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Py
N-(4-pyridyyli- tai 4-kinolinyyli)aryyliasetamidipestisi-
deja

Tamd keksintd tarjoaa uusia yhdisteitd, jotka ovat
kayttdkelpoisia nematisideina, insektisideina, mitisideina
ja kasvin fungisideina. Keksintd tarjoaa myds nematisidi-
sid, insektisidisi&, mitisidisid ja fungisidisid menetel-
mi&.

On olemassa akuutti tarve uusille nematisideille,
insektisideille, mitisideille ja kasvin fungisideille.
Saatavilla olevilla nematisideilla on tyypillisesti korkea
nisdkdstoksisuus ja niitd taytyy k&ytt&& suurina maarina.
Nematisidi, jota voidaan kéayttdd pienempind md&rind ja
jolla on alhaisempi nisdkastoksisuus, edustaisi merkittéa-
vdd edistysaskelta.

Punkit ja hyonteiset kehittdvédt resistenssid nykyi-
sessd kidytbssd olevia mitisideja ja insektisidejd vastaan.
Resistenssi insektisidej&d kohtaan antropodeissa on laajal-
le levinnyt, vahint&&n 400 lajia on resistentti yhdelle
tai useammalle insektisidille. Resistenssin kehittyminen
joitakin vanhempia insektisidejd kohtaan, kuten DDT, kar-
bamaatit ja organofosfaatit, tunnetaan hyvin. Mutta resis-
tenssi on kehittynyt jopa joitakin uudempia pyretroidi-
insektisidejd ja -mitisidej& kohtaa. Vastaavasti, kohdepa-
togeenit kehittdvat nopeasti resistenssid nykyisin kaytet-
tyjd fungisidejd vastaan. Ainakin 50 sienilajia on kehit-
tdnyt resistenssin bentsimidatsoli-fungisideja wvastaan.
Jopa &dskettdin esitetyt fungisidit, kuten asyylialaniinit,
jotka alunperin osoittivat erinomaista perunamydhdishome-
sienen (potato late blight) ja viiniryp&le- downy mildew'n
kontrolloimista pellolla, ovat resistenssin vuoksi tulleet
tehottomammiksi. Siksi on olemassa tarve uusille insekti-
sideille, mitisideille ja fungisideille ja erityisesti
vyhdisteille, joilla on uusi tai ei-tyypillinen toimintata-

pa.
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Tdmd keksintd tarjoaa yhdisteitd, joilla on kaava
(1):

O
RN/‘LY'Z

I
=1, ;D

= o R*

ja niiden N-oksideja ja suoloja, joissa

R on H, C, ,-alkyyli tai bentsyyli;

R!, R?, R?® ja R® merkitsevdt yhtd seuraavista:

a) R’ ja R* ovat H, ja R'® ja R’ merkitsevat toisis-
taan riippumatta halogeenia,'CL4—alkyylié, halogeeni-C,_,-
alkyylia, C,,-haarautunutta alkyyli&, C,,-sykloalkyylid,
C,.,~alkoksia tai halogeeni-C, ,-alkoksia;

b) yksi ryhmistd R', R?®, R’, ja R' on C, ,-alkyyli,
C;_4-haarautunut alkyyli, C, ,-alkoksi, halogeeni-C,_ ,-alkyy-
1i, halogeeni-C, ,-alkoksi, C,,-alkyylitio, C; ,~alkyylisul-
finyyli, C, ,-alkyylisulfonyyli, aryyli tai substituoitu
amino, ja muut ovat H;

c) R, R}, R? ja R' merkitsevat toisistaan riippumat-
ta H:8 tai halogeeniaf tai

d) R! ja R? vyhdistyvdt, jolloin muodostuu tyydytty-
nyt tai tyydyttymdtén C, ~karbosyklinen rengas, joka on
mahdollisesti substituoitu yhdelld tai kahdella ryhm&lls,
jotka valitaan ryhmdstd, jonka muodostavat halogeeni, C,_,-
alkyyli, C; ,-haarautunut alkyyli, halogeeni-C,_ ,-alkyyli,
C;_;-sykloalkyyli, C,_,-alkoksi, halogeeni-C,_ ,-alkoksi tai
NO,, ja R’ja R! ovat H;

R® on H, C,,-alkyyli tai C, ,-asyyli;

R® ja R’ merkitsevdt toisistaan riippumatta C,_,-al-
kyyli&, C,_ ,~haarautunut alkyyli&d, fenyylid tai substituoi-
tua fenyylié;

Y'Z yhdess& muodostaa tyydyttyneen tai tyydyttymat-
tomén C, ,;-hiilivetyketjun, haarautumattoman tai haarautu-
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neen, joka mahdollisesti sis&lt&& heteroatomin, joka vali-
taan ryhm&stsd, jonka muodostavat O, NR°, S, SO, SO, ja
SiR°R’, jossa R’, R®, R’ ovat edelld maariteltyja, ja joka
on mahdollisesti substituoitu yhdelld tai useammalla ryh-
md&lla, jotka valitaan toisistaan riippumatta C, ,-alkyylis-
td, C, ,-alkenyylistd, C, ,-alkynyylistd, haarautuneesta C, ,-
alkyylista, C,_,-sykloalkyylistd, C; ,-sykloalkenyylista,
halogeenista, halogeeni-C,_,-alkyylistd, halogeeni-C,_,-al-
koksista, hydroksista tai C, ,-asyylist&d; tai

Y' on sidos tai bivalenttinen hiilivetyradikaali,
joka on 1 - 5 hiiliatomia pitk&d, mahdollisesti substituoi-
tu C;_,-alkyylills, C, ,-alkenyylilld, C,_ ,-alkynyylilld, haa-
rautuneella C; ,-alkyylilld, C,;,-sykloalkyylilld tai C,_,-
sykloalkenyylilld, halogeenilla, halogeeni-C, ,-alkyylillsa,
halogeeni-C, ,-alkoksilla, hydroksilla, CN:1lla tai C, ,-asyy-
1illa; ja

Z on

(a) aryyli tai

(b) C,g-sykloalkyyli tai sykloalkenyyli, joka on
mahdollisesti substituoitu yhdelld tai useammalla ryhmal-
ld, jotka wvalitaan toisistaan riippumatta C,_,-alkyylistéd,
C,.4—alkoksista, halogeeni-C, ,-alkyylistd, halogeeni-C,_,-
alkoksista, halogeenista, hydroksista tai C,_,-asyylisté;
jossa

aryyli on

(a) fenyyliryhmd, joka on mahdollisesti substituoi-
tu yhdelld tai useammalla ryhm&ll&, jotka valitaan toisis-
taan riippumatta seuraavista:

halogeeni,

I,

C,_s—-sykloalkyyli,

C,;_g-sykloalkenyyli,

fenoksi,

substituoitu fenoksi,

fenyylitio,
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substituoitu fenyylitio,

fenyyli,

substituoitu fenyyli,

NO,,

0

—é—Rﬂ jossa R® on C, ;,-alkyyli, halogeeni-C, ,-alkyy-
1li, C,_,-haarautunut alkyyli, halogeeni-C, ,-haarautunut al-
kyyli, C;,-sykloalkyyli, halogeeni-C, ,-sykloalkyyli, C,_ ,-
alkoksi, fenyyli tai substituoitu fenyyli,

asetoksi,

OH,

CN,

SiR°RMR! tai OSiR°R!°R!Y!, jossa R’, R ja R!! merkit-
sevat toisistaan riippumatta C, ,-alkyyli&, C; ,-haarautunut-
ta alkyylid, fenyyli&, tai substituoitua fenyylis,

NR'?R??, jossa R!? ja R® merkitsevat toisistaan riip-
pumatta H:a, C,_  -alkyylia tai C, ,-asyylia,

S(O)R™ tai SO,R', jossa R on C, ,,-alkyyli, fenyyli
tai substituoitu fenyyli;

tyydyttynyt tai tyydyttymatén C, ,,-hiilivetyketju,
haarautumaton tai haarautunut sisdltiden mahdollisesti he-
teroatomin, joka wvalitaan ryhmastd, jonka muodostavat O,
S, SO, S0,, NR® ja SiR°R’, jossa R®, R®, R’ ovat edelld m&&-
riteltyja, ja joka on mahdollisesti substituoitu halogee-
nilla, halogeeni-C, ,-alkoksilla, hydroksilla, C,_g-sykloal-
kyylillad tai sykloalkenyylilla, C, ,-asyylilld, fenoksilla,
substituoidulla fenoksilla, fenyylill&, substituoitulla
fenyylillsa, fenyylitiolla tai substituoidulla fenyylitiol-
la;

C,.,~alkoksi, joka on mahdollisesti substituoitu ha-
logeenilla, fenyylillsa, substituoidulla fenyylilld, C, -
sykloalkyylilla +tai sykloalkenyylilld, fenoksilla tai
substituoidulla fenoksilla;

C,.,-alkyylitio, joka on mahdollisesti substituoitu

halogeenilla, fenyylilla, substituoidulla fenyylilla,



10

15

20

25

30

35

C,_g—-sykloalkyylilla tai sykloalkenyylilld, fenoksilla tai

substituoidulla fenoksilla;

jossa RY on H, halogeeni, halogeenimetyyli,

alkyyli, C,_,-haarautunut alkyyli, fenyyli,

(b) furyyliryhm&, jolla on kaava (3)

N g5
1 )
k\O/) {(3)

halogeeni-C, ,-~alkoksi;

(c) tienyyliryhmd, jolla on kaava (4)

L/ WP
k\S/) (4)

CNI NOZI C1-4—
C, ,~alkoksi,

jossa R' on H, halogeeni, halogeenimetyyli, CN, NO,, C,_,-

alkyyli, C;_,-haarautunut alkyyli, fenyyli,

halogeeni-C,;_,~alkoksi tai tienyyli;

(d) ryhma, jolla on kaava (5) tai (6)

_ini;ﬁw N s
S LA
ST s ¢ ®

C,.4,-alkoksi,

jossa R' on miadritelty kappaleessa (b), J on N tai CH, ja

G on 0O, NRY, tai S, edellyttden, ettd jos J ei ole N, sil-

loin G on NR, jossa R'Y on H, C, ,-alkyyli, C, ,-asyyli, fe-

nyylisulfonyyli tai substituoitu fenyylisulfonyyli;

ta;

(e) ryhmd, joka valitaan

mahdollisesti substituoidusta naftyylistd, dihydro-
naftyylistd, tetrahydronaftyylista ja dekahydronaftyylis-

mahdollisesti substituoidusta indolyylista;

1,3-bentsodioksolyylists;
2,6-dimetyyli-4-morfolinyylisté;
l-adamantyylista;

ja
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(f) ryhmd, jolla on kaava

RZO

4fﬁ:O—Het
—7

jossa m on 4; R*® on toisista riippumatta H, halogeeni,
alempi alkyyli, alempi alkoksi, halogeenialkyyli, halogee-
nialkoksi, NO,, CN, alempi alkyylikarbonyyli, fenoksi, tai
substituoitu fenoksi, edellyttden, ettd vdhintddn kaksi
ryhmistada R?*° valitaan H:sta ja F:std; ja Het on pyridyyli,
pyratsinyyli, pyrimidinyyli, tai pyridatsinyyli, joka on
mahdollisesti substituoitu yhdelld tai useammalla ryhmal-
ld, jotka valitaan halogeeniéta, alempi alkyylistd, alempi
alkoksista, halogeenialkyylista, halogeenialkoksista,
NO,:sta, CN:sta, ja alempi alkyylikarbonyylista:;
(g) ryhm&, jolla on kaava

\ / -RZI
XZ_X3

toinen ryhmistd X* ja X® on N ja toinen on CH;

R?! on -2-R*, fenyyli, tai substituoitu fenyyli;

Z on O tai S; ja

R*?* on C,_,-alkyyli, C, ,~-haarautunut alkyyli, halogee-
ni-C, ,-alkyyli, halogeeni-C, ,-(haarautunut alkyyli), C,_ ,-
alkoksisubstituoitu C, ,-alkyyli, tai naftyyli tai fenyyli,
joista kumpi tahansa voi mahdollisesti olla substituoitu
enintdan kolmella ryhm&llsa, jotka valitaan halogeenista,
C,.;0-alkyylistd, haarautuneesta C, ,-alkyylistd, halogeeni-
C, ,-alkyylistd, hydroksi-C, ,-alkyylistad, C, ,-alkoksista,
halogeeni-C, ,-alkoksista, fenoksista, substituoidusta fe-
noksista, fenyylistd, substituoidusta fenyylistd, CN:st4,
NO,:sta, OH:sta, C, ,~alkanoyylioksista, tai bentsyylioksis-
ta.
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Keksintd tarjoaa my®ds uusia yhdisteitd, joilla on

kaava (1lA):

X—Y—7Z
2 R3
Ny
R! \\N R4 (11\)

ja niiden N-oksideja ja suoloja, joissa

R', R?}, R’ ja R! merkitsevat yhta seuraavista:

a) R’ ja R* ovat H, ja R' ja R? merkitsevat toisis-
taan riippumatta halogeenia, C, ,-alkyylid, halogeeni-C,_,-
alkyylia, C}4—haarautunutta'alkyylié, C, ;~-sykloalkyylia,
C,.s~alkoksia tai halogeeni-C, ,-alkoksia;

b) yksi ryhmistd R!, R?’, R’, ja R' on C, ,-alkyyli,
C;_4-haarautunut alkyyli, C,_,~alkoksi, halogeeni-C,_ ,-alkyy-
1i, halogeeni-C, ,-alkoksi, C, ,-alkyylitio, C,_,-alkyylisul-~
finyyli, C, ,-alkyylisulfonyyli, aryyli tai substituoitu
amino, ja muut ovat H;

c) R}, R?, R® ja R® merkitsevat toisistaan riippumat-
ta halogeenia tai H:&;

X on O, S, tai NR®;

R®> on H, C, ,-alkyyli tai C, ,-asyyli;

R® ja R’ merkitsevat toisistaan riippumatta C, ,-al-
kyylid, C; ,-haarautunutta alkyylid, fenyylid tai substitu-
oitua fenyylia;

YZ yhdessad muodostaa tyydyttyneen tai tyydyttyméat-
tomén Cg_j,-hiilivetyketjun, haarautumattoman tai haarautu-
neen, joka mahdollisesti sis&lt&da heteroatomin, joka vali-
taan ryhmédstd, jonka muodostavat O, NR?, S, SO, SO, ja
SiR°R’, jossa R®, R®, R’ ovat edella madriteltyj&a, ja joka
on mahdollisesti substituoitu yhdelld tai useammalla ryh-
mistd, jotka valitaan toisistaan riippumatta C, ,-alkyylis-
ta, C,,-alkenyylistd, C, ,-alkynyylistd, haarautuneesta C,_,-

alkyyliista, C; ,-sykloalkyylist4, C; ,-sykloalkenyylista,
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halogeenista, halogeeni-C, ,-alkyylistd, halogeeni-C, ,-al-
koksista, hydroksista tai C, ,-asyylist&d; tai

Y on sidos tai bivalenttinen hiilivetyradikaali,
joka on 1 - 6 hiiliatomia pitk&d, mahdollisesti substituoi-
tu yhdelld tai useammalla ryhm&ll&d, jotka valitaan toisis-
taan riippumatta C, ,-alkyylist&d, C, ,-alkenyylistd tai C,_,-
alkynyylistd, haarautuneesta C,,-alkyylistd, C, ,-sykloal-
kyylistad, C,;_;,-sykloalkenyylistd, halogeenista, halogeeni-
C,.4~alkyylista, halogeeni-C, ,-alkoksista, hydroksista tai
C,.,~asyylistd; ja

