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A taldlmédny szerinti

fungicid készitmények

hatoanyagokként 0,001-60 tomeg% (1) &ltala- ” I
nos képletli benzamid-szdrmazékokat vagy

azok tautomer moédosulatait tartalmazzdk - a

képletben

R! monohelogén-fenil- vagy monohalogén-pi-

ridil-csoportot jelent,

R? 3-6 szénatomos alkinilcsoportot jelent, és

E -CN, ~-CONHz vagy

lent -

-CSNHz csoportot je-

hordozé- vagy higitéanyagokkal és adott
esetben feluletaktiv anyagokkal egyutt.

A taldlmény térgya tovabba eljirds az
(I) éltalanos képletl vegyiletek eldallitisara.
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A toldlmdny hatdanyagokként j benzamid-
-vegyuleteket tartalmazé fungicid készitmé-
nyvekre vonatkozik. A taldlmény targya to-
vabba eljérés az uj hatdanyagok eldallilasa-
ra. 5

Ismert, hogy egyes szubsztituélt benza-
mid-szérmazékok herbicid és fungicid halds-
sal rendelkeznek. Ilyen vegyuleteket ismertet
tobbek kozott az 59 536, 61 836 as 76 030 sz.
eurdpai kozrebocsétdsi irat,

Azt tapasztaltuk, hogy az ismert vegyu-
letekhez szerkezetileg hasonlé Uj benzamid-
-szarmazékok noévények gombafertdzéseinek
kezelésére lényegesen hosszabb ideig tartd
hatast fejtenek ki az ismert vegyuleteknél.

A taldlmény szerinli kompozicidk hald-
anyagokként (I) &llalénos képletd benzamid-
-szarmazékokat tartalmaznak - a képletben
R! monohalogén-fenil- vagy monohalogén-pi-
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Ha az (I) &ltaldnos képletls vegyiletek-
ben R! monohalogén-fenil-csoportot Jelent, a
halogénatom (példéul klor- vagy broématom)
célszerGen a 4-es vagy az 5-0s helyzetben
kapcsolodhat a gyGrahodz.

Az (I) éltalénos képletli vegyiletek (II)
altalanos képletl taulomer moédosulatok for-
majéban is létezhetnek. Oltalmi igénylink az
{T) &ltalénos képleth vegyiletek osszes le-
hetséges, egymastdl fizikailag megkilonbéz-
tethetd moddosulatét (példaul tautomerjét, ro-
ticios izomerjét, geometriai vagy optikai izo-
merjét, kristalymodosulatit, intramolekuléris
vagy intermolekulédris kotések révén kiala-
kult médosulatat stb.) tartalmazd készitmé-
nyekre Kkiterjed. Az .(I) &ltaldnos képletd
vegyillelek™ megjeldlésen a leirdsban és az
igénypontsorozatban e vegyuletek Osszes le-
hetséges modosulatét értjik.

ridil-csoportot jelent, , 20 Az (1) éllalénos képletli vegyuletek
R? 3-6 szénatomos alkinilcsoportot jelent, és egyes képviseldit az I. téblézatban soroljuk
E -CN, -CONHz vagy -CSNH:2 csoportot képvi- fel,
sel,
I tablizat

A vegyu- Eloalli~
let sor- R? R2 E tés nmod- Op. °C
szama ja

1. 4-Cl-CeHs- -ClzC=CH -CONIl2 A 124-126

2. 4-Cl-Cells- -CH2C=Cll -CN A 84-87

3. 4-Br-Csll4 -Cll2C=CH ~CONH2 A 130-132

4. 4-Br-Cells -CHzC=CH -CN A 96-98

5. 4-Cl-Cslls- -CHzC=CCH3 ~CONHz A 131-134

6. 4-Cl-Cels- -CHzC=CCH3 -CN A 92-93

7. 4-Cl-CeH4~ -C(CHa)2C=CH -CN A 143-145

8. 4-Br-CsHs -CHz2C=CH ~CSNHz C 145-146

9. 4-C1-Cslle- -CH{CH3)C=Cll -CN B 80-81

10. 2-Cl-5-piridil- -CH2C=CH -CN B 110-112

2.
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A taldlmény térgya tovabba eljirés, az
(1) &ltalénos képleti vegyiletek elballitdséra.
Az (1) 4ltaldnos képletli vegyuletek eldallita-
sénak egyik modszerét az (A) reakciovézlaton
szemlélletjik. A képletekben R' és R? jelen—
tése a fenti.

