino-6- és —7-meti1—naftalin-1,4—dionok eléallitasa

60 ml ecetsavban feloldott 2,1 g (12 mmol) 6-metil-naftalin-
-1,4-dionhoz keverés kézben, szobahdémérsékleten 1,58 g natrium-
—azidot adunk 5 ml vizben oldva. Az elegyet 2 napon &t keveriiik,

utana 200 ml vizzel felhigitjuk, még 15 percen &t keverjik, majd
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szlirjik. A szdrletet nétrium—hidrogén—karbonéttal k6z6mbositiiik,
€s 3 x 25 ml kloroformmal extrahaljuk. Az egyesitett kloroformos
extraktumot telitett nétrium—hidrogén—karbonét—oldattal és teli-
tett natrium-klorid-oldattal mossuk, majd kalcium-szulfattal
megszéritjuk. Szlrés, az oldészer csbkkentett nyomason vald el-
tavolitasa és szilikagél oszlopkromatografia utan 100 mg cim
Szerinti vegyiiletet kapunk 3:2 aranyua izomerkeverékként .

c) 2-Hidroxi-6- és -7-metil-naftalin-1,4-dionok eldallitasa

200 mg, a b) pont szerint elB&llitott amino—metil—naftalinf
-1,4-dion-keveréket 20 ml viz és 10 ml tomény kénsav elegyében,
visszacsepegd hiité alatt forralunk 20 percen at. A lehitétt ke-
veréket 50 g jeges vizbe 6ntjik, éé dietil-éterrel (3 x 25 ml)
extrahdljuk. Az egyesitett éteres extraktumot vizzel, telitett
nétrium—hidrogén—karbonét—oldattal, vizzel és telitett natrium-
-klorid-oldattal mossuk, és magnézium-szul fattal megszaritjuk.
Szlrés, az oldészer csOkkentett nyomason valdé eltavolitasa és
szilikagél oszlopkromatogréfia utan 68 mg cim szerinti vegyile-
tet kapunk.

d) 2-terc—Butil-B-hidroxi-G- és —7-metil—naftalin-1,4—dio-
nok eldallitasa

64 mg (0,34 mmol) amino—metil—vegyﬁlet €s 52 mg (0,51 mmol)
trimetil-ecetsav peroxo-diszulfat/eziist-nitrat segitségével vég-
zett addiciéjaval 12 mg cim szerinti vegyiletet kapunk 3:2 ara-

nyl izomerkeverékként.

52. példa

A 2-tercfbutil—3—bidroxi—6— és -7—dimeti1—nafta1in—1,4-dio-
nok eléallitasa
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Az el8z6 példa a) - d) pontjait ismételijiik ugy, hogy az

izoprént 2,3—dimetil—l,3—butadiénnel helyettesitjiik.

53. példa
2—terc-Buti1-3—hidroxi~5- és —8-metil-naftalin-1,4—dionok
eldallitasa

Az 51. példa a) - d) pontjait ismételjik ugy, hogy az

izoprént piperilénnel helyettesitjiik.

Toxicitdasi adatok

A fent leirt, specifikus rovar- és atkaslé hatasvizsgalatok
mellett megvizsgdltuk a taldlmany szerinti vegylletek toxicita-
sat emldstkre és ugynevezett hasznos rovarfajokra, mint amilyen
a Chrysoperlé carnea (kézonséges fatyolka), az Aleochara biline-
ata (trégyaholyva) €s a Coccinella Septempunctata (hétpettyes
katicabogar) .

A 25. példa vegylletének, a 2—hidroxi-3—(1'—metil—ciklohe—
xil)—naftalin—l,4—dionnak az egésztest LDgp-értéke patkanyon
2786 mg/testémeg kg, ami azt jelenti, hogy ez a vegyllet az em-
16s6kre nézve lényegesen biztonsagosabb, mint szamos, jelenleg
forgalomban 1évé rovardls szer.

