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Kivonat

A talalmany (1) altalanos képleta vegytletekre és azok séira vonatkozik, ame-
lyek adott és lehetséges esetben E- és Z-izomerek, E/Z izomer-elegyek és/vagy tau-
tomer modosulatok lehetnek - a képletben

Ry 1-12 szénatomos alkil-, 3-8 szénatomos cikloalkil- vagy 2-12 szénatomos
alkenilcsoportot jelent,

R2 hidrogénatomot, adott esetben szubsztitualt 1-12 szénatomos alkil-, 2-12
szénatomos alkenil- vagy 2-12 szénatomos alkinilcsoportot vagy -C(O)R, vagy
-SO2R, csoportot jelent, és

R; hidrogénatomot vagy adott esetben szubsztitualt 1-12 szénatomos alkil-, 2-
12 szénatomos alkenil- vagy 2-12 szénatomos alkinilcsoportot jelent, vagy

R; és R; egyiitt 3-7 tagu alkiléncsoportot vagy 4-7 tagu alkeniléncsoportot
képez, amelyekben az alkilén- vagy alkenilén-lanc egyik CH, csoportja helyén -O-,

-S- vagy -NRs- csoport allhat, vagy egyiitt =N*=N" csoportot alkotnak.
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A talalmany targyat képezik
(1) az (1) altalanos képletd vegytiletek és azok séi, amelyek adott és lehetséges
esetben E- és Z-izomerek, E/Z izomer-elegyek és/vagy tautomer médosulatok
lehetnek - a képletben

R1 1-12 szénatomos alkil-, 3-8 szénatomos cikloalkil- vagy 2-12 szénatomos
alkenilcsoportot jelent,

R: hidrogénatomot, szubsztitualatlan vagy 1-5 szubsztituenst hordozé 1-12
szénatomos alkilcsoportot, szubsztitualatlan vagy 1-5 szubsztituenst hordozé 2-12
szénatomos alkenilcsoportot, szubsztitualatian vagy 1-5 szubsztituenst hordozé 2-12
szénatomos alkinilcsoportot vagy -C(O)R, vagy -SO,R, csoportot jelent, es

R hidrogénatomot, szubsztitualatlan vagy 1-5 szubsztituenst hordozé 1-12
szénatomos alkilcsoportot, szubsztitualatlan vagy 1-5 szubsztituenst hordozé 2-12
szénatomos alkenilcsoportot vagy szubsztitualatlan vagy 1-5 szubsztituenst hordozé
2-12 szénatomos alkinilcsoportot jelent, vagy

Rz és R, egyutt 3-7 tagu alkiléncsoportot vagy 4-7 tagu alkeniléncsoportot
képez, amelyekben az alkilén- vagy alkenilén-lanc egyik CH, csoportja helyén -O-,
-S- vagy -NRs- csoport allhat, vagy egyitt =N*=N" csoportot alkotnak: mimellett

az R; és R; csoport meghatarozasaban szerepld alkil-, alkenil-, alkinil-, alki-
Ién-, alkenilén- és cikloalkil-csoportokhoz adott esetben kapcsolodd szubsztituensek
a kovetkezok lehetnek: hidroxilcsoport, halogénatom, halogén-(1-2 szénatomos al-
kil)-csoport, cianocsoport, nitrocsoport, 2-6 szénatomos alkinilcsoport, szubsztitua-
latlan vagy 1-3 metilcsoporttal szubsztitualt 3-8 szénatomos cikloalkilcsoport, nor-
bornilenil-csoport, szubsztitualatlan vagy 1-3 metilcsoporttal szubsztitualt 3-8 széna-
tomos cikloalkenil-csoport, halogén-(3-8 szénatomos cikloalkil)-csoport, 1-12 széna-
tomos alkoxi-, (1-6 szénatomos alkoxi)-(1-6 szénatomos alkil)-, (1-6 szénatomos alk-

oxi)-(1-6 szénatomos alkil)-, 3-8 szénatomos cikloalkoxi-, halogén-1-12 szénatomos
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alkoxi-, (1-12 szénatomos alkil)-tio-, (3-8 szénatomos cikloalkil)-tio-, halogén-(1-12
szénatomos alkil)-tio-, (1-12 szénatomos alkil)-szulfinil-, (3-8 szénatomos cikloalkil)-
-szulfinil-, halogén-(1-12 szénatomos alkil)-szulfinil-, halogén-(3-8 szénatomos ciklo-
alkil)-szulfinil-, (1-12 szénatomos alkil)-szulfonil-, (3-8 szénatomos cikloalkil)-szulfo-
nil-, halogén-(1-12 szénatomos alkil)-szulfonil-, halogén-(3-8 szénatomos cikloalkil)-
-szulfonil-, 2-8 szénatomos alkenil-, 2-8 szénatomos alkinil-, -NH(1-6 szénatomos al-
kil)-, -N(1-6 szénatomos alkil)z, -C(=O)R4, -NHC(=0)R; vagy -P(=0)(01-6 szénato-
mos alkil), csoport; aril-, heterociklil-, aril-oxi- vagy heterociklil-oxi-csoport, amelyek-
hez adott esetben 1-5 azonos vagy eltéré szubsztituens, éspedig halogénatom, hidr-
oxil-, ciano-, nitro-, 1-12 szénatomos alkil-, 3-8 szénatomos cikloalkil-, halogén-(1-12
szénatomos alkil)-, 1-12 szénatomos alkoxi-, halogén-(1-12 szénatomos alkoxi)-, (1-
-12 szénatomos alkil)-tio-, halogén-(1-12 szénatomos alkil)-tio-, (1-6 szénatomos
alkoxi)-(1-6 szénatomos alkil)-, dimetil-amino-(1-6 szénatomos alkoxi)-, 2-8 szénato-
mos alkenil-, 2-8 szénatomos alkinil-, fenoxi- vagy fenil-(1-6 szénatomos alkil)-cso-
port kapcsoldédhat, fenoxicsoport, amelyhez adott esetben 1-3 azonos vagy eltéré
szubsztituens, éspedig halogénatom vagy metoxi-, trifluor-metil- vagy trifluor-metoxi-
-csoport kapcsolodhat, fenil-(1-6 szénatomos alkoxi)-csoport, amelynek aromas gyi-
rdjéhez adott esetben 1-3 azonos vagy eltéré szubsztituens, éspedig halogénatom
vagy metoxi-, trifluor-metil- vagy trifluor-metoxi-csoport kapcsolédhat, tovabba fenil-
-(2-6 szénatomos alakenil)-, fenil-(2-6 szénatomos alkinil)-, metilén-dioxi-, -C(=O)R,,
-NH-C(=0)R;7, -NHz, -NH(1-12 szénatomos alkil), -N(1-12 szénatomos alkil),, (1-6
szénatomos alkil)-szulfinil-, (3-8 szénatomos cikloalkil)-szuffinil-, halogén-(1-6 szén-
atomos alkil)-szulfinil-, halogén-(3-8 szénatomos cikloalkil)-szulfinil-, (1-6 szénato-
mos alkil)-szulfonil-, (3-8 szénatomos cikloalkil)-szulfonil-, halogén-(1-6 szénatomos
alkil)-szulfonil- és halogén-(3-8 szénatomos cikloalkil)-szulfonil-csoport;

és a korabban felsorolt képletekben
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R4 jelentése hidrogénatom, hidroxilcsoport, 1-8 szénatomos alkilcsoport, 1-7 halo-
gén-, nitro-, 1-8 szénatomos alkoxi-, hidroxil, merkapto-, amino-, (1-12 szénatomos
alkil)-amino- és/vagy di-(1-12 szénatomos alkil)-amino-szubsztituenst hordozé 1-8
szénatomos alkilcsoport, vagy 1-8 szénatomos alkoxi-, halogén-(1-8 szénatomos
alkoxi)-, 3-8 szénatomos cikloalkil-, 3-8 szénatomos cikloalkoxi-, 2-8 szénatomos al-
kenil-, 2-8 szénatomos alkenil-oxi-, 2-8 szénatomos alkinil-, 2-8 szénatomos alkinil-
-oxi-, amino-, (1-12 szénatomos alkil)-amino-, di-(1-12 szénatomos alkil)-amino-,
aril-, aril-oxi-, benzil-, benzil-oxi-, heterociklil-, heterociklil-oxi-, heterociklil-metil-
vagy heterociklil-metoxi-csoport, ahol az aril-, aril-oxi-, benzil-, benzil-oxi-, heterocik-
lil-, heterociklil-oxi-, heterociklil-metil- €s heterociklil-metoxi-csoportok adott esetben
1-3 azonos vagy eltérd szubsztituenst, éspedig halogénatomot vagy 1-12 szénato-
mos alkil-, halogén-(1-12 szénatomos alkil)-, 1-12 szénatomos alkoxi-, halogén-(1-
-12 szénatomos alkoxi)-, (1-6 szénatomos alkoxi)-(1-6 szénatomos alkoxi)-, (1-12
szénatomos alkil)-tio-, halogén-(1-12 szénatomos alkil)-tio-, 2-8 szénatomos alkenil-
-oxi-, 2-8 szénatomos alkinil-oxi-, nitro- vagy cianocsoportot hordozhatnak;

Rs 1-8 szénatomos alkil-, 3-8 szénatomos cikloalkil-, 2-8 szénatomos alkenil-, 2-8
szénatomos alkinil-, benzil- vagy -C(=0)-R¢ csoportot jelent;

R jelentése hidrogénatom, hidroxil-, merkapto-, amino-, (1-12 szénatomos alkil)-a-
mino-, di-(1-12 szénatomos alkil)-amino-, 1-12 szénatomos alkil-, halogén-(1-12
szénatomos alkil)-, 1-12 szénatomos alkoxi-, halogén-(1-12 szénatomos alkoxi)-, (1-
-6 szénatomos alkoxi)-(1-6 szénatomos alkoxi)-, (1-12 szénatomos alkil)-tio-, 2-8
szénatomos alkenil-oxi- vagy 2-8 szénatomos alkinil-oxi-csoport, fenil-, fenoxi-, ben-
zil-oxi-, NH-fenil, N(1-6 szénatomos alkil)-fenil, NH-(1-6 szénatomos alkil)-C(=0)-Rs
vagy N(1-6 szénatomos alkil)-(1-6 szénatomos alkil)-C(=0)-R; csoport, vagy olyan
fenil-, fenoxi-, benzil-oxi-, NH-fenil vagy N(1-6 szénatomos alkil)-fenil csoport, ame-

lyek aromas gyirdjéhez 1-3 azonos vagy eltéro szubsztituens, éspedig halogénatom
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vagy 1-6 szénatomos alkoxi-, halogén-(1-6 szénatomos alkil)- vagy halogén-(1-6
szénatomos alkoxi)-csoport kapcsolodik;

Ry jelentése hidrogénatom vagy 1-12 szénatomos alkil-, halogén-(1-12 szénatomos
alkil)-, 2-8 szénatomos alkenil-, 2-8 szénatomos alkinil-, fenil-, benzil-, amino-, (1-12
szénatomos alkil)-amino-, di-(1-12 szénatomos alkil)-amino-, NH-fenil- vagy N(1-12
szénatomos alkil)-fenil csoport; és

Rs jelentése hidrogénatom vagy hidroxil-, 1-12 szénatomos alkil-, 1-12 szénatomos
alkoxi-, (1-6 szénatomos alkoxi)-(1-6 szénatomos alkoxi)-, 2-6 szénatomos alkenil-
-oxi-, fenil-, fenoxi-, benzil-oxi-, amino-, (1-12 szénatomos alkil)-amino-, di-(1-12
szénatomos alkil)-amino-, NH-fenil vagy N(1-12 szénatomos alkil)-fenil csoport.

A talalmany targyat képezik tovabba az (1) altalanos képleti vegyiiletek eldal-
litasara szolgalé eljarasok, az (I) altalanos képlet vegyiiletek, izomerjeik és tauto-
merjeik felhasznalasa, az (l) altalanos képletl vegytiletek elallitasahoz felhasznal-
hat6 kézbensd termékek, az (1) altalanos képletl vegyiileteket vagy tautomerjeiket
hatéanyagként tartalmaz6 kartevagirté készitmények, valamint a készitmények fel-
hasznalasaval végzett kartevoirté kezelések.

Az (1), (I1) és (V) altalanos képletben hullamos vonallal jelélt kotés azt jelenti,
hogy az adott vegyllet 47(S)- és 4"(R)-izomer egyarant lehet.

A szakirodalomban mar ismertettek kartevdirtd hatasi makrolid vegyiileteket.
Az ismert vegylletek bioldgiai jellemzi azonban nem felelnek meg minden szem-
pontbdl az igényeknek, ezért sziikség van Ujabb kartevoirtd hatasu - elsésorban ro-
varkartevok és az Acarina rendbe tartozo kartevok irtasara alkalmas - vegyiiletekre.
A talalmany szerinti (1) altalanos képletl vegylletek ennek az igénynek a kielégité-
sére szolgalnak.

A talalmany szerinti vegyliletek avermektin-szarmazékok. Az avermektinek

szakember szdmara jol ismertek. Az avermektinek a Streptomyces avermitilis mik-
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kartevdirtd hatasu anyagok. Az avermektin-szarmazékok hagyomanyos kémiai szin-
tézisekkel allithatok eld.
A1b, A2a, A2b, B1a, B1b, B2a és B2b jelzéssel jelolik. Az “A” jelzés vegyiiletek az
5-6s helyzetben metoxicsoportot, mig a “B” jelzés( vegyiiletek ugyanebben a hely-
zetben hidroxilcsoportot tartalmaznak. Az “a” sorozatba azok a vegyiiletek tartoznak,
amelyekben az R, szubsztituens (azaz a 25-6s helyzetl szubsztituens) szek-butil-
-csoport, mig a “b” sorozatba tartozé vegyuletek a 25-6s helyzetben izopropil-cso-
portot hordoznak. Az “1” jelzés arra utal, hogy a vegytiletek 22-es és 23-as helyzeti
atomjait kettds kotés kapcsolja 6ssze, mig a “2” jelzés azt jelenti, hogy ebben a hely-
zetben egyszeres kétés helyezkedik el, és a 23-as helyzetii szénatomhoz hidroxil-
csoport kapcsolodik. Ezeket a jeldléseket a jelen leirasban is hasznaljuk annak érde-
kében, hogy a vegyiileteket besoroljuk a természetes avermektinek specialis altipu-
saiba. A talalmany szerinti vegylletek a B1 jelzet( avermektinek szarmazékai, kéze-
lebbrol az avermektin B1a és B1b olyan szarmazékainak keverékei, amelyek a 4”

Az (1) altalanos képletii vegyliletek egyes képviseldi tautomer médosulatok
formajaban létezhetnek. Az ilyen vegyliletek megnevezése és képlete csak az egyik
tautomert tiikrézi, de a megnevezésbe és a képletbe az egyéb tautomer modosula-
tok is beleértenddk.

Az (1) altalanos képletl vegyliletek és tautomerjeik sokat, példaul savaddicios
sokat képezhetnek. A savaddicids sok képzésére alkalmas savak koziil példaként a
kovetkezOket soroljuk fel: erds szervetlen savak, igy asvanyi savak, példaul kénsav,
foszforsav és hidrogén-halogenidek; erés szerves karbonsavak, igy szubsztitualat-

lan és szubsztitualt (példaul halogénatommal szubsztitualt) 1-4 szénatomos alkan-
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karbonsavak (példaul ecetsav), telitetlen és telitett dikarbonsavak (példaul oxalsav,
malonsav, maleinsav, fumarsav és ftalsav), hidroxi-karbonsavak (példaul aszkorbin-
sav, tejsav, almasav, borkosav és citromsav) és benzoesav; tovabba szerves szul-
fonsavak, igy szubsztitualatlan és szubsztitualt (példaul halogénatommal szubsztitu-
alt) 1-4 szénatomos alkan- vagy aril-szulfonsavak (példaul metanszulfonsav és p-to-
luol-szulfonsav). A legalabb 1 savas csoportot tartalmazoé (1) altalanos képleta ve-
gylletek bazisokkal is képezhetnek sokat. A bazisokkal képezett sok példaul fém-
sok, igy alkalilfémsok és alkaliféldfém-sok (példaul natrium-, kalium- vagy magnézi-
umsok), ammoniumsok, tovabba szerves aminokkal, igy morfolinnal, piperidinnel,
pirrolidinnal, mono-, di- vagy tri-révidszénlancu alkil-aminokkal (példaul etil-aminnal,
dietil-aminnal, trietil-aminnal és dimetil-propil-aminnal) &€s mono-, di- vagy tri-hidroxi-
-révidszénlancu alkil-aminokkal (példaul mono-, di- vagy tri-etanol-aminnal) képezett
sok lehetnek. Adott esetben a vegyiiletek belsé sokat is képezhetnek. A talalmany
szerinti vegyuletek k6zil a vegylletek szabad formai az elony6sek. Az (1) altalanos
képletl vegylletek soi kozil elonydsek az agrokémiailag alkalmazhaté sok. Ahol -
ellenkezd kikotés hianyaban - a leirasban a talalmany szerinti vegyuleteket (1) altala-
nos képletl vegylileteknek nevezziik, ezen a megjeldlésen a vegyiiletek soit is ért-
juk; hasonloan az “(1) altalanos képletil vegyiiletek s6i” megjel6lés a szabad vegyii-
leteket is magaban foglalja; mindkét esetben a megjel6léseken a megfeleld tauto-
merek és a tautomerek séi is értendok.