Z on

(a) aryyli tai

(b) Cj_g~-sykloalkyyli tai sykloalkenyyli, mahdolli-
sesti substituoitu yhdellsd tai useammalla ryhm&lla, jotka
valitaan toisistaan riippumatta C, ,-alkyylisté&a, C,_,-alkok-
sista, halogeeni-C, ,-alkyylistd, halogeeni-C, ,-~alkoksista,
halogeenista, hydroksista tai C, ,-asyylistd; jossa

aryyli on

(a) fenyyliryhmd, joka on mahdollisesti substituoi-
tu yhdelld tai useammalla ryhm&lld, jotka valitaan toisis-
taan riippumatta seuraavista:

halogeeni,

I,
C,_g-sykloalkyyli,
C;_s-sykloalkenyyli,
fenoksi,
substituoitu fenoksi,
fenyylitio,
substituoitu fenyylitio,
fenyyli,
substituoitu fenyyli,
NO,,
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-C
-R®?, jossa R® on C, ,-alkyyli, halogeeni-C, ,-alkyy-
li, C,_,-haarautunut alkyyli, halogeeni-C, ,-(haarautunut
alkyyli), C,,-sykloalkyyli, halogeeni-C, ,-sykloalkyyli,
C, ;-alkoksi, fenyyli tai substituoitu fenyyli,

asetoksi,

OH,

CN,

SiR°R°R'* tai OSiR°R!°R!!, jossa R’, R' ja R! merkit-
sevat toisistaan riippumatta C, ,-alkyylid, C, ,-haarautunut-
ta alkyylia, fenyylid, tai substituoitua fenyylid,

NR“R!®, jossa R'? ja R'® merkitsevdt toisistaan riip-
pumatta H:&4, C, ,~alkyylid tai C,_,-asyylia,

S(O)R™ tai SO,RY, jossa R on C, ,,-alkyyli, fenyyli
tai substituoitu fenyyli;

tyydyttynyt tai tyydyttymdatén C,_;,-hiilivetyketju,
haarautumaton tai haarautunut sisdltd@en mahdollisesti he-
teroatomin, joka valitaan ryhmdstd, jonka muodostavat O,
S, SO, S0,, NR’, ja SiR°R’, jossa R°, R®, R’ ovat edelld ma&-
riteltyj&, ja joka on mahdollisesti substituoitu halogee-
nilla, halogeeni-C, ,-~alkoksilla, hydroksilla, C, ,-sykloal-
kyylilla tai sykloalkenyylilld, C, ,-asyylilld, fenoksilla,
substituoidulla fenoksilla, fenyylilla, substituoitulla
fenyylilla, fenyylitiolla tai substituoidulla fenyylitiol-
la;

C, ;,-alkoksi, joka on mahdollisesti substituoitu ha-
logeenilla, fenyylilld, substituoidulla fenyylill&, C,_ ;-
sykloalkyylilld tai sykloalkenyylilla, fenoksilla tai
substituoidulla fenoksilla; tai

C, ;,-alkyylitio, joka on mahdollisesti substituoitu .
halogeenilla, fenyylill&d, substituoidulla fenyylillad, C, g~
sykloalkyylilld tai sykloalkenyylillad, fenoksilla tai

substituoidulla fenoksilla;
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(b) furyyliryhmd, jolla on kaava (3)

4 A s
’ )
(\O/) (3)

jossa RY on H, halogeeni, halogeenimetyyli, CN, NO,, C,_,-
alkyyli, C,_ ,-haarautunut alkyyli, fenyyli, C,_,-alkoksi,
halogeeni-C,_,-alkoksi;

(c) tienyyliryhma, jolla on kaava (4)

jossa R'® on H, halogeeni, halogeenimetyyli, CN, NO,, C,_,-
alkyyli, C,_,~haarautunut alkyyli, fenyyli, C,_,-alkoksi,
halogeeni-C,_,~alkoksi tai tienyyli;

(d) ryhm8, jolla on kaava (5) tai (6)

T s TN s
% K./
\G) (5) G (6)

jossa R!” on madaritelty kappaleessa (b), J on N tai CH, ja
G on O, NRY, tai S, edellyttden, ettd jos J ei ole N, sil-
loin G on NR, jossa RY on H, C, ,-alkyyli, C,,-asyyli, fe-
nyylisulfonyyli tai substituoitu fenyylisulfonyyli;

(e) ryhmd, joka valitaan

mahdollisesti substituoidusta naftyylistéd, dihydro-
naftyylistd, tetrahydronaftyylistd ja dekahydronaftyylis-
ta;

mahdollisesti substituoidusta pyridyylistd;

mahdollisesti substituoidusta indolyylista;

1,3-bentsodioksolyylistéa;

2,6-dimetyyli-4-morfolinyylistéd; ja

l-adamantyylista.
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Keksint® tarjoaa myds menetelmdn sukkulamatopopu-
laation inhiboimiseksi, joka k&sittdd sukkulamatoja inak-
tivoivan m&&r&n kaavan (1) mukaista yhdistetta, joka on
edelld mé&ritelty, kdyton sukkulamatopaikassa.

Keksintd tarjoaa myds menetelmdn hydnteis- tai
punkkipopulaation inhiboimiseksi, joka kdsittdd vaikutta-
van hybnteisid tai punkkeja inaktivoivan ma&dran kaavan (1)
mukaista yhdistett& k&yttdmisen hyonteis- tai hamahakki-
paikkaan.

Keksintd tarjoaa myds menetelmdn kasvipatogeenien
inhiboimiseksi, joka k&sittada vaikuttavan ma&drdn kaavan
(1) mukaista yhdistettd kayttdmisen patogeenipaikkaan.

Koko tamé&n dokumentin ajan kaikki l&mpdtilat anne-
taan Celsius-asteina, ja kaikki prosenttiosuudet ovat pai-
noprosenttiosuuksia ellei toisin ilmoiteta.

Termi "halogeeni" viittaa F-, Cl- tai Br-atomiin.

Termit "alkoksi", "halogeenialkyyli", "alkyylisul-
finyyli" ja "alkyylisulfonyyli" viittaavat haarautumatto-
man ketjun ja haarautuneen ketjun ryhmiin.

Termit "substituoitu fenyyli", "substituoitu fenok-
si", "substituoitu fenyylitio", ja "substituoitu fenyyli-
sulfonyyli" viittaavat sellaisiin ryhmiin, joissa fenyyli-
rengas on substituoitu enint&&n kolmella ryhmalla, jotka
valitaan toisistaan riippumatta halogeenist&d, I:sta, C,_jo-
alkyylistd, haarautuneesta C,;  -alkyylistd, halogeeni-C,_,-
alkyylistd, hydroksi-C, ,-alkyylista, C, ,-alkoksista, halo-
geeni-C, ,~alkoksista, fenoksista, substituoidusta fenoksis-
ta, fenyylistd, substituoidusta fenyylistad, NO,:sta, OH:-
sta, CN:sta, C, ;-alkanoyylistd, bentsoyylistd, C, ,-alkano-
yylioksista, C, ,-alkoksikarbonyylista, fenoksikarbonyylisté
tai bentsoyylioksista.

Termit "substituoitu naftyyli" ja "substituoitu
indolyyli" viittaavat n&ihin rengassysteemeihin, jotka on
substituoitu yhdell& tai useammalla ryhmalld, jotka vali-

taan toisistaan riippumatta halogeenista, halogeeni-C,_,-

S oA
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alkyylistd, CN:sta, NO,sta, C,_,-alkyylistd, C, ,~haarautu-
neesta alkyylista, fenyylista, C, ,-alkoksista tai halogee-
ni-C,_,-alkoksista.

Termi "karbosyklinen rengas" viittaa tyydyttynee-
seen tai tyydyttymdttomaan karbosykliseen renkaaseen, joka
sisdltdd viisi tai kuusi hiiliatomia.

Termi "tyydyttymatdn hiilivetyketju" viittaa hiili-
vetyketjuun, joka sisdltdd yhden tai useamman tyydyttymat-
tom&n kohdan.

Termi "HPLC" viittaa korkeapainenestekromatografi-
aan.

Termi "bivalenttinen hiilivetyradikaali" wviittaa
bivalenttisiin radikaaleihin, jotka johdetaan normaaleista
alkaaneista poistamalla vetyatomeja kummastakin ketjun
kahdesta pd&atehiiliatomista, esim. metyleeni, etyleent,
trimetyleeni, tetrametyleeni, jne.

Termi "substituoitu amino" wviittaa aminoryhmdé&n,
joka substituoidaan yhdella tai kahdella C,_,-alkyyliryhm&l-
18 tai yhdelld C, ,-alkanoyyliryhm&llé&.

Termi "alempi alkyyli" viittaa C,_  haarautumattomiin
hiilivetyketjuihin ja C,_ haarautuneisiin ja syklisiin ryh-
miin.

Termit "alempi alkenyyli" ja "alempi alkynyyli"
viittaavat C,  haarautumattomiin hiilivetyketjuihin ja C;_
haarautuneisiin hiilivetyryhmiin, jotka sis&lt&vé&t ainakin
vhden tyydyttym&ttoman sidoksen.

Termit "alempi alkoksi" ja "alempi alkyylitio"
viittaavat O-(alempi alkyyli)- ja S-(alempi alkyyli)-ryh-
miin.

Termi "halogeenialkyyli” wviittaa alempi alkyyli
ryhmiin, jotka on substituoitu yhdelld tai useammalla ha-
logeeniatomilla.

Termi "halogeenialkoksi" wviittaa alempi alkoksi
ryhmiin, jotka on substituoitu yhdella tai useammalla ha-

logeeniatomilla.
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Ellei toisin mainita, kun sanotaan, ettd ryhmd voi
olla substituoitu yhdelld tai useammalla substituentilla,
jotka wvalitaan identifioidusta luokasta, tarkoitetaan,
ettd substituentit voidaan valita toisistaan riippumatta
tastd luokasta.

Edullisiin kaavan (1) mukaisiin yhdisteisiin kuulu-
vat seuraavat luokat:

a) kaavan (1) mukaiset yhdisteet, joissa Y on -CH,-;

b) kaavan (1) mukaiset yhdisteet, joissa Z on fe-
nyyli;

c) kaavan (1) mukaiset yhdisteet, joissa Z on subs-
tituoitu fenyyliryhmd, kuten kappaleessa (a) edelld "aryy-
1in" ma&&rityksessd on madritelty:

d) kaavan (1) mukaiset yhdisteet, joissa Z on fe-
nyyliryhmd, joka on substituoitu C, ,-alkoksiryhm&lld;

e) kaavan (1) mukaiset yhdisteet, joissa Z on fe-
nyyliryhma, joka on substituoitu C, ,-haarautunut alkoksi
-ryhmé&lla;

f) kaavan (1) mukaiset yhdisteet, joissa Z on fe-
nyyliryhm&, joka on substituoitu halogeeni-C, ,-~alkoksiryh-
malla;

g) kaavan (1) mukaiset yhdisteet, joissa Z on fe-
nyyliryhm&, joka on substituoitu halogeeni-C,_,~(haarautunut
alkoksi )ryhmalla;

h) kaavan (1) mukaiset yhdisteet, joissa Z on fe-
nyyliryhm&, joka on substituoitu fenoksilla tai substitu-
oidulla fenoksiryhm&lla;

i) mink& tahansa edelld olevien kaavojen c) - h)
mukaiset yhdisteet, joissa fenyyliryhmd on monosubstituoi-
tu 4-asemaan;

j) kaavan (1) mukaiset yhdisteet, joissa R! on C,_,-
alkyyli ja R® on halogeeni;

1) kaavan (1) mukaiset yhdisteet, joissa R! on etyy-

1i ja R® on kloori;
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m) kaavan (1) mukaiset yhdisteet, joissa R' ja R?

yhdistyvdt, jolloin muodostuu

<X

so. kaavan (12) mukaiset yhdisteet:

jossa Y' ja Z ovat edelld kaavalle (1) mddriteltyj&, n on
1 tai 2, R valitaan toisista fiippumatta halogeenista, C,_,-
alkyylistd, C,;_,-haarautuneesta alkyylistd, halogeeni-C;_,-
alkyylistd, C, ,-sykloalkyylistéd, C, ,~alkoksista, halogeeni-
C, ,~alkoksista, tai NO,:sta, ja R® ja R* ovat H;

n) yhdisteet, jotka on maddritelty edelld kappalees-
sa m), joissa n on O tai n on 1 ja R on 8-fluori.

o) kaavan (1) mukaiset yhdisteet, joissa Z on ryh-

mda, jolla on kaava

Synteesit

Tamdan keksinndn yhdisteet valmistetaan kayttéden
hyvin tunnettuja kemiallisia menetelmida. Vaadittuja 18hto-
aineita saadaan kaupallisesti, tai ne syntetisoidaan hel-
posti kayttden standardimenetelmid.

Kaavan (1) mukaisia yhdisteitd voidaan valmistaa
kdyttden seuraavassa kaaviossa havainnollistettua menetel-

maa:
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Kaavio 1

) ! ' HN Y '-Z
R* R* o) 2 5
= , i DCC R 7 R
~ + HO—C—Y'—Z I
R n RY (7) (8) CHaCl, S (1)
huoneenlémpdtila R

Tdssd menetelmdssd happojohdannainen (8) CH,Cl,:ssa sekoi-
tetaan huoneenlé8mpéttilassa ekvimolaarisen mdsran kanssa 4-
aminopyridiinijohdannaista (7). T&hdn liuokseen lis&dtdén
ekvimolaarinen ma&r& 1,3-disykloheksyyli-karbodi-imidid.
Seosta sekoitetaan noin 20 tuntia, sitten suodatetaan.
JaannOs otetaan talteen metyleenikloridiin ja suodatetaan
uudelleen j&ljelle ja&neen 1,3-disykloheksyyliurean pois-
tamiseksi.

Kaavan (1) mukaisia yhdisteitd wvoidaan valmistaa
myos kayttden kaavioissa 2 ja 3 havainnollistettuja mene-
telmia.

Kaavio 2

S
=
| HNT Y2
N
0 (COC1) 0 N R?

Rl
it 1
HO-C~Y'—7 ——= Cl—C—Y'—Z |
(8) RN R ()

Kaaviossa 2 havainnollistetussa menetelmdsséd lis&-
tddn pieni ylimd@&ra oksalyylikloridia tipoittain karbok-
syylihapon (8) liuokseen sopivassa orgaanisessa liuotti-
messa, kuten THF, metyleenikloridi tai ksyleenit, kayttéen
typped huoneenldampdtilassa. Seos vol sisadltdaa myds 1 - 2
ekvivalenttia pyridiini& tai trietyyliamiinia. Kun seosta
0li sekoitettu 30 minuuttia - 2 tuntia, amiini, liuoksessa
sopivassa orgaanisessa liuottimessa, kuten THF, metyleeni-

kloridi tai ksyleeni, lisdtidin tipocittain. Seosta kuumen-
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netaan palautusjdahdyttden 8 - 24 tuntia, sitten annetaan
jadhty&d huoneenlampttilaan ja jakouutetaan 1 N natriumhy-
droksidilla ja etyylieetterilld. Vesifaasi uutetaan etyy-
lieetterilld. Yhdistetyt orgaaniset aineet pestdan vedella
ja kylldisellda natriumkloridiliuoksella, sitten kuivataan,
suodatetaan ja vakevoidaan.