Szamos vizsgalt vegyllet LDgg-értékét 1000 ppm/egyed—nélvma—
gasabbnak taldltuk a Chrysoperla carnea, az Aleochara bilineata

€s a Coccinella Seéptempunctata esetében.

64.245/BE



72

SZABADALMTI 1 GENYPON T OK

1. Egy (I) &ltaléanos képletd vegyiilet — amely képletben

n értéke 0-tél 4-ig terjeds egész szdam;

m értéke 0 vagy 1;

minden egyes R Jjelentése egymastol fliggetleniil halogénatom, nit-
ro-, ciano-, hidroxi-, alkii-, alkenil-, halogénezett al-
kil-, halogénezett alkenil-, alkoxi-, halogénezett alkoxi-,
halogénezett alkenil-oxi-, amino-, alkil-amino-, dialkil-
—amino-, alkoxi—karbonil—, karboxi-, alkanoil-, alkil-tio-,
alkil-szulfinil—, alkil-szulfonil—, karbamoil-, alkil-ami-
do-, cikloalkil-, aril- vagy aralkil-csoport; és

jellemzs , hogy

Rl ¢s R2 jelentése egymastél fiiggetleniil adott esetben szubsz-
titualt alkoxi-csoport, vagy egyiitt €gy =0, =S csoportot
vagy =N-OR? altalanos képletd csoportot alkotnak, ahol
R9 jelentése hidrogénatom vagy adott esetben szubsztitudlt

alkilcsoport;

R3 jelentése hidroxicsoport vagy egy —OL &ltaldnos képletdi cso-
port, ahol L egy kilépS csoport vagy egy olyan csoport;
amely in vivo egy 0oLl altaléanos képletd csoportta alakul
at, ahol Ll egy kileps csoport;

R6 jelentése adott esetben szubsztituilt alkil-, alkenil-, a1-
kinil-, cikloalkil-, cikloalkenil—, aril-, alkoxi-, alkenil-
-oxi-, alkinil-oxi-, cikloalkil—oxi—, cikloalkenil-oxi- vagy
aril-oxi-csoport;

R7 &s R8 jelentése egymastél fliggetleniil €gy adott esetben
64.245/BE
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szubsztitualt alkoxicsoport, vagy egyitt egy =0, =§ csopor-
tot vagy =N—OR9 altalanos képletd csoportot alkotnak, ahol
R9 jelentése megegyezik a fent megadottakkal; és
R4 és RS jelentése egymastdl figgetleniil halogénatom vagy adott
esetben szubsztituilt alkil- vagy alkenil-csoport, vagy a
kéz6ttik 1léves Szénatommal egyutt eqgy adott esetben szubszti-
tudlt cikloalkil- vagy cikloalkenil—csoportot képeznek; és
A jelentése eégyenes vagy elégazé szénlancu alkil- vagy alke-
nil-csoport, amely adott esetben szubsztitudlva lehet, egy
aciklusos szénlanc, amely a naftalingydrd 3-helyzetéhez és a
—CR4R5R6 altaléanos képleti csoporthoz kapcsolédik;
azzal a megszoritéassal, hogy ha' R-1 és R2, valamint R7 &s RS
egyitt egy-egy =0 Csoportot alkotnak, n értéke 0, (i) amikor R4
és RS metilcsoportok, m értéke 0, és RS jelentése vinilcsoport,
akkor R3 jelentése hidroxi- vagy acetoxi-csoporttél eltérs, (ii)
amikor R4 é&s RS metilcsoportok, m értéke 0 vagy m értéke 1, akkor,
ha A jelentése metilén- [ -CH,~ ]vagy etilén-csoport [ -(CHy) -~ 71,
és R3 jelentése hidroxicsopqrt, akkor R® jelentése metilcsoport-
tél elteérs, (iii) amikor R4 és RS metilcsoportok, m értéke 1, ak-
kor, ha A jelentése etilén-csoport [ -(CHy) - 1, és R3 jelentése
hidroxicsoport, akkor R6 jelentése klératomtél eltérs, (iv) ami-
kor R4 és RS kézottik levs Szénatommal egyiutt egy ciklohexil-
-gyldrdt képeznek, m értéke 1, akkor, ha A jelentése metilén-cso-
port [ -CH,~ ], és R3 jelentése hidroxicsoport, akkor R6 jelentése
metilcsoporttédl elterd, és (v) amikor R4 é&s RS metilcsoportok, m
értéke 1, A jelentése metilén-csoport [ -CH,- ], és R3 jelentése