Ha a leirasban mast nem kozllink, az altalanos megjeléléseket a kévetkezo-
képpen értelmezzik:

A széntartalmu csoportok és vegyiiletek 1-6, elonydsen 1-4, célszerien 1
vagy 2 szénatomot tartalmazhatnak.

A “halogén” megjel6lésen - ami 6nalléan vagy mas csoport, példaul halogén-



-alkil-, halogén-alkoxi- és halogén-alkil-tio-csoport részeként egyarant szerepelhet -
fluor-, klor-, brém- és jodatomot, elényésen fluor-, klér- és bromatomot, célszerien
fluor- és kloratomot értiink.

Az alkilcsoportok - amelyek mas csoportok, példaul halogén-alkil-, alkoxi- és
alkil-tio-csoportok részeként is szerepelhetnek - a k6z6lt szénatomszamu egyenes
vagy elagaz6 lancu csoportok lehetnek; ezek kézil példaként a metil-, etil-, propil-,
butil-, pentil-, hexil-, heptil-, oktil-, izopropil-, izobutil-, szek-butil-, terc-buti-, izopen-
til-, neopentil- és izohexil-csoportot emlitjik meg.

A cikloalkil-csoportok kézul - amelyek mas csoportok, példaul halogén-cikloal-
kil-, cikloalkoxi- és cikloalkil-tio-csoportok részeként is szerepelhetnek - példaként a
ciklopropil-, ciklobutil-, ciklopentil-, ciklohexil-, cikloheptil- és ciklooktil-csoportot em-
litjuk meg.

Az alkenilcsoportok - amelyek mas csoportok részeként is szerepelhetnek - a
megadott szénatomszamu, egy vagy tébb (az utébbi esetben konjugalt vagy izolalt)
kettds kotést tartalmazd, egyenes vagy elagazo lanci csoportok lehetnek, amelyek
kézll példaként a vinil-, allil-, 2-butenil-, 3-pentenil-, 1-hexenil-, 1-heptenil-, 1,3-he-
xadienil-, 1,3-oktadienil-, izopropenil-, izobutenil-, izoprenil-, terc-pentenil-, izohexe-
nil-, izoheptenil- és izooktenil-csoportot emlitjlik meg. Az alkenilcsoportok elényésen
3-12, célszeruen 3-6, kiilénésen elénydsen 3 vagy 4 szénatomos csoportok lehet-
nek.

Az alkinilcsoportok - amelyek mas csoportok részeként is szerepelhetnek - a
megadott szénatomszamd, telitetlen, legalabb 1 harmas kotést tartalmazoé, egyenes
vagy elagazé lancu csoportok lehetnek, amelyek kézil példaként az etinil-, propar-
gil-, 2-butinil-, 3-pentinil-, 1-hexinil-, 1-heptinil-, 3-hexen-1-inil-, 1,5-heptadien-3-inil-,

3-metil-but-1-inil-, 4-etil-pent-1-inil-, 4-metil-hex-2-inil- és 2-metil-hept-3-inil-csopor-



tot emlitjlik meg. Az alkinilcsoportok elonydsen 3-12, célszerlien 3-6, killéndsen eld-
nydsen 3 vagy 4 szénatomos csoportok lehetnek.

Az alkilén- és alkeniléncsoportok egyenes vagy elagazé lancu kapcsolé cso-
portok lehetnek, amelyek kézil példaként a -CH,-CH>-CH,-, -CH,-CH,-CHx-CHo-,
-CH2-CH;-CH2-CH,-CH,-, -CH,-CH(CH3)-CH,-CHz-, -CH,-C(CH3)»-CH,-,
-CH,;-CH=CH-CH>- és -CH,-CH=CH-CH,-CH,- csoportot emlitjik meg.

A halogén-szubsztituenst hordozé széntartalmu csoportok és vegyiiletek, pél-
daul a halogén-szubsztituenst hordozé alkil-, alkenil-, alkinil-, cikloalkil-, alkoxi- és
alkil-tio-csoportok részlegesen halogénezett és perhalogénezett csoportok egyarant
lehetnek. A perhalogénezett csoportok akar azonos, akaar eltéré halogénatomokat
tartalmazhatnak. A halogén-alkil-csoportok kézll - amelyek mas csoportok, igy ha-
logén-alkoxi- és halogén-alkil-tio-csoportok részeként is eléfordulhatnak - példaként
a kdvetkezoket emlitjuk meg: 1-3 fluor-, klor- és/vagy bromatommal szubsztitualt me-
tilcsoport (példaul CHF, vagy CF; csoport), 1-5 fluor-, kl6r- és/vagy brématommal
szubsztitualt etilcsoport (példaul CH,CF3, CF,CF;, CF,CCls;, CF,CHCl,, CF,CHF,,
CF2CFCl, CF,CHBr,, CF,.CHCIF, CF,CHBrF vagy CCIFCHCIF csoport), 1-7 fluor-,
klér- és/vagy bromatommal szubsztitualt propil- vagy izopropilcsoport [példaul
CH2CHBrCH.Br, CF.,CHFCF3, CH,CF.CF3 vagy CH(CF3), csoport], 1-9 fluor-, klér-
és/vagy bromatommal szubsztitualt izomer butilcsoportok [példaul CF(CF3;)CHFCF;
vagy CHy(CF.).CF3 csoport], 1-11 fluor-, klor- és/vagy bromatommal szubsztitualt
izomer pentilcsoportok [példaul CF(CF3)(CHF).CF3 vagy CH,(CF2).CF3 csoport], és
1-13 fluor-, klér- és/vagy bromatommal szubsztitualt izomer hexilcsoportok [példaul
(CH2)4CHBrCHBr, CF;(CHF),CF3, CH(CF.)sCF; vagy C(CF3),(CHF),CF; csopont].

Az arilcsoport példaul fenil-, naftil-, antracenil- vagy perilenilcsoport, elényé-

sen fenilcsoport lehet.
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A heterociklil-csoport példaul piridil-, pirimidil-, s-triazinil-, 1,2,4-triazinil-, tie-
nil-, furil-, tetrahidrofuranil-, piranil-, tetrahidropiranil-, pirrolil-, pirazolil-, imidazolil-,
tiazolil-, triazoalil-, tetrazolil-, oxazolil-, tiadiazolil-, oxadiazolil-, benzotienil-, kinoli-
nil-, kinoxalinil-, benzofuranil-, benzimidazolil-, benzopirrolil-, benzotiazolil-, indolil-,
kumarinil- vagy indazolil-csoport lehet; a felsoroltak eldnyésen szénatomon keresz-
til kapcsolddhatnak a molekula tobbi részéhez. A heterociklil-csoport elonyésen tie-
nil-, tiazolil-, benzofuranil-, benzotiazolil-, furil-, tetrahidropiranil- vagy indolilcsoport,
célszerlQen piridil- vagy tiazolilcsoport lehet.

A talalmany szerinti vegyiiletek elonys csoportjait alkotjak a kovetkezék:

(2)  az (1) csoportban felsorolt (1) altalanos képletl vegyiiletek, amelyekben R,
izopropil- vagy szek-butil-csoportot jelent, elonyésen az izopropil- és szek-butil-szar-
mazékok keverékei;

(3)  a(2) csoportba tartozé (1) altalanos képleti vegytiletek, amelyekben R, 1-8
szénatomos alkilcsoportot 1-5 halogénatommal, hidroxilcsoporttal és/vagy cianocso-
porttal szubsztitualt 1-8 szénatomos alkilcsoportot, 3-12 szénatomos alkenilcsopor-
tot, 3-12 szénatomos alkinilcsoportot vagy -C(O)R, csoportot jelent:;

(4) az (1)-(3) csoport barmelyikébe tartozo (1) altalanos képletl vegyiiletek, ame-
lyekben R; 1-4 szénatomos alkilcsoportot, elonyésen metilcsoportot jelent;

(5)  a(2) csoportba tartozé (1) altalanos képletl vegyliletek, amelyekben R, etil-
csoportot jelent;

(6) a(2) csoportba tartozo (1) altalanos képletl vegytiletek, amelyekben R, n-pro-
pil-csoportot jelent;

(7)  az (1)-(6) csoport barmelyikébe tartozo (1) altalanos képletii vegyiiletek, ame-
lyekben R hidrogénatomot, 1-8 szénatomos alkilcsoportot, halogén-, hidroxil-
és/vagy ciano-szubsztituenst hordozé 1-8 szénatomos alkilcsoportot vagy 3-12

szénatomos alkenil- vagy alkinilcsoportot jelent;
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(8)  az (1)-(6) csoport barmelyikébe tartozo (I) altalanos képletd vegyiiletek, ame-
lyekben Rj; hidrogénatomot jelent;

(9)  az (1)-(6) csoport barmelyikébe tartozé (I) altalanos képletd vegyiiletek, ame-
lyekben R; metilcsoportot jelent;

(10) az (1)-(6) csoport barmelyikébe tartozo (I) altalanos képletd vegytiletek, ame-
lyekben Rj etilcsoportot jelent;

(11)  az (1)-(6) csoport barmelyikébe tartozo (1) altalanos képlet vegyiiletek, ame-
lyekben R; n-propil-csoportot jelent;

(12) az (1)-(6) csoport barmelyikébe tartozo (1) altalanos képlet vegyiiletek, ame-
lyekben Rj; izopropil-csoportot jelent;

(13) a(3) és (7)-(12) csoport barmelyikébe tartozo (1) altalanos képletii vegytiletek,
amelyekben R, jelentése hidrogénatom vagy hidroxil-, 1-4 szénatomos alkil-, 1-4
szénatomos alkoxi-, halogén-(1-4 szénatomos alkil)-, halogén-(1-4 szénatomos alk-
oxi)-, 3-8 szénatomos cikloalkoxi-, 2-8 szénatomos alkenil-oxi-, 2-8 szénatomos alki-
nil-oxi-, amino-, (1-12 szénatomos alkil)-amino-, di-(1-12 szénatomos alkil)-amino-,
aril-, aril-oxi-, benzil- vagy benzil-oxi-csoport, és az aril-, aril-oxi-, benzil- és benzil-
-oxi-csoport adott esetben 1-3 halogén-, 1-4 szénatomos alkil-, halogén-(1-4 széna-
tomos alkil)-, 1-4 szénatomos alkoxi, halogén-(1-4 szénatomos alkoxi)-, halogén-
-(1-4 szénatomos alkil)-tio-, nitro- és/vagy ciano-szubsztituenst hordozhat;

(14) az (1) vagy (2) csoportba tartozé (1) altalanos képleti vegytliletek, amelyekben
R2 és Rj egyiitt -CH,-CH,-CH,- vagy -CH,-CH,-CH,-CH,- csoportot alkot;

(15) az (1) vagy (2) csoportba tartozé (l) altalanos képletii vegyiiletek, amelyekben
Rz és Rs egyiitt -CH,-CH,-0-CH,-CH,- vagy -CH,-CH,-N(CHs)-CH,-CH.- csoportot

alkot;
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(16) az (1) és (7)-(12) csoport barmelyikébe tartozé (1) altalanos képletd vegyiile-
tek, amelyekben R; jelentése hidroxil-, halogén-, ciano- és/vagy 3-8 szénatomos cik-
loalkil-szubsztituenst hordozo 1-4 szénatomos alkilcsoport; adott esetben 1-3 metil-
-szubsztituenst hordoz6 3-8 szénatomos cikloalkenil-csoport; 1-12 szénatomos alk-
oxi-, 2-8 szénatomos alkinil-, -C(=0)Ry, -NHC(=0)Rs vagy -P(=0)(0-1-6 szénatomos
alkil),-csoport; vagy adott esetben 1-5 szubsztituenst hordozé fenil-, naftil-, antrace-
nil-, fenantrenil-, fluorenil-, perilenil- vagy heterociklil-csoport, ahol

elonyésen ahol az R, szubsztituens jelentése halogénatom, ciano-, 3-8 szén-
atomos cikloalkil-, 2-8 szénatomos alkinil-, -C(=O)R,, -NHC(=0)-R; vagy -P(=0)(O-
-1-6 szénatomos alkil), csoport, vagy adott esetben 1-3 szubsztituenst hordozé fe-
nil-, naftil-, antracenil-, piridil-, tiazolil-, imidazolil-, furil-, kinolinil- vagy pirazolil-cso-
port;
(17) az (1)-(6) és (16) csoport barmelyikébe tartozé (l) altalanos képlet vegyiile-
tek, amelyekben

R; jelentése az aromas gyardn 1-3 hidroxil-, halogén-, ciano-, nitro-, 1-2 szén-
atomos alkil-, dimetil-amino-1-4 szénatomos alkoxi-, 3-6 szénatomos cikloalkil-, ha-
logén-(1-2 szénatomos alkil)-, 1-2 szénatomos alkoxi-, halogén-(1-2 szénatomos alk-
oxi)-, fenoxi-, fenil-(1-6 szénatomos alkil)- és/vagy fenil-(1-4 szénatomos alkenil)-
-szubsztituenst hordozo benzilcsoport, adott esetben klér- és/vagy metoxi-szubszti-
tuenst hordoz6 fenoxicsoport; adott esetben klor-, metoxi- és/vagy trifluor-metil-
-szubsztituenst hordozé benzil-oxi-csoport, metilén-dioxi-csoport, vagy -C(=0)Rs,
-0-C(=0)Rs vagy -NHC(=0)Rs csoport,

Rs jelentése hidrogénatom, hidroxil-, amino-, (1-2 szénatomos alkil)-amino-,
di-(1-2 szénatomos alkil)-amino-, -O-(1-2 szénatomos alkil)-C(=0)-R;, -NH-(1-2

szénatomos alkil)-C(=)-R7, 1-6 szénatomos alkil-, 1-2 szénatomos alkoxi-, (1-2 szén-
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atomos alkoxi)-(1-2 szénatomos alkoxi)-, 2-4 szénatomos alkenil-oxi-, 2-4 szé&nato-
mos alkinil-oxi-, fenil-, fenoxi-, benzil-oxi-, NH-fenil vagy NH-(1-6 szénatomos alkil)-
-C(=0)-R; csoport, vagy halogén-, nitro-, metoxi-, trifluor-metil- és/vagy trifluor-met-
oxi-szubsztituenst hordozé fenil-, fenoxi-, benzil-oxi- vagy NH-fenil csoport;

Re hidrogénatomot vagy 1-3 szénatomos alkil-, fenil- vagy benzilcsoportot je-
lent; és

Rz hidrogénatomot vagy hidroxil-, amino-, (1-12 szénatomos alkil)-amino-, di-
-(1-12 szénatomos alkil)-amino-, 1-12 szénatomos alkil-, 1-12 szénatomos alkoxi-,
(1-6 szénatomos alkoxi)-(1-6 szénatomos alkoxi)-, 2-8 szénatomos alkenil-oxi-, fe-
nil-, fenoxi-, benzil-oxi- vagy NH-fenil csoportot jelent;
(18) az (1)-(6) csoport barmelyikebe tartozo (1) altalanos képletli vegyiiletek, ame-
lyekben

R3 -(1-4 szénatomos alkil)-C(=0)-Rs csoportot, elényésen -CH,-C(=0)-Rs cso-
portot jelent, és

Rs jelentése hidrogénatom vagy hidroxil-, amino-, (1-2 szénatomos alkil)-ami-
no-, di-(1-2 szénatomos alkil)-amino-, 1-4 szénatomos alkil-, 1-12 szénatomos alk-
oxi-, 2-4 szénatomos alkenil-oxi-, fenil-, fenoxi-, benzil-oxi-, NH-fenil, NH-(1-2 szén-
atomos alkil)-C(=0)-0-(1-2 szénatomos alkil)-fenil vagy -P(=0)(0-1-6 szénatomos
alkil), csoport, vagy klér-, fluor-, metoxi-, trifluor-metil- és/vagy trifluor-metoxi-szub-
sztituenst hordozo fenil-, fenoxi-, benzil-oxi- vagy NH-fenil csoport; elényésen 1-12
szénatomos alkoxicsoport;
(19) az (1)-(6) csoport barmelyikébe tartozo (I) altalanos képlet( vegyiiletek, a-
melyekben R, szubsztitualatlan benzilcsoportot jelent;
(20) az (1)-(19) csoport barmelyikébe tartozo, a 4" helyzetben R konfiguraciéju (1)

altalanos képletl vegytiletek;
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(21)  az (1)-(19) csoport barmelyikébe tartozé, a 4” helyzetben S konfiguracioja (1)
altalanos képletl vegytiletek.