Kaavio 3

NH,

R? R? ji
=
| HN™ "Y'z
O O 1 N 2 = ki
1 SOC1- Y R N™ "R*(1) R° = R~
HO-C—Y'—2 ——— Cl=C—Y'—2Z |
xs ~
(8) R Iy

7 "R (1

Kaavion 3 havainnollistamassa menetelm&ssd happo-
johdannaista (8) kuumennetaan palautusjddhdyttden ylimaa-
rdssd tionyylikloridia noin kaksi tuntia. Tionyylikloridi-
ylimddrsd poistetaan sitten alentamalla painetta. J&&nndk-
seen lisdtddn sitten aminopyridiinin (7) ja mahdollisesti
noin kahden ekvivalentin trietyyliamiinia liuosta sopivas-
sa orgaanisessa liuottimessa, kuten asetonitriili, toluee-
ni tai ksyleeni. Seosta kuumennetaan palautusj&dahdyttéden
8 - 24 tuntia, annetaan sitten j&ahty& huoneenlampdtilaan
ja jakouutetaan 1 N natriumhydroksidilla ja etyylieette-
rilld. Vesifaasi uutetaan etyylieetterilld. Yhdistetyt
orgaaniset aineet pest&idn vedelld ja kyllaisellda natrium-
kloridiliuoksella, sitten kuivataan, suodatetaan ja vake-
voiddan.

Kaavan (7) mukaisia yhdisteitd voidaan valmistaa
kdyttéden tunnettuja menetelmid. Esimerkiksi, 2-alkyyli-4-
amino-3-bromipyridiinin ja 2-alkyyli-4-amino-3-klooripyri-
diinin johdannaisten valmistus kuvataan julkaisussa J.
Med. Chem. vol. 32, sivut 1 970 - 77 (1989). J. Prakt.
Chem., vol. 331, sivut 369 - 374 (1989) kuvaa aminopiko-

liinien bromauksen, josta saadaan muita kdyttékelpoisia

ldhtbaineita. Kaavan (7) mukaisia yhdisteitd voidaan val-
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mistaa myds pelkistédmdlla vastaavia atsideja samanlaisilla
menetelmillsd kuin J. Prakt. Chem., vol 327, sivut 521 -
522 (1985), kuten havainnollistetaan valmistuksessa 2 ti-

man jalkeen,
Karboksyylihappojohdannaisia, joilla on kaava (8),
jossa Z on fenyyli tai substituoitu fenyyli, voidaan val-
mistaa k&dyttden tunnettuja menetelmia, jotka havainnollis-
tetaan kaaviossa 4. Karboksyylihappojohdannaisia, joilla

on kaava (8), jossa Z on ryhmd, jolla on kaava

voidaan valmistaa kayttden analogista menetelmdd. Karbok-
syylihappojohdannaisia, joilla on kaava (8), jossa Z on
ryhmd, jolla on kaava

R‘_Or

4?>,O—Het
—7

voidaan valmistaa saattamalla p-hydroksifenyylietikkahappo
reagoimaan sopivan kloorisubstituoidun heterosyklisen yh-
disteen kanssa, kuten havainnollistetaan t&mdn jadlkeen
valmistuksessa 3.

Kaavan (1) mukaisten yhdisteiden N-oksideja ja suo-
loja saadaan tavanomaisella tavalla.

Esimerkkeja

Seuraavat taulukot identifioivat kaavan (1) mukai-
sia yhdisteitd, jotka valmistettiin menetelmilld, joita
havainnollistetaan edelld olleissa kaavioissa. Yksityis-
kohtaiset esimerkit, jdtka havainnollistavat esimerkki yh-

disteiden valmistusta seuraavat taulukoita.



10

15

20

25

18

Taulukko I
o
HI%YIZ
|
Rl N 4 (I)
Yhdiste | Y z RU| R? | R> ) RYISp. °C
1 CH2 H H H H 104-105
0(C,Hg)
2 CH 517
2 —O—CH(CH3)2 Hop oo o "o o1y
3 CH H 107
2 —@O(Cﬂz)zcm . ; :
4 CH> _@_@ H H H H 145
5 CH - H H H 87
2 "*{:;>*—(CH2)4FH3 i
6 CH H | H H 120
2 —-'<_:>—OCHZCF3 .
7 CHp cl H H | H H 60
8 CH2 OCF H | H | H H 148
3
9 CH _@_OO H H H H
10 CH> —Q_O‘O CH3 | CcH3 | H H e2
11 CHp OOOCl CH3 | CH3 | H H 148
12 CH> _O_OCHF CH3 | CH3| H H 146
13 CH2 _Q_O_O CH3| H | H H <50
14 CH _O_O_@ H H | C1 | CH3 152
15 CH2 _QOO F | F | F F 128
16 CH2 _@_O_O H | H | H | C2H5 |vaha
17 CH _O_O_O H | cl | cl| CH3 139
18 CH> _@_O_Q H H | C1 | C2Hs | &13y
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Yhdiste - i v z R* | R* | R® R* |sp. °C
19 CH2 O—oca CF H | H [Cl| CoHs 121
20 CH» < > t-Bu H H Cl | C2Hs 38
21 CH2 < } ocH, H H | C1 | C2Hs 107
22 CH2 N och.cr H H | €1 | caHs | " 104

—N = T
3 CH
2 2 OCH(CH3)2 H H | Cl | CaHs 50
24 CH2 < > . H H | C1 | CaHs 102
25 CH2 _@_n_c u H H | C1 | C2Hs 92
4%
26 CH2 _Q_O_Q H|{ H|C] H 88
27 CHp _O_O_O H | H |CH3 H 58-61
28 CH> _Q_O_Q CH3 | H |CHj H 122
29 CHp O_O H H | C1 | CpHs | 63-66
30 CH2 —O—OOQ H H | c1 | CoHs | 72-74
31 CH> CIIF3 H H Cl C2Hg 75
32 CHo H H cl CoHg 102
OCH,CF,CHF,
33 CH) CF, | H H | C1 | CaHs 166
O
24 CHp OOQCF H H | €1 | CpHs | 101.2
35 CH> _O_O_Q CH3| H | H CH3 56
36 CH3 —@—O—Q—CN H H | C1 | CzHg 96
37 CH>p < > O—Q-No H H | cl1 | CpHs |120-122
2
38 CHp —G‘OOQ H H | Br | CaHg | 73-75
39 CH2 m H H | c1 | cpHg [140-141
40 CH2 F H H | c1 | CzHs |102-103
ol
41 CH) _@_OCHZCFB H H H ’ CpHg | 132-133
42 CH2 < > B H H | H | CaHg | 105-10€
—-Bu
43 CHp H H | H | CoHs |117-119

.
¢




10

15

20

25

30

20

' z i z E N : °c
Yhdiste Y o R R R B Sp.
44 CHp F H H | c1 | CpHg |119-120
oo
45 CH2 —QOCH,CF, H H Cl | CpHs | 112-114
F
46 CHCH3 {(CH»)7CHj3 H H Cl | C2Hs 52-53
47 CH2 _OOO_CN H H | c1| CpHg |117-119
w
48 CHp _Q—O‘Q_F H H | cl1 | CoHs 84-86
49 CH2 _O_OQ_NO H | H | Cl| C2Hs 139
E
50 CHp <> o < > ocu) B | B | CH| C2Hs 514y
51 C.H2 CF, H H Cl | C2H5 | .q-
o
N
52 CH> _Q_O_O_NO H H | c1 | CoHg ] 152-154
F
53 CH> (CH2 ) 5sCH3 H H Cl | CaHsg 58-60
54 CHp (CHy)7CH3 H | H | cl]| coHg | 63-65
55 CHp (CH>) 9CH3 H | H | cl]| coHg | 78-80
Taulukko II
9]
HB{U\Y_'Z
A~ R
R_
x \N RY (12) B
Yhdiste Y Z R R [ _R% lsp.- °c
S6 CH» _Q_O_Q_No 8-F H H 167-169
57 CH; Q oCH,CF, 8-F H H 168-170
58 CH, ( ? o < > NO, 8-F H H Lasi
cl
59 CHj ( > o <—‘> c1 8-F H H 169
60 CH, _O-O_O._cl H H | CHs ' 128-130
61 CH» < > O-ch H H H '165—167
62 CH; < > O_QCN 8-F H H |123-125
63 CH> ( > t-Bu 8-F H H Oljy ~
64 CH; < > o—O-CF 8-F H H 145-147
3
65 CH» QOOCN 8-F H H 110-112
ad
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Esimerkki 1
N-(4-pyridyyli)-4-bifenyyliasetamidi (Yhdiste 4)

Liuokseen, jonka muodostivat 0,941 g (10 mmol) 4-
aminopyridiini8d ja 2,123 g 4-bifenyylietikkahappoa 50
ml:ssa metyleenikloridia, lisdttiin 2,063 g 1,3-disyklo-
heksyylikarbodi-imidi&. Kun seosta oli sekoitettu huoneen-
lampbtilassa noin 24 tuntia, seos suodatettiin ja vakevdi-
tiin. J&38nnds otettiin talteen metyleenikloridiin, suoda-
tettiin ja vdkevditiin, jolloin saatiin 2,997 g hiutaleis-
ta, vaalean vihre#d kiinte#dd ainetta. Tédmd uudelleenkitey-
tettiin heksaani/etyyliasetaatista ja kuivattiin tyhjouu-
nissa, jolloin saatiin 2,138 g vaalean vihre&a kiinteda
ainetta. Saanto 74 %. Sp. 145,3 °C.

Esimerkki 2

N-(3-kloori-2-etyyli-4-pyridyyli) (4-isopropyylife-
nyyli)asetamidi (yYhdiste 23)

Oksalyylikloridia (0,48 ml, 5,50 mmol) lis#ttiin 4-
isopropyylifenyylietikkahapon (0,935 g, 5,25 mmol) liuok-
seen 20 ml:ssa ksyleeni& huoneenl&mpdtilassa. Kun seosta
oli sekoitettu noin 15 minuuttia, lis&ttiin 0,8 ml pyri-
diini3d. Seosta sekoitettiin wvield 30 minuuttia, jonka
jalkeen lisdattiin 4-amino-3-kKloori-2-etyylipyridiinia
(0,783 g, 5,00 mmol), ja saatua seosta kuumennettiin pa-
lautusj&dhdyttden. Kun o0li palautusjddhdytetty noin 17

tuntia, seoksen annettiin jadhtyd huoneenl&mpdtilaan ja
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jakouutettiin 1 N NaOH:1lla (75 ml) ja etyylieetterilla
(75 ml). Vesifaasi uutettiin etyylieetterilld (75 ml). Yh-
distetyt orgaaniset aineet pestiin vedelld (1 x 100 ml),
kylldiselld NaCl:1la (1 x 100 ml), ja sitten kuivattiin,
suodatettiin ja vékevditiin, jolloin saatiin 1,71 g rus-
keaa 6ljya. Oljy kromatografoitiin silikageelillsd, eluoi-
den B0 % heksaani/20 % EtOAc:1la. Paidtuotteen eristyksesta
saatiin 0,391 g haluttua yhdistettd kiintednd aineena. Sp.
90 °C.

Esimerkki 3

N-(3~kloori-2-etyyli-4-pyridyyli) (4-((4-(trifluori-
metyyli)fenyyli)oksi)fenyyli)asetamidi (Yhdiste 34)

e
Cl

|
N

(4-((4-(trifluorimetyyli)fenyyli)oksi)fenyyli)etik-
kahapon (1,05 g, 3,5 mmol) ja 20 ml:n tionyylikloridin
seosta kuumennettiin palautusjd8dhdyttden. Kun oli palau-
tusj&adhdytetty kaksi tuntia, tionyylikloridiylim8&8rd pois-
tettiin alentamalla painetta. Ja&nndstd kdsiteltiin sitten
4-amino-3-kloori-2-etyylipyridiinin ja 1 ml:n trietyyli-
amiinin liuoksella 20 ml:ssa asetonitriili&. Seosta kuu-
mennettiin ja annettiin refluksoitua noin 24 tuntia, sit-
ten jddhdytettiin huoneenl&mpdtilaan ja jakouutettiin 1 N
NaOH:11la (75 ml) ja etyylieetterilld (75 ml). Vesifaasi
uutettiin etyylieetterilld (75 ml). Yhdistetyt orgaaniset
aineet pestiin vedelld (1 x 75 ml), kylldisell& NaCl:1lla
(1 ®* 75 ml), ja sitten kuivattiin, suodatettiin ja vake-
vbitiin, jolloin saatiin 1,32 g keltaista 6ljy&. Se kroma-
tografoitiin silikageelilld, eluoiden 80 % heksaani/20 %
EtOAc:11a. P3adtuotteen eristyksestd saatiin 0,202 g halut-
tua yhdistettd kiinte#dn& aineena. Sp. 101,3 °C.
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Valmistus 1

4-atsido-8-fluorikinoliini

Seosta, jonka muodostivat 2,08 g (0,0114 mol) 4-
kloori-8-fluorikinoliinia, 1,12 g (0,0172 mol) natriumat-
sidia ja 4,10 g (0,0127 mol) tetrabutyyliammoniumbromidia
70 ml:ssa dikloorimetaania ja 25 ml:ssa vettd, palautus-
jaddhdytettiin y6n yli. Kerrokset erotettiin sitten ja or-
gaaninen kerros pestiin kerran vedelld, vietiin faasinero-
tuspaperin 18pi, ja vékevditiin 81jyksi, joka trituroitiin
eetterilléd. Kiinte8 aine suodatettiin ja suodos v&kevdi-
tiin, jolloin saatiin 2,0 g otsikon tuotetta.

Valmistus 2

4-amino-8-fluorikinoliini

4-atsido-8-fluorikinoliinin liuokseen 12 ml:ssa
absoluuttista etanolia 15 - 20 °C:ssa lisdttiin 0,57 g:n
(0,015 mol) era natriumboorihydridi&. Havaittiin voimakas
eksotermi voimakkaan kaasun muodostumisen kera. Liuos
jadhdytettiin j&&8ss8 ja hydridij&&nnds lisdttiin pienind
annoksina viiden minuutin aikana. J&&haude poistettiin
sitten. Noin kahden tunnin kuluttua seos kaadettiin noin
200 ml:aan jaadvetta. Sakka otettiin talteen ja ilma-kui-
vattiin y6n yli. Saanto 1,35 g. Sp. 184 - 186 °C.

Esimerkki 4

N-(8-fluori-4-kinolinyyli) (4-((4-kloorifenyyli)ok-
si)fenyyli)asetamidi (Yhdiste 59)

@]

l
; N
F

0,63 g:n (0,0024 mol) (4-(4-kloorifenyyli)oksi)fe-
nyylietikkahapon ja ylimd&&r&dn (10 ml) tionyylikloridia
seosta palautusjddhdytettiin kaksi tuntia. Tionyyliklori-~

din ylim88ra poistettiin sitten alentamalla painetta,
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jadnnds otettiin talteen ksyleeniin ja lis&ttiin 0,39 g
(0,0024 mol) 4-amino-8-fluorikinoliinia. Seosta palautus-
jaddhdytettiin y6n yli. Ksyleeni poistettiin alentamalla
painetta, j&dannds otettiin sitten talteen metyleeniklori-
diin ja saatu seos pestiin kerran vedelld ja kerran 0,1 N
natriumhydroksidilla. Vesikerroksen pH s&8dettiin arvoon
7, ja tuote uutettiin etyyliasetaatilla. Metyleenikloridi-
ja etyleenikloridikerrokset yhdistettiin ja kuivattiin,
vakevditiin 61jyksi. NMR osoitti, ettd tuote oli 1l&htdai-
nehapon ja halutun tuotteen seos. Tuote otettiin talteen
metyleenikloridiin, pestiin emdkselld (0,1 N natriumhyd-
roksidi), kuivattiin ja védkevoitiin 6ljyksi. Té@&md kromato-
grafoitiin 100-%:isella CH,Cl,:1la - 10-%:isella CH,Cl,/
EtOAc:1la 2 %/litra 1lisdantymiselld, ja 0,14 g otsikon
tuotetta otettiin talteen. T&md sekoitettiin heksaanin
kanssa ja suodatettiin, jolloin saatiin vaalean ruskeaa
kiinte&a ainetta. Saanto 0,13 g. Sp. 169 °C.