hidroxicsoport, akkor R6 jelentése hidroxi—metil—csoporttél vagy
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annak 2,6—dimetil—2,6-oktadienoét—észterét61 eltérd —
vagy egy sbja.

2. Egy 1. igénypont szerinti vegyilet, azzal jellemezve,
hogy Rl és R2, és/vagy R? é&s R8 mindegyike egymastél fliggetleniil
egy 1-4 szénatomos alkoxi-csoportot jelent, vagy Rl a2 R2-vel
és/vagy R7 az R8-cal egyitt egy =0 csoportot képez.

3. Egy 1. vagy 2. igénypont szerinti vegyllet, azzal jelle-
mezve, hogy‘R3 jelentése egy -OL Aaltalanos képletd csoport, ahol L
egy kilépé csoport, vagy egy olyan csoport,'amely in vivo egy -OLl
altaldnos képleti csoporttéa transzformalédik, ahol az IOH vagy az
Llon dltaldnos képletd savak PKy—-értéke vizben 1-t8&1 7-ig terjeds.

4. Egy 3. igénypont szerinti vegylilet, azzal jellemezve,
hogy R3 egy olyan csoport, amely in vivo egy —OL éltalénos kép-
letd csoportta transzformdlédik, ahol I, Jelentése egy kilépé
csoport, és ez a transzformacié €gy megvédendS névényben vagy
egy lekiizdendé kartevdben torténik meg.

5. Egy, az 1 - 4, igénypontok barmelyike szerinti vegyli-
let, amelybenazzal jellemezve, hogy R® jelentése 1-16 szénatomos
alkil-, 2-16 szénatomos alkenil-, halogénezett 1-16 szénatomos
alkil-, halogénezett 2-16 szénatomos alkenil-, 1-16 szénatomos
alkanoil-alkil-, 1-16 szénatomos alkoxi-alkil-, 1-16 szénatomos
alkoxi-, halogénezett 1-16 szénatomos alkoxi- vagy 1-16 szénato-
mos alkoxi—alkoxi—csoport.

6. Egy 5. igénypont szerinti vegylilet, azzal Jjellemezve,
hogy R6 jelentése egy 1-6 szénatomos csoport.

7. Egy, az elézé igénypontok barmelyike szerinti vegyilet,

azzal jellemezve, hogy az egy naftalin-1,4-dion.
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8. Egy, az elézé igénypontok barmelyike szerinti vegyiilet,
azzal jellemezve, hogy R? és RS jelentése egymastdél fiiggetleniil
1-4 szénatomos alkil-, halogénezett 1-4 Szénatomos alkil-, 2-4
szénatomos alkenil- vagy halogénezett 2-4 szénatomos alkenil-
csoport, vagy egyiitt és a k6z8ttik 1évS szénatommal egyitt egy
cikloalkil- vagy cikloalkenil—csoportot képeznek, amely adott
esetben halogénatommal, alkil-, halogénezett alkil-, alkenil-
vagy halogénezett alkenilcsoporttal lehet szubsztituélva.

9. Egy, az 1 - 8. igénypontok barmelyike szerinti vegyu-
let, azzal jellemezve, hogy az egy (II) altaldnos képletd vegylu-
let — ahol
R, Rl, R2, R3, R6,>R7, R8 &s n jelentése megegyezik az (I) 4lta-

lanos képletnél megadottakkal, éé
R4 &s RS jelentése halogénatom vagy egy adott esetben szubsz-

titudlt alkil- vagy alkenil-csoport —
vagy annak egy séja.