A talalmany szerinti vegyiiletek kiilénésen elényés képviseldia P.1-P.17 pél-
daban és az 1-3. tablazatban felsorolt vegyiiletek, tovabba - ahol ilyen izomériara le-
hetdség van - a megfeleld E- és Z- izomerek és az E/Z izomerek elegyei.

A talalmany targya tovabba eljaras az (1) altalanos képletd vegyliletek és tau-
tomer médosulataik elallitasara oly médon, hogy

(A) egy ismert vagy ismert modszerekkel eldallithaté (I1) altalanos képletl
vegylletet - a képletben a hullamos vonallal jel6lt kétés (S) vagy (R) konfiguraciét
jeldl, Ry jelentése az (l) altalanos képletnél megadott, és Q véddocsoportot jelent -
egy ismert vagy ismert médszerekkel eléallithaté (lIl) altalanos képleti vegyllettel -
a kepletben R; és R; jelentése az (I) altalanos képletnél megadott, és Hal halogén-
atomot, eldnyésen brom- vagy jodatomot jelent - reagaltatva (1V) altalanos képlet
vegyuletté alakitunk - a képletben Q, Ry, R, és Rs jelentése a fenti -, és

(B) egy kapott (IV) altalanos képleti vegyiilet Q védécsoportjat lehasitjuk;
vagy

(C) egy (1) altalanos képleti vegyuletet, amelyben R, és R; jelentése a fenti
és R; hidrogénatomot jelent, egy Hal-R; altalanos képleta vegyulettel reagaltatunk -
a képletben R; jelentése az (1) altalanos képletnél megadott, és Hal halogénatomot,
elonydsen brém- vagy jédatomot jelent -; vagy

(D) egy (IV) altalanos képletd vegyliletet, amelyben Q, R, és R; jelentése a
fenti és R; hidrogénatomot jelent, egy Hal-R; altalanos képletd vegyiilettel reagalta-
tunk - a képletben R; jelentése az (I) altalanos képletnél megadott, és Hal halogén-
atomot, elonySsen bréom- vagy jédatomot jelent - reagaltatunk, majd az igy kapott
(IV) altalanos képletd vegylilet Q véddcsoportjat a (B) eljarassal analoég médon leha-

sitjuk; vagy
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(E) olyan (1) altalanos képletl vegyiiletek eldallitasara, amelyekben R, jelen-
tése a fenti, és R; és R; a (1) altalanos képletnél meghatarozott, egymassal mege-
gyezo csoportot jelent a hidrogénatom kivételével, egy (1) altalanos képletd vegyii-
letet, amelyben R; jelentése a fenti és R, és R; egyarant hidrogénatomot jelent, 2
mol Hal-R; altalanos képleti vegyiilettel - a képletben R; jelentése az (1) altalanos
képletnél megadott, és Hal halogénatomot, elonyésen brom- vagy jodatomot jelent -
reagaltatunk; vagy egy (IV) altalanos képletii vegyiiletet, amelyben R, és Q jelenté-
se a fenti és R; és R; egyarant hidrogénatomot jelent, 2 mol Hal-R, altalanos képle-
td vegylilettel - a képletben R; jelentése az (1) altalanos képletnél megadott, és Hal
halogénatomot, elénydsen brém- vagy jédatomot jelent - reagaltatunk, majd az igy
kapott vegyllet Q véddcsoportjat a (B) eljarasnal megadottakkal analég médon le-
hasitjuk; vagy

(F) olyan (1) altalanos képletd vegylletek eloallitasara, amelyekben R; jelen-
tése a fenti, és R, és R; egylitt 3-7 tagu alkilén kapcsol6 csoportot vagy 4-7 tagtl
alkenilén kapcsol6 csoportot jelent, amelyekben az egyik CH, csoport helyén -O-,
-S- vagy -NRs- csoport allhat, egy (1) altalanos képletl vegytiletet, amelyben R, je-
lentése afenti és R; és R3 hidrogénatomot jelent, 1 mol Hal-A-Hal altalanos képletd
vegytilettel - a képletben A az R; és R; egylittes jelentésére megadott csoportokat
jelenti és Hal halogénatomot, eldnydsen brom- vagy jodatomot jelent - reagaltatunk;
vagy, az (E) eljarassal analog médon, egy (IV) altalanos képlet(l vegyiiletet, amely-
ben R, és Q jelentése a fenti és R; és R; egyarant hidrogénatomot jelent, 1 mél Hal-
-A-Hal altalanos képletii vegyiilettel - a képletben A és Hal jelentése a fenti - reagal-
tatunk, majd a kapott termék Q véddcsoportjat a (B) eljarasnal megadottakkal analog
maodon lehasitjuk; vagy

(G) olyan (1) altalanos képletii vegyiiletek eloallitasara, amelyekben R,
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-C(O)R, csoportot jelent és Ry, Rj és R, jelentése a fenti, egy (l) altalanos képlet
vegylletet, amelyben R, és R; jelentése a fenti és R; hidrogénatomot jelent, egy
Hal-C(O)R, altalanos képletii vegyalilettel - a képletben Hal halogénatomot jelent és
R, jelentése a fenti - reagaltatunk; vagy egy (1V) altalanos képleta vegydiletet, amely-
ben R;, Rs és Q jelentése a fenti és R; hidrogénatomot jelent, egy Hal-C(O)R, altala-
nos képletii vegytilettel - a képletben Hal halogénatomot jelent és R, jelentése a fen-
ti - reagaltatunk, majd a kapott vegytiletrol lehasitjuk a Q védécsoportot.

Az (1) altalanos képletl vegyiiletekkel kapcsolatban kézéltekkel hasonldan
azoknal a kiindulasi anyagoknal vagy kézbenso termékeknél, amelyek tautomer moé-
dosulatok formajaban létezhetnek, a megadott képleten a vegylilet ésszes lehetsé-
ges tautomer modosulatat értjik.

A fent ismertetett és a késobbiekben ismertetendd reakciékat énmagukban is-
mert médon hajtjuk végre, példaul oldészer tavollétében vagy (a leggyakrabban)
alkalmas olddszer vagy higitoszer jelenlétében, hiités kdzben, szobahémérsékleten
vagy melegités kézben (a reakcié homérséklet-tartomanya példaul -80°C és a reak-
cidelegy visszafolyasi pontja k6z6tti érték, elonydsen kortilbeliil 0°C és 150°C kézotti
érték lehet), szilkség esetén zart edényben, atmoszferikusnal nagyobb nyomason,
szlikség esetén inert gaz atmoszféraban és/vagy sziikség esetén vizmentes kériil-
mények kozott. Kulondsen elonyds reakciokorilmények a példakban kézlendok.

A reakcididé nem doénto jelentoségil tényezo. A reakcididd példaul kériilbellil
0,1-72 éra, elonydsen kortilbelll 0,5-24 éra lehet.

A terméket szokasos madszerekkel (példaul szaréssel, kristalyositassal,
desztillacioval, kromatografalassal vagy a felsorolt mddszerek barmilyen célszert

kombinalasaval) kilonithetjiik el és tisztithatjuk.
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Az (I) altalanos képletl vegyliletek elballitasara felhasznalhaté kiindulasi a-
nyagok ismertek vagy énmagukban ismert modszerekkel (példaul a késdbbiekben
kozlendok szerint) allithatok elo.

A (lla) és (llb) altalanos képletl kiindulasi anyagok, azaz az 5-6s helyzetben
véddcsoportot hordozé abamektin B1a és 4-epi-abamektin B1 ismert anyagok, vagy
onmagukban ismert mdédszerekkel allithatok eld.

(A) eljaras:

A reakciohoz példaul a kévetkezd oldoszereket és higitdszereket hasznalhat-
juk: aromas, alifas és aliciklusos szénhidrogének és halogénezett szénhidrogének,
igy benzol, toluol, xilol, mezitilén, tetralin, klérbenzol, diklor-benzol, brémbenzol, pet-
roléter, hexan, ciklohexan, diklér-metan, triklor-metan, tetraklér-metan, diklér-etan,
triklor-etén vagy tetraklér-etén; éterek, igy dietil-éter, dipropil-éter, di-izopropil-éter,
dibutil-éter, terc-butil-metil-éter, etilén-glikol-monometil-éter, etilén-glikol-monoetil-
-éter, etilén-glikol-.dimetil-éter, dimetoxi-dietil-éter, tetrahidrofuran vagy dioxan; kar-
bonsav-észterek, igy etil-acetat; amidok, igy dimetil-formamid, dimetil-acetamid vagy
1-metil-2-pirrolidinon; nitrilek, igy acetonitril; szulfoxidok, igy dimetil-szulfoxid: tovab-
ba a fenti oldészerek elegyei. Elonyds oldoszerek az amidok, igy a dimetil-formamid
és a dimetil-acetamid, amelyek kozlil kliléndsen elényds a dimetil-acetamid.

A (IV) altalanos képletl vegyiiletek a Q védocsoport jellegének megfelelden
példaul a kovetkezok lehetnek: alkil-éterek, igy metoxi-metil-, metil-tio-metil-, terc-
-butil-tio-metil-, benzil-oxi-metil-, p-metoxi-benzil-, 2-metoxi-etoxi-metil-, 2,2, 2-triklor-
-etoxi-metil-, 2-(trimetil-szilil)-etoxi-metil-, tetrahidropiranil-, tetrahidrofuranil-, 1-et-
oxi-etil-, 1-(2-klér-etoxi)-etil-, 1-metil-1-metoxi-etil-, 1-metil-1-(benzil-oxi)-etil-, triklor-
-etil-, 2-(trimetil-szilil)-etil-, terc-butil-, allil-, p-metoxi-fenil-, 2 4-dinitro-fenil-, benzil-,
p-metoxi-benzil-, o-nitro-benzil-, p-nitro-benzil- és trifenil-metil-éterek; trialkil-szilil-é-

terek, igy trimetilszilil-, trietil-szilil-, dimetil-terc-butil-szilil-, dimetil-izopropil-szilil-, di-
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metil-1,1,2-trimetil-propil-szilil-, dietil-izopropil-szilil- és dimetil-terc-hexil-szilil-éterek:
fenil-terc-alkil-szilil-éterek, igy difenil-terc-butil-szilil-éterek; észterek, igy formiatok,
acetatok, kloracetatok, diklor-acetato, triklor-acetatok, trifluor-acetatok, metoxi-ace-
tatok, fenoxi-acetatok, pivaloatok és benzoatok; alkil-karbonatok, igy metil-, 9-fluore-
nil-metil-, etil-, 2,2,2-triklor-etil-, 2-(trimetil-szilil)-etil-, vinil-, allil-, benzil-, p-metoxi-
-benzil-, o-nitro-benzil- és p-nitro-benzil-karbonatok; és fenil-karbonatok, igy p-nitro-
-fenil-karbonatok.

Elonyds védett vegytliletek a trialkil-szilil-éterek, igy a trimetil-szilil-, trietil-szi-
lil-, dimetil-terc-butil-szilil- és difenil-terc-butil-szilil-éterek; az észterek, igy a metoxi-
-acetatok és fenoxi-acetatok; tovabba a karbonatok, igy a 9-fluorenil-metil- és allil-
-karbonatok. Kiemelked6en elonyds véddcsoport a dimetil-terc-butil-szilil-csoport.

A reakciot elonydsen korilbelil -70°C és 50°C kézétti hdmérsékleten, célsze-
rlen korulbelll -10 és 25°C koz6tti homérsékleten hajtjuk végre.

Kaléndsen elonyések a P.1. példaban ismertetendd reakciokorilmények.

(B) eljaras:

Olddszerekkent és higitoszerekként példaul az (A) eljarasnal felsoroltakat, to-
vabba vizet vagy alkoholokat, igy metanolt, etanolt vagy 2-propanolt hasznalhatunk.

A reakci6t elonydsen kérilbelll -70°C és 100°C k6zétti hdmérsékleten, cél-
szer(ien koriilbeliil -10°C és 25°C kézotti hémérsékleten hajtjuk végre.

A véddcsoport lehasitasahoz példaul a kdvetkezd reagenseket hasznalhatjuk:
Lewis savak, igy sésav, metanszulfonsav, bor-trifluorid-éterat, piridin jelenlétében
hidrogén-fluorid, Zn(BF,),*H.0, p-toluol-szulfonsav, aluminium-triklorid és higany(ll)-
-klorid; amménium-fluoridok, igy tetrabutil-ammaénium-fluorid; bazisok, igy amménia,
trialkil-amin és heterociklusos bazisok; katalizator, igy csontszénre felvitt palladium

jelenlétében hidrogén; tovabba redukaldszerek, igy natrium-bérhidrid vagy tributil-
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-6n-hidrod katalizator, példaul Pd(PPh;), jelenlétében, vagy cink és ecetsav keveré-
ke.

A véddcsoport lehasitasahoz eldnydsen a kovetkezo reagenseket hasznalhat-
juk: savak, igy metanszulfonsav vagy piridin jelenlétében hidrogén-fluorid; natrium-
-borhidrid Pd(0) katalizator jelenlétében; bazisok, igy ammoénia, trietil-amin vagy piri-
din. Kilénésen elonyésen hasznalhatunk savakat, igy piridin jelenlétében hidrogén-
-fluoridot vagy metanszulfonsavat.

Kllénésen elonydsek a P.1. példaban ismertetendd reakciokériilmények.

(C) eljaras:

Olddszerekként és higitoszerekként példaul az (A) eljarasnal felsoroltakat,
tovabba alkoholokat, igy metanolt, etanolt vagy 2-propanolt hasznalhatunk. Elonyés
oldészerek az amidok, igy a dimetil-formamid, és a nitrilek, igy az acetonitril. Oldé-
szerként kiilénésen elénydsen hasznalhatunk acetonitrilt.

A reakciot elonydsen koériilbelll -10°C és 120°C kéz6tti homérsékleten, cél-
szerien korllbelil 20-100°C-on hajthatjuk végre.

Bazisokként elonydsen karbonatokat (igy natrium-karbonatot, natrium-hidro-
gén-karbonatot és kalium-karbonatot), trialkil-aminokat (igy trietil-amint) és hetero-
ciklusos bazisokat (igy piridint) hasznalhatunk.

Kilénésen elonydsek a P.4. példaban ismertetendé reakcidkériiimények.

A (D) - (F) eljarast Iényegében a (C) eljarasnal ismertetett kériilmények kozott
hajthatjuk végre.

(G) eljaras:

Olddszerekként és higitszerekként példaul a (B) eljarasnal felsoroltakat, kiilo-
nosen elonydsen etil-acetatot és vizet hasznalhatunk.