Valmistus 3

4-(3-kloori-b6-pyridatsinyylioksi)fenyylietikkahappo

Seokseen, jonka muodosti 0,54 g (0,013 mol, 2,0
ekviv.) 60-%:ista natriumhydridi/mineraaliodljydispersiota
10 ml:ssa kuivaa DMF:a, lisdttiin tipoittain huoneenl&mpd-
tilassa 1,02 g:n (0,0067 mol) fenyylietikkahappoa liuosta
2,3 ml:ssa DMF:a. 15 - 20 minuutin j&lkeen syntyi kiinte&a
aine, jota oli vaikea sekoittaa. Pyridatsiini (1,0 g,
0,0067 mol) lis&ttiin sitten ja seosta kuumennettiin 60 -
65 °C:ssa noin 2 tuntia ja annettiin jdahtya. Seos kaadet-
tiin jdaveteen ja pH s&dddettiin arvoon 5 2,0 N HCl:1la, ja
sakka otettiin talteen. Tdma aine trituroitiin kayttéen
heptaania, jolloin saatiin 880 mg otsikon tuotetta. Sp.
124 - 127 °C.

Insektisidin ja mitisidin kdyttodkelpoisuus

Kaavan (1) mukaiset yhdisteet osoittavat aktiivi-
suutta lukuisia hy®nteisid ja punkkeja vastaan. Spesifi-

semmin, yhdisteet osoittavat aktiivisuutta melonilehtitéai-
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t& (melon aphid) vastaan, joka on hydnteislahkon Homoptera
jédsen. Muihin Homopteran jaseniin kuuluvat kaskakset, kas-
visirkat (planthopper), pddarynad-pyslla, omenanimij& (apple
sucker), kilpikirvat, valkokérpdset, sylkiluteet (spittle
bug) samoin kuin lukuisat muut is&ntdkasville spesifiset
lehtitdilajit. Aktiivisuutta on havaittu my&s kasvihuone-
thripsejd vastaan, jotka ovat Thysanoptera-lahkon jasenia.
Yhdisteet osoittavat myds aktiivisuutta eteldistd@ armei-
jamatoa (Southern armyworm) vastaan, joka on hyonteislah-
kon Lepidoptera jasen. Muita tadm&n lahkon tyypillisia j&-
senid ovat ruokaomenakoi (codling moth), ybkk&sen toukka,
vaatekoi, maissijauhokoi, lehtipyotrijat (leaf roller),
maissikorvamato (corn earworm), eurooppalainen maissipo-
raaja (European corn borer), kaalimato, kaalin mittarima-
to, puuvillan kotamato, pussikehrddjan toukka, itdinen
telttaperhosen toukka (eastern tent caterpillar), turve-
kutojamato (sod webworm) Jja syysarmeijamato (fall
armyworm) .

Kaavan (1) mukaiset yhdisteet ovat kayttokelpoisia
pienentédmdd&n hyotnteis- ja punkkipopulaatioita, ja niita
kdytetddn hydnteis- tai punkkipopulaation inhibointimene-
telmdsséd, joka k&sittdd vaikuttavan hydnteisid tai punkke-
ja inaktivoivan m&&rsn kaavan (1) mukaista yhdistetta
kdyttamisen hydnteis- tai punkkipaikkaan. HyOnteisten tai
punkkien "paikka" on termi, jota kdytetd&n tdssd viittaa-
maan ympdristddén, jossa hyonteiset tai punkit eldvat tai
jossa niiden munat ovat, mukaan lukien niitad ymparsdivén
ilman, ruuan, jota ne syovat, tai kohteet, joita ne kos-
kettavat. Esimerkiksi, kasveja ravinnokseen ottavia hyén-
teisid ja punkkeja voidaan kontrolloida kd&ytté&mdllad aktii-
vista yhdistettd kasvinosiin, joita hytnteiset tai punkit
sybvat, erityisesti lehtiin. Tutkitaan yhdisteiden kdytto-
kelpoisuutta suojaamaan tekstiileja, paperia, varastoitua
viljaa, tai siemenia kayttamdlla aktiivista yhdistettéd

tdllaiseen aineeseen. Termi "hyonteisen tai punkin inhi-
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bointi" viittaa el&dvien hy®dnteisten tai punkkien lukumid&-
ran vdhenemiseen; tai elinkykyisten hyodnteisen tai punkin
munien lukumddran vdhenemiseen. Yhdisteelld saavutetun va-
henemé&n laajuus riippuu, tietenkin tietyn yhdisteen kay-
tettavastd yhdistemdardstda, ja kohteena olevista hydnteis-
tai punkkilajeista. Tulisi k&dyttdd vahintd&n hydnteisia
inaktivoivaa tai punkkeja inaktivoivaa m&&drdda. Termeja
"hytnteisia inaktivoiva m&&ra" ja "punkkeja inaktivoiva
madra" kdytetddn kuvaamaan mi&arda, joka on riittidva ai-
heuttamaan mitattavan vdhenemidn kdsitellyssd hy®nteis- tai
punkkipopulaatiossa. Yleensd k&ytetddn miairidsd, joka on
alueella noin 1 - 1 000 ppm aktiivista yhdistetta.

Joidenkin edella identifioiduista yhdisteista
insektisidistd, mitisidist& ja nematisidistd aktiivisuutta
testattiin kahdeksaa lajia kohtaan. Tulokset raportoidaan
seuraavassa taulukossa, jossa kaytet&&n seuraavia lyhen-
teitd:

ALH viittaa asterikaskakseen

BAW viittaa juurikasarmeijamatoon (beet armyworm)

CA viittaa puuvillalehtitédihin

NEM viittaa maapdhkindjuurisolmusukkulamatoon
(peanut rootknot nehatode)

SCRW viittaa etel&iseen maissijuurimatoon (southern
corn rootworm)

TBW viittaa tupakannuppumatoon (tobacco budworm)

TSSM wviittaa kaksipilkkuiseen hamdhdkkipunkkiin
(two spotted spider mite)

GECR viittaa saksalaiseen torakkaan (German cock-
roach)

Johdettaessa insektisidisen aktiivisuuden arvioitia
jokainen koeyhdiste formuloitiin 400 ppm liuokseksi, ja
tamd@ liuos laimennettiin sitten vedelld, jolloin saatiin
pienempid pitoisuuksia. 400 ppm liuos valmistettiin yhdis-
tamalla 19,2 ml 0,05 % Tween 20 (polyoksietyleeni (20)

sorbitaanimonolauraatti) liuosta vedessd liuoksen Kkanssa,
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joka muodostui 8 mg:sta yhdistettd 0,8 ml:ssa asetoni/
EtOH:a (9/1).

Aktiivisuus asterikaskasta (Macrosteles fascifrons)
vastaan testattiin seuraavasti. Koe suoritettiin kdyttéen
pitoisuuksia 400 ppm ja 50 ppm. Yhden unssin muovisia kup-
peja, jotka sisdlsivat puuvillasyddmen, suihkutettiin 0,4
ml:1la formuloitua ainetta kdyttden litted&d viuhkamaista
suutinta. Kosteusylimddrdn annettiin haihtua. Sitten jo-
kaiseen kuppiin lis&ttiin 5 - 10 hiilidioksidilla nukutet-
tua aikuista kaskasta. Kupit suljettiin ja pidettiin huo-
neenldmpdtilassa 24 tuntia. Kuolleisuusprosentti mddritet-
tiin t&116in.

Aktiivisuus juurikasarmeijamatoa (Spodoptera
exigua) vastaan arvioitiin seuraavasti. Koe suoritettiin
kdyttéden pitoisuuksia 400 ppm ja 50 ppm. Yleisiin tarkoi-
tuksiin tarkoitettu perhosen keinotekoinen ruokavalio lai-
mennettiin puoleen vahvuuteen 5 %:isella ei-ravitsevalla
agarilla. 8 ml t&td ruokavalioainetta jaettiin yhden uns-
sin dieettikuppeihin. Yksi tunti ennen kasittelyd, 35 - 40
munaa jaettiin dieettipinnalle. Kupit suihkutettiin sitten
formuoidulla aineella litte&dn viuhkamaisen suuttimen lé&pi.
Kédsitellyt kupit kuivattiin ilmassa ennen sulkemista muo-
vikorkeilla. Kuppeja pidettiin 6 vuorokautta huoneenlampt-
tilassa. Aktiivisuus merkittiin sitten perustuen elé&vien
ja kuolleiden toukkien kokonaismadr&&n ja eldvien toukkien
kokoon.

Aktiivisuus puuvillalehtitaitd (Aphis gossypii) ja
kaksitdpldistd8 hamé&hdkkipunkkia (Tetranychus urticae) vas-
taan arvioitiin seuraavasti. Kultaisia j&attil&ismanteli-
kurpitsakasveja kasvatettiin laajaan sirkkalehtivaiheeseen
(noin 6 - 8 vuorokautta). Kasveihin vietiin puuvillalehti-
tditd ja kaksitdpldisid hdmdhdkkipunkkeja 16 - 24 tuntia
ennen koeaineen kdyttbad siirtdm&lla kuhisevia lehtia, jot-
ka o0li leikattu kantayhdyskunnasta. Juuri ennen koeaineen

suihkulevitystd siirtolehdet poistetaan mantelikurpitsa-
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kasveista. Koe suoritetaan k&yttden pitoisuuksia 400 ppm
ja 50 ppm. Kasvit suihkutetaan koeliucksella kayttden su-
muttavaa suihkutinta 17 psi:n paineessa. Molemmat lehti-
pinnat peitet&ddn kunnes ylim@drdinen valuu pois ja sitten
annetaan kuivua. Jokaisen yhdisteen aktiivisuus mé@drite-
tdaan kolme vuorokautta k&sittelyn jalkeen. Aktiivisuus
merkittiin prosentteina perustuen punkkien/lehtit&éiden
lasndoloon kasveissa, jotka oli suihkutettu vain liuotti-
mella.

Aktiivisuus maapdhkin&djuurisolmusukkulamatoa (Me-
loidogyne arenaria) vastaan arvioitiin seuraavasti. Viisi
kadsittelemdtdntd kurkun siementd asetettiin kirkkaan yhden
unssin kupin pohjalle, lis&ttiin 20 g puhdasta valkoista
hiekkaa, ja kupit suihkutettiin silla aikaa kun ne pyori-
vat jalustalla sallien 1,0 ml 400 ppm liuosta kerrostua
hiekalle. Jokaiseen kuppiin jaettiin 2,5 - 3,0 ml deioni-
soitua vettd, joka sis&lsi 300 - 500 sukkulamatoa. Kuppeja
pidettiin 10 - 12 vuorokautta ymparistdén kasvukammiossa
lampdtilassa 76 - 85 °F ja ympardividssd kosteudessa 50 -
60 ¥. 10 - 12 vuorokauden jalkeen kupit arvioitiin k&&nta-
malld Kuppi yl&salaisin ja havainnoimalla sukkulamatokuol-
leisuus ja kurkkukasvien syoOmdvahinko.

Aktiivisuus etelaistd maissijuurimatoa (Diabrotica
undecimpuctata howardi Barber) vastaan arvioitiin lis&&-
mdlld 1 ml koeliuosta, joka sisdlsi ennalta ma&d&ratyn pi-
toisuuden koeyhdistettd kuppiin, joka sisdlsi maissin jy-
vadn 16 g:ssa steriiliad maata. Ndin saadaan maapitoisuus 24
ppm. 1,5 - 2 tunnin kuivauksen jdlkeen 1lisdttiin viisi
neljdnne sukupolven maissijuurimadon toukkaa yksittdisiin
kuppeihin. Kuolleisuus mitattiin 3 - 4 pdivé&nd tyhjenta-
md&lld kuppi vaa'an kuppiin ja etsim&lléd maasta elédvid juu-
rimatoja.

Aktiivisuus tupakannuppumatoa (Heliothis virescens)
vastaan arvioitiin seuraavasti. Yleisiin tarkoituksiin

tarkoitettu perhosen keinotekoinen ruokavalio laimennet-
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tiin puoleen vahvuuteen 5-%:isella ei-ravitsevalla agaril-
la. 8 ml t&ta& ruokavalioainetta jaettiin yhden unssin di-
eettikuppeihin. Yksi tunti ennen kasittely&d, 20 munaa ja-
ettiin dieettipinnalle. Kupit suihkutettiin sitten formu-
loidulla aineella littedn viuhkamaisen suuttimen l&dpi. Koe
suoritettiin k&yttden pitoisuuksia 400 ppm ja 50 ppm. Ka&-
sitellyt kupit kuivattiin ilmassa ennen sulkemista muovi-
korkeilla. Kuppeja pidettiin 6 vuorokautta huoneenla@mpdti-
lassa. Aktiivisuus merkittiin sitten perustuen eldvien ja
kuolleiden toukkien kokonaismddrdan ja elédvien toukkien
kokoon.