10. Egy 9. igénypont szerinti vegyillet, azzal jellemezve,
hogy n értéke 0; az Rl az R2-vyel és az R7 az R8-cal egylitt mind-
kettd egymastél figgetlenil =0 csoport; R4 és RS egymastol fiig-
getleniil 1-4 szénatomos alkil- vagy halogénezett 1-4 Széna-tomos
alkil-csoport; és R jelentése 1-7 szénatomos alkil-, ha-
logénezett 1-7 szénatomos alkil-, 1-7 szénatomos alkoxi-alkil-,
1-7 szénatomos alkoxi-, 1-7 szénatomos alkoxi—alkoxi—, 2-7 szén-
atomos alkenil-, halogénezett 2-7 szénatomos alkenil- vagy 2-7
Szénatomos alkoxi—alkenil—csoport.

11. Egy 10. igénypont szerinti vegyilet, azzal jellemezve,

hogy R®6 jelentése 1-6 szénatomos alkil-, halogénezett 1-6 széna-
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tomos alkil-, 2 szénatomos alkenil- vagy halogénezett 2 szénato-
mos alkenil-csoport.

12. Egy, az 1 - 8. igénypontok barmelyike szerinti vegyi-
let, azzal jellemezve, hogy az egy (ITI) &ltaléanos képletd ve-
gylilet — ahol
n, m, A, R, R1, RZ, R3, R6, R7 as R8 jelentése megegyezik az (I)

altaléanos képletnél megadottakkal, és
R4 és RS a koztik 1lévs szénatommal egyiitt egy adott esetben

szubsztitualt cikloalkil- vagy cikloalkenil—csoportot képez-
nek. |

13. Egy 12. igénypont szerinti vegyilet, azzal jellemezve,
hogy n értéke 0; az Rl az R2-vel és az R7 az R8-cal egyitt mind-
kett6 =0 csoport; R4 és RS a koéztik 1évé szénatommal egylitt egy
teljesen telitett»cikloalkilgyﬁrﬁt képeznek, amely adott esetben
szubsztituidlt; és R6 jelentése 1-16 szénatomos alkil- vagy 2-16
szénatomos alkenilcsoport, amely adott esetben halogénatommal
van szubsztitudlva.

14. Egy 13. igénypont szerinti vegyililet, azzal jellemezve,
hogy R4 és RS a kéztlik 1évé szénatommal egyutt egy 4-6 szénato-
mos, telitett cikloalkilgytdrdt képeznek, amely adott esetben ha-
logénatommal, alkil-, halogénezett alkil-, alkenil- vagy halogé-
nezett alkenil-csoporttal van Szubsztitualva.

15. Egy 14. igénypont szerinti vegylilet, azzal jellemezve,
hogy R4 és RS a kéztlik 1évé szénatommal egyutt egy 5-8 szénato-
mos cikloalkilgydrit képeznek, amely adott esetben halogénatom-
mal, alkil-, halogénezett alkil-, alkenil- vagy halogénezett

alkenil-csoporttal van szubsztitualva, R6 jelentése 1-6 szénato-
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mos alkil-, 2-6 szénatomos alkenil-, halogénezett 1-6 szénatomos
alkil- vagy halogénezett 2-¢ szénatomos alkenilcsoport vagy egy
halogénatom, és R3 jelentése hidroxi- vagy acetoxi-csoport.

l6. Egy 14. vagy 15. igénypont Szerinti vegyilet, azzal
jellemezve, hogy R4 és R5 3 kbéztlik 1évé szénatommal egyutt egy
adott esetben Szubsztitudlt ciklohexilgyidrdt képeznek.

17. Egy 14. vagy 15. igénypont Szerinti vegylilet, azzal
jellemezve, hogy R4 és RS 3 kéztik 1lévé szénatommal egylutt egy
adott esetben szubsztituilt Ciklohexilgydrit képeznek, és R6 je-
lentése adott esetben halogénezett 1-2 szénatomos alkil- vagy 2
szénatomos alkenil-csoport.