A reakciot elonydsen koérilbell -10°C és 120°C k6z6tti hdmérsékleten, cél-

szerlien 20-80°C-on hajthatjuk végre.
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Bazisként elonydsen karbonatokat (igy natrium-karbonatot, natrium-hidrogén-
-karbonatot és kalium-karbonatot), trialkil-aminokat (igy trietil-amint) és heterociklu-
sos bazisokat (igy piridint) hasznalhatunk.

Kilénosen elony6sek a P.11. példaban ismertetend6 reakciokérilmények.

Az (1) altalanos képleti vegyliletek egyetlen izomer vagy tébb izomer keveré-
ke, tiszta izomerek vagy izomer-elegyek (példaul racém elegyek) formajaban kép-
zodhetnek. Oltalmi igénylink a tiszta izomerekre és a racém elegyekre egyarant ki-
terjed. A vegyiiletek képletei és megnevezései abban az esetben is magukban fog-
laljak ezeket a variacidkat, ha azokat a képleten vagy a megnevezésben kiilén nem
szerepeltettik.

A racematokbdl ismert rezolvalasi modszerekkel kiilonithetjik el az egyedi
optikai izomereket. llyen modszerek példaul a kdvetkezok: atkristalyositas optikailg
aktiv oldészerbdl; kiralis adszorbenseken végzett kromatografia [példaul acetil-cel-
lulézon végzett nagynyomasu folyadékkromatografalas (HPLC)]; alkalmas mikroor-
ganizmusok felhasznalasa; specifikus immobilizalt enzimekkel valé hasitas; tovabba
zarvanyvegylletek képzése példaul kiralis koronaéterekkel, amelyek csak az egyik
izomert komplexaljak.

A fent ismertetett rezolvalasi mddszereken kivil a tiszta optikai izomerek mas
altalanosan ismert enantioszelektiv szintézismodokkal is kialakithatdk, példaul agy,
hogy a talalmany szerinti eljarasban a megfeleld sztereokémiaju optikailag aktiv kiin-
dulasi anyagokat hasznaljuk.

Ha az egyedi izomerek biologiai aktivitasa eltérd, célszer(ien a nagyobb biolé-
giai aktivitasu izomert kiilonitjiik el vagy szintetizaljuk.

Az (1) altalanos képletl vegyliletek esetenként hidratokat és/vagy mas szolva-
tokat (példaul a szilard vegytiletek kristalyositasahoz hasznalt oldoszereket tartalma-

z6 szolvatokat) képezhetnek.
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Oltalmi igényunk a fent felsorolt eljarasok dsszes olyan valtozatara kiterjed, a-
mikor egy adott k6zbensd terméket hasznalunk kiindulasi anyagként, és csak a szin-
tézis fennmaradé Iépését vagy Iépéseit hajtjuk végre, vagy amikor a kiindulasi anya-
got szarmazéka vagy séja és/vagy racematja vagy adott antipodja formajaban hasz-
naljuk, vagy amikor a kiindulasi anyagot magaban a reakciéelegyben alakitjuk ki.

A talalmany szerinti eljarasokban célszeriden olyan kiindulasi anyagokat és
kézbenso termékeket hasznalunk, amelyek az (1) altalanos képleth vegyiiletek kiil6-
nosen elonyds képviseldihez vezetnek.

A taldlmany targyat képezik tovabba a (IV) altalanos képletii vegyiiletek, to-
vabba lehetséges esetekben azok E- és Z-izomerjei, az E/Z izomerek elegyei
és/vagy tautomer moédosulataik, és a felsoroltak séi.

A talalmany szerinti (I) altalanos képlet(i vegyiiletek értékes kartevdirtd hato-
anyagok, amelyek preventiv és/vagy kurativ kezelésre egyarant alkalmasak, rendki-
vl eldényos biocid spektrummal és igen széles hatasspektrummal rendelkeznek,
még kis koncentraciéban is igen hatékonyak, és melegvériek, halak és névények al-
tal jol toleralhatok. Meglepé modon azt tapasztaltuk, hogy a talalmany szerinti ve-
gylletek névényeken élosk6do kartevok és embereken és allatokon (az élelemter-
melés céljabol tenyésztett allatokat, haziallatokat és hobbiallatokat egyarant ide ért-
ve) él6skddo ekto- és endoparazitak irtasara egyarant alkalmasak. A vegyiiletek az
allatokon él6skédé kartevokkel szemben az adott kartevo valamennyi vagy egyedi
kifejlodési szakaszaban hatékonyak, és nemcsak az érzékeny kartevokkel, hanem a
rezisztens kartevokkel, igy rovarokkal és az Acarina rendbe tartozé kartevokkel,
nematddakkal, cesztodakkal és trematédakkal szemben is aktivak, és egyben védik
az értékes szervezeteket. A talalmany szerinti hatéanyagok inszekticid vagy akaricid
hatasa kézvetleniil is megnyilvanulhat, azaz a kartevok pusztulasaban jelentkezhet

(a vegylletek példaul legalabb 50-60 %-os pusztulast idézhetnek eld), ami akar az-
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zonnal, akar bizonyos ido elteltével (példaul a vedlés soran) Iéphet fel; de ez a hatas
kbzvetetten, példaul a peterakas és/vagy a petékbdl vald kikelés visszaszoritasaban
is megniilvanulhat.

A talalmany szerinti vegyiiletek és az azokat tartalmazé készitmények allato-
kon éldsk6do kartevokkel szembeni hatasossaga lényegesen szélesithet6 és az
adott kérilményekhez illeszthetd, ha azokat mas inszekticid, akaricid vagy nemati-
cid anyagokkal egyitt hasznaljuk. llyen alkalmas egyéb hatéanyagok példaul a ké-
vetkez0 csoportokba sorolhaté kartevoirté anyagok: szerves foszforvegyiiletek, nit-
rofenolok és szarmazékaik, formamidinek, karbamidok, karbamatok, piretroidok, klé-
rozott szénhidrogének, neonikotinoidok és Bacillus thuringiensis-készitmények.

A talalmany szerinti vegylletekkel kombinalva felhasznalhaté mas kértevairtd
hatéanyagok kiilonésen elonyos képviseloi a kovetkezok: azametrifosz, klorfenvin-
fosz, cipermetrin, cipermetrin hig-cisz, cipromazin, diafentiuron, diazinon, diklorvosz,
dikrotofosz, diciklanil, fenoxikarb, fluazuron, furatiokarb, iszazofosz, jodfenfosz, kino-
prén, lufenuron, metakrifosz, metidation, monokrotofosz, foszfamidon, profenfosz,
diofenolan, a CG91 vagy NCTC 11821 Bacillus thuringiensis-térzsbél nyerhetd ve-
gyuletek, pimetrozin, brompropilat, metoprén, diszulfoton, kvinalfosz, tau-fluvalinat,
tiociklam, tiometon, aldikarbn, azinfosz-metil, benfurakarb, bifentrin, buprofezin, kar-
bofuran, dibutil-amino-tio, kartap, klorfluazuron, klérpirifosz, ciflutrin, lambda-cihalo-
trin, alfa-cipermetrin, zéta-cipermetrin, deltametrin, diflubenzuron, endoszulfan, etio-
fenkarb, fenitrotion, fenobukarb, fenvalerat, formotion, metiokarb, heptenofosz,
imidakloprid, izoprokarb, metamidofosz, metomil, mevinfosz, paration, paration-me-
til, foszalon, pirimikarb, propoxur, teflubenzuron, terbufosz, triazamat, fenobukarb,
tebufenozid, fipronil, béta-ciflutrin, szilafluofen, fenpiroximat, piridaben, fenazakvin,
piroproxifen, pirimidifen, nitenpiram, acetamiprid, emamektin, emamektin-benzoat,

szpinozad, rovarokkal szemben hatékony névényi kivonatok, rovarokkal szemben
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hatékony, nematddakat tartalmazé készitmények, Bacillus subtilisbdl nyerhetd ké-
szitminyek, rovarokkal szemben hatékony, gombakat tartalmazé készitmények, rova-
rokkal szemben hatékony, virusokat tartalmazé készitmények, klérfenapir, acefat,
akrinatrin, alanikarb, alfametrin, amitraz, AZ 60541, azinfosz A, azinfosz M, azociklo-
tin, bendiokarb, benszultap, béta-ciflutrin, BPMC, brofenprox, bromofosz A, bufen-
karb, butokarboxin, butilpiridaben, kaduzafosz, karbaril, karbofenotion, kléretokarb,
kléretoxifosz, klormefosz, cisz-rezmetrin, ciklotrin, klofentezin, cianofosz, cikloprotin,
cihexatin, demeton M, demeton S, demeton-S-metil, diklofention, diklifosz, dietion,
dimetoat, dimetilvinfosz, dioxation, edifenfosz, esfenvalerat, etion, etofenproxi, eto-
profosz, etrimfosz, fenamifosz, fenbutatin-oxid, fenotiokarb, fenpropatrin, fenpirad,
fention, fluazinam, flucikloxuron, flucitrinat, flufenoxuron, flufenprox, fonofosz, fosz-
tiazat, fubfenprox, HCH, hexaflumuron, hexitiazox, IKI-220, iprobenfosz, izofenfosz,
izoxation, ivermektin, malation, mekarbam, meszulfenfosz, metaldehid, metolkarb,
milbemektin, moxidektin, naled, NC 184, ometoat, oxamil, oxidemeton M, oxidepro-
fosz, permetrin, fentoat, forat, foszmet, foxim, pirimifosz M, pirimifosz E, promekarb,
propafosz, protiofosz, protoat, piraklofosz, piradafention, pirezmetrin, piretrum, tebu-
fenoz,d szalition, szebufosz, szulfotep, szulprofosz, tebufenpirad, tebupirimfosz,
teflutrin, temefosz, terbam, tetrakldrvinfosz, tiakloprid, tiafenox, tiodikarb, tiofanox,
tionazin, turingienzin, tralometrin, triartén, triazofosz, triazuron, triklérfon, triflumuron,
trimetakarb, vamidotion, xililkarb, Y| 5301/5302, zetametrin, DPX-MP062 - indoxa-
karb, metoxifenozid, bifenazat, XMC (3,5-xilil-metil-karbamat) vagy a gombapatogén
Metarhizium anisopliat. Kiemelkedéen elényds egyéb hatéanyag a fipronil, tiamet-
oxam és lambda-cihalotrin.

A talalmany szerinti vegytiletekkel és készitményekkel irthato, allatokon él6s-
kédd kartevok példaul az EP-A-736 252 sz. eurdpai kdzzétételi irat 5. oldalanak 55.

soratdl 6. oldalanak 55. soraig felsoroltak lehetnek.
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A talalmany szerinti vegyiiletek fonalférgek irtasara is alkalmasak. llyen karte-
vok példaul a gydmeércsomo-nematodak, a hdlyagképzd nematédak és a szarakon
és leveleken él6skédo nematodak, kéztiik elsésorban a Heterodera-fajtak (igy Hete-
rodera avenae és Heterodera trifolii), a Globodera-fajtak (igy Globodera rostochien-
sis), a Meloidogyne-fajtak (igy Meloidogyne incognita és Meloidogyne javanica), a
Radopholus-fajtak (igy Radopholus similis), a Pratylenchus-fajtak (igy Pratylenchus
neglectans és Pratylenchus penetrans), a Tylenchulus-fajtak (igy Tylenchulus semi-
penetrans) és a Longidorus-, Trichodorus-, Xiphinema-, Ditylenchus-, Apheencho-
ides és Anguina-fajtak, kilénésen a Meloidogyne-fajtak (igy Meloidogyne incognita)
és a Heterodera-fajtak (igy Heterodera glycines).

A talalmany szerinti (1) altalanos képletii vegyiiletek kiilénésen fontos elénye,
hogy a névényekkel taplalkozo élésdiek ellen is védelmet nyujtanak.

A talalmany szerinti vegylletek mezdgazdasagi, kertészeti és erdészeti ha-
szonndvények és disznévények és névényi részek (igy termés, virag, levél, szar, gu-
mo és gyokeér) védelmére alkalmasak a fent felsorolt kartevokkel szemben. Eseten-
ként a talalmany szerinti vegyiletek a kezeléskor még ki nem fejlédétt névényi ré-
szeknek és védelmet nyujthatnak. A leirasban a “kartevéirtas” megjelélésen a karte-
vok névekedésének gatlasat vagy visszaszoritasat is értjuk.

A talalmany szerinti vegyliletekkel védhetd haszonnévények elsésorban a ké-
vetkezok lehetnek: gabonafélék, igy buza, arpa, rozs, zab, rizs, kukorica és koles:
répafélék, igy cukorrépa és takarmanyrépa; gytimélcsék, igy magvas gyiimélcsok,
csonthéjas gylimélcsok és lagy gylimélcsok, példaul alma, kérte, szilva, 6szibarack,
mandula, cseresznye és bogyds gylimélcsok (igy féldieper, malna és szeder); hiive-
lyesek, igy bab, lencse, borso, és szojabab; olajos magvu névények, igy repce, mus-
tar, mak, oliva, napraforgd, kdkuszdio, ricinus, kakad és féldimogyord; tokfélék, igy

tok, uborka és dinnye; rostnévények, igy len, kender és juta; citrusfélék, igy narancs,
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citrom, grapefruit és mandarin; zéldségfélék, igy paraj, salata, sparga, kaposzta, ka-
rotta, hagyma, paradicsom, burgonya és paprika; borostyanfélék, igy avokado, fahé;j
és kamforfa; tovabba dohany, diéfélék, kavé, padlizsan, cukornad, tea, bors, sz3l5,
koml6, banan, természetes gumicserjék és disznévények.

A talalmany szerinti vegyuletek raktarozott aruk, raktarhelyiségek és nyersa-
nyagok védelmére is felhasznalhaték. A talalmany szerinti vegyiiletek kézegészség-
Ggyi és higiéniai célokra is felhasznalhatdk elsGsorban haszonallatok és haziallatok
védelmére a fent felsorolt kartevokkel szemben. Az utdbbi teriilet egyik fontos rész-
terllete a haziallatok (elsosorban macskak és kutyak) bolha-, kullancs- és fonalfé-
reg-fertozésekkel szembeni védelme.

A talalmany targyat képezik tovabba a talalmany szerinti vegyiiletek legalabb
egyikét tartalmazé kartevairto készitmények, amelyek példaul emulgealhaté kon-
centratumok, szuszpenziés koncentratumok, kézvetlenul vagy higitas utan kiperme-
tezheto oldatok, szétterithetd pépek, hig emulziok, nedvesithetd porok, oldhaté po-
rok, diszpergalhaté porok, nedvesithetd porok, porozészerek, granulatumok és poli-
merekbe kapszulazott készitmények lehetnek. A készitménytipust a felhasznalas
céljanak és koriilményeinek megfeleléen valasztjuk meg.

Ezek a készitmények kizardlag a hatéanyagbél allhatnak (ilyenek példaul a
szilard hatéanyagok adott részecskeméretl formai), elényésen azonban a hatda-
nyag mellett legalabb egy szokasos formalasi segédanyagot, példaul hordozéanya-
got vagy higitészert (igy oldoszert vagy szilard hordozéanyagot) vagy feliiletaktiv
anyagot is tartalmaznak. Nyilvanvald, hogy az embereken, haziallatokon, hobbialla-
tokon és tenyészallatokon él6skédd kartevok irtasara szant készitmények csak élet-
tanilag elfogadhaté segédanyagokat tartalmazhatnak.

A formalasi segédanyagok példaul szilard hordozbanyagok, olddszerek, sta-

bilizalészerek, lassu hatdéanyag-felszabadulast biztosité segédanyagok, szinezékek
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és fellletaktiv anyagok lehetnek. Ezekre a célokra a szokasos formalasi segédanya-
gok barmelyikét felhasznalhatjuk. A készitmények kialakitasahoz felhasznalhaté se-
gédanyagok, példaul olddszerek, szilard hordozdéanyagok, anionos, némionos és
kationos fellletaktiv anyagok és mas funkciot bet6Itd segédanyagok példaul az EP-
A-736 252 sz. szabadalmi leiras 7. oldalanak 51. soratél 8. oldalanak 39. soraig ter-
jedo részében felsoroltak lehetnek.