Az (A) reakciovazlaton bemulatoll szin-
tézis elsd lépésében amino-acclonilrill ismert
mwodon RICOC1 &ltalénos képletl savkloriddal
reagéltatunk. Az igy kapoll (ITI) éltalénos
képletl acil-amino-acetonitrileket a mésodik
lépésben bromozoszerrel (példéaul jégecet je-
lenlétében brommal) kezeljik. Ekkor a (IV)
&ltalénos képleti bromozott szarmazékokhoz
jutunk. A bromozés sordn a cianocsoport
hidratalédéas révén karbamoilcsoportté alakul;
igy ha cianovegyiletekel kivénunk eloéllita-
ni, a karbamoil-szédrmazékokat a reakcié ke-
sObbi szakaszéban vizelvonésnak kell aldvet-
nink. Més oldoszer felhasznaldsaval azonban
elkerilhetjik a cianocsoporl é&lalakulasat, és
ekkor a reakciovézlaton feltuntetelt negyedik
lépés fbdloslegessé valik.

A szintézis harmadik lépésében a (IV)
éltaldnos képletl bromozott vegyuleleket
R20H &ltalénos keépletti alkoholokkal reagel-
tatva (Ia) é&ltalénos képletl karbamoil-szér-
mazékokka - azaz E helyén -CONHz csoportot
tartalmazo (1) &ltalénos keplelll vegyuletekké
- alakitjuk. A reakciét elonydsen oldoszer
jelenlétében veégezziak, A (IV) altalinos kép-
leLtlt vegyllet és az oldoszer esetleges reak-
cidinak kikszobolése érdekében a reakcio-
ban aproptikus oldoszereket hasznelunk fel.
A reakcidelegyhez elénydsen savmegkotdszert
is adunk legaldbb sztochiometrikus mennyi-
ségben. Savmegkotdszereklként példéul terci-
er aminokat, igy trietil-amint wvagy piridint
hasznélhatunk. A reakcié szobahOmérsékleten
is kénnyen végbemegy, kivént esetben azon-
ban a reakciot az elegy segitségével gyorsit-
hatjuk. A reakcidelegyet példéul 100 °C-ra
vagy annél magasabb homérsékletre melegit-
hetjuk.

A (IV) é&ltalénos képleth koézbensd ter-
mékek 0j vegyduletek.

Az (A) reakciovazlaton feltiintetett szin-
tézis utolsd lépésében az (Ia) Altalénos kép-
letG karbamoil-vegyhleteket vizelvondszerrel
kezelve a megfeleld (Ib) é&ltaldnos képleti
ciano-szarmazékokka alakitjuk. Vizelvono-
szerként példéul két molekvivalens p-toluol-
~szulfonil-kloridot hasznalhatunk piridin je-
lenlétében (az utébbi anyag az olddszer és a
savmegkoldszer szerepét tolti be), azonban
egyéb vizelvondszereket, igy dimetil-forma-
mid Jjelenlétében foszfor-oxi-kloridot is al-
kalinazhatunk., Ha reagensként p-toluol-szul-
fonil-kloridot hasznélunk fel, a reakcid szo-
bahOmérsékleten is kénnyen végbemegy.
Megjegyezzik, hogy az (A) reakciovéazlaton
brémozott vegyuleteket tintettink fel; eljar-
hatunk azonban Ggy is, hogy bromozoszer
helyett klorozoszert (példaul klorgézi) hasz-
nélunk, és a (IV) &ltalanos képletl bromve-
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gyileteknek megfeleld klorvegyuleteket rea-
géltatjuk tovabb,

Az {Ib) &ltalinos képletll vegyuleteket a
(B) reakciovézlalon feltintetett szintézissel
is elddlithatjuk.

A szintézis ¢lsd lépésében a (III) &llala-
nos képletdl vegylleteket aprotikus oldoszer-
Len klorozzuk vagy bromozzuk. Reagensként
példéul  tionil-kloridot vagy elemi brémot
hasznadlunk fel. Az igy kapott, rendkivil
reukcicképes (V) éllaldnos képletd brom-
vagy klorvegyuleteket bézis jelenlétében a
megfeleld alkoholokkal reagaltatjuk. Ekkor az
(Ib) &ltalénos képleth nitrilekhez jutunk.

Az (V) éltaldnos képletu klér- vagy
brém-nitrilek instabil vegylletek, igy elkulo-
nitésitk igen nehéz. Ezeket a vegyuleteket
eldallitdsuk utén rovid idével felhasznéljuk.
A (B) reakciovézlaton feltintetett szintézis
mésodik lépésében az alkoholt éaltaldaban fo-
Joslegben haszndljuk fel. Bazisként peldaul
vizmentes  kélium-karbonatot, trietil-amint
vagy egyéb tercier aminokat alkalmazhatunk.