18. Egy 17. igénypont szerinti vegylilet, azzal jellemezve,
hogy m értéke 0.

19. Egy 17. igénypont szerinti vegyulet, azzal jellemezve,
hogy m értéke 1, és a jelentése metiléncsoport.

20. Egy, az 1 - g, igénypontok barmelyike szerinti vegyu-
let, azzal jellemezve, hogy az egy (IV) &ltaléanos képletid vegyi-
let — ahol
n, A, R, RI, R2, R3, R6, R7 &s R8 jelentése megegyezik az (1)

altalanos képletnél megadottakkal, és

R4 &s RS egymastoél fiiggetleniil egy halogénatomot vagy egy adott

21. Egy 20. igénypont szerinti vegyilet, azzal jellemezve,
hogy az R1l 32 R2-vel és az R/ az R8-cal egyutt mindketts =0 cso-
port; és A jelentése €gy 3-8 szénatomos alkil- vagy alkenil-lanc,

amely halogénatommal lehet Szubsztitualva, vagy egy adott esetben
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halogénezett, elagazé lanc lehet.

22. Egy 20. igénypont szerinti vegyllet, azzal jellemezve,
hogy R4, RS &g R6 egymastél filiggetleniil 1-6 szénatomos alkil-,
halogénezett 1-6 szénatomos alkil-, 2-6 szénatomos alkenil- vagy
halogénezett 2-6 szénatomos alkenil-csoportot jelentenek.

23. Egy, a 20., 21. vagy 22. igénypont szerinti vegyllet,
azzal jellemezve, hogy A jelentése egy —(CHp) — 4ltalénos képle-
td csoport, ahol a egy 1 - 7 kézétti egész szdm, vagy egy
—(CHZ)a—CH=CH—(CH2)b— altalanos képleti csoport, ahol a és b 0 és
6 kozotti egész szamok, vagy ezék €gy analdégja, ahol ezekben a
csoportokban a szénatomok k&ziil €gy vagy tébb alkil-, halogéne-
zett alkil-, alkenil- vagy halogénezett alkenil-csoporttal vagy
halogénatommal van szubsztitudlva.

24. Egy 23. igénypont szerinti vegyilet, azzal jellemezvé,
hogy a és b 0 és 3 kézdtti egész szamok. |

25. Egy (I) &ltaléanos képleti vegyiilet — amely képletben
n értéke 0-té1 4-ig terjeds egész szam;

m értéke 0 vagy 1;

minden egyes R jelentése egymastol figgetleniil halogénatom, nit-
ro-, ciano-, hidroxi-, alkil-, alkenil-, halogénezett al-
kil-, halogénezett alkenil-, alkoxi-, halogénezett alkoxi-,
halogénezett alkenil-oxi-, amino-, alkil-amino-, dialkil-

—-amino-, alkoxi-karbonil-, karboxi-, alkanoil-, alkil-tio-,

alkil-szulfinil-, alkil—szulfonil—, karbamoil-, alkil-ami-

do-, cikloalkil-, aril- vagy aralkil-csoport; és
jellemzé , hogy

Rl és R2 jelentése egymastol fliggetleniil adott esetben szubsz-
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titualt alkoxi-csoport, vagy egyiutt egy =0, =g Csoportot

vagy =N-OR? altalanos képleti CSoportot alkotnak, ahol

R9 jelentése hidrogénatom vagy adott esetben Szubsztitudlt
alkilcsoport;

R3 jelentése hidroxicsoport vagy egy —OL &altaldnos kepletu cso-
port, ahol L eqgy kllepo Csoport vagy egy olyan csoport,
amely in vivo egy —oLl altalanos képletd Csoporttd alakul
at, ahol 1l egy kilépd csoport;

R®  jelentése adott esetben szubsztitualt alkil-, alkenil-, al-
kinil-, cikloalkil-, cikloalkenil—, aril-, alkoxi-, alkenil-
-oxi-, alkinil-oxi-, cikloalkil—oxi—, cikloalkenil-oxi- vagy
aril-oxi-csoport;