A névényvédelemben, tovabba emberek, haziallatok és haszonallatok védel-
mére felhasznalando6 készitmények rendszerint 0,1-99 témeg %, elényésen 0,1-95
tdmeg % hatéanyagot és 6sszesen 1-99,9 tdémeg %, eldnyésen 5-99,9 témeg % egy
vagy tébb szilard vagy folyékony segédanyagot tartalmaznak. A készitmények rend-
szerint 0-25 tomeg %, elonydsen 0,1-20 tédmeg % fellletaktiv anyagot tartalmaznak.
A kereskedelemben forgalmazott készitmények elonydsen koncentratumok lehetnek,
a végso felhasznalbé azonban altalaban higitott készitményeket hasznal, amelyek
hatéanyagtartalma a fent kézélteknél sokkal kisebb lehet. Ezek a higitott készitmé-
nyek is a talalmany targyat képezik.

Novényvédelem céljara elonydsen a kévetkezd Gsszetétel(l készitményeket
hasznalhatjuk (a %-os értékek témeg %-ot jelentenek):

Emulgealhato koncentratumok:

hatéanyag: 1-90 %, elonyésen 5-20 %

feltiletaktiv anyag: 1-30 %, elonyésen 10-20 %

oldészer: 5-98 %, elonyésen 70-85 %
Porozészerek:

hatéanyag: 0,1-10 %, elonyosen 0,1-1 %

szilard hordozéanyag: 99,9-90 %, elony6ésen 99,9-99 %

Szuszpenzioés koncentratumok:

hatéanyag: 5-75 %, elonyésen 10-50 %



27 .: o ee o.. - L]
viz: 94-24 %, elonydsen 88-30 %
fellletaktiv anyag: 1-40 %, elonydésen 2-30 %

Nedvesithetd porkészitmények:

hatéanyag: 0,5-90 %, elonyésen 1-80 %
felliletaktiv anyag: 0,5-20 %, elonyosen 1-15 %
szilard hordozo6anyag: 5-99 %, elonydsen 15-98 %

Granulatumok:
hatéanyag: 0,5-30 %, elony6ésen 3-15 %
szilard hordozéanyag: 99,5-70 %, elonyésen 97-85 %

A talalmany szerinti készitmények egyéb szilard vagy folyékony segédanya-
gokat, példaul stabilizalészereket (igy névényi olajokat vagy epoxidalt névényi olajo-
kat, kéztiik epoxidalt kokusz-, repce- vagy szdjaolajat), habzasgatidkat (példaul szi-
likonolajat), konzervalészereket, viszkozitasszabalyozé anyagokat, kétdanyagokat
és/vagy tapadasfokoz6 anyagokat, tovabba matragyakat vagy - specialis hatas elé-
rése céljabol - mas hatéanyagokat (példaul akaricid, baktericid, fungicid, nematicid,
molluszkicid vagy szelektiv herbicid hatdanyagokat) is tartalmazhatnak.

A talalmany szerinti nGvényvédoszereket szokasos modszerekkel allithatjuk
el6. Segédanyagot nem tartalmazo készitmények eldallitasa esetén példaul ugy jar-
hatunk el, hogy a szilard hatéanyagot vagy hatéanyag-keveréket &réljiik, szitaljuk
és/vagy préseljik (ezzel példaul adott részecskeméretl készitményt alakithatunk ki).
Az egy vagy t0bb segédanyagot is tartalmazé készitmények eldallitasa soran példa-
ul a hatéanyagokat vagy azok keverékét alaposan 6sszekeverjiuk és/vagy 6sszedrél-
juk a segédanyagokkal. Oltalmi igényiink ezekre az eljarasokra, valamint az (1) alta-
lanos képletd vegytiletek ilyen készitmények eldallitasaban valé felhasznalasara is

kiterjed.
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A talalmany targyat képezi tovabba a névényvéddszerek felhasznalasa, azaz
a talalmany targya tovabba eljaras a fent felsorolt tipusu kartevok irtasara oly mé-
don, hogy a talalmany szerinti névényvéddszert az elérendd célnak és az adott ké-
rilményeknek megfelelé médon (példaul permetezéssel, porlasztassal, porozassal,
bevonassal, csavazassal, kiszérassal vagy elarasztassal) felvissziik a kezelendé te-
riletre. A kezelésre kézvetlenul felhasznalt készitmények hatéanyagtartaima jellem-
zden 0,1-1000 ppm, elénydsen 0,1-500 ppm lehet. A hatdanyag hektaronkénti felvi-
teli aranya jellemzéen 1-2000 g hatéanyag/hektar, elonyésen 10-1000 g hatda-
nyag/hektar, célszerlien 20-600 g hatdanyag/hektar lehet.

A névényvédelem terén a hatdanyagokat elonydsen a névények levélzetére
vissziik fel (levélkezelés) a kartevovel valo megfert6zodés kockazatanak megfeleld
mennyiségben és gyakorisaggal. A hatéanyag azonban a gy6kereken keresztul is be
tud hatolni a névényekben (szisztémas hatas); ennek megfeleléen eljarhatunk Ggy
is, hogy a névények termaoteriiletét itatjuk at a folyékony készitménnyel, vagy a hato-
anyagot szilard készitmeny (példaul granulatum) formajaban agyazzuk be a névé-
nyek termesztokdzegébe, példaul a talajba (talajkezelés). Elarasztasos rizskultarak
esetén eljarhatunk ugy is, hogy az elarasztott rizsféldre visziink fel mért mennyiség
granulatumot.

A talalmany szerinti névényvéddszerekkel a névények szaporitéanyagai [pél-
daul a névények termései (igy a gylimélcsok, gumdk vagy magvak) vagy dugvanyai)
is védhetok allati kartevokkel szemben. A szaporitéanyagot kililtetés el6tt kezelhet-
juk a talalmany szerinti készitményekkel; igy példaul a magvakat vetés elott a talal-
many szerinti készitményekkel csavazhatjuk. A taldlmany szerinti hatéanyagokat
kézvetlendl is felvihetjlik a magvakra (bevonas) példaul tigy, hogy a magvakat folyé-
kony készitménnyel impregnaljuk, vagy azokat szilard készitménnyel vonjuk be. Mas

megoldas szerint a talalmany szerinti készitményeket a szaporitéanyag kiiiltetése
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elott juttathatjuk a névények termesztokézegébe, példaul vetés soran a barazdakba.
Oltalmi igénylink ezekre a kezelésmodokra és az igy kezelt névényi szaporitdanya-
gokra is kiterjed.

A talalmany tovabbi részleteit az oltalmi kér korlatozasa nélkil a kovetkezo
példakkal szemléltetjlik.

Példak a talalmany szerinti vegyuletek eldallitasara

A kévetkezo példakkal az avermektin B1 szarmazékok (avermektin B1a és
B1b szarmazékok keverékei) eloallitasat szemléltetjik. A B1b szarmazék rendszerint
a keverék 5-10 tomeg %-at képezi, ezért az NMR spektrumokban altalaban csak a
B1a szarmazékra jellemzo vonalak jelennek meg.

Minthogy a vegyuletek rendszerint az adott avermektin B1a és avermektin
B1b szarmazék keveréke formajaban képzodnek, a szokasos fizikai allandok (pél-
daul olvadaspont vagy térésmutatd) kevéssé alkalmasak a vegylletek jellemzésére.
Ezért a vegylleteket a kromatografias tisztitas utan felvett NMR spektrumukkal a
HPLC (nagy felbontoképességil folyadékkromatografia) elemzés soran meghataro-
zott retencios idokkel jellemeztiik. A példakban a fizikai allandéknal kézélt “B1a”
megjeldlés a fo komponenst jelenti, azaz azt a vegyliletet, amelyben R, szek-butil-
-csoportot jelent, mig a ‘B1b” megjel6lés a mellékkomponenst, azaz az R, jelyén izo-
propil-csoportot tartalmazé vegyiiletet jelenti. Ahol a példakban csak a B1a kompo-
nens retencios idejét kdzaltiik, ez azt jelenti, hogy a B1b komponens retencids idejét
- annak csekély részaranya miatt - nem tudtuk meghatarozni. A B1a és B1b kompo-
nens szerkezetét tomegspektrometriaval azonositottuk.

A HPLC elemzésekhez 125 mm hosszu, 2 mm bels6 atmérdja YMC-Pack
OSD-AQ oszlopot (gyartja: YMC, Alte Raesfelderstrasse 6, 46514 Schermbeck,
Németorszag) hasznaltunk 40°C homérsékleten. “A” oldészerként 0,01 % trifluor-e-

cetsavat tartalmazo vizet, “B” oldoszerként pedig 0,01 % trifluor-ecetsavat tartalma-



oo (1) e *® oo
2 - L] <

ire

30 2Tt et et 3

z6 acetonitrilt hasznaltunk. A futtatoszer sszetétele gradiens szerint valtozott a ké-

vetkezoknek megfelelden:

Ido, perc “A” oldészer “B” oldoszer Aramlasi se-
besség, pl/perc

0] 80 20 500

0,1 50 50 500
10 5 95 500
15 0 100 500
17 0 100 500
17,1 80 20 500
22 80 20 500

A példakban az “éter” megjel6lésen dietil-étert, a TBDMS megjeldlésen dime-
til-terc-butil-szilil-csoportot [-Si(CHa).(terc-butil)] értiink. Az oldoszer-elegyek éssze-
tételénél kozolt %-os adatok térfogat %-ok, a megadott aranyok térfogataranyok.

P1. példa

Az (1) képleta 4”-(szulfamoil-oxi)-avermektin B1 eldallitasa

A reagenskeént felhasznalt szulfamoil-klorid (CISO,NH,) eléallitasa:

35 ml klérszulfonil-izocianatba -10°C-on 15,5 ml hangyasavat csepegtettiink,
mikézben az elegy homérsékletét jeges hatéssel +10°C alatti értéken tartottuk. A
hangyasav beadagolasa utan az elegyet a gazfejlodés megszinéséig szobahomeér-
sékleten kevertuk. A kapott elegyet benzolban felvettik, szhrtik, és csokkentett
nyomason beparoltuk. A kivant reagenst kaptuk.

(A) lépés: 15 g O-TBDMS-avermektin B1 90 ml dimetil-acetamiddal készitett
oldatahoz -10°C-on, részletekben, argon atmoszféraban 3,51 g szulfamoil-kloridot
adtunk. Az elegyet szobahomérsékletre hagytuk melegedni, és még 1 éran at kever-

tik. Ezutan az elegyet telitett vizes natrium-klorid oldatba 6ntottiik, és a kapott ele-
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gyet terc-butilmetil-éterrel kétszer extrahaltuk. Az extraktumokat egyesitettik, viz-
mentes natrium-szulfat folott szaritottuk, és beparoltuk. 5-O-TBDMS-4"-(0-szulfamo-
il-oxi)-avermektin B1-et kaptunk.

(B) Iépés: Az (A) Iépés szerint kapott nyers terméket 75 ml metanolban oldot-
tunk, és az oldatba 1 éra alatt, -5°C-on 1,5 ml metanszulfonsav 75 ml metanollal ké-
szitett oldatat csepegtettik. Az elegyet szobahomérsékletre hagytuk melegedni, és 4
oran at szobahomeérsékleten tartottuk. Az oldatot telitett vizes natrium-hidrogén-kar-
bonat oldatba ontottiik, a kapott elegyet csokkentett nyomason betéményitettik, és a
maradékot terc-butil-metil-éterrel extrahaltuk. Az extraktumot telitett vizes natrium-
-klorid oldattal mostuk, vizmentes natrium-szulfat folott szaritottuk, majd beparoltuk.
A kapott nyers terméket szilikagél oszlopon gyorskromatografalva tisztitottuk, elualo-
szerként diklor-metan és etil-acetat 9:1 aranyu elegyét hasznaltuk. A kivant terméket
kaptuk szintelen hab formajaban.

A 4"-(szulfamoil-oxi)-avermektin B1 fizikai allandoi a kovetkezok:
molekulatomeg (C4sH73NO16S): 951,5.
LCMS: tg B1a: 9,08 perc, 974 (M+Na), 952,2 (M+H); B1b: 8,44 perc.
NMR (250 MHz, CDCls) &: 1,48 (s, 3H, CHs-14a), 1,86 (s, 3H, CH;-4a), 3,21 (t, 1H,
J=9,2 Hz, CH-4’), 3,28 (m, 1H, CH-2), 3,40 (s, 3H, OCHj3), 3,42 (s, 3H, OCHj3), 3,95
(d, 1H, J=6,4 Hz, CH-6), 4,05 (s, 1H, HO-C-7), 4,14 (t, 1H, J=9,6 Hz, CH-4"), 4,28
(m, 1H, CH-5), 4,67 (m, 2H, CH>-8a), 4,76 (d, 1H, J=2,75 Hz, CH-1"), 4,96 (m, 1H,
CH-15), 5,10 (szs, 2H, H,NS0O,0C-4")-

P2. példa

A (2) képleti 4”-(metil-amino-szulfonil-oxi)-avermektin B1 eldallitasa

A reagensként felhasznalt N-metil-szulfamoil-klorid (CISO,NHMe) eldallitasa:

65 ml szulfuril-klorid 50 ml acetonitrillel készitett oldatahoz 16,9 g metil-amin-
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-hidroklorid 80 ml acetonitrillel készitett oldatat adtuk. Az elegyet 24 6ran at 60°C-on
tartottuk, majd szobahémérsékletre hatéttik, szirtiik, és a szirletet beparoltuk. A
barna, olajos maradék vakuumdesztillalasaval a kivant reagenst kaptuk szintelen
olaj formajaban.

(A) lépés: 400 mg 5-O-TBDMS-avermektin B1 5 ml dimetil-acetamiddal készi-
tett oldatahoz argon atmoszféraban, 0°C-on 240 mg N-metil-szulfamoil-kloridot ad-
tunk, és az elegyet 2 6ran at szobahdmérsékleten tartottuk. Az elegyet telitett vizes
natrium-klorid oldatba ontottiik, és a kapott elegyet etil-acetattal kétszer extrahaltuk.
Az extraktumokat egyesitettiik, vizmentes natrium-szulfat f616tt szaritottuk, majd
beparoltuk. 5-O-TBDMS-4"-O-(N-metil-szulfamoil-oxi)-avermektin B1-et kaptunk.

(B) lépés: Az (A) lépésben kapott nyers termék 5 ml abszolut tetrahidrofuran-
nal készitett oldatahoz 1 ml HF-piridin reagenst (6sszetétele: 25 g kereskedelmi mi-
ndségl 70 %-os piridines HF oldat, 27,5 ml tetrahidrofuran, 12,5 ml piridin) adtunk,
és az elegyet 12 6ran at szobahomérsékleten allni hagytuk. A reakciéelegyet vizbe
ontottik, és a kapott elegyet éterrel kétszer extrahaltuk. Az extraktumokat egyesitet-
tlk, telitett vizes natrium-hidrogén-karbonat oldattal moétuk, vizmentes natrium-szul-
fat folott szaritottuk, majd beparoltuk. A kapott nyers terméket szilikagélen kromato-
grafalva tisztitottuk, elualészerként hexan és etil-acetat 1:1 aranyu elegyét hasznal-
tuk. A kivant terméket kaptuk szintelen hab formajaban.

A 4”-(metil-amino-szulfonil-oxi)-avermektin B1 fizikai allandéi a kovetkezok:
molekulatomeg (C4sH75016S): 965,5.

LCMS: tz B1a: 9,88 perc, 988,3 (M+Na), 966,6 (M+H); B1b: 9,24 perc.

NMR (300 MHz, CDCls) &: 1,48 (s, 3H, CHs-14a), 1,86 (s, 3H, CHs-4a), 2,80 (d, 3H,
J=5,5 Hz, H;CNHSO,0C-4"), 3,21 (t, 1H, J=9,2 Hz, CH-4"), 3,28 (m, 1H, CH-2), 3,40
(s, 3H, OCHs3), 3,42 (s, 3H, OCHs3), 3,95 (d, 1H, J=6,4 Hz, CH-6), 4,08 (t ,1H, J=9,1

Hz, CH-4"), 4,28 (m, 1H, CH-5), 4,67 (m, 2H, CH-8a), 4,76 (d, 1H, J=2,75 Hz, CH-



33 et i T
-1"), 4,78 (q, 1H, J=5,5 Hz, HN(CH3)S0,0C-4"), 4,96 (m, 1H, CH-15).