Aktiivisuus saksalaista torakkaa (Blattella
germanicus) vastaan arvioitiin seuraavasti. 8 ml alfalfa-
pohjaista vihre&d hytnteisruokavalioainetta jaettiin yhden
unssin dieettikuppeihin. Kupit suihkutettiin sitten formu-
loidulla aineella littedn viuhkamaisen suuttimen l1&pi. Koe
suoritettiin kayttden pitoisuuksia 400 ppm ja 50 ppm. K&-
siteltyjd kuppeja kuivattiin ilmassa 24 tuntia ja niihin
vietiin viisi myodhdisen kolmannen tai aikaisen neljdnnen
sukupolven saksalaista torakkaa. Kupit suljettiin ja pi-
dettiin 10 vuorokautta ympdriston kasvukammiossa la8mpdti-
lassa 76 - 85 °C. Aktiivisuus merkittiin sitten perustuen

eldvien ja kuolleiden hy&nteisten kokonaismddr&éan.
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Yhdiste | ALH | BAW | CA | NEM | SCRW| TBW | TSSM | GECR
400 400 400 400 400 400 400 400
ppm | ppm [ ppm | ppm | ppm | ppm | ppm | ppm
50 50 SO 50 50 50 50 S0
ppm ppm Dpm ppm ppm pDM ppm DM
1 100 0 0 0 0 0 0
2
3
4 0 0 0 70 0 0
5 0 0 0 0 0 0
6 0 0 0 0 0 0
7 0 0 0 0 0 0 0
8 0 0 0 0 0 0 0
° 0 0 0 0 60 0 20
10 100 100 100 100 0 0 100 50
100 ¢ 100 100 - 0 100 0
11 100 100 100 0 0 100 100 100
100 100 100 0 - 100 100 0
12 100 80 0 0 0 60 0 0
100 0 ¢] 0 - 0 0 0
13 100 0 60 0 0 50 100 0
100 0 0 0 - 0 100 0
14 100 100 100 100 0 100 100 20
100 100 100 0 - 100 100 40
15 0 0 0 60 0 0 0 0
0 0 0 0 - 0 0 0
16 100 100 0 40 0 100 0 0
100 0 0 - - 0 0 0
17 0 0 0 0 0 0 0 0
60 0 0 0 - 0 0 0
l; 13 80 100 100 100 100 100 100 100
; 80 100 100 - - - 100 100 40
' 1¢ 100 100 100 100 100 100 100 40
100 100 100 - - 100 100 40
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Yhdiste.| ALH | BAW | CA | NEM | SCRW| TBW | TSSM | GECR
400 | 400 | 400 | 400 | 400 | 400 | 400 | 400
ppm | ppm | ppm | pPpm | ppm | ppm | ppm | ppm

50 50 50 50 50 50 50 50
~ppm ppm Dpm DM pom pom pom DD
20 100 | 100 | 100 | 100 0 100 | 100 30
100 | 100 | 100 - - 100 | 100 0
21 100 | 100 | 100 | 100 0 100 | 100 0
40 100 | 70 - - 100 | 100 0
22 100 | 100 | 100 | 100 | 100 | 100 0 60
100 | 100 | 100 - - 80 0 0
23 100 | 100 | 100 0 0 100 | 100 | 20
100 | 100 | 90 - - 100 | 100 0
24 100 | 100 | 100 0 0 100 | 100 | 80
100 | 100 | 100 - - 100 | 100 [ 40
25 100 | 100 | 100 0 100 | 100 | 100 | 30
100 | 100 | 100 - - 100 | 100 | 20
26 100 | 100 | 100 | 100 0 80 0 0
100 | 100 | 90 - - 0 0 0
27 100 | 100 | 100 | 30 0 0 0 0
100 0 100 - - 0 0 0
28 100 0 0 0 0 0 0 0
100 0 0 0 - 0 0 0
29 100 | 100 | 100 0 0 100 | 100 0
100 | 100 | 100 - - 100 | 100 0
30 100 | 100 | 100 | 100 | 100 | 100 | 100 | 100
100 | 100 | 100 - - 100 | 100 60
31 100 | 100 | 100 0 100 | 100 | 100 | 40
100 | 100 | 100 - - 100 | 100 0
32 80 100 0 0 100 | 100 0 0
60 100 0 - - 100 0 0
33 100 | 100 | 100 0 0 80 100 0
100 | 100 0 - - 40 0 20
34 100 | 100 | 100 | 100 | 100 | 100 | 100 | 100
100 | 100 | 100 - - 100 | 100 60
35 80 0 0 0 0 0 0 20
80 0 0 - - 0 0 0
36 100 | 100 | 100 | 100 | 100 | 100 | 100 | 100
100 | 100 | 100 - - 100 | 100 | 100
37 100 | 100 | 100 | 100 | 100 | 100 | 100 | 100
100 | 100 | 100 - - 100 | 100 | 100
38 100 | 100 | 100 | 100 | 100 | 100 | 100 | 100
100 | 100 | 100 - - 100 | 100 | 100
39 100 | 100 | 100 | 100 | 100 | 100 | 100 0
100 | 100 | 100 - - 100 | 100 0
40 100 | 100 | 100 0 100 | 100 | 100 | 100
100 | 100 | 100 - - 100 | 100 | 80
41 - - - - - - - -
42 100 0 100 0 0 100 -
100 0 100 - - 0 100 -
42 100 | 100 0. 0 100 0 -
100 | 100 0 - - 100 0 -
44 100 | 100 | 100 0 100 | 100 | 100 -
100 | 100 | 100 - - 100 | 100 -
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' Yhdiste | ALH | BAW | CA NEM | SCRW| TBW | TSSM | GECR
400 | 400 | 400 | 400 | 400 | 400 | 400 | 400
ppm | ppm | ppm | ppm | ppm [ ppm | ppm | ppm

50 50 50 50 50 50 50 50
ppm opm oom Dom ppm ppm pom pom
45 100 | 100 | 100 0 100 | 100 | 100 -
100 | 100 | 100 - - 100 0 -
46 100 | 100 | 100 0 0 100 | 100 -
100 | 100 | 100 - - 0 100 -
47 100 | 100 { 100 0 0 100 | 100 -
100 | 100 | 100 - - 100 | 100 -
48 100 | 100 | 100 0 0 100 | 100 -
100 | 100 | 100 - - 100 | 100 -
49 100 | 100 | 100 0 0 100 0 -
100 10 100 - - 100 0 -
50 100 | 100 | 100 0 100 | 100 | 100 -
100 | 100 | 100 - - 100 | 100 -
51 100 | 100 | 100 0 100 | 100 | 100 -
100 | 100 | 100 - - 100 | 100 -
52 100 | 100 0 0 0 100 0 -
100 | 100 0 - - 100 0 -
53
54
55
56 100 | 100 | 100 0 0 100 | 100 | 60
100 | 100 | 100 0 0 100 | 100 0
57 100 | 100 | 100 0 0 100 | 100 0
60 100 | 100 - - 100 90 0
58 60 100 0 100 0 100 0 0
80 100 0 - - 100 0 0
59 100 | 100 | 100 | 100 | 100 | 100 | 100 0
100 | 100 | 100 - - 100 | 100 0
60 ’ 100 | 100 | 100 0 0 60 0 -
! 80 100 | 100 - - 0 0
61 ' 100 | 100-:| 100 100 | 100
100 4 100 | 100 0 100
62 100 | 100 | 100 | 100 100 | 100
100 | 100 | 100 0 100 | 100
63 100 | 100 | 100 0 0 100 90
100 70 100 0 0 100 80
64 100 | 100 | 100 0 100 | 100 | 100
100 | 100 | 100 0 0 100 | 100
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Nematisidin kidyttékelpoisuus

Tamdn keksinndén yhdisteet ovat kayttokelpoisia pie-
nentdmddn sukkulamatopopulaatioita. Sen mukaisesti, kek-
sinnbn merkittdvd n&dkokohta on sukkulamatopopulaation in-
hibointimenetelm&, joka k&sittdad sukkulamatoja inaktivoi-
van mddran kaavan (1) mukaista yhdistetta kdytén sukkula-
matopaikkaan. Termi "sukkulamadon inhibointi" viittaa ela-
vien sukkulamatojen lukumddrdn vahenemiseen. Yhdisteelld
saavutetun véahenem&n suuruus riippuu tietyn kaytetyn yh-
disteen kayttoméddrastd ja kohdelajeista. Vahintddn tulisi
kdyttad sukkulamatoja inaktivoivaa m&&dr&ada. Termid "sukku-
lamatoja inaktivoiva md&ra" kdytetddn kuvaamaan mAAras,
joka on riittdvad aiheuttamaan mitattavan vdhenemdn ké&si-
tellyssé sukkulamatopopulaatiossa.

Menetelm&d toteutetaan kaytdnndssd nematisidien
kdytdlle olevien standardimenetelmien mukaan. Yleensd,
hyvdd nematisidista aktiivisuutta voidaan odottaa madrilla
1 - 10 1lbs/acre. Yhdiste voidaan formuloida kuten kuvataan
alempana koostumukset-osassa. Kun se on formuloitu disper-
sioina, nematisidit levitet&dn tyypillisesti vesipitoisina
suurina annoksina kasvavien kasvien ympdrille tai kayte-
tddn lisdédntyvésti kastelusysteemien kautta. Kiaytettdessad
rakeina, nematisidit voidaan sisdllyttd3d maahan ennen is-
tuttamista, tai levittd4 nauhana siemenrivin p&didlle, tai
hajakylvad ja sitten sisdllyttdsd maahan, tai kadyttaa sivu-
suojana saadulle sadolle.

Fungisidin kdaytttkelpoisuus

Tamdn keksinndén yhdisteiden on havaittu kontrolloi-
van sienid, erityisesti kasvipatogeeneja. Kidytettdesssa
kasvin sienitautien hoidossa, yhdisteitd levitetddn kas-
veille tautia inhiboivassa ja fytologisesti hyvéksyttdvas-
S& madradssd. Termi "tautia inhiboiva ja fytologisesti hy-
vdksyttdva ma&ara", kuten tdssid kaytetdsdn, viittaa keksin-
ndn yhdisteen mddrddn, joka tappaa tai inhiboi kasvitau-

tia, jota varten halutaan hillint&i, mutta se ei ole mer-
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kKittdvasti toksinen kasville. Tam& md&rd on yleensd noin
1 - 1000 ppm, 10 - 500 ppm:n ollessa edullinen. Tarkka
vhdisteen pitoisuus, joka tarvitaan, vaihtelee kontrolloi-
tavan sienitaudin, k&ytetyn formulaatiotyypin, levitysme-
netelmdn, tiettyjen kasvilajien, ilmasto-olosuhteiden ja
niiden kaltaisten mukaan. Sopiva kdyttoma&drad on tyypilli-
sesti alueella 0,25 - 4 1b/A. Keksinnotn yhdisteitd voidaan
kdyttdd myoSs suojaamaan varastoitua viljaa ja muuta ei-
kasvi paikkaa sienivahingolta.

Kasvihuonekokeet

Seuraavat kokeet suoritettiin laboratoriossa kek-
sinndn yhdisteiden fungisidisen tehokkuuden md&rittamisek-
si.

Koeyhdisteet formuloitiin kayttdad varten liuotta-
malla 50 mg yhdistettd 1,25 ml:aan liuotinta. Liuotin val-
mistettiin sekoittamalla 50 ml "Tween 20" (polyoksietylee-
ni (20) sorbitaanimonolauraatti—emulgointiaine) 475 ml:n
kanssa asetonia ja 475 ml:n kanssa etanolia. Liuotin/yh-
diste-liuos laimennettiin 125 ml:aan deionisoidulla vedel-
1l4. Saatu formulaatio sis&dltd&a 400 ppm koekemikaalia. Al-
haisemmat pitoisuudet saatiin sarjalaimennuksella liuotin-
pinta-aktiivinen aine -seoksella

Formuloidut koeyhdisteet levitettiin lehtisumut-
teella. Seuraavia kasvipatogeeneja ja niit& vastaavia kas-

veja kaytettiin.
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Patogeeni Nimitys seu- Isdntakasvi
raavassa tau-
lukossa
Erysiphe graminis ERYSGT vehna
tritici (jauhomainen
viljaruoste)
Pyricularia oryzae PYRIOR riisi
(riisihomesieni)
Puccinia recondita PUCCRT vehna
tritici (lehtiruoste)
Leptosphaeria nodorum LEPTNO vehna
(vihnerakkula)
Plasmopara viticola PLASVI rypdle
(levasieni)

Formuloidut tekniset yhdisteet suihkutettiin kai-
kille isantdkasvien (tai leikatun marjan) lehtipinnoille
ylimd&rdisten ohittamiseksi. Yksittdiset ruukut jokaista
isantdkasvia asetettiin nostetuille, py®driville jalustoil-
le hdéyryhupussa. Koeliuokset suihkutettiin kaikille lehti-
pinnoille. Kaikkien ké&sittelyjen annettiin kuivua ja kas-
veihin siirrostettiin sopivat patogeenit 2 - 4 tunnin si-
sdlla.

Seuraava taulukko esittdd ta@mén keksinndn tyypil-
listen yhdisteiden aktiivisuuden, kun se arvioidaan téassa
kokeessa. Koeyhdisteen tehokkuus taudin kontrolloinnissa

merkittiin ka&yttden seuraavaa skaalaa.

0 = ei testattu t&ta organismia vastaan
- = 0O - 19 % kontrolli 400 ppm:11&
+ = 20 - 89 % kontrolli 400 ppm:1l1l&
++ = 90 - 100 % kontrolli 400 ppm:114
+++ = 90 - 100 % kontrolli 100 ppm:11l&a
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Yhdisteen
numero . ERYSGT PYRIOR PUCCRT LEPTNO PLASVI

1 - - - - +

2 ++ - - 0 0

3 - - +++ - ++

4 +~ + | + - +++

5 - - ++ - ~

6 + + - +

7 _ - - -

8 - I - -

9 + ++ 0 0

10 + 4 +4+ +4 4+
11 +++ +4+ + 4+ ++ ++
12 ++ + ++ - +

13 ++ ++ +4+ - ++
14 4 +++ +4+4 +4 +4++
15 - + + + ++
16 + 4+ ++ +++ ++ +++
17 - - - - -

18 +++ +++ +++ +4 ++4
19 + 4+ +4+ . +++ +4 ! -
20 +++ ++ + ! + 4+ - I +++ |
21 ++ ++ ++ ++ | e i
22 ++ + ++ + ! +++ |
23 + 4 + ++ + +at
24 4+ + ++ + + 4+
25 + + ++ + + 4+
26 ++ ++ ++ + ++
27 + 4 + + ++ -
28 ++ - ++ +4+ -4
29 +4++ +4+ ++ + PR
30 +4++ +4+ ++ 4+ 4t
31 ++4+ ++ ++ ++ ! ++
32 +4 4 ++ +4 +
33 +4++ + | ++ + ++
34 +4a ++ | ++ -4+ | +4+
35 + + | ++ 4+ I s
36 ++ + | ++ + | ++
37 s + [ +4 + 4+ | +

33 — + ! ++ ++ } -

39 - - = + | -

40 . + i . .t ! R i
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1

Yhdisteen | pruscr | pyrioR | PUCCRT | LEPTNO | PLASVI |
numero I

41 +++ +++ ++ F+ st !

42 4 ——t + + ++ ++ j

43 + 4+ -+ - ++ 4 +++ 1’

44 ++ +# t* _— - i

45 4+ + ++ ++ ++

46 ++ + b ks :

47 +4+ - ++ - ke

48 ++ ++ tt = Lz

49 + - hihs ns -

50 i+ + ++ ++ ++

51 ++ ++ e s —

52 + * aas = -

53

54

55

56 +++ ++ 0 ks i

57 +++ - 0 - hafuted

58 o + 0 >

59 +++ ++ 0 ha Saes

60 + - 0 - >

61 _ - 0 - +++

62 + _ 0 + +++

63 + e+ 0 ++ + 4+

64 et + 0 haks rre

Koostumukset

Kaavan (1) mukaisia yhdisteitd kaytetddn koostumus-
ten muodossa, jotka ovat keksinndn tadrkeits toteutusmuoto-
ja, ja jotka ké&sittavat kaavan (1) mukaisen yhdisteen ja
fytologisesti hyvaksyttdvin inertin kantajan. Koostumukset
ovat joko vdkevdityjd formulaatioita, jotka dispergoidaan
veteen kdyttdd varten, tai pdlymdisid tai raemaisia formu-
laatioita, joita kdaytetddn ilman lis#dkdsittelyd. Koostu-
mukset valmistetaan menetelmien ja kaavojen mukaan, jotka
ovat tavanomaisia maatalouskemikaalien alalla, mutta jotka
ovat uusia ja tdrkeitd ta&mdn keksinndén yhdisteiden niissé
lasndolon takia. Joitakin koostumusten formulaatioiden

kuvauksia annetaan, kuitenkin, vakuuttamaan, ettid maata-
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louskemistit voivat helposti valmistaa mit& tahansa halut-
tua koostumusta.