R? é&s R8 jelentése egymastoél fiiggetleniil €gy adott esetben
szubsztitudlt alkoxi-csoport, vagy egyitt egy =0, =§ csopor-
tot vagy =N-ORS altalanos képletld csoportot alkotnak, ahol
R3 jelentése megegyezik a fent megadottakkal; és

RY és RS jelentése egymastél fliggetleniil halogénatom vagy adott
esetben szubsztitualt alkil- vagy alkenil-csoport, vagy a
kbzottiik 1évs szénatommal egyitt egy adott esetben Szubszti-
tudlt cikloalkil- vagy cikloalkenil—csoportot képeznek; és

A jelentése €gyenes vagy elagazé szénlanci alkil- vagy alke-
nil-csoport, amely adott esetben Szubsztitualva lehet, egy
aciklusos szénlanc, amely a naftalingydrd 3-helyzetéhez és a
—CR4RSR6 A1talanos képletd csoporthoz kapcsolédik;

azzal a megszoritéssal, hogy ha Rl &g R2, valamint R7 &g RS8

egyltt egy-egy =0 Csoportot alkotnak,és n értéke 0, akkor, ha R4

és RS metilcsoportok, m értéke 1, A jelentése metiléncsoport, és
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R3 jelentése hidroxicsoport, akkor R6 jelentése hidroxi-metil-
Csoporttdl vagy annak 2,6—dimetil-2,6—oktadienoét—észterét61 el-
téré —

vagy egy séja peszticidként valdé alkalmazasa.

26. A 25, igénypont szerinti alkalmazas, azzal jellemezve,
hogy az rovarsls, atkadld és/vagy gombasld szerként valdé alkal-
mazas.

27. A 26. igénypont szerinti alkalmazas, azzal jellemezve,
hogy az atkak, liszteske, levéltetvek és/vagy gombak elleni al-
kalmazés,

28. Egy (III) altalanos képleti vegyiilet peszticidként vald
alkalmazasa atkak, levéltetvek és/vagy liszteske ellen.

29. Egy (IV) &ltalanos képletid vegyiilet peszticidként valé
alkalmazasa atkak és/vagy levéltetvek ellen.

30. Eljaras kartevdk elleni védekezésre €gy adott helyen,
azzal jellemezve, hogy az illets helyet egy (I) altalanos képle-
td vegyiilettel — amely képletben
n értéke 0-toél 4-ig terjedd egész szam;

m értéke 0 vagy 1;

minden egyes R jelentése egymastoél filiggetleniil halogénatom, nit-
ro-, ciano-, hidroxi-, alkil-, alkenil-, halogénezett al-
kil-, halogénezett alkenil-, alkoxi-, halogénezett alkoxi-,
halogénezett alkenil—oxi—, amino-, alkil-amino—, dialkil-

—amino-, alkoxi—karbonil—, karboxi-, alkanoil-, alkil-tio-,

alkil-szulfinil—, alkil-szulfonil—, karbamoil-, alkil-ami-

do-, cikloalkil-, aril- vagy aralkil-csoport; és

jellemzé |, hogy
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Rl é&s Rr2 jelentése egymastél fiiggetleniil adott esetben Szubsz-
titualt alkoxi—csoport, vagy egylitt egy =0, =S _Csoportot
vagy =N—ORS dltaléanos képletd CSoportot alkotnak, ahol
RO jelentése hidrogénatom vagy adott esetben Szubsztituilt

alkilcsoport;

R3 jelentése hidroxicsoport vVagy egy -OL 4ltalanos képletd cso-
port, ahol 1 egy kilépés Csoport vagy egy olyan Csoport,
amely in vivo egy -oLl dltaléanos képletd Csoportta alakul
at, ahol Ll egy kilépd csoport;

R6 jelentése adott esetben Szubsztituilt alkil-, alkenil-, al-
kinil-, cikloalkil-, cikloalkenil—, aril-, alkoxi-, alkenil-
-oxi-, alkinil-oxi—, cikloalkil—oxi-, cikloalkenil—oxi— vagy
aril—oxi—csoport;