P3. példa

A (3) képletl 4”-(etil-amino-szulfonil-oxi)-avermektin B1 eldallitasa

A reagensként felhasznalt N-etil-szulfamoil-klorid (CISO,NHEY) eldallitasa:

7,3 ml szulfuril-klorid 15 ml acetonitrillel készitett oldatahoz 16,9 g etil-amin-
-hidrokloridot adtunk. Az elegyet 12 6ran at keverés és visszafolyatas kézben forral-
tuk, majd szobahdmeérsékletre hatottik, szartlk, és a szirletet beparoltuk. A kapott
maradékot 0,05 Hgmm nyomason 100°C-on desztillaltuk. A kivant reagenst kaptuk
szintelen olaj formajaban.

(A) l1épés: 400 mg 5-O-TBDMS-avermektin B1 5 ml dimetil-acetamiddal készi-
tett oldatahoz 0°C-on, argon atmoszféraban 240 mg N-etil-szulfamoil-kloridot adtunk,
és az elegyet 12 oran at szobahomérsékleten tartottuk. Az elegyet telitett vizes nat-
rium-klorid oldatba ontottik, és a kapott elegyet etil-acetattal kétszer extrahaltuk. Az
extraktumokat egyesitettiik, vizmentes natrium-szulfat f616tt szaritottuk, majd bepa-
roltuk. 5-O-TBDMS-4"-O-(N-etil-szulfamoil-oxi)-avermektin B1-et kaptunk.

(B) lépés: Az (A) Iépés szerint kapott nyers termék 1,5 ml metanollal készitett
oldatahoz 0°C-on 0,2 ml metanszulfonsavat adtunk, és az elegyet 20 percig szoba-
homérsékleten tartottuk. A reakcidelegyet telitett vizes natrium-hidrogén-karbonat ol-
datba ontottik, és a kapott elegyet beparlassal betoményitettilk. A maradékot etil-a-
cetattal extrahaltuk. Az extraktumot telitett vizes natrium-klorid oldattal mostuk, viz-
mentes natrium-szulfat fol6tt szaritottuk, majd beparoltuk. A nyers terméket szilika-
gélen gyorskromatografalva tisztitottuk, elualdoszerként hexan és etil-acetat 1:1 ara-
nyu elegyét hasznaltuk. A kivant terméket kaptuk sarga hab formajaban.

A 4’-(etil-amino-szulfonil-oxi)-avermektin B1 fizikai allandoi a kovetkezok:
molekulatomeg (CsoH7NO16S): 979.

LCMS: tg B1a: 10,25 perc, 1002,2 (M+Na), 980,5 (M+H); B1b: 9,56 perc.
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NMR (300 MHz, CDCly) &: 1,21 (t, 3H, J=7,3 Hz, HsCCHy), 1,48 (s, 3H, CHa-14a),
1,86 (s, 3H, CHa-4a), 2,80 (d, 3H, J=5,5 Hz, H;CNHS0,0C-4"), 3,39 (s, 3H, OCH,).
3,42 (s, 3H, OCHy), 3,96 (d, 1H, J=5,9 Hz, CH-6), 4,10 (t, 1H, J=9,1 Hz, CH-4"), 4,28
(m, 1H, CH-5), 4,68 (m, 2H, CH,-8a), 4,73 (t, 1H, J=4,6 Hz, HN(CH,CH3)S0,0C-4")
4,96 (m, 1H, CH-15).

P4. példa

A (4) képletu 4-(allil-amino-szulfonil-oxi)-avermektin B1 eldallitasa

238 mg 4"-(szulfamoil-oxi)-avermektin B1, 138 mg kalium-karbonat és 0,1 ml
allil-bromid 5 ml acetonitrillel készitett oldatat 5 éran at szobahémérsékleten kever-
tik. Az oldatot vizbe ontéttik, a vizes elegyet éterrel extrahaltuk, és az extraktumot
vizmentes natrium-szulfat fél6tt szaritottuk. A kivant terméket szilikagél oszlopon
végzett kromatografalassal kilonitettiik el a nyers elegybdl; elualoszerként hexan és
etil-acetat 65:35 aranyu elegyét hasznaltuk.

A 4’-(allil-amino-szulfonil-oxi)-avermektin B1 fizikai allandoi a kévetkezok:
molekulatomeg (CsiH77N1sS): 991,5.
LCMS tz: B1a 9,78 perc, 1014,5 (M+Na), 992,5 (M+H); B1b 9,28 perc.
NMR (300 MHz, CDCls) &: 1,48 (s, 3H), CHs-14a), 1,86 (s, 3H, CHs-4a), 3,21 (t, 1H,
J=9,2 Hz, CH-4’), 3,29 (m, 1H, CH-2), 3,36 (s, 3H, OCHa), 3,42 (s, 3H, OCH>), 3,96
(d, 1H, J=6,4 Hz, CH-6), 4,13 (t, 1H, J=9,6 Hz, CH-4"), 4,28 (m, 1H, CH-5), 4,67 (m,
2H, CH,-8a), 4,77 (d, 1H, J=2,8 Hz, CH-1"), 4,90 (dd, 1H, J=7,8 és 4,6 Hz,
NHSO,0C-4"), 4,96 (m, 1H, CH-15).

P5. példa

Az (5) képletl 4”-(diallil-amino-szulfonil-oxi)-avermektin B1 eldallitasa

238 mg 4”-szulfamoil-oxi-avermektin B1, 138 mg kalium-karbonat és 0,1 ml
allil-bromid 5 ml acetonitrillel készitett oldatat 1 6ran at keverés és visszafolyatas

kozben forraltuk. Az oldatot vizbe ontottiik, és éterrel extrahaltuk. Az extraktumot
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vizmentes natrium-szulfat f6l6tt szaritottuk, majd beparoltuk. A cim szerinti vegyiile-
tet kaptuk.

A 4"-(diallil-amino-szulfonil-oxi)-avermektin B1 fizikai allanddi a kovetkezok:
molekulatémeg (CsgHg1NO16S): 1031,5.
LCMS: tz: B1a 11,47 perc, 1054,5 (M+Na), 1032,5 (M+H), B1b 10,89 perc.
NMR (300 MHz, CDCls) 8: 1,48 (s, 3H, CHs-14a), 1,86 (s, 3H, CHs-4a), 3,21 (t, 1H,
J=9,2 Hz, CH-4'), 3,29 (m, 1H, CH-2), 3,43 (s, 3H, OCH}), 3,48 (s, 3H, OCHz), 3,96
(d, 1H, J=6,4 Hz, CH-6), 4,13 (t, 1H, J=9,1 Hz, CH-4"), 4,38 (m, 1H, CH-5), 4,67 (m,
2H, CH,-8a), 4,75 (m, 1H, CH-1’), 4,96 (m, 1H, C-15).

P6. példa

A (6) képletd 4”-[(2-hidroxi-etil)-amino-szulfonil-oxil-avermektin B1 eldallitasa

238 mg 4"-szulfamoil-oxi-avermektin B1, 138 mg kalium-karbonat és 0,1 ml 2-
-brém-etanol 5 ml acetonitrillel készitett oldatat 12 6ran at keverés és visszafolyatas
koézben forraltuk. Az oldatot vizbe dntéttik, és az elegyet éterrel extrahaltuk. Az ext-
raktumot vizmentes natrium-szulfat folott szaritottuk. A cim szerinti vegyiiletet szili-
kagél oszlopon végzett kromatografalassal kilonitettiik el a nyers elegybdl; elualé-
szerként hexan és etil-acetat 30:70 aranyu elegyét hasznaltuk.

A 4"-[(2-hidroxi-etil)-amino-szulfonil-oxi]-avermektin B1 fizikai allanddi a ké-
vetkezok:
molekulatomeg (CsoH77NO4;S). 995,5.

LCMS tr: B1a 8,43 derc, 1018,45 (M+Na), 996,5 (M+H), B1b 7,79 perc.

NMR (250 MHz, CDCls) &: 1,17 (t, 3H, J=6,9 Hz, H,COH), 1,48 (s, 3H, CH;-14a),
1,86 (s, 3H, CHs-4a), 3,21 (t, 1H, J=9,1 Hz, CH-4’), 3,28 (m, 1H, CH-2), 3,31 (m, 2H,
H2CNH), 3,41 (s, 3H, OCHa), 3,42 (s, 3H, OCHa), 3,96 (d, 1H, J=6,4 Hz, CH-6), 4,14
(t, 1H, J=9,1 Hz, CH-4"), 4,28 (m, 1H, CH-5), 4,67 (m, 2H, CH,-8a), 4,76 (d, 1H,

J=3,2 Hz, CH-1’), 4,96 (m, 1H, CH-15), 5,23 (dd, 1H, J=6,9 és 5,5 Hz, HNSO,0C-4").
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P7. példa

A (7) képleth 4”-(dimetil-amino-szulfonil-oxi)-avermektin B1 eldallitasa

238 mg 4”-(szulfamoil-oxi)-avermektin B1, 138 mg kalium-karbonat és 0,1 ml
metil-jodid 5 ml acetonitrillel készitett oldatat 5 dran at keverés és visszafolyatas
kézben forraltuk. Az oldatot vizbe ontottik, és az elegyet éterrel extrahaltuk. Az ext-
raktumot vizmentes natrium-szulfat fo6tt szaritottuk. A cim szerinti vegyiiletet szili-
kagél oszlopon végzett kromatografalassal kllonitettiik el a nyers elegybdl; elualé-
szerként hexan és etil-acetat 1:1 aranyu elegyét hasznaltuk.

A 4"-(dimetil-amino-szulfonil-oxi)-avermektin B1 fizikai allandoi a kévetkezok:
molekulatomeg (CsoH7NOS): 979,5.

LCMS tz: B1a 10,69 perc, 1002,5 (M+Na).

NMR (300 MHz, CDCls) 3: 1,48 (s, 3H, CHs-14a), 1,87 (s, 3H, CH;-4a), 2,91 (s, 6H,
(HsC)N), 3,21 (t, 1H, J=9,1 Hz, CH-4’), 3,28 (m, 1H, CH-2), 3,40 (s, SH, OCHj3), 3,43
(s, 3H, OCHs3), 3,96 (d, 1H, J=6,4 Hz, CH-6), 4,08 (t, 1H, J=9,1 Hz, HC-4"), 4,68 (m,
2H, CH.-8a), 4,76 (szd, 1H, J=2,8 Hz, CH-1’), 4,96 (m, 1H, CH-15).

P8. példa

A (8) képlet 4"-(dipropargil-amino-szulfonil-oxi)-avermektin B1 eldallitasa

238 mg 4"(szulfamoil-oxi)-avermektin B1, 138 mg kalium-karbonat és 0,14 mi
80 %-os toluolos propargil-bromid oldat 5 ml acetonitrillel készitett oldatat 18 oran at
szobahomérsékleten kevertilk. Az oldatot vizbe ontéttiik, és a kapott elegyet éterrel
extrahaltuk. Az extraktumot vizmentes natrium-szulfat f6l6tt szaritottuk. A kivant ter-
méket szilikagé! oszlopon végzett kromatografalassal kulénitettik el a nyers elegy-
bél; elualoszerként hexan és etil-acetat 65:35 aranyl elegyét hasznaltuk.

A 4”-(dipropargil-amino-szulfonil-oxi)-avermektin B1 fizikai allanddi a kévet-
kezok:

molekulatémeg (CssH7-7NO6S): 1027,5.
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LCMS tz: B1a 10,62 perc, 1050,4 (M+Na), 1028,5 (M+H), B1b 9,98 perc.
NMR (250 MHz, CDCls) 3: 1,48 (s, 3H, CHs-14a), 1,86 (s, 3H, CH;-4a), 2,34 (t, 2H,
J=2,3 Hz, HCCCHy), 3,20 (t, 1H, J=8,7 Hz, CH-4’), 3,28 (m, 1H, CH-2), 3,40 (s, 3H,
OCHa), 3,42 (s, 3H, OCHz), 3,96 (d, 1H, J=5,9 Hz, CH-6), 4,23 (ABX rendszer, 4H,
J=17,8 és 2,9 Hz, H,CNHSO,0C-4"), 4,67 (m, 2H, CH,-8a), 4,76 (szd, 1H, J=3,2 Hz,
CH-1’), 4,96 (m, 1H, CH-15).

P9. példa

A (9) képleti 4"-[bisz(ciano-metil)-amino-szulfonil-oxi]-avermektin B1 eldalli-

238 mg 4”-(szulfamoil-oxi)-avermektin B1, 138 mg kalium-karbonat és 0,09 ml
brémacetonitril 5 ml acetonitrillel készitett oldatat 10 oran at szobahomérsékleten
ke-vertik. Az oldatot vizbe 6ntoéttiik, és az elegyet éterrel extrahaltuk. Az extraktu-
mot vizmentes natrium-szulfat folétt szaritottuk. A cim szerinti vegytiletet szilikagél
oszlopon végzett kromatografalassal kiil6nitettik el a nyers elegybdl; elualoszerként
hexan és etil-acetat 60:40 aranyu elegyét hasznaltuk.

A 4’-[bisz(ciano-metil)-amino-szulfonil-oxi]-avermektin B1 fizikai allandoéi a
kévetkezok:
molekulatomeg (Cs2H7sN304S): 1029,5.

LCMS tr: B1a 9,88 perc, 1052,4 (M+Na), 1030,5 (M+H), B1b 9,29 perc.

NMR (250 MHz, CDCls) &: 1,48 (s, 3H, CHs-14a), 1,86 (s, 3H, CHs-4a), 3,19 (t, 1H,
J=8,7 Hz, CH-4), 3,28 (m, 1H, CH-2), 3,40 (s, 3H, OCHj3), 3,42 (s, 3H, OCH,), 3,96
(d, 1H, J=6,4 Hz, CH-6), 4,22 (t, 1H, J=9,1 Hz, CH-4"), 4,38 (AB rendszer, 4H,
J=18,3 Hz, H,CCN), 4,67 (m, 2H, CH,-8a), 4,76 (szd, 1H, J=3,2 Hz, CH-1’), 4,96 (m,
1H, CH-15).

P10. példa

A (10) képletl 4”-(pirrolidino-szulfonil-oxi)-avermektin B1 eldallitasa

238 mg 4"-(szulfamoil-oxi)-avermektin B1, 138 mg kalium-karbonat és 0,15 ml
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1,4-dibrom-butan 5 ml acetonitrillel készitett elegyét 12 éran at keverés és visszafo-
lyatas kézben forraltuk. Az oldatot vizbe 6ntéttik, és a kapott elegyet éterrel extra-
haltuk. Az extraktumot vizmentes natrium-szulfat f616tt szaritottuk. A kivant terméket
szilikagél oszlopon végzett kromatografalassal kul6nitettik el a nyers elegybdl; elua-
l6szerként hexan és etil-acetat 60:40 aranyu elegyét hasznaltuk.

A 4”-(pirrolidino-szulfonil-oxi)-avermektin B1 fizikai allandéi a kévetkezdk:
molekulatomeg (Cs2H7eNO46S): 1005,5.
LCMS tr: B1a 10,67 perc, 1028,5 (M+Na), 1006,5 (M+H), B1b 10,03 perc.
NMR (250 MHz, CDCls) 8: 1,48 (s, 3H, CH3-14a), 1,86 (s, 3H, CHs-4a), 3,21 (t, 1H,
J=8,7 Hz, CH-4’), 3,28 (m, 1H, CH-2), 3,38 (s, 3H, OCHa), 3,42 (s, 3H, OCH,), 3,96
(d, 1H, J=5,9 Hz, CH-6), 4,28 (m, 1H, HC-5), 4,67 (m, 2H, CH,-8a), 4,76 (szd, 1H,
J=3,2 Hz, CH-1’), 4,96 (m, 1H, CH-15).

P11. példa

A (11) képletl 4”-(benzoil-amino-szulfonil-oxi)-avermektin B1 eldallitasa

200 mg 4”-(szulfamoil-oxi)-avermektin B1, 0,15 ml benzoil-klorid, 3 ml etil-a-
cetat és 3 ml telitett vizes natrium-hidrogén-karbonat oldat elegyét 6 6ran at 70°C-on
kevertik. Az elegyet vizbe ontottiik, és a kapott elegyet éterrel extrahaltuk. Az ext-
raktumot vizmentes natrium-szulfat f6l6tt szaritottuk. A kivant terméket szilikagél
oszlopon végzett kromatografalassal kiilonitettiik el a nyers elegybdl; elualészerként
hexan és etil-acetat 1:1 aranyu elegyét hasznaltuk.