Dispersiot, joissa yhdisteitd kdytetdan, ovat
useimmiten vesipitoisia suspensioita tai emulsioita, jotka
valmistetaan vakevodidyistd yhdisteiden formulaatioista.
Tdllaisia veteenliukenevia, veteen suspendoitavia tai
emulgoitavia formulaatioita ovat joko kiinte&t aineet,
jotka yleensa tunnetaan kostuvina jauheina, tai nesteet,
jotka yleensd tunnetaan emulgoitavina konsentraatteina tai
vesisuspensioina. Kostuvat jauheet, jotka voidaan tiivis-
tda, jolloin muodostuu veteen dispergoituvia rakeita, k&-
sittdvat tasaisen aktiivisen yhdisteen, inertin kantajan
ja pinta-aktiivisten aineiden seoksen. AKtiivisen yhdis-
teen pitoisuus on yleensd noin 10 - 90 paino-%. Inertti
kantaja valitaan yleensd attapulgiitti-savista, montmoril-
loniitti-savista, piimaista, tai puhdistetuista silikaa-
teista. Tehokkaita‘pinta-aktiivisia aineita, jotka ké&dsit-
tdvadt noin 0,5 % - 10 % kostuvaa jauhetta, loytyy sulfo-
noitujen ligniinien, kondensoitujen naftaleenisulfonaat-
tien, naftaleenisulfonaattien, alkyylibentseenisulfonaat-
tien, alkyylisulfaattien, ja ei-ionisten pinta-aktiivisten
aineiden joukosta, kuten alkyylifenolien etyleenioksidi-
adduktit.

Yhdisteen emulgoitavat konsentraatit kéasittavat

sopivan pitoisuuden yhdistettd, kuten noin 50 - 500 gram-
maa nestelitraa kohti, ekvivalentti noin 10 - 50 %:ille,

liuotettuna inerttiin kantajaan, joka on joko veteen se-
koittuva liuotin tai veteen sekoittumattoman orgaanisen
liuvottimen ja emulgointiaineiden seos. Kayttokelpoisiin
orgaanisiin liuottimiin kuuluvat aromaattiset aineet, eri-
tyisesti ksyleenit, ja raakatljyfraktiot, erityisesti raa-
kadljyn korkealla kiehuvat naftaleeniset ja olefiiniset
osat, kuten raskas aromaattinen nafta. My®s muita orgaani-
sia liuottimia voidaan kayttdsa, kuten terpeeniliuottimia,

mukaan lukien hartsijohdannaiset, alifaattiset ketonit,
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kuten sykloheksanoni, kompleksit alkoholit, kuten 2-etok-
sietanoli. Sopivat emulgointiaineet emulgoitaville kon-
sentraateille valitaan tavanomaisista ei-ionisista pinta-
aktijvisista aineista, kuten edelld keskusteltiin.

Vesipitoiset suspensiot koostuvat t&man keksinnodn
veteen liukenemattomista yhdisteistd, jotka on dispergoitu
vesipitoiseen vehikkeliin pitoisuudessa alueella noin 5 -
50 paino-%. Suspensiot valmistetaan jauhamalla yhdiste
hienoksi ja sekoittamalla se voimakkaasti wvehikkeliin,
joka koostuu vedestd ja pinta-aktiivisista aineista, jotka
valitaan samoista tyypeistd kuin edelld keskusteltiin.
Inerttejd ainesosia, kuten epdorgaanset suolat ja synteet-
tiset tai luonnonkumit, voidaan myos lis&tda, jolloin vesi-
pitoisen vehikkelin tiheys ja viskositeetti kasvavat.
Usein on tehokkainta jauhaa ja sekoittaa yhdiste samanai-
kaisesti valmistamalla vesipitoinen seos ja homogenisoi-
malla se tydvélineessd, kuten hiekkamyllyssd, kuulamyllys-
sd, tai mé&ntd-tyyppisessd homogenisaattorissa.

Yhdisteitd wvoidaan kaytt&dad myds raekoostumuksina,
jotka ovat erityisen kdyttokelpoisia maalle levitykseen.
Raekoostumukset sis&ltdvdt yleensd noin 0,5 - 10 paino-%
yhdistettd dispergoituna inerttiin kantajaan, joka koostuu
kokonaan tai suurelta osalta savesta tai samanlaisesta
halvasta aineesta. Tdllaisia koostumuksia valmistetaan
yvleensd liuottamalla yhdiste sopivaan liuottimeen, ja le-
vittdmdlla se rakeiselle kantajalle, joka on muokattu etu-
k&dteen sopivaan parikkelikokoon, alueella noin 0,5 - 3 mm.
Tdllaisia koostumuksia voidaan formuloida myds tekemdllad
tahna tai massa kantajasta ja yhdisteestd, ja murskaamalla
ja kuivaamalla, jolloin saadaan haluttua raepartikkeliko-
koa.

Pblymaiset jauheet, jotka sis&ltdvat yhdisteits,
valmistetaan yksinkertaisesti sekoittamalla jauhetussa
muodossa oleva yhdiste perusteellisesti sopivan pdlymédisen

maatalouskantajan kanssa, kuten kaoliinisavi, maaperén
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vulkaaninen Kkivi ja niiden kaltaiset. Polym&iset aineet
voivat sopivasti sis&ltdd noin 1 - 10 % yhdistetta.

Yht&d kdyténndllistd on, kun jostain syystd halutaan
kdyttdsd yhdistettd liuoksen muodossa sopivassa orgaanises-
sa liuottimessa, yleensd mieto palo®dljy, kuten ruiskudl-
jyt, joita kéytetddn laajalti maatalouskemiassa.

Insektisidejd ja mitisideja& kaytetdédn yleensa ak-
tiivisen ainesosan dispersioiden muodossa nestemdisessé
kantajassa. On tavanomaista viitata kayttomddriin muodossa
aktiivisen ainesosan pitoisuus kantajassa. Laajimmin k&y-
tetty kantaja on vesi.

Kaavan (1) mukaisia yhdisteitd voidaan kdytt&a myds
aerosolikoostumuksen muodossa. Tdllaisissa koostumuksissa
aktiivinen yhdiste liuotetaan tai dispergoidaan inerttiin
kantajaan, joka on painetta kehittdvd ponneaineseos. Aero-
solikoostumus pakataan s&8ili®6n, josta seos jaetaan sumu-
tusventtiilin lapi. Ponneaineseokset kadsittdvat joko mata-
lalla kiehuvia halogeenihiilivetyjd, jotka voidaan sekoit-
taa orgaanisten liuottimien kanssa, tai vesipitoisia sus-
pensioita, jotka paineistetaan inrteilld kaasuilla tai
kaasumaisilla hiilivedyilla.

Todellinen hy®tnteis- tai punkkipaikkaan kaytettava
yhdistem&&rd ei ole ratkaiseva ja sen voivat alan ammatti-
miehet helposti m&&rittdd ylempdnd olevien esimerkkien
pohjalta. Yleensd, pitoisuuksien 10 - 5 000 ppm yhdistetta
odotetaan tarjoavan hyvén kontrollin. Monilla yhdisteillsd,
pitoisuudet 100 - 1 500 ppm riittavat. Peltosadoille, ku-
ten soijapavut ja puuvilla, sopiva kayttomd&ra yhdisteille
on noin 0,5 - 1,5 1b/A, tyypillisesti k&ytettyna 50 gal/
A:n sumutekoostumuksena, joka sisaltda 1 200 - 3 600 ppm
vhdistettd. Sitrussatoja wvarten, sopiva kidyttémaarsd on
noin 100 - 1 500 gal/A sumuteformulaationa, joka on m&ara-
nd 100 - 1 000 ppm.

Paikka, johon yhdistettd k&ytetdan, voi olla mika

tahansa paikka, jossa hyonteiset tai hamdhdkit asuvat,
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esimerkiksi vihannessadot, hedelm&d- ja pahkindpuut, viini-
koynndkset ja koristekasvit. Koska monet punkkilajit ovat
spesifisid tietylle isé@ntadkasville, edelld mainittu lista
punkkilajeista tarjoaa valaisevan esimerkin laajoista
puitteista, joissa nditd yhdisteitd voidaan kayttéa.

Punkkien munien ainutlaatuisen kyvyn vastustaa myr-
kyn toimia vuoksi, toistuvat kaytot voivat olla toivottuja
kontrolloimaan uudelleen ilmestyneitd toukkia, kuten on
todettu muilla tunnetuilla akaridisideilla.

Seuraavat keksinndn yhdisteiden formulaatiot ovat
tyypillisid koostumuksia, jotka ovat kdyttokelpoisia té@mén
keksinndén kaytédntodion soveltamisessa.

A. 0,75 Emulgoitava konsentraatti

Kaavan (1) mukainen yhdiste 9,38 %
"TOXIMUL D" 2,50 %
(ei-ioninen/anioninen pinta-aktiivinen aineseos)
"TOXIMUL H" 2,50 %
(ei-ioninen/anioninen pinta-aktiivinen aineseos)
"EXXON 200" 85,62 %

(naftaleeninen liuotin)
B. 1,5 Emulgoitava konsentraatti

Kaavan (1) mukainen yhdiste 18,50 %
"TOXIMUL D" 2,50 %
"TOXIMUL H" 2,50 %
"EXXON 200" 76,50 %
C. 1,0 Emulgoitava konsentraatti
Kaavan (1) mukainen yhdiste 12,50 3
N-metyylipyrrolidoni 25,00 %
"TOXIMUL D" 2,50 %
"TOXIMUL H" 2,50 %
"EXXON 200" 57,50 %

D. 1,0 Vesipitoinen suspensio

ope

Kaavan (1) mukainen yvhdiste 12,00
"PLURONIC P-103" 1,50 %
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(propyleenioksidin ja etyleenioksidin lohkosekapolymeeri,

pinta-aktiivinen aine)
"PROXEL GXL"
(biosidi/s&ilontdaine)
"AF-100"
(silikonipohjainen vaahdonestoaine)
"REAX 88B"
(lignosulfaatti dispergointiaine)
propyleeniglykoli
veekumi
ksantaani
vesi
E. 1,0 Vesipitoinen suspensio
Kaavan (1) mukainen yhdiste
"MAKON 10" (10 moolia etyleenioksidia

nonyylifenoli pinta-aktiivinen aine)

"ZEOSYL 200" (silika)

"AF-100"
"AGRIWET FR" (pinta-aktiivinen aine)
2-%:inen ksantaanihydraatti
vesi
F. 1,0 Vesipitoinen suspensio
Kaavan (1) mukainen yhdiste
"MAKON 10"
"ZEOSYL 200" (silika)
"AF-100"
"POLYFON H"
(lignosulfaatti dispergointiaine)
2-%:inen ksantaanihydraatti
vesi
G. Kostuva jauhe
Kaavan (1) mukainen yhdiste
"POLYFON H"
"SELLOGEN HR"
"STEPANOL ME DRY"

10,00
0,75
0,25

74,25

12,50
1,00

1,00
0,20
3,00
10,00
72,30

12,50
1,50
1,00
0,20
0,20

10,00

a0 d° 0 o oo g0 d0 o oo op o0 op & o0 oo oo

o

74,60 3%

25,80
3,50
5,00
1,00

o o0 o

oe



43

arabikumi
"HISIL 233"
Barden-savi
H. Rakeet
Kaavan (1) mukainen yhdiste
propyleeniglykoli
Exxon 200

Florex 30/60 rakeinen savi

0,50
2,50
61,70

5,0
5,0
5,0
85,0

o0 do

o0 d° oo o
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Patenttivaatimukset:

1. Yhdiste, jolla on kaava (1):

tai sen N-oksidi tai suola, jossa

R on H, C, ,-alkyyli tai bentsyyli:

R', R?’, R’ ja R! merkitsevdt yhtd seuraavista:

a) R’ ja R* ovat H, ja R' ja R’ merkitsevdt toisis-
taan riippumatta halogeenia, C,_,-alkyylid, halogeeni-C, ;-
alkyyli&, C,_,-haarautunutta alkyyli&, C,_,-sykloalkyylig,
C,.,~alkoksia tai halogeeni-C,_,~alkoksia;

b) yksi ryhmistd R!, R? R?®, ja R' on C,,-alkyyli,
C;_,~haarautunut alkyyli, C,_ ,-alkoksi, halogeeni-C,_ ,-alkyy-
1li, halogeeni-C, ,-alkoksi, C,_,-alkyylitio, C, ,-alkyylisul-
finyyli, C,_,-alkyylisulfonyyli, aryyli tai substituoitu
amino, ja muut ovat H;

c) R}, R?, R?® ja R merkitsevidt toisistaan riippumat-
ta H:4 tai halogeenia; tai ’

d) R' ja R® yhdistyvdt, jolloin muodostuu tyydytty-
nyt tai tyydyttym&tdn C, -karbosyklinen rengas, joka on
mahdollisesti substituoitu yhdelld tai kahdella ryhmdlla,
jotka valitaan ryhmastd, jonka muodostavat halogeeni, C,_,-
alkyyli, C,_,-haarautunut alkyyli, halogeeni-C, ,-alkyyli,
C;.,—-sykloalkyyli, C, ,-alkoksi, halogeeni-C, ,-alkoksi tai
NO,, ja R’ja R* ovat H;

R’ on H, C, ,-alkyyli tai C, ,-asyyli;

R® ja R’ merkitsev&at toisistaan riippumatta C,_,~al-
kyylia, C, ,-haarautunutta alkyylia, fenyylid tai substitu-

oitua fenyylia;
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Y'Z yhdess& muodostaa tyydyttyneen tai tyydyttyméat-
témdn C,_,,-hiilivetyketjun, haarautumattoman tai haarautu-
neen, joka mahdollisesti sis&lt&8 heteroatomin, joka vali-
taan ryhmidstd, jonka muodostavat O, NR®’, S, SO, SO, ja
SiR°R’, jossa R°, R®, R’ ovat edell&d maariteltyja, ja joka
on mahdollisesti substituoitu yhdella tai useammalla ryh-
mistd, jotka valitaan toisistaan riippumatta C,_,-alkyylis-
ta, C, ,~alkenyylista, C, ,~alkynyylista, haarautuneesta C,_;-
alkyylista, C,_;-sykloalkyylista, C,,-sykloalkenyylistd,
halogeenista, halogeeni-C, ,-alkyylistd&, halogeeni-C, ,~al-
koksista, hydroksista tai C, ,-asyylistéa; tai

Y' on sidos tai bivalenttinen hiilivetyradikaali,
joka on 1 - 5 hiiliatomia pitkd, mahdollisesti substituoi-
tu C, ,~alkyylilla, C, ,-alkenyylilla, C, ,-alkynyylilld, haa-
rautuneella C, ,-alkyylillda, C, ,-sykloalkyylilld tai C; ;-
sykloalkenyylillsa, halogeenilla, halogeeni-C, ,-alkyylills,
halogeeni-C,_,~alkoksilla, hydroksilla, CN:1lla tai C;_,-asyy-
1i118; ja

Z on

(a) aryyli tai

(b) C,_3-sykloalkyyli tai sykloalkenyyli, mahdolli-
sesti substituoitu yhdelld tai useammalla ryhmalld, jotka
valitaan toisistaan riippumatta C, ,-alkyylista, C,_,-alkok-
sista, halogeeni-C,_,-alkyylist&, halogeeni-C,_ ,~alkoksista,
halogeenista, hydroksista tai C, ,~asyylistd; jossa

aryyli on

(a) fenyyliryhmd&, joka on mahdollisesti substituoi-
tu yhdelld tai useammalla ryhm&lld, jotka valitaan toisis-
taan riippumatta seuraavista:

halogeeni,

I,

C;_g-sykloalkyyli,

C,_g-sykloalkenyyli,

fenoksi,

substituoitu fenoksi,
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fenyylitio,

substituoitu fenyylitio,

fenyyli,

substituoitu fenyyli,

NO,,

0]
-C
-R®, jossa R® on C, ,-alkyyli, halogeeni-C,_ ,-alkyy-
1li, C,,-haarautunut alkyyli, halogeeni-C, ,-haarautunut al-
kyyli, C, ,-sykloalkyyli, halogeeni-C,_ ;-sykloalkyyli, C, ;-
alkoksi, fenyyli tai substituoitu fenyyli,

asetoksi,

OH,

CN,

SiR°R°R! tai OSiR°R'¥R!!, jossa R’, R'® ja R merkit-
sevdt toisistaan riippumatta C,_ ,-alkyyli&, C, ,-~haarautunut-
ta alkyylia, fenyylid, tai substituoitua fenyylia,