R7 &s R8 jelentése egymastol fliggetleniil €gy adott esetben
szubsztituélt alkoxi—csoport, vagy egyiitt egy =0, =g Csopor-—
tot vagy =N-OR9 dltalanos képleti CSoportot alkotnak, ahol
RO jelentése megegyezik a fent megadottakkal; és

R4 és RS jelentése egymastél fiiggetleniil halogénatom vagy adott

eésetben szubsztitualt alkil- vagy alkenil—csoport, vagy a

tualt cikloalkil- vagy cikloalkenil—csoportot képeznek; és

A jelentése €gyenes vagy elagazé szénlanci alkil- vagy alke-
nil-csoport, amely adott esetben Szubsztitu4dlva lehet, egy
aciklusos szénlanc, amely a naftalingydrd 3-helyzetéhez és a
~CR4R5R6 altalanos képletii C€Soporthoz kapcsoloddik;

azzal a megszoritassal, hogy ha R1 g5 R2, valamint R7 gg RS

egylitt €gy-egy =0 csoportot alkotnak,és n értéke 0, akkor, ha R4
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és RS metilcsoportok, m értéke 1, a jelentése metiléncsoport, és
R3 jelentése hidroxicsoport, akkor R6 jelentése hidroxi-metil-
Csoporttél vagy annak 2,6-dimetil—2,6~oktadienoét—észterét61 el-
téré —

vagy annak séjaval kezeljiik.

31. A 30. igénypont szerinti eljarads, azzal jellemezve,
hogy a kartevdk rovarok, atkafélék és/vagy gombéak.

32. A 30. vagy 31. igénypont szerinti eljaréas, azzal jelle-
mezve, hogy a vegyiilet egy (II), (III) vagy (IV) 4&ltalanos kép-
letd vegyiilet.

33. A 32. igénypont szerinti eljarads, azzal jellemezve,
hogy az illets hely magukat a kartevsket vagy a kartevdk 4altal
megtamadhaté vagy megtamadott kérnyezetet jelenti.

34. Eljaras €gy olyan (I) 4ltalanos képletd vegyilet eldal-

n, R és R3 jelentése meégegyezik az (I) dltalanos képletnél meg-
adottakkal —

€gy (VI) &altaléanos képletd vegyiilette] — amely képletben

X egy kilépd csoport, eldénydsen hidroxicsoport vagy halogén-
atom, kiilénésen klér— vVagy brématom;

RI11, R121 45 g131 jelentése egymastél figgetleniil hidrogénatom
vagy adott esetben Szubsztitualt alkilcsoport; és

RY és RS jelentése megegyezik az (I) altalanos képletnél meg-
adottakkal —

reagaltatunk €gy (VII) &ltalanos képleti vegyuletté — ahol

n, R, Rlll, R121, R131, R4 és RS jelentése megegyezik a fent
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megadottakkal —
és a (VII) altaléanos képleti vegyiletet egy alkalmas olddészerben
melegitve, egy Claisen-tipusg atrendez3désse] egy (VIII) A&ltala-
nos képleti vegyliletté alakitjuk.

35. A 34. igénypont Szerinti eljaréds, azzal jellemezve,
hogy X jelentése hidroxicsoport, €s a reakciét Mitsunobu-kérii] -
mények kézétt végezziik.

36. A 34. igénypont szerinti eljaras, azzal jellemezve,
hogy X jelentése halogénatom, és a reakcidét alkilezg kérﬁlménYek
kézétt végezziik.

37. Eljaras €gy (I) altaléanos képletd vegyiilet eléallitasa-
ra, azzal jellémezve, hogy egy A—CR4RSR6 altalénos képletd alde-
hidet — ahol A, rR4, RS és RO jelentése megegyezik az (I) Altala-
nos képletnél megadottakkal, és A-nak van eqgy aldehidcsoportja
az aciklusos szénlanc Szabad végén a naftalingydrd 3-helyzete
helyett — kézvetleniil reagaltatunk az (V) Aaltalénos képletd ve-
gyllettel egy polaros, szerves oldészerben, lagos kdrnyezetben,
majd a terméket savas kérnyezetben, €9y apolaros oldészerben me-
legitjiik a vigz eltavolitasa Ccéljabdl.