Az (Ic) &ltalénos képleti vegyuleteket -
azaz az E csoport helyén tio-karbamoil-cso-
portot tartalmazé (I) é&ltaldnos képletd ve-
gyileteket - a (C) reakcidvézlaton bemutatott
eljarassal &llithajuk eld. A képletekben R! és
R? jelentése a fenti.

Altaléban gy jarunk el, hogy a kiindu-
l4si nitril kevés Lrietil-amin katalizatort tar-
talmazo, példéul toluollal vagy piridinnel ké-
szitett oldataba kén-hidrogén gazt vezetink.
Az oldat hoémérsékletét rendszerint kalsd ho-

‘téssel 0-10 °C-on tartjuk. Ha a termék nem

vélik ki az oldatbdl, a terméket az olddszer
eltavolitasédval kialonitjok el

Az (1) &ltalénos képletl vegyuletek igen
sokféle gombalkirtevével szemben hatdsosak.
Az (1) &ltalanos képleti vegyuleteket tartal-
mazd készitményeket példdul a kovetkezod
gombafertdzések megelozésére és kezelésére
hasznélhatjuk fel:
sz016 Plasmopara viticola-fertdzései,
burgonya és paradicsom Phytophthora infes-
tans-fertdzései,
egyéb haszonndvények Phytophthora-fertbzé-
sei (példéul Phytophthora parasitica, Phy-
tophthora cinnamonii, Phytophthora palmivora
és Phytophthora capsici-fertdzések),
tokfélék Pseudoperonospora cubensis-fertd-
zései,
dohény Peronospora tabacina-fertbzései,
képoszta Peronospora parasitica-fertézései,
hagyma Peronospora destructor-fertozései,
saldta Bremia lactuca-fertozései,
kalonféle haszonnovények Phytium-fertdzései,
egyeb lisztharmat- és gombafertbzések, peél-
dédul alma Venluria inaequalis-feridzései (va-
rasodas), foldimogyord Cercospora arachidi-
cola-fertdzései, egyéb Cercospora-fertdzések,
rizs Pyricularia-fertozései, rizs Xanthiomo-
nas-fertdzései, Fusaria cudmaria-fertdzések
stb.

3-



5 . HU 199059 B 6
‘ i

Az (I) &ltalanos képleti vegyulztel\ ku-
londsen elonyos tulaJdonsaga, hogy sznszte-‘

mikus hal.asuak, azaz a nove.nyel\ szel\(ezef'—‘;
ben véandorolva & felyxtel helyetol Lﬂvoi eso:
helyekre is eljutnak, és ott is képesek fun™'

gicid hatdsukatl kifejteni. Ennek megfeleléen

az (I) éltalénos keplet.u vegyuleteket tartal-

mazd készitményeket & novenyek gyokereit
korialvéve talajra, a névények magvaira vagy
a ndovények bérmelyik részére felvihetjok; a
novények éltal felvett hatdanyag a teljes no-
vényi szervezetben kifejli fungicid hatasét.

Az (I) altalanos képleti vegyileteket
tartalmazd készitményeket a mezdgazdasagban
fungicid kompozicidkként hasznélhatjuk fel
elsdsorban a ndvényeken és magvakon elds-
kodd gombak irtdsdra. A készilményeket a
mezbgazdasagi kezelés sordn a novényekre, a
magvakra vagy azok koérnyezetébe vihetjuk
fel. A kezeléshez szikséges hatdanyagmeny-
nyiség a hatdéanyag tipuseldl, a hezelendd
novényfajtdl, az irtandd gowbalajtdl és «
kornyezeli tényeziktdl fuggden véltozik., Az
egyedi Kezelésekhez szitksdges mennyisége-
ket szakember rutin eldkisérletekkel egysze-
riien meghatirozhatja.

Kulondésen  elénydseknek bizonyultak
azok az (I) Altalanos képletl vegyuletek,
amelyek képletében E -CN vagy -CSNH2 .cso-
portot jelent.

Az R! helyén &ll6 halogén-fenil-csoport
a halogén szubsztituenst elényodsen a 3-as,
4-es vagy 5-6s helyzetben hordozhatja.

Az (I) Altalénos képlell vegyuleteket a
mezbgazdaségban fungicid készitmények for-
majéban hasznaljuk fel. Ezek a készitmények
0,004-60 témeg% (I) altalénos képletll hatd—
anyagot, és a hatéanyagon kivil szilard
vagy folyékony hordozoanyagokat és adolt
esetben egy vagy tdbb segédanyagot - eld-
nybsen feliletaktiv anyagot - tartalmaznak.