NR!?R?®, jossa R'? ja R!® merkitsev&t toisistaan riip-
pumatta H:a, C, ,-alkyylid tai C,_,-asyylia,

S(O)R™ tai SO,R', jossa RY on C, ,,-alkyyli, fenyyli
tai substituoitu fenyyli;

tyydyttynyt tai tyydyttymé&tén C, ;, hiilivetyketju,
haarautumaton tai haarautunut sis&lt&en mahdollisesti he-
teroatomin, joka valitaan ryhmédstd, jonka muodostavat O,
S, SO, SO, NR® ja SiR°R’, jossa R®, R®, R’ ovat edelld masri-
teltyja, ja joka on mahdollisesti substituoitu halogeenil-
la, halogeeni-C, ,-alkoksilla, hydroksilla, C, g~sykloalkyy-
lilla tai sykloalkenyylilla, C, ,-asyylilla, fenoksilla,
substituoidulla fenoksilla, fenyylill&, substituoitulla
fenyylilld, fenyylitiolla tai substituoidulla fenyylitiol-
la;

C, ;~alkoksi, joka on mahdollisesti substituoitu ha-
logeenilla, fenyylillsa, substituoidulla fenyylilla, C, g-
sykloalkyylilla tai sykloalkenyylilld, fenoksilla tai

substituoidulla fenoksilla;
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C, ,-alkyylitio, joka on mahdollisesti substituoitu
halogeenilla, fenyylilld, substituoidulla fenyylilld, C,_ 4-
sykloalkyylilld +tai sykloalkenyylillsd, fenoksilla tai
substituoidulla fenoksilla;

(b) furyyliryhmd, jolla on kaava (3)

X gis
7 \
k\O/) (3)

jossa R on H, halogeeni, halogeenimetyyli, CN, NO,, C,_,-
alkyyli, C; ,-haarautunut alkyyli, fenyyli, C, ,-alkoksi,
halogeeni-C,_,-alkoksi;

(c) tienyyliryhmd8, jolla on kaava (4)

S {4)

jossa R'® on H, halogeeni, halogeenimetyyli, CN, NO,, C,_,-
alkyyli, C, ,~haarautunut alkyyli, fenyyli, C, ,-alkoksi,
halogeeni-C, ,-~alkoksi tai tienyyli;

(d) ryhmd, jolla on kaava (5) tai (6)

—”—_4_‘H15 ___II—__\\)_Rﬂ":
v W K .
L & @

jossa R' on m&&ritelty kappaleessa (b), J on N tai CH, ja
G on O, NRY, tai S, edellyttden, ettd jos J ei ole N, sil-
loin G on NR, jossa RY on H, C, ,-alkyyli, C, ,-asyyli, fe-
nyylisulfonyyli tai substituoitu fenyylisulfonyyli;

(e) ryhm&, joka valitaan

mahdollisesti substituoidusta naftyylistd, dihydro-
naftyylistad, tetrahydronaftyylist8 ja dekahydronaftyylis-
ta;

mahdollisesti substituoidusta indolyylist&;
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1,3-bentsodioksolyylistd;
2,6-dimetyyli-4-morfolinyylistd; ja
l-adamantyylistéa;

(f) ryhmd, jolla on kaava

20
Rm

4f>,o—Het
—7

jossa m on 4; R* on toisista riippumatta H, halogeeni,
alempi alkyyli, alempi alkoksi, halogeenialkyyli, halogee-
nialkoksi, NO,, CN, alempi alkyylikarbonyyli, fenoksi, tai
substituoitu fenoksi, edellyttden, ettd vdhintddn kaksi
ryhmistd R? valitaan H:sta ja F:std; ja Het on pyridyyli,
pyratsinyyli, pyrimidinyyli, tai pyridatsinyyli, joka on
mahdollisesti substituoitu yhdell& tai useammalla ryhmal-
l4a, jotka valitaan halogeenista, alempi alkyylistd, alempi
alkoksista, halogeenialkyylistd, halogeenialkoksista,
NO,:sta, CN:sta, ja alempi alkyylikarbonyylistd;
(g) ryhmd, jolla on kaava

—

\ / RZI
X<-X3

toinen ryhmista X* ja X® on N ja toinen on CH;

R* on -Z~R??, fenyyli, tai substituoitu fenyyli;

Z on O tai S; ja

R*’ on C, ,~alkyyli, C, ,-haarautunut alkyyli, halogee-
ni-C, ,-alkyyli, halogeeni-C, ;-(haarautunut alkyyli), C,_,-
alkoksisubstituoitu C, ,-alkyyli, tai naftyyli tai fenyyli,
joista kumpi tahansa voi mahdollisesti olla substituoitu
enintddn kolmella ryhm&ll&d, jotka valitaan halogeenista,
Ci.10—-@lkyylistd, haarautuneesta C,; ,-alkyylistd, halogeeni-
C,,-alkyylistd, hydroksi-C, ,-alkyylist&, C,_,~alkoksista,
halogeeni-C,_,-alkoksista, fenoksista, substituoidusta fe-

noksista, fenyylistd, substituoidusta fenyylistd, CN:sta,
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NO,:sta, OH:sta, C,_,-alkanoyylioksista, tai bentsyylioksis-
ta.

2. Patenttivaatimuksen 1 mukainen yhdiste, jossa

R on H;

R', R?’, R’ ja R*® merkitsevdt yhtd seuraavista:

a) R' ja R* merkitsevat toisistaan riippumatta halo-
geenia, C, ,-alkyylia, C,_,-alkoksia, tai halogeeni-C,_,-al-
koksia, ja R® ja R ovat H;

b) yksi ryhmistad R', R?, R’, ja R!' on C, ,-alkyyli,
C;_s,~haarautunut alkyyli, C, ,-alkoksi, halogeeni-C,_ ,-alkyy-
li, halogeeni-C,_,-alkoksi, C,_,-alkyylitio, C,_,-alkyylisul-
finyyli, C,_,-alkyylisulfonyyli, aryyli tai substituoitu
amino, ja muut ovat H;

c) RY, R?}, R’ ja R* merkitsevat toisistaan riippumat-
ta halogeenia tai H:&;

Y'Z yhdessd muodostaa tyydyttyneen tai tyydyttymat-
témén C,_;;-hiilivetyketjun, haarautumattoman tai haarautu-
neen, joka mahdollisesti sisdltdad heteroatomin, joka vali-
taan ryhmdstd, jonka muodostavat O, NR’, S, SO, SO, ja
SiR°R’, jossa R®, R®, R’ ovat edelld madriteltyjd, ja joka
on mahdollisesti substituoitu yhdelld tai useammalla ryh-
mistd, jotka valitaan toisistaan riippumatta C, ,-alkyylis-
ta, C,_,-alkenyylistd, C, ,~alkynyylist&, haarautuneesta C,_,-
alkyylista, C;_;,-sykloalkyylista, C,;_,-sykloalkenyylists,
halogeenista, halogeeni-C, ,-alkyylist&, halogeeni-C, ,-al-
koksista, hydroksista tai C,_ ,-asyylisté&; tai

Y' on sidos tai bivalenttinen hiilivetyradikaali,
joka on 1 - 5 hiiliatomia pitkad, mahdollisesti substituoi-
tu C,_,-alkyylilla, C, ,-alkenyylilla, C, ,-alkynyylilld, haa-
rautuneella C; ,-alkyylillsa, C,_ ,-sykloalkyylilld tai C,_ ;-
sykloalkenyylilld, halogeenilla, halogeeni-C,_,-alkyylilla,
halogeeni-C,_ ,~alkoksilla, hydroksilla tai C, ,-asyylilléa; ja

Z on

(a) aryyli tai
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(b) C,p-sykloalkyyli tai sykloalkenyyli, mahdolli-
sesti substituoitu yhdella tai useammalla ryhm&ll&, jotka
valitaan toisistaan riippumatta C, ,-alkyylist&, C, ,-alkok-
sista, halogeeni-C, ,~alkyylist&, halogeeni-C,_,~alkoksista,
halogeenista, hydroksista tai C,_ ,-asyylisté&; jossa

aryyli on

(a) fenyyliryhmd, joka on mahdollisesti substituoi-
tu yhdelld tai useammalla ryhm&lla, jotka valitaan toisis-
taan riippumatta seuraavista:

halogeeni,

I,

C;_s-sykloalkyyli,

C;_g-sykloalkenyyli,

fenoksi,

substituoitu fenoksi,

fenyylitio,

substituoitu fenyylitio,

fenyyli,

substituoitu fenyyli,

NO,,

O

-é—R{ jossa R® on C, ,-alkyyli, halogeeni-C, ,-alkyy-
1li, C,,-haarautunut alkyyli, halogeeni-~C, ,-(haarautunut
alkyyli), C;.;,-sykloalkyyli, halogeeni-C,_;-sykloalkyyli,
fenyyli tai substituoitu fenyyli,

asetoksi,

OH,

CN,

SiR°R°R'" tai OSiR°R'°R!!, jossa R’?, R! ja R'! merkit-
sevdt toisistaan riippumatta C, ,-alkyylia, C, ,~haarautunut-
ta alkyylia, fenyylid, tai substituoitua fenyylia,

NR“R??, jossa R'? ja R'® merkitsevidt toisistaan riip-
pumatta H:a, C, ,-alkyylia tai C, ,-asyylia,

S(O)R' tai SO,R', jossa R' on C, ,,-alkyyli, fenyyli

tai substituoitu fenyyli;



10

15

20

25

30

51

tyydyttynyt tai tyydyttym&tdn C, ;,-hiilivetyketju,
haarautumaton tai haarautunut sis&dltden mahdollisesti he-
teroatomin, joka valitaan ryhmdstd, jonka muodostavat O,
S, SO, S0,, NR®?, ja SiR°R’, jossa R®, R®, R’ ovat edell&d ma&-
riteltyj&, ja joka on mahdollisesti substituoitu halogee-
nilla, halogeeni-C,_,-alkoksilla, hydroksilla, C, g-sykloal-
kyylilld tai sykloalkenyylilld, C,_ ,-asyylilld, fenoksilla,
substituoidulla fenoksilla, fenyylill&d, substituoitulla
fenyylill&, fenyylitiolla tai substituoidulla fenyylitiol-
la;

C, ,~alkoksi, joka on mahdollisesti substituoitu ha-
logeenilla, fenyylill&d, substituoidulla fenyylilld, C,; g~
sykloalkyylilld tai sykloalkenyylilld, fenoksilla tai
substituoidulla fenoksilla; tai

C,.,-alkyylitio, joka on mahdollisesti substituoitu
halogeenilla, fenyylilld, substituoidulla fenyylilld, C,_g-
sykloalkyylilld tai sykloalkenyylilla, fenoksilla tai
substituoidulla fenoksilla;

(b) furyyliryhm3, jolla on kaava (3)

" _‘__‘R‘IS
7 v
(\O/) (3)

jossa R on H, halogeeni, halogeenimetyyli, CN, NO,, C, ,-
alkyyli, C,_,-haarautunut alkyyli, fenyyli, C, ,-alkoksi;
(c) tienyyliryhm&, jolla on kaava (4)

S (4)

jossa R'® on H, halogeeni, halogeenimetyyli, CN, NO,, C,_,-
alkyyli, C,,-haarautunut alkyyli, fenyyli, C,_,-alkoksi,

halogeeni-C,_,~-alkoksi tai tienyyli:;
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(d) ryhmd, jolla on kaava (5) tai (6)

_JZfiLRﬁ —%€_§;Rﬁ
'\G) (5) G (6)

jossa R on m&&ritelty kappaleessa (b), J on N tai CH, ja
G on O, NRY, tai S, edellyttden, ettd jos J ei ole N, sil-
loin G on NR, jossa RY on H, C,,-alkyyli, C, ,-asyyli, fe-
nyylisulfonyyli tai substituoitu fenyylisulfonyyli;

(e) ryhm&, joka valitaan

mahdollisesti substituoidusta naftyylistd, dihydro-
naftyylistd, tetrahydronaftyylistd ja dekahydronaftyylis-
ta;

mahdollisesti substituoidusta pyridyylista;

mahdollisesti substituoidusta indolyylista;

1,3-bentsodioksolyylisté;
2,6-dimetyyli-4-morfolinyylistd; ja
l1-adamantyylisté.

3. Patenttivaatimuksen 1 mukainen yhdiste, jossa R'
on C, ,-alkyyli ja R’ on halogeeni tai I.

4. Patenttivaatimuksen 3 mukainen yhdiste, jossa R!
on etyyli ja R%on kloori.

5. Patenttivaatimuksen 1 mukainen yhdiste, jossa Y'
on -CH,-. '

6. Patenttivaatimuksen 1 mukainen yhdiste, jossa Z
on substituoitu fenyyliryhmd, kuten on mddritelty aryylin
mddritys-kappaleessa (a).

7. Patenttivaatimuksen 1 mukainen yhdiste, joka on
N-(3-kloori-2-etyyli-4-pyridyyli)(4-((4-kloorifenyyli)ok-
si)fenyyli)asetamidi.

8. Patenttivaatimuksen 1 mukainen yhdiste, jossa R!
ja R? yhdistyvat, jolloin muodostuu tyydyttynyt tai tyydyt-
tymdtdn C; ,-karbosyklinen rengas, joka mahdollisesti on
substituoitu yhdelld tai kahdella ryhm&lls, jotka valitaan
halogeenista, C, ,-alkyylistd, C, ,-haarautunut alkyylistd,
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halogeeni-C,_,-alkyylistd, C,,-sykloalkyylista, C,_,-alkok-
sista, halogeeni-C,_,-alkoksista tai NO,:sta.

9. Menetelmd hyotnteis- tai punkkipopulaation inhi-
boimiseksi, joka k&sitt&dd vaikuttavan hytnteisid tai punk-
keja inaktivoivan md&dran patenttivaatimuksen 1 mukaista
yhdistettd k&ytté@misen hyonteis- tai punkkipaikkaan.

10. Menetelmd sukkulamatopopulaation inhiboimisek-
si, joka kdsittdd sukkulamatoja inaktivoivan m&&ran pa-
tenttivaatimuksen 1 mukaista yhdistettd k&yttadmisen sukku-
lamatopaikkaan.