38. Eljaras egy (I) &ltalanos képletd vegyiilet el6allitasi—
ra, azzal jellemezve, hogy egy (v) altalanos képletu vegyliletet
— ahol n, R és R3 jelentése megegyezik a fent megadottakkal —
reagaltatunk egy CR4R5R6-(A)m—COOH altalanos képletd karbonsav-

val — ahol A, m, R4, RS &5 R6 jelentése megegyezik az (I) alta-

39. Eljaras egy (I) &ltalanos képletd vegyiilet el84llitasa-
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ra, azzal jellemezve, hogy egy (V) 4altalanos képleti vegyliletet
reagaltatunk €gy X—(A)p—CR4RSR6 altalanos képletid vegylilettel —
ahol A, m, R4, RS 4s R6 jelentése megegyezik @z (I) &ltalanos
képletmnél megadottakkal, és x egy kiléps CSoport, aminek kilé-
pése utéan egy +—(A)m—CR4R5R6 altalanos képletii gysk marad vissza
— €9y sav jelenlétében.

40. A 39, igénypont szerinti eljards, azzal jellemezve,
hogy X jelentése halogénatom vagy tozilcsoport.

41. A 39, vagy 40. igénypont Szerinti eljaréas, azzal jelle-
mezve, hogy a sav €gy Lewis-sav.

42. A 40. igénypont szerinti eljaréds, azzal jellemezve,
hogy a Lewis-sav aluminium-klorid.

43. Készitmény, amely egy fent megadott (I) altalanos kép-
letd vegyiiletet tartalmaz legaléabb eqgy vivéanyaggal egyitt.

44. A 43, igénypont szerinti készitmény, azzal jellemezve,
hogy 0,001 - g5 témeg % (1) dltalanos képletd hatéanyagot tar-
talmaz.

45. A 43. igénypont szerinti készitmény, azzal jellemezve,
hogy 0,001 - 25 tomeg 2 hatéanyagot tartalmaz.

46. Egy (VIT) A&ltaléanos képleti vegyililet, ahogy a 34,
igénypontban meghataroztuk.

47. Egy A—CR4RSR6 altalanos képleti vegyiilet, amelyben A,m,
RY,R5 ¢s R6 jelentése megegyezik az (I}, (II), (III) vagy (IV)
altalanos képletnél megadottakkal, és A-nak van €9y aldehidcso-
portja a szabad veégén, azzal a megkotélssel, hogy amennyiben R4,
RS &s R6 jelentése metilcsoport, akkor A jelentése formilcso-

porttdl eltérs.
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48. Egy CR4R5R6—(A)m—COOH altalanos képletq vegyiilet,
amelyben a, m, R4, RO &g R6 jelentése megegyezik a3z (I) alta-
lanos képletnél megadottakkal, azzal a megkdtéssel, hogy ameny-
nyiben R4, R5 g5 Rr6 jelentése metilcsoport, akkor m értéke 0-to]
eltérs.

49. Egy X—(A) —CR4RSR6 altalanos képletg vegyiilet, amelyben
A, m, R4, R5 ¢5 g6 jelentése megegyezik az (1) altalanos kép-
letnél megadottakkal, és X egy kilépg CSoport, aminek kilépése
utan egy *—(A) —CR4R5R6 dltalanos képlety gyok marad vissza egy
sav jelenlétében, azzal a megkStéssel, hogy amennyiben n értéke
0, akkor x brématomteél eltéfé.

50. Egy, a 47 - 49, igénypontok barmelyike Szerinti vegyli-
let, amelyben a, m, R4, RS és R6 jelentése megegyezik a 2 - 24.

igénypontok barmelyikében megadottakkal.

A meghatalmazott:
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