A talalméany szerinti készitményeket ku-
16nb6z6 mddszerekkel vihetjuk fel a kezelen-
dd teruletekre., igy példaul a készitményeket
a megfertdzdtt vagy fertdzésveszélynek ki~
tett ndévények leveleire, a talajba vagy
egyéb termesztokdzegbe, vagy a magvakra
juttathatjuk. A készitményeket permetezéssel
vagy beporzéssal vihetjuk fel, vagy krém-
vagy kendcs-Allagl készitményeket alkalmaz-
hatunk. A’ készitményekkel a novények bér-
mely részét (példaul a levelcket, szérakat,
agakat, magvakat vagy gyokereket) vagy a
gyokereket korillvevd talajt kezelhetjik.

A leirésban és az igénypontsorozatban a
.ndvény " megjeldlésen a paléntékat, bokrokat
és fékat is értjuk. A kezelés megeldzd, védd
és gyogyitd kezelés egyarant lehet.

Az (I) 8ltaldnos képlell vegyiletekbdl a
felhaszndldsi mddnak megfeleld xm.zogazdasag
kompozicidkat alakitunk ki.

A kompozicidk példéul beporzésra alkal-
mas porkészitmények vagy granuldtumok (igy
hagyomanyos granuldtumok vagy nyujtott
hatéanyag-felszabaduldsi granulatumok)  le-
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EX SNVEN

hetnek. Ezek a készitmények a hatéanyagon
kival * szildrd 'higitd- vagy '*hordozdanyagot,
példéul természetes anyagokat (igy kaolint,)
hentomtot, dolomitot, fullerféldet, ° gipszet,
llcw:tt—foldet, diatomafdldet, porcelénfdldet,
ponwu. magnézium-oxidot, szilicium-dioxidot
vagy talkumot tar mlmazhatnal\

A magcsévazasra alkalmas kompozéciok a
készitmény tapadasit elésegitd komponenst
(példéul asvényolajat) is tartalmazhat.

A készitmények tovabbé diszpergalhatd
porok vagy granulétumok lehetnek, amelyek
a hatéanyagon és a hordozdanyagon kivil a
por vagy szemcsés anyag folyadékokban vald
diszpergdloddsal c¢ldsegitd nedvesildészereket
is lartalmaznuk., Ezek a készitmények tolto-
anyagokal és szuszpendéloszereket is tartal-
mazhatnak.

A vizes diszperziokat vagy emulzidokat
ugy allithajulk eld, hogy a hatdanyago(ka)lt
adolt eselben egy vagy 16bb  nedvesitd-,
diszpergdld- vagy emulgeéloszert lartalmazéd
szerves oldoszerben oldjuk, majd a kapott
elegyet vizhez adjuk, ami szintén tartalmaz-
hat egy vagy tobb nedvesité-, diszpergalo-
vagy emulgeéldszert., Szerves olddszerként
példaul etilén-dikloridot, izopropanolt, propi-
lén-glikolt, diaceton-alkoholt, toluolt, kero-
zint, metil-naftalint, xilolokat és triklor-eti-
lént hasznélhatunk fel, ~

A permetezéssel felviendé kompozicidok
aeroszolok is lehetnek, amelyek a hatdanya-
gon kivil megfeleld propellenst, példaul flu-
or-triklor-metant vagy diklér-difluor-metént
is tartalmaznak.

A készitményekhez kivédnt esetben az
alkalmazasi célnak megfeleloé sedéganyagokat,
példéul az eloszlést, a tapaddképességet és
az esballdsdgot javiltd anyagokat is adhatunk.

Az (I) 4ltaldnos képletl vegytleteket
fustoloszerek hatdanyagaiként is felhasznal-
hatjuk, toviabbé mitragyédkkal (igy nitrogén-
vagy foszfortartalmi mitragyakkal) is ossze-
keverhetjik, Kaléndsen elonyds a kizérolag
mblragya~granulatumbdl és (I) altaldnos kép-
letd vegylletbd]l &ll6 keészitmények; ezek a
készitmények az (I) Altaldnos képleti hatd~
anyagot a mitrdgyéba bekeverve vagy a mi-
tlégya-szemcsek feliletére felvive tartalmaz-
hatjak.