11. Menetelmd kasvipatogeenien inhiboimiseksi, joka
kdsittda vaikuttavan md@dran patenttivaatimuksen 1 mukaista

yhdistettd k&yttédmisen patogeenipaikkaan.
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Patentkrav:

1. F&rening, kdnnetecknad darav, att

den har formeln:

eller en N-oxid eller ett salt darav, vari

R d&r H, C,_ ,-alkyl eller bensyl;

R', R?, R® och R* &4r en av f&ljande:

a) R’ och R* ar H, och R' och R’ &r sjalvstandigt
halogen, C,_ ,-alkyl, halogen-C,_,-alkyl, C,_,-férgrenad alkyl,
C,.,-cykloalkyl, C, ,-alkoxi eller halogen-C,_,-~alkoxi;

b) en av R', R?), R? och R' &r C, ,-alkyl, C,,-for-
grenad alkyl, C,_,-alkoxi, halogen-C, ,-alkyl, halogen- C-, ,-
alkoxi, C, ,-alkyltio, C, ,-alkylsulfinyl, C, ,- alkylsulfon-
vl, aryl, eller substituerad amino och éterstoden ar H;

c) R}, R?, R® och R' 4r sjalvstindigt H eller halo-
gen; eller

d) R! och R®’ kombineras f&r bildinde av en mattad
eller omdttad C, (-karbocyklisk ring, som valfritt 8r subs-
tituerad med en eller tvd grupper valda bland halogen,
C,,~alkyl, C,_,~fbrgrenad alkyl, halogen-C, ,-alkyl, C,_ ,-cyk-
loalkyl, C, ,-alkoxi, halogen-C, ,-alkoxi eller NO,, och R’
och R* ar H; .

R® 4r H, C, ,~alkyl eller C, ,-acyl;

R® och R’ &r sjalvstandigt C, ,-alkyl, C, ,-férgrenad
alkyl, fenyl eller substituerad fenyl;

Y'Z tillsammans bildar en mattad eller omdttad C, ;-
kolvatekedja, rakkedjad eller fOrgrenad, som eventuellt
innehadller en heteroatom, wvald bland 0, NR?®, S, SO, SO,

cinén’? wvari nd nbt
o , Vvdri I

A~k N7
\ (W LUy 3

Fey
n a

]
0]
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och valfritt substituerad med en eller flera grupper
sjdlvstédndigt valda bland C, ,-alkyl, C, ,-alkenyl, C, ,-alky-
nyl, forgrenad C;_,-alkyl, C, ,-cykloalkyl, C, ,-cykloalkenyl,
halogen, halogen-C, ,~alkyl, halogen-C,_,-alkoxi, hydroxi
eller C, ,-acyl; eller

Y' 8r en bindning eller en bivalent kolvateradikal,
som 8r 1 - 5 kolatomer lang, valfritt substituerad med
C,.,~alkyl, C,_,-alkenyl, C,,-alkynyl, foérgrenad C,_,-alkyl,
C,_,-cykloalkyl eller C,,-cykloalkenyl, halogen, halogen-
C,4,~alkyl, halogen-C, ,-~alkoxi, hydroxi, CN eller C,_,-acyl;
och

Z &ar

(a) aryl eller

(b) C,s-cykloalkyl eller cykloalkenyl, valfritt
substituerad med en eller flera grupper sjédlvstdndigt val-
da bland C, ,~alkyl, C, ,-alkoxi, halogen-C,_,~alkyl, halogen-
C,,~alkoxi, halogen, hydroxi eller C, ,-acyl; vari

aryl ar

(a) en fenylgrupp, valfritt substituerad med en
eller flera grupper sjdlvstédndigt valda bland:

halogen,

I,

C,_s-cykloalkyl,

C,_g-cykloalkenyl,

fenoxi,

substituerad fenoxi,

fenyltio,

substituerad fenyltio,

fenyl,

substituerad fenyl,

NO,,

o}

C-R® vari R® &r C,.,-alkyl, halogen-C, ;-alkyl, C;_,-
férgrenad alkyl, halogen-C, ,-forgrenad alkyl, C, ,-cykloal-
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kyl, halogen-C,_,-cykloalkyl, C, ,-alkoxi, fenyl eller subs-
tituerad fenyl,

acetoxi,

OH,

CN,

SiR°R!R!! eller OSiR°R!°R!!, vari R®, R! och R!! sj&lv-
stdndigt dr C, ,-alkyl, C,,-fdrgrenad alkyl, fenyl eller
substituerad fenyl,

NR'?R' vari R' och R' sjalvstandigt &r H, C,_ ,-alkyl
eller C, ,~acyl,

S(0)R* eller SO,R", vari R &r C,,,-alkyl, fenyl
eller substituerad fenyl;

en mdttad eller omdttad C,_,,-kolvdtekedja, rakkedjad
eller fdrgrenad och valfritt innehd&ller en heteroatom vald
bland O, S, SO, SO,, NR; eller SiR°R’, vari R®, R® och R’ &r
sasom ovan definierats, och valfritt substituerad med ha-
logen, halogen-C,_ ,-alkoxi, hydroxi, C;  -cykloalkyl eller
cykloalkenyl, C,_ ,~acyl, fenoxi, substituerad fenoxi, fenyl,
substituerad fenyl, fenyltio eller substituerad fenyltio;

C, ,—alkoxi, valfritt substituerad med halogen, fen-
yl, substituerad fenyl, C, g~cykloalkyl eller cykloalkenyl,
fenoxi eller substituerad fenoxi;

C,,-alkyltio, wvalfritt substituerad med halogen,
fenyl, substituerad fenyl, C, ;-cykloalkyl eller cykloalke-
nyl, fenoxi eller substituerad fenoxi;

(b) en furylgrupp med formeln (3)

_,_.” "‘T" RlS
NP

o (3)

vari R'® &r H, halogen, halogenmetyl, CN, NO,, C, ,-alkyl,
C;.,-fOrgrenad alkyl, fenyl, C, ,-alkoxi, halogen-C, ,-alkoxi;
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(c) en tienylgrupp med formeln (4)

vari R &r H, halogenmetyl, CN, NO,, C, ,-alkyl, C, ,-f&r-
grenad alkyl, fenyl, C,_,-alkoxi, halogen-C,_ ,-alkoxi
eller tienyl;

(d) en grupp med formeln (5) eller (6)

Q ) D
a" (5 Na 6)

vari R!® &4r sdsom definierats i (b), J &r N eller CH, och
G 4r 0, NRY eller S, under forutsdttning, att om J icke &r
N, 8r G NR, vari RY &r H, C,,-alkyl, C, ,-acyl, fenylsulfo-
nyl eller substituerad fenylsulfonyl;

(e) en grupp vald bland

valfritt substituerad naftyl, dihydronaftyl, tetra-
hydronaftyl och dekahydronaftyl;

valfritt substituerad indolyl;

1,3-bensodioxolyl;

2,6-dimetyl-4-morfolinyl; och

l-adamantyl; .

(f) en grupp med formeln

R20

*|= 20-Het
—J
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vari m 8r 4; R* Ar sjalvstindigt H, halogen, ligre alkyl,
ldagre alkoxi, halogenalkyl, halogenalkoxi, NO,, CN, lé&gre
alkylkarbonyl, fenoxi eller substituerad fenoxi, under
forutsdttning, att dtminstone tvd av R* valts bland H och
F; och Het d&r pyridyl, pyrazinyl, pyrimidinyl eller pyri-
dazinyl, valfritt substituerad med en eller flera grupper
valda bland halogen, l&gre alkyl, l&gre alkoxi, halogenal-
kyl, halogenalkoxi, NO?, CN och l&agre alkylkarbonyl;
(g) en grupp med formeln

vari den ena av X?’ och X® &r N och den andra &r CH;

R &r -Z-R*’, fenyl eller substituerad fenyl;

Z 8r O eller S; och

R*? 4&r C,_,~alkyl, C,,-férgrenad alkyl, halogen-C,_,-
alkyl, halogen-C,_,-f8rgrenad alkyl, C,_ ,-alkoxisubstituerad
C, ,~alkyl, eller naftyl eller fenyl, av vilka ndgondera kan
vara valfritt substituerad med upp till tre grupper valda
bland halogen, C,,,-alkyl, foérgrenad C, ,~-alkyl, halogen-
C, ,-alkyl, hydroxi-C, ,-alkyl, C, ,-alkoxi, halogen-C, ,-al-
koxi, fenoxi, substituerad fenoxi, fenyl, substituerad

fenyl, CN, NO?, OH, C, ,~alkanoyloxi eller bensyloxi.

2. Forening enligt patentkravet 1, kadanne -~
t ec knad darav, att .,
R &r H;

R', R’, R’ och R* 4r en av foljande:

a) R' och R® 8r sjalvstandigt halogen, C, ,-alkyl,
C,.,~alkoxi eller halogen-C, ,~alkoxi och R? och R*' &r H;

b) en av R', R?’, R® och R' &r C,,-alkyl, C, ,-fér-
grenad alkyl, C, ,-alkoxi, halogen-C,_ ,-alkyl, halogen- C-,_,-

alkoxi, C, ,-al ylsulfinyl, C, ,- alkylsulfon-
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yvl, aryl, eller substituerad amino och &terstoden &r H;
eller

c) R', R?’ R® och R* ar sjalvstandigt halogen eller
H;

Y'Z tillsammans bildar en mattad eller omattad
C4.,;-kolvatekedja, rakkedjad eller forgrenad, som eventu-
ellt innehdller en heteroatom, vald bland 0, NR’, S, SO,
SO, eller SiR°R’, vari R®, R® och R’ &r s&som ovan defini-
erats, och valfritt substituerad med en eller flera grup-
per sjdlvstandigt valda bland C, ,-alkyl, C, ,-alkenyl, C,,-
alkynyl, f&rgrenad C,_,-alkyl, C,,-cykloalkyl, C,,-cykloal-
kenyl, halogen, halogen-C,_,-alkyl, halogen-C, ,-alkoxi, hyd-
roxi eller C,_,~acyl; eller

Y' 8r en bindning eller en bivalent kolvateradikal,
som dr 1 - 5 kolatomer lang, valfritt substituerad med
C,.,~alkyl, C,_,-alkenyl, C,,-alkynyl, fo6rgrenad C,_,-alkyl,
C;_,-cykloalkyl eller C,_,-cykloalkenyl, halogen, halogen-
C, ,~alkyl, halogen-C,_,-alkoxi, hydroxi, CN eller C,_,-acyl;
och

Z ar

(a) aryl eller

(b) C, 4-cykloalkyl eller cykloalkenyl, valfritt
substituerad med en eller flera grupper sjdlvstandigt val-
da bland C, ,-alkyl, C,,-alkoxi, halogen-C, ,-alkyl, halo-
gen-C,_,-alkoxi, halogen, hydroxi eller C, ,-acyl; vari

aryl &r

(a) en fenylgrupp, valfritt substituerad med en
eller flera grupper sjadlvstandigt valda bland:

halogen,

I,

C,_g~-cykloalkyl,

C;.gs—cykloalkenyl,

fenoxi,

substituerad fenoxi,

fenyltio,
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substituerad fenyltio,

fenyl,

substituerad fenyl,

NO,,

o

C-R® vari R® &r C,.,-alkyl, halogen-C, ,-alkyl, C,_,-
forgrenad alkyl, halogen-C, ,-férgrenad alkyl, C, ,-cykloal-
kyl, halogen-C,_;,-cykloalkyl, C, ,-alkoxi, fenyl eller subs-
tituerad fenyl,

acetoxi,

OH,

CN,

SiR°R’R'! eller OSiR°R'°R!!, vari R®, R och R!! sjalv-
standigt &ar C,_,-alkyl, C, ,-fdérgrenad alkyl, fenyl eller
substituerad fenyl,

NRY¥R?® vari R' och R* sjalvstandigt a&r H, C, ,-alkyl
eller C, ,-acyl,

S(O)R™ eller SO,R*, vari R™ &ar C,,,-alkyl, fenyl
eller substituerad fenyl;

en mattad eller ométtad C,_,,-kolvdtekedja, rakkedjad
eller forgrenad och valfritt innehdaller en heterocatom vald
bland O, S, SO, SO,, NR, eller SiR°R’, vari R°, R® och R’ &r
sdsom ovan definierats, och valfritt substituerad med ha-
logen, halogen-C, ,-alkoxi, hydroxi, C,g-cykloalkyl eller
cykloalkenyl, C, ,-acyl, fenoxi, substituerad fenoxi, fenyl,
substituerad fenyl, fenyltio eller substituerad fenyltio;

C,.;,-alkoxi, valfritt substituerad med halogen, fen-
yl, substituerad fenyl, C, ;-cykloalkyl eller cykloalkenyl,
fenoxi eller substituerad fenoxi:;

C,.,-alkyltio, wvalfritt substituerad med halogen,
fenyl, substituerad fenyl, C,  -cykloalkyl eller cykloalke-

nyl, fenoxi eller substituerad fenoxi;
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(b) en furylgrupp med formeln (3)

I\

< 7"

0] (3)

vari R'® 4r H, halogen, halogenmetyl, CN, NO,, C, ,-alkyl,
C,_,~fbrgrenad alkyl, fenyl, C, ,-~alkoxi, halogen-C,_ ,~alkoxi;
(c) en tienylgrupp med formeln (4)

L\ Rté

k\S/) (4)

vari R'® &r H, halogenmetyl, CN, NO,, C, ,-alkyl, C, ,-f&r-
grenad alkyl, fenyl, C, ,-alkoxi, halogen-C; ,-alkoxi
eller tienyl;

(d) en grupp med formeln (5) eller (6)

R15
(6)

_Jffi;ﬂw N
< N
N E) ¢

vari R &r sdsom definierats i (b), J &r N eller CH, och
G 8r 0, NRY eller S, under forutsattning, att om J icke &r
N, 8r G NR, vari RY &r H, C, ,-alkyl, C, ,~acyl, fenylsulfo-
nyl eller substituerad fenylsulfonyl;

(e) en grupp vald bland

valfritt substituerad naftyl, dihydronaftyl, tetra-
hydronaftyl och dekahydronaftyl;

valfritt substituerad pyridyl;

valfritt substituerad indolyl;

1,3-bensodioxolyl;

2 A-_-A

3
‘-4'\.1 A LBk
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l-adamantyl.

3. Forening enligt patentkravet 1, kdnne -
t e c knad darav, att R' &r C, ,~alkyl och R® &r halogen
eller I.

4. Forening enligt patentkravet 3, k @&nne -
t ecknad darav, att R' ar etyl och R* &r klor.

5. Forening enligt patentkravet 1, k&d&dnne -
t ec knad ddrav, att Y' &r CH,.
6. Fo6rening enligt patentkravet 1, k&d8nne -

t e c knad dadrav, att 2 &r en substituerad fenylgrupp
sdsom definierats i (a) f6r aryl.

7. Fobrening enligt patentkravet 1, kdnne -
t e c knad darav, att den &r N-(3-klor-2-etyl-4-pyri-
dyl)(4-(4-((4-klorfenyl)oxi)fenyl )acetamid.

8. Foérening enligt patentkravet 1, Kk a&d@nne -
t e c k nad darav, att R' och R’ kombineras f6r bildinde
av en mattad eller omd&ttad C, ~karbocyklisk ring, som val-
fritt &r substituerad med en eller tvd grupper valda bland
halogen, C, ,-alkyl, C,_,-fOrgrenad alkyl, halogen-C,_,-alkyl,
C,.,cykloalkyl, C,_,~alkoxi, halogen-C,_ ,-alkoxi eller NO,.

9. Forfarande f6r hadmmande av insekt- eller kvals-
terpopulation, kdanneteckna t dirav, att man pd
vistelseplatsen for insekten eller kvalstret anbringar en
effektiv insekt- eller kvalsterinaktiverande ma&ngd av en
férening enligt patentkravet 1.

10. Forfarande fér hammande av tradmaskpopulation,
kdannetecknat diarav, att man pa vistelseplatsen
for tradmasken anbringar en tradmaskinaktiverande m&ngd av
en férening enligt patentkravet 1.

11. Forfarande fO0r hammande av vaxtpatogener,
kdnneteckna t diarav, att man pd vaxtplatsen for
patogenen anbringar en effektiv mé&ngd av en fOrening en-

ligt patentkravet 1.
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