A 4”-(benzoil-amino-szulfonil-oxi)-avermektin B1 fizikai allandéi a kévetkezok:
molekulatémeg (CssH77047S): 1055,5.

LCMS tr: B1a 9,83 perc, 1078,4 (M+Na), 1056,5 (M+H), B1b 9,18 perc.

P12. példa

A (12) képletl 4”-epi-(szulfamoil-oxi)-avermektin B1 eloallitasa

197 mg (0,2 mmol) 4’-epi-5-O-TBDMS-avermektin B1 3 ml dimetil-acetamid-
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dal készitett oldatahoz argon atmoszféraban, 0°C-on 50 ml szulfamoil-kloridot ad-
tunk. Az elegyet 3 éran at szobahomérsékleten tartottuk, majd hidegen telitett vizes
natrium-klorid oldatba ontéttik, és a kapott elegyet etil-acetattal kétszer extrahaltuk.
Az extraktumokat egyesitettik, vizmentes natrium-szulfat fol6tt szaritottuk, és bepa-
roltuk. 5-O-TBDMS-4"-epi-(szulfamoil-oxi)-avermektin B1-et kaptunk.

A fenti 5-O-TBDMS-4"-epi-(szulfamoil-oxi)-avermektin B1 5 ml abszolut tetra-
hidrofurannal keszitett oldatahoz 1 ml HF-piridin reagenst (6sszetétele: 25 g 70 %-os
piridines HF oldat, 27,5 ml tetrahidrofuran, 12,5 ml piridin) adtunk, és az elegyet 12
oran at szobahomérsékleten allni hagytuk. A reakcidelegyet vizbe 6ntéttiik, és a ka-
pott elegyet éterrel kétszer extrahaltuk. Az extraktumokat egyesitettiik, telitett vizes
natrium-hidrogén-karbonat oldattal mostuk, vizmentes natrium-szulfat f6l6tt szaritot-
tuk, majd beparoltuk. A kapott nyers terméket szilikagélen kromatografalva tisztitot-
tuk, elualdszerként hexan és etil-acetat 1:1 aranyu elegyét hasznaltuk. A kivant
terméket kaptuk.

A 4”-epi-(szulfamoil-oxi)-avermektin B1 fizikai allandoi a kovetkezok:
molekulatéomeg (C4sH73NO6S): 951,5.

LCMS tz: B1a 9,13 perc, 974,5 (M+Na), 952,5 (M+H), B1b 8,49 perc.

A felsorolt példakban kozoltekkel analég modon allitottuk eld az A. tablazat-
ban és az 1-6. tablazatban ésszefoglalt (1a) és (Ib) altalanos képletl vegylileteket,
amelyekben R, szek-butil-csoportot (B1a) vagy izopropil-csoportot (B1b), R, pedig

hidrogénatomot jelent.
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A. tablazat
Sor- Retencios idd, perc
szam Képlet Ro R3 B1a B1b
P.1. (1a) H H 9,08 8,44
P.2. (la) H CHs 9,88 9,24
P.3. (la) H CH.CH;, 10,25 9,56
P4. (1a) H allil 9,47 9,28
P5. (1a) allil allil 11,47 10,89
P6. (1a) H CH,CH,OH 8,43 7,77
P7. (1a) CHs CHs 10,69
P8. (1a) propargil propargil 10,62 9,98
P9. (1a) CH,CN CH.CN 9,88 9,29
P10. (la) -CH,CH,CH,CH,CH,- 10,67 10,03
P11. (1a) H C(O)Ph 9,83 9,18
P12. (Ib) H H 9,13 8,49
P13. (1a) H C(O)izoPr 9,65 8,98
P14. (la) H C(O)Me 9,12 8,43
P15. (1a) H C(O)Et 9,28 8,54
P16. (1a) H C(O)-ciklopropil 9,44 8,80
P17. (1a) H C(O)OCHg; 9,55 8,91

B. tablazat

(1) altalanos képleta vegyiiletek

Sor- Rz Retenciods idd, perc
szam B1a B1b
BA. izopropil-
B.2. propil-
B.3. n-butil-
B.4. szek-butil-
B.S. izobutil-
B.6. terc-butil-
B.7. -CH(CH3)CH(CHs,),
B.8. -CH(CH,CHs)CH,CI
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Sor- R2 Retencids idd, perc
szam Bla B1b
B.9. CH(CH3;)CH,OCH;4

B.10. 2-klo6r-propil-

B.11. 3-kloér-propil-

B.12. 2-klor-etil-

B.13. -CH,CH,0OCH;

B.14. 2-fluor-etil-

B.15. 2-morfolino-etil-

B.16. 2-pirrolidino-etil-

B.17. ciklopropil-

B.18. ciklobutil-

B.19. ciklopentil-

B.20. ciklohexil-

B.21. bisz(trifluor-metil)-metil-
B.22. benzil-

B.23. 2-metil-allil-

B.24. 3-metil-allil-

B.25. -CH>C(O)OCHgs

B.26. -CH,CH,C(O)OCHg3;
B.27. 2-ftalimido-etil-

B.28. 2-amino-etil-

B.29. 2-(metil-amino)-etil-
B.30. 2-(dimetil-amino)-etil-
B.31. -CH,CH,0CHs

B.32. -CH,CH,OCH,CH,0OCH;
B.33. 3-ftalimido-propil-

B.34. 4-ftalimido-butil-

B.35. -CH,CONH;

B.36. -CH,COOH

B.37. (2-fluor-fenil)-metil-
B.38. (3-fluor-fenil)-metil-
B.39. (2,6-difluor-fenil)-metil-
B.40. (4-fluor-fenil)-metil-
B.41. [4-(trifluor-metil)-fenil]-metil-
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Sor- R, Retencids ido, perc

szam Bla B1b
B.42. (a) képletd csoport
B.43. [4-(trifluor-metoxi)-fenil]-metil-
B.44. [4-(difluor-metil)-fenil]-metil-
B.45. (b) képleti csoport
B.46. (c) képletd csoport
B.47. (d) képletd csoport
B.48. (e) képletli csoport
B.49. (f) képletd csoport
B.50. (4-metoxi-fenil)-metil-
1. tablazat

(1a) altalanos képletd vegyliletek, amelyekben R; szek-butil-csoportot (B1a)
vagy izopropil-csoportot (B1b) jelent, R; hidrogénatomot jelent, és R, a B. tablazat-
ban B.1-B.50. sorszamon felsorolt csoportokat jelenti.

2. tablazat

(Ib) altalanos keépletl vegyiiletek, amelyekben R; szek-butil-csoportot (B1a)
vagy izopropil-csoportot (B1b) jelent, R; hidrogénatomot jelent, és R, a B. tablazat-
ban B.1-B.50. sorszamon felsorolt csoportokat jelenti.

C. tablazat

(1) altalanos képleta vegyliletek

Sor- R4 Retencios idd, perc
szam Bla B1b
C.001. izopropil-

C.002. propil-

C.003. n-butil-

C.004. szek-butil-

C.005. izobutil-

C.006. terc-butil-

C.007. metil-
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Sor- R4 Retencios idd, perc
szam Bla B1b
C.00s8. etil-

C.0089. vinil-

c.o10. 2-klér-propil-
C.011. 3-klor-propil-
c.o12. 2-klor-etil-

C.013. -CH,CH,OCH;
C.014. allil-

C.015. -CH,OCH;

C.o16. -CH,O-fenil

C.017. ciklopropil-

Cc.o18. ciklopentil-

c.o19. ciklohexil-

C.020. -CH,CH,NH,
C.021. benzil-

C.022. fluor-metil-

C.023. difluor-metil-
C.024. (9) képleta csoport
C.025. (h) képleth csoport
C.026. -CH,OCH,CH,OMe
C.027. -OCH;

C.028. -OCH,CHs;

C.029. -O-allil

C.030. -OCH,CH,0OH
C.031. -NH;

C.032. -NHCH;

C.033. -N(CH,).

C.034. benzil-
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3. tablazat

(la) altalanos képletl vegylletek, amelyekben R, szek-butil-csoportot (B1a)

vagy izopropil-csoportot (B1b) jelent, R; hidrogénatomot jelent, és R, -C(=0)R, cso-

portot jelent, amelyben R, a C. tablazatban C.001-C.034. sorszamon felsorolt cso-

portokat jelenti.

4. tablazat

(Ib) altalanos képlet(i vegyiiletek, amelyekben R; szek-butil-csoportot (B1a)

vagy izopropil-csoportot (B1b) jelent, R; hidrogénatomot jelent, és R, -C(=0)R, cso-

portot jelent, amelyben R, a C. tablazatban C.001-C.034. sorszamon felsorolt cso-

portokat jelenti.

D. tablazat

(1) altalanos képlet vegytiletek

So'r- R> Rs Retencios ido, perc
szam Bla B1b
D.001. -CH,CH,-

D.002. -CH,CH,CH,-

D.003. -CHz(CH,);CH,-

D.004. -CH,CH,OCH,CH,-

D.005. etil- etil-

D.006. etil- metil-

D.007. allil- metil-

D.008. -CH,CH,OH metil-

D.009. -C(O)CHs metil-

D.010. -C(O)OCHgs metil-

D.011. -C(O)Ph metil-

D.o12. -SO,NH; H

D.013. -SO.NMe; H

D.014. =N"=N"

D.015. benzil- benzil-

D.016. (i) képletl csoport (i) képleti csoport

D.017. (4-metoxi-fenil)-metil- (4-metoxi-fenil)-metil-




45 NSRRI

5. tablazat

(la) altalanos képletl vegyliletek, amelyekben R, szek-butil-csoportot (B1a)
vagy izopropil-csoportot (B1b) jelent, és R, és R; a D. tablazatban D.001-D.017.
sorszamon felsorolt csoportokat jelenti.

6. tablazat

(Ib) altalanos képletl vegyiiletek, amelyekben R, szek-butil-csoportot (B1a)
vagy izopropil-csoportot (B1b) jelent, és R, és R; a D. tablazatban D.001-D.017.
sorszamon felsorolt csoportokat jelenti.

Példak a talalmany szerinti ndvényvédoszerek osszetételére és eldallitasara

A kovetkezokben a talalmany szerinti névényvédoszerek egyes tipusainak
Osszetételére és eloallitasara kozllink példakat. Az 6sszetételeknél feltiintetett szam-
adatok tomeg %-okat jelentenek. A példakban feltlintetett EQ rovidités etilén-oxidot
jelent.

F1. példa

Emulgealhaté koncentratumok

A finoman 6rélt hatoanyag és a tovabbi adalékok Gsszekeverésével allitottuk
el6 a kdvetkezo ésszetétell, vizzel a kivant koncentraciora higitva emulziot képezo

készitményeket:

(@ () (o
Hatéanyag 25 40 50
Kalcium-dodecil-benzolszulfonat 5 8 6
Ricinusolaj-poli(etilén-glikol)-éter (36 mol EO) 5 - -
Tribotuil-fenol-poli(etilén-glikol)-éter (30 mél EO) - 12 4
Ciklohexanon - 15 20

Xilol-izomerek elegye 65 25 20
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F.2. példa
Oldatok

A finoman elporitott hatéanyag és az egyéb adalékok 6sszekeverésével alli-
tottuk elo a kovetkezd Osszetétell, mikrocseppecskék formajaban felhasznalhaté ol-
datokat:

(@ () () (d)

Hatéanyag 80 10 5 95
Etilén-glikol-monometil-éter - 20 - -
Poli(etilén-glikol) (mbltémeg: 400) - - 70 -
N-metil-pirrolid-2-on 20 - - -
Epoxidalt kokuszolaj - - - 1
Benzin (fp.: 160-180°C) - - 94 -

F.3. példa

Granulatumok

A hatéanyagot diklér-metanban oldottuk, az oldatot a hordozéanyag-keverék-
re permeteztiik, és az olddszert elparologtattuk. A kovetkezo 6sszetétell granulatu-

mokat allitottuk elo:

@ G © (@

Hat6éanyag 5 10 8 21

Kaolin 94 - 79 54

Nagy diszperzitasfoku kovasav 1 - 13 7

Attapulgit - 90 - 18
F4. példa

Nedvesithetd porkészitmények

A hatoanyagot 6sszekevertiik az adalékanyagokkal, és a keveréket alkalmas
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malomban &réltik. Az igy kapott nedvesithetd porkészitményekbdl vizes higitassal a

kivant hatdéanyag-tartalmui szuszpenziok képezhetdk.

@@ (b)) (©
Hatbéanyag 25 50 75
Natrium-ligninszulfonat 5 5 -
Natrium-lauril-szulfat 3 - 5
Natrium-di-izobutil-naftalin-szulfonat - 6 10
Oktil-fenol-poli-etilén-glikol-éter (7-8 mél EQ) - 2 -
Nagy diszperzitasfoku kovasav 5 10 10
Kaolin 62 27 -

F5. példa

Emulgealhaté koncentratum

A finoman 6rélt hatoanyag és a tovabbi adalékok 6sszekeverésével allitottuk
el a kévetkezd Gsszetétell, vizzel a kivant koncentraciora higitva emulziét képezo

készitményet:

Hatéanyag 10

Oktil-fenol-poli-etilén-glikol-éter (4-5 mol EQ) 3

Kalcium-dodecil-benzol-szulfonat 3

Ricinusolaj-poli-etilén-glikol-éter (36 mol EO) 4

Ciklohexanon 30

Xilol-izomerek elegye 50
F6. példa

Extrudalt granulatum

A hatdéanyagot és az adalékanyagokat 6sszekevertik, a keveréket oroltik,
vizzel megnedvesitettiik, extrudaltuk, granulaltuk, és a kapott granulatumot levegd-

aramban megszaritottuk. A kovetkezo 0sszetétell granulatumot allitottuk eld:
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Hatdanyag 10

Natrium-ligninszulfonat 2

Karboxil-metil-celluléz 1

Kaolin 87
F7. példa

Bevont granulatum

A poli(etilén-glikol)-lal megnedvesitett kaolinra alkalmas keverdberendezés-
ben egyenletes eloszlasban felvittiik a finoman elporitott hatéanyagot. A kévetkezo

Osszetételd nem porld granulatumot allitottuk elo:

Hatéanyag 3

Poli(etilén-glikol) (moltomeg: 200) 3

Kaolin 94
F8. példa

Szuszpenzidés koncentratum

A finomra 6rélt hatéanyag és az adalékanyagok 0sszekeverésével allitottuk

«ses

pezo készitmeényt:

Hatéanyag 40
Etilén-glikol 10
Nonil-fenol-poli-etilén-glikol-éter (15 mdl EO) 6
Natrium-ligninszulfonat 10
Karboxi-metil-celluloz 1
37 %-os vizes formaldehid oldat 0,2
75 %-os vizes szilikonolaj emulzid 0,8

Viz 32
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A vegylletek bioldgiai hatasanak vizsgalatara vonatkozé példak

B1. példa

Spodoptera littoralis elleni hatas vizsgalata

Fiatal szojandvényeket 12,5 ppm vizsgalando vegytiletet tartalmazo vizes e-
mulzids permetlével permeteztiink be. A permetlé beszaradasa utan a névényekre
10 darab, az elsé fejlettségi allapotban Iévé Spodoptera littoralis hernyét helyeztiink,
és az igy megfertozott névényeket mianyag tartéba helyeztiik. 3 nap elteltével meg-
szamlaltuk az elpusztult hernyokat, és a kezeletlen kontrollokkal 6sszehasonlitva ki-
szamitottuk a kartevo-populacio %-os csékkenését és a hernyok altal felevett
novényanyag %-os csokkenését.

Ebben a vizsgalatban a P1-P11. példa szerinti és az 1-3. tablazatban felsorolt
vegyliletek jo hatast fejtettek ki. A P1. és P2. példa szerinti vegylilet 80 %-osnal na-
gyobb aktivitast mutatott.