A folyékony Kkészitmények példaul el-
drasztéssal vagy permetezéssel felvihetd
kompouziciék lehetnek. Ezek a kompozicidk
allaléban a hatdanyag vizes diszperzidi vagy
emulzid, amelyek egy vagy tobb feliiletaktiv
anyagot, diszpergaldoszert vagy emulgedlé-
szert is tartalmaznak., A feliletaktiv anyagok
kationos, anionos és nemionos anyagok egy-
arant lehetnek.

A kationos fellletaktiv anyagok kozil
példaként a kvaterner ammoénium-vegyllete-
ket, igy acetil- l11mehl-ammémum-brom)dot
emliLjuk meg. b

Az anionos feliletaktiv anyagok példaul
a kovetkezdk lehetnek: szappanok, alifés

5
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kénsav-monoésaler-sok  (igy  nalrium-lauril-

-saulfal), szulfondll. aromas vegyiletek soi
(igy natrium-dodecil-benzol-szulfondl, nélri-

um-, kalciuw- vagy ammonium-lignin-szullo-

nat,  buatil-naftalin-saulfonal, tovabbé  ndbei-
um-di &8s ~Lri-izopropil-naflalin-szulfonatok
clegye).

A nemionos feliletakliv anyagok példaul
a hovelhesok lehetnek: elilén-oxid zsiralko-
holokkal, igy oleil-alkohollal vagy celil-alko-
hollad, vagy alkil-fenolokkal, igy oklil-fenol-
I, nonil-fenullal vagy oklil-krezollal képe-
et hondensacios Lermcked, hossza szénlénca
zairsavalibdl &s hexit-nnhidridekbdl képoezetl
resalegos asaloreh, az ulobbi riszleges ész-
terek etilén-oxiddal képezett kondenzacids
termékei ¢s a lecitinek.

Szuszpendaloszevekként  példdul hidrofil
holloidohat. figy  polilvinil-pirrolidon)-L  és
naltrinm-karboxi-melil-celluldzt)]  és  novényi
gumihal, (igy ahdcingumil ¢és Leagakanla-gu-
mil) hassodthntunk fel.

A vizes diszperziok vagy emulziok for-
wajiban felhasznalandd Készilményekel rend-
szevint nagy  hatéanyag-lartalin koncenlra-
Lumok  formiajiban hozzuk forgalomba, ame-
lyeket kozvetlenal felhaszndlas elOll higitunk
vizzel o Kivanl végsd haldanyag-lartalomra.
A koncenlratumokkal szemben leggyakrabban
tamasztolt kovetelmény az, hogy hosszi iddn
ol valtozas  nelkal  tarolbalok legyenck, és
tarolts utan vizzel higitva megfeleléen homo-
gén,  hagyominyos  permelezoberendezéssel
honnyen Telviheld celegyeket képezzenek., A
honcentratunok  rendszerinl  10-60 LomegX,
clonyosen $H-60 Lomeg% hatoanyngol. tartal-
[HVATH] NS

A higitotl, felhaszndlasra  kész
hompoziciok  hatéanyug-tarltalma a kezelés
modjatodl os edljatdl fuggden vallozhal: ezek
a heszitmenyek nzonban rendszerint 0,004-10
Lomeg%, elonyosen 0,01-10 Womeg% haldanya-
gol Lartalmnzhatnak,

A Laddlmdny  szerinli készitményekhez
hivant  esetben  cgycb  biologiailag  aktlv
anyagohal, peldaul az (1) altalénos keépleli .
vegyiletekéhez hasonld haldst  vagy azok
haldsial hiegessilo  fungicid  haldanyagokat,
tovabba  novényi  novekedést  szabalyousd
any ngokal, tovabba hecbicid vagy inszeklicid
haloanyagohat is adhnbunk.

Toviabba fungicid haldapyaghként példaul
gabonaléleh kaliszain E0skodd  gombukarte—
vOkkel (igy Septoria, Gibberella és Helmint-
hosporium-fajokkal), magvakon és talajban
closkodd gombal:ajokkal, alma- és s2010-liszl-
harmaltal, alma-varasodassal, kalénféle ha-
szonnovenyek  Cercospora-ferlOzeseivel és
egych gombalertdaésehkel (peldaul gabonalé-
Itk Cercosporella  herpobrichoides-fertozésé-
vel) szemben haldsuos anyagokab hasznalha-
tunk fel. Bzek a ObL hatdunyagot tarlalmazd

vinael

heszitmények  anélesebb  hulasspeklrummal
rendelkezhelnek o Kizardlag (1) allalanos

képlelt vegyilolekel larlalmazd kompoziciok-
6
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nal. Tovéabbi fungicid hatdanyagokként peél-
ddaul a kovelkezOkel hasznalhatjuk fel
imazalil, bLenomyl, carbendazim (BCM), tio
fandt-metil, captafol, captan, folpet, kén
ditio-karbamalok, karbatiinek, dikarbosimidel
(kozLak iprodion, viklozolin és procymidon)
réz-oxi-klorid, triforin, dodemorph, lride
morph, dilianon, pyrazophos, binapacryl
Topaz, fenarimol, kinomelional, panoclin, fu
ralaxil, aluminium-trisz(etil-foszfonal), ¢y
moxanil, elhirimol, dimelhirimol, bLupirimdal
metlalaxyl, oxadisyl, benaboxyl, ofurace, kior
talonil, metazanin és u ergoszlerol-szinlézis
galld fungicid haldanyagok.

Inszeklicid haldnnyngokként
kovetkezOkel haszndlbaljuk fel: pirimor, cro
nelon, dimeloat, metasystox, formotion s pi
retroid Lipusd hatéanyagok.

példiul

Novényi novekedest  szabilyozo  hald
anyagokkénl  a gyomnovények  (eji0ddsd
visszaszorild  vagy cgyes nem-kivant g0

venyfajtakal (példaul  [Gfélckel) szeleklive
irtd anyagokal hasznalhalunk fels A ndvény
novekedésl szabblyozd anyagok egyes képvi
sel0oi herbicid anyagok is lehelnek. Ezek ko
zil a hatdanyngok kozil a kovelkezdkel em
JiLjuk meg: gibberellinek (igy GAs, GAs vay.
GA7), auxinok (példaul indol-ecelsav, indol
-vajsav, nafloxi-ecelsav  vagy naflal-ecet
sav), cilokininek (igy kinelin, difenil-karbn

mid, benzimidazol, Lenzil-adenin vagy DBAD:
fenoxi-ecelsavak (igy 2,4-D  vagy MCDPA®
szubszliluall  bLenzvesav-szarmazékok  (ig
TIBA), worfaklinok (igy klorfluorecol), wmale
insav-hidrazid, ghifozail, glafozin, hossz
szonlanch  zsiralholholok  és  zsivsavak  (ig

Off Shoot O vagy Off Shoot T), dikegulae
Suslar, Embark, szubszliludll kvaterner am
monium=- és foszfonium-vegyiletek (igy €C
vagy Phosfou-D), Elhrel, karbel-mmid, Racu

zn, Alar, asulam, abszcisszinsav, izopirimo!
RI-531, hidroxi-benzonitritek (igy bromoxy

nil), Avenge, Suffix vagy Lonlrel.
A talalményl az olltalmi kor korlilozas

nélkal az alabbi példakban  részlelesen is
merleljak. Az NMR-speklrumokal deulero
-klovoformban (CDCls) vagy hexadeulero-di
melil-szulfoxidban (DMSQ-ds) vetlak fel;
speklrum-adalokal della-egységekben  adju!
meg.

1. peélda

4-KIor-benzoil-amino-(propargil-oxi)-acelamid
elddllitdsa

a) lepés: 4-Klor-benzoil-amino-{brom)-acel
amid elGallitasa

5 4 4-kior-benzoil-amino-acetonitri
50 ml jégecettel kéazitett szuszpenzidjého:
keverés kozben, egy részletben 5,0 g bromo
adunk. Rovid id0 ellellével n brom szine el
Linik, és a jégecelen clegybdl 5,8 g lermél

5.
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valik ki. A termakel leszlivjak, jogecellel,
wgill vizmentes élerrel mossuk, 68 szaritjuk.
A Lermeh  wmintign jogeceles  dtkrislalyositas
uldin 167 oC-on olvad bomlns kozbeu,

(h)  piss A-Kloe-henzoil-nmino-(proparcgil-
~oni)-acotamid eloallitisa

Propargil-alkoholhoz edy részletben
10,5 g, az (n) lépés szerint elbdllitott brom-
—~amidot adunk. Az elegyet 3 drédn 4t szoba-
homérsékleten keverjuk, majd 48 6rdn at all-
ni hagyjuk. Az alkohol foloslegét csdkkentett
nyoméason leparoljuk, és a kapott barna, ola-
jos maradékot elil-acetat és éter elegyével
eldorzsoljuk. 2,4 g barna, szilérd terméket
kapunk; op.: 123-125 Co% A szirletbdl kivalt
tovabbi szilard anyagot elkilonitjuk és klo-
roformmal mossuk. 0,9 g [fehér, porszerd
anyagot kapunk; op. 124-126 C° A termék
az 1 tablézalban feltintetett 1. sz. vegyilet;
szerkezetét a (VI) képleten mutatjuk be.

NMR-speklrum vonalai (DMSO-ds): 3,40
(v, M), 4,21 (4, 2m), 5,60 (d, 1), 7,45 (s,
21), 7,50 (4, 21, 7,90 (d, 211), 9,20 (d, 111)
P

Infravoros speklrum savjai (Nujol): 3470
(ords), 3250 (széles), 2125 (gyenge), 1680
(sz0les) cm-l,

2. példa

A=K lor-benzoil-amino-(propargil-oxi)-acelonit-
ril elodllitisa

5 ml vizmenles dimetlil-formamidba 0 Co-
-on 1,07 g foszfor-oxi-klovidol csepegtetank.
16 pere elteltével az igy kupoll oldalot egy
raszletben, keverés  kozben hozzaad juk
1,50 &, az 1. poélda szerinl kapolt lermék

15 m} vizmentes dimelil-formamiddal készitelt,

0 Cros oldaldhoz A kapoll barna oldatol 20
percig 0 Co-on  keverjik, majd 200 ml vizbe
onljitk, €s kélszer 50 ml élerrel extrahaljuk.
Az extrakbumokal vizzel mossuk, magnézium-
—szulfal foloLl, szariljuk és beparoljuk. A ka-
potl 1,1 g barna, olajos maradékol szilikagé-
len kromatografaljuk, eludloszerként etil-ace-
titol hasznalunk. 0,78 g halvany narancsszi-
nii, kristalyos Llermékel kapunk; op.s 84-
-87 C°,
tett 2. 8z vegyilel; szerkezele az (VII) kép-
letnek felel meg.

NMR-spektrum vonalai (CDCla): 2,56 (L,
1), 4,43 (d4, 211), 6,50 (d, 1), 7,48 (d, 2H),
7,90 (d, 2i1), 8,30 (d, 1H), ppm.

Infeavoros speklrum savjai (Nujol): 3290
(cros), 2120 (gyenge), 1670 (crds) cml,

10
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J. példa

4-Brom-benzoil-uminv-(propargil-oxi)-acelamid
eloallitisa

10,0 & 4-brom-benzoil-amino-{brém)-
acetamidot (az 1. példa (a) lépésében hason-
16an elballitott termék) propargil-alkoholban
szuszpendalunk. Az elegyel G ordn ol kever-
juk, majd éjszakan at allni hagyjuk. A kivall
kevés szilard anyagol kiszOrjuk, és a sazluv-
letet csokkentett nyomason beparoljuk. A
maraddkkénl kapoll olajat é&s szildrd anyagot
50 ml 10 (%-os vizes ammoOnium-hidroxid-ol-
dattal elegyitjuk, 1 oran 4t keverjiuk, majd a
szilird anyagol kiszOrjuk és foszfor-pent-
oxid folott szaritjuk. 6,07 g cserszind szilard
anyagot kapunk. Toluolos atkristalyosilis
utén 4,72 g cserszind szilird anyagol ka-
punk; op. 130-132 C°. A termék az I labla-
zatban fellintelett 3. sz. vegyulel, szerkeze-
te a (VII) képletnek felel meg.

NMR-spektrum vonalai (DMSO-ds): 3,40
(t, 1), 4,20 (d, 2t), 5,56 (d, 111), 7,40 (széles
s, 2H), 7,62 (d, 21), 7,80 (d, 2if), 9,18 (d, 11)
ppm.

Infravoros speklrum savjai (Nujol): 3470
(erds), 3270 (evds) 3230 (erds), 2105 (gyen-
ge), 1715 (erds), 1650 (erds) cml

4. példa

4-Brém-benzoil-amino-(propargil-oxi)-aceto-
nitril eléallitésa

4 ml vizmentes  dimelil-formamidhoz
0 C%-on 1,95 [oszlor-oxi-kloridol adunk. Az
oldatot 10 percig keverjuk, majd 3,11 g, a 3.
példa szerint eldallitoll amid-vegyilel 4 wl
vizmenles dimetil-Tormamiddal keszilell,
0 Co-os oldatahoz adjuk. A kezdeli exolerm
sznkasz lezajlasa ulan az elegyet 0 Co-ra
hitjiuk, 1 ordn &L keverjik, majd vizbe ont-
Jjuk, és élerrel extrahéljuk. Az extraklumokat
egyesitjik, magndzium-szulfal OloLL szdril-
juk és beparoljuk. 2,96 g barna, olajos ma-
radékot kapunk, amely &llds kozben krista-
lyosodik. A szilard anyagot szilikagélen kro-
matografalva tisztitjuk, eludloszerként pet-
roléter (fp.: 60-80 C°) és elil-acetat 6:1 tér-
fogataranyu elegyét hasznéljuk. 2,05 g fehér,
kristalyos termékel kapunk; op.: 96-98 Co. A
termék az I tablazatban feltuntetetll 4. sz,
vegyulel, szerkezele a (IX) képletnck felel
meg. '

NMR-spektrum vonalai (CDCla): 2,58 (I,
), 4,39 (d, 21), 6,44 (d, 1H), 7,66 (m, 4U)
ppm.

Infravoros spektrum savjai (Nujol): 3300
(erds), 2110 (gyenge), 1675 (erds) cm-l,

B-
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5. péhla

G-Klir-nikotinoil-amino-{propargil-oxi)-acelo-
nitril eloallitisa

1,06 ¢ 2-klor-5-piridin-karbonil-amino-
~ncelonitril 25 ml vizmenles etil-acelattal ké-
uzitetl, 42 C™~os oldaldba keverés kozben
1,6 ¢ bromol csepeglelonk. A brém beadago-
lasa ulin az elegyel 10 percig keverjik,
majd szibrjitk. A satrlethez 5 ml propargil-
—alkohwll, czulan 2,02 g Urietil-amin 35 ml
vizmentes elil-acelattal Kkészilelt oldatal ad-
juk. Azonnal fehér csapadék valik kis A csa-
padékotl kiszirjik, a szorletel vizzel mossuk,
magnazium-szulfat folott szirvitjuk, majd be-
parvoljuk., Vorosesharnn, olajos maradékol ka-
punh. A termékel Merck 9385 Lipusy szilika-

gélen,  nagynyomasu  folyadékkromatografias
Olon tisalitjuk, cludldszerként  petroléter

(Fp.: GO-BO €°) &s elil-ncetat 3i1 Lérfogalara-
nyt olegy el hasznaljuk. Olajos anyagol ka-
punk, ami dlas kozben kristilyosodik. A Lter-
wekel, oler s benzin clegyébdl dtkristalyo-
sitjuk. 0,21 g Tehér, szilard anyagol kapunk;
op: 110-112 °C, A termék nz Lo lablazatban
foltimtelety. 10, sz, vegyalel, szerkezele a
{(X) kopletnek felel meg,

NMIU spekirum vonalni (CDCl): 2,60 (L,
), 4,89 (4, 21), 6,39 (d, i), 7,40-7,60 (i,
1H), 8,29 (1, 1), 8,84 (m, 1) ppm.

Infravoros speklrum savjai (Nujol): 3300
(tles), 3260 (crds), 2120 (gyenge), 1670
(erds) em-\.

6. pelda

2-(4-Brom-benzoil-amino)-2-propargil-oxi-tio-
~acelamid clogllilisa

8 ml toluolban 0,55 g 2-(4-brém-benzoil-
-amino)-2- propargil-oxi-ncetonitrilt oldunk,
¢s az oldalot szobahdmérséklelen, 15 perc
alall, ken-hidrogen gazzal teliljuk. Az enyhén
zavaros  oldatba  szobahomérséklelten 0,19 ¢
trielil-amin 3,5 ml loluollal készilell oldalal
csepegleljilk. A becsepeglelés alall és az-
utan még 30 percig folytatjuk a kén-hidro-
goén bevezelésel., A reakcidelegyel ezuldn 2
oran at szobahOmérsékleten keverjuk, majd a
kivalt szilard anyagol leszirjak és keves
Sterrel mossuk. 0,556 ¢ fehér, porszerd 2-(4-
-brém-benzoil-amino)-2-propargil-oxi-tio-
-acelamidot kapunk. A termék Kkis mintajat
etil-acetél ¢s konnyubenzin 60:30 térfogat-

ardanyu elegyébdl  Atkristalyositjuk. 145-
-146 °C-on olvad6, pelyhes, fehér anyagot
kapunk.

NMR spekbrum vonalai (DMSO-de): 3,40

(¢, 1), 4,22 (4, 21), 5,83 (d, 1), 7,68-7,90
(g, ), 9,20 (széles s, 211), 10,03 (széles s,
1H) ppm.

Infravoros  speklram
3420, 3270, 1627, 1605 cm-l,
8

savjai  (Nujol):

11U 199059 B
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7. példa
Emulgedlhaté koncentrétum elGéllitésa

A