B2. példa

Spodoptera littoralis elleni szisztémas hatas vizsgalata

A vizsgalandd vegyiiletet tartalmazé oldatba kukorica palantakat helyeztlnk.
6 nap elteltével a leveleket levagtuk, Petri csészében nedves sz{irdpapirra helyez-
tik, és a leveleket 12-15 darab L, fejlettségi allapotban |évo Spodoptera littoralis
larvaval fertoztik meg. 4 nap elteltével megszamlaltuk az elpusztult |arvakat, és a
kezeletlen kontrollokkal 6sszehasonlitva meghataroztuk a populacio %-os csokke-
nését (%-os aktivitas).

Ebben a vizsgalatban a P1-P11. példa szerinti €s az 1-3. tablazatban felsorolt
vegylletek jo hatast fejtettek ki. A P1. és P2. példa szerinti vegylilet 80 %-osnal na-

gyobb aktivitast mutatott.
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B3. példa

Heliothis virescens elleni hatas vizsgalata

Petri csészében szirdpapiron elhelyezett mesterséges tapanyag-rétegre 30-
-35 darab 0-24 éras Heliothis virescens petét helyeztiink. Ezutan a szirépapirra 0,8
ml oldatot pipettaztunk, ami a vizsgalandé vegytletet tartalmazta. 6 nap elteltével
megszamlaltuk az elpusztult petéket és larvakat, és a kezeletlen kontrollokon észlelt
adatokkal 6sszehasonlitva meghataroztuk a populacié %-os csékkenését (%-os akti-
vitas).

Ebben a vizsgalatban a P1-P11. példa szerinti és az 1-3. tablazatban felsorolt
vegyuletek jo hatast fejtettek ki. A P1., P2., P3. és P7. példa szerinti vegyiilet 80 %-
-osnal nagyobb aktivitast mutatott.

B4. példa

Plutella xylostella hernyok elleni hatas vizsgalata

Fiatal kaposztanévényeket 12,5 ppm vizsgalando vegyuiletet tartalmazé vizes
emulzios permetlével permeteztiink be. A permetlé beszaradasa utan a kaposztans-
vényekre 10 darab, 1. fejlettségi allapotban |évé Plutella xylostella hernyét helyez-
tink, és az igy megfertozott névényeket mianyag tartoba helyeztiik. 3 nap elteltével
megszamlaltuk az elpusztult hernyokat, és a kezeletlen kontrollokkal 6sszehasonlit-
va kiszamitottuk a kartevé-populacio %-os csokkenését és a hernydk altal felevett
novényanyag %-o0s csokkenését.

Ebben a vizsgalatban a P1-P11. példa szerinti és az 1-3. tablazatban felsorolt
vegyiiletek jo hatast fejtettek ki. A P1., P2., P3. és P7. példa szerinti vegyiilet 80 %-
-osnal nagyobb aktivitast mutatott.

BS. példa

Diabrotica balteata elleni hatas vizsgalata

Kukorica palantakat 12,5 ppm vizsgalando vegyliletet tartalmazo vizes emul-
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zios permetlével permeteztink be. A permetlé beszaradasa utan a névényekre 10
darab, 2. fejlettségi allapotban Iévd Diabrotica balteata laarvat helyeztiink, és az igy
megfertozott ndvényeket mianyag tartoba helyeztiik. 3 nap elteltével megszamlaltuk
az elpusztult larvakat, és a kezeletlen kontrollokkal 6sszehasonlitva kiszamitottuk a
kartevo-populacio %-os csokkenését.

Ebben a vizsgalatban a P1-P11. példa szerinti és az 1-3. tablazatban felsorolt
vegyuletek jo hatast fejtettek ki. A P1., P2., P3. és P7. példa szerinti vegyiilet 80 %-
-osnal nagyobb aktivitast mutatott.

B6. példa

Tetranychus urticae elleni hatas vizsgalata

Fiatal babnévényeket vegyes Tetranychus urticae populacioval fertdztink
meg, majd 1 nap elteltével a névényeket 12,5 ppm vizsgalandoé vegyiiletet tartalma-
z6 vizes emulzids permetlével permeteztiik be. A novényeket 6 napig 25°C-on inku-
baltuk, majd megszamlaltuk az elpusztult petéket, larvakat és kifejlett atkakat, és az
igy kapott adatokat a kontrollokkal 6sszehasonlitva kiszamitottuk a kartevo-popula-
cio %-0s csOkkenését (%-os aktivitas).

Ebben a vizsgalatban a P1-P11. példa szerinti és az 1-3. tablazatban felsorolt
vegyliletek jo hatast fejtettek ki. A P1., P2., P3. és P7. példa szerinti vegyllet 80 %-

-osnal nagyobb aktivitast mutatott.
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Szabadalmi igénypontok

1. (1) altalanos képletl vegyiiletek és azok so6i, amelyek adott és lehetséges
esetben E- és Z-izomerek, E/Z izomer-elegyek és/vagy tautomer mdodosulatok
lehetnek - a képletben

a hullamos vonallal jelélt kotés azt jelenti, hogy az adott vegyiilet 4”(S)- és
4’(R)-izomer egyarant lehet,

R¢ 1-12 szénatomos alkil-, 3-8 szénatomos cikloalkil- vagy 2-12 szénatomos
alkenilcsoportot jelent,

R. hidrogénatomot, szubsztitualatlan vagy 1-5 szubsztituenst hordozé 1-12
szénatomos alkilcsoportot, szubsztitualatlan vagy 1-5 szubsztituenst hordozé 2-12
szénatomos alkenilcsoportot, szubsztitualatlan vagy 1-5 szubsztituenst hordozé 2-12
szénatomos alkinilcsoportot vagy -C(O)R, vagy -SO,R, csoportot jelent, és

Rz hidrogénatomot, szubsztitualatlan vagy 1-5 szubsztituenst hordozé 1-12
szénatomos alkilcsoportot, szubsztitualatlan vagy 1-5 szubsztituenst hordozé 2-12
szénatomos alkenilcsoportot vagy szubsztitualatlan vagy 1-5 szubsztituenst hordozé
2-12 szénatomos alkinilcsoportot jelent, vagy

R. és R egyutt 3-7 tagu alkiléncsoportot vagy 4-7 tagu alkeniléncsoportot
képez, amelyekben az alkilén- vagy alkenilén-lanc egyik CH, csoportja helyén -O-,
-S- vagy -NRs- csoport allhat, vagy egyutt =N"=N" csoportot alkotnak: mimellett

az R; és R; csoport meghatarozasaban szerepld alkil-, alkenil-, alkinil-, alki-
lén-, alkenilén- és cikloalkil-csoportokhoz adott esetben kapcsolédé szubsztituensek
a kdvetkezok lehetnek: hidroxilcsoport, halogénatom, halogén-(1-2 szénatomos al-
kil)-csoport, cianocsoport, nitrocsoport, 2-6 szénatomos alkinilcsoport, szubsztitua-
latlan vagy 1-3 metilcsoporttal szubsztitualt 3-8 szénatomos cikloalkilcsoport, nor-
bornilenil-csoport, szubsztitualatlan vagy 1-3 metilcsoporttal szubsztitualt 3-8 széna-

tomos cikloalkenil-csoport, halogén-(3-8 szénatomos cikloalkil)-csoport, 1-12 széna-
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tomos alkoxi-, (1-6 szénatomos alkoxi)-(1-6 szénatomos alkil)-, (1-6 szénatomos alk-
oxi)-(1-6 szénatomos alkil)-, 3-8 szénatomos cikloalkoxi-, halogén-1-12 szénatomos
alkoxi-, (1-12 szénatomos alkil)-tio-, (3-8 szénatomos cikloalkil)-tio-, halogén-(1-12
szénatomos alkil)-tio-, (1-12 szénatomos alkil)-szulfinil-, (3-8 szénatomos cikloalkil)-
-szulfinil-, halogén-(1-12 szénatomos alkil)-szuffinil-, halogén-(3-8 szénatomos ciklo-
alkil)-szulfinil-, (1-12 szénatomos alkil)-szulfonil-, (3-8 szénatomos cikloalkil)-szulfo-
nil-, halogén-(1-12 szénatomos alkil)-szulfonil-, halogén-(3-8 szénatomos cikloalkil)-
-szulfonil-, 2-8 szénatomos alkenil-, 2-8 szénatomos alkinil-, -NH(1-6 szénatomos al-
kil)-, -N(1-6 szénatomos alkil),, -C(=0)R4, -NHC(=0)R; vagy -P(=0)(01-6 szénato-
mos alkil), csoport; aril-, heterociklil-, aril-oxi- vagy heterociklil-oxi-csoport, amelyek-
hez adott esetben 1-5 azonos vagy eltérd szubsztituens, éspedig halogénatom, hidr-
oxil-, ciano-, nitro-, 1-12 szénatomos alkil-, 3-8 szénatomos cikloalkil-, halogén-(1-12
szénatomos alkil)-, 1-12 szénatomos alkoxi-, halogén-(1-12 szénatomos alkoxi)-, (1-
-12 szénatomos alkil)-tio-, halogén-(1-12 szénatomos alkil)-tio-, (1-6 szénatomos
alkoxi)-(1-6 szénatomos alkil)-, dimetil-amino-(1-6 szénatomos alkoxi)-, 2-8 szénato-
mos alkenil-, 2-8 szénatomos alkinil-, fenoxi- vagy fenil-(1-6 szénatomos alkil)-cso-
port kapcsolodhat, fenoxicsoport, amelyhez adott esetben 1-3 azonos vagy eltérd
szubsztituens, éspedig halogénatom vagy metoxi-, trifluor-metil- vagy trifluor-metoxi-
-csoport kapcsolédhat, fenil-(1-6 szénatomos alkoxi)-csoport, amelynek aromas gyd-
rujéhez adott esetben 1-3 azonos vagy eltérd szubsztituens, éspedig halogénatom
vagy metoxi-, trifluor-metil- vagy trifluor-metoxi-csoport kapcsolddhat, tovabba fenil-
-(2-6 szénatomos alakenil)-, fenil-(2-6 szénatomos alkinil)-, metilén-dioxi-, -C(=O)R,,
-NH-C(=0)R7, -NH,, -NH(1-12 szénatomos alkil), -N(1-12 szénatomos alkil),, (1-6
szénatomos alkil)-szulfinil-, (3-8 szénatomos cikloalkil)-szulfinil-, halogén-(1-6 szén-

atomos alkil)-szulfinil-, halogén-(3-8 szénatomos cikloalkil)-szulfinil-, (1-6 szénato-
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mos alkil)-szulfonil-, (3-8 szénatomos cikloalkil)-szulfonil-, halogén-(1-6 szénatomos
alkil)-szulfonil- és halogén-(3-8 szénatomos cikloalkil)-szulfonil-csoport:

és a korabban felsorolt képletekben
R, jelentése hidrogénatom, hidroxilcsoport, 1-8 szénatomos alkilcsoport, 1-7 halo-
gén-, nitro-, 1-8 szénatomos alkoxi-, hidroxil, merkapto-, amino-, (1-12 szénatomos
alkil)-amino- és/vagy di-(1-12 szénatomos alkil)-amino-szubsztituenst hordozé 1-8
szénatomos alkilcsoport, vagy 1-8 szénatomos alkoxi-, halogén-(1-8 szénatomos
alkoxi)-, 3-8 szénatomos cikloalkil-, 3-8 szénatomos cikloalkoxi-, 2-8 szénatomos al-
kenil-, 2-8 szénatomos alkenil-oxi-, 2-8 szénatomos alkinil-, 2-8 szénatomos alkinil-
-oxi-, amino-, (1-12 szénatomos alkil)-amino-, di-(1-12 szénatomos alkil)-amino-,
aril-, aril-oxi-, benzil-, benzil-oxi-, heterociklil-, heterociklil-oxi-, heterociklil-metil-
vagy heterociklil-metoxi-csoport, ahol az aril-, aril-oxi-, benzil-, benzil-oxi-, heterocik-
lil-, heterociklil-oxi-, heterociklil-metil- €s heterociklil-metoxi-csoportok adott esetben
1-3 azonos vagy eltéré szubsztituenst, éspedig halogénatomot vagy 1-12 szénato-
mos alkil-, halogén-(1-12 szénatomos alkil)-, 1-12 szénatomos alkoxi-, halogén-(1-
-12 szénatomos alkoxi)-, (1-6 szénatomos alkoxi)-(1-6 szénatomos alkoxi)-, (1-12
szénatomos alkil)-tio-, halogén-(1-12 szénatomos alkil)-tio-, 2-8 szénatomos alkenil-
-oxi-, 2-8 szénatomos alkinil-oxi-, nitro- vagy cianocsoportot hordozhatnak;
Rs 1-8 szénatomos alkil-, 3-8 szénatomos cikloalkil-, 2-8 szénatomos alkenil-, 2-8
szénatomos alkinil-, benzil- vagy -C(=0)-Rs csoportot jelent;
R¢ jelentése hidrogénatom, hidroxil-, merkapto-, amino-, (1-12 szénatomos alkil)-a-
mino-, di-(1-12 szénatomos alkil)-amino-, 1-12 szénatomos alkil-, halogén-(1-12
szénatomos alkil)-, 1-12 szénatomos alkoxi-, halogén-(1-12 szénatomos alkoxi)-, (1-
-6 szénatomos alkoxi)-(1-6 szénatomos alkoxi)-, (1-12 szénatomos alkil)-tio-, 2-8

szénatomos alkenil-oxi- vagy 2-8 szénatomos alkinil-oxi-csoport, fenil-, fenoxi-, ben-

zil-oxi-, NH-fenil, N(1-6 szénatomos alkil)-fenil, NH-(1-6 szénatomos alkil)-C(=0)-Rs
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vagy N(1-6 szénatomos alkil)-(1-6 szénatomos alkil)-C(=0)-Rs csoport, vagy olyan
fenil-, fenoxi-, benzil-oxi-, NH-fenil vagy N(1-6 szénatomos alkil)-fenil csoport, ame-
lyek aromas gydrdjéhez 1-3 azonos vagy eltérd szubsztituens, éspedig halogénatom
vagy 1-6 szénatomos alkoxi-, halogén-(1-6 szénatomos alkil)- vagy halogén-(1-6
szénatomos alkoxi)-csoport kapcsolodik;

R; jelentése hidrogénatom vagy 1-12 szénatomos alkil-, halogén-(1-12 szénatomos
alkil)-, 2-8 szénatomos alkenil-, 2-8 szénatomos alkinil-, fenil-, benzil-, amino-, (1-12
szénatomos alkil)-amino-, di-(1-12 szénatomos alkil)-amino-, NH-fenil- vagy N(1-12
szénatomos alkil)-fenil csoport; és

Rs jelentése hidrogénatom vagy hidroxil-, 1-12 szénatomos alkil-, 1-12 szénatomos
alkoxi-, (1-6 szénatomos alkoxi)-(1-6 szénatomos alkoxi)-, 2-6 szénatomos alkenil-
-oxi-, fenil-, fenoxi-, benzil-oxi-, amino-, (1-12 szénatomos alkil)-amino-, di-(1-12
szénatomos alkil)-amino-, NH-fenil vagy N(1-12 szénatomos alkil)-fenil csoport.

2. Kartevairt6 készitmény, amely legalabb egy az 1. igénypontban meghataro-
zott (1) altalanos képletl vegytiletet és legalabb egy segédanyagot tartalmaz.

3. Eljaras kartevok irtasara, azzal jellemezve, hogy a kartevokre vagy a karte-
vOk tartdzkodasi helyére a 2. igénypont szerinti készitményt visziink fel.

4. Eljaras a 2. igénypont szerinti készitmények eldallitasara, azzal jellemezve,
hogy a hatéanyagot alaposan ésszekeverjiik és/vagy 6sszedréljiik a segédanyaggal
vagy segédanyagokkal.

5. Az 1. igénypont szerinti (1) altalanos képleti vegytiletek felhasznalasa a 2.
igénypont szerinti készitmények gyartasahoz.

6. A 2. igénypont szerinti készitmények felhasznalasa kartevok irtasahoz.

7. A 3. igénypont szerinti eljaras névények szaporitéanyagainak védelmére,
azzal jellemezve, hogy a névények szaporitdanyagait vagy a szaporitdanyag killte-

tésének helyét kezeljuk.
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8. A 7. igénypont szerinti eljarassal kezelt névényi szaporitdéanyag.

A bejelento helyett

a meghatalmazott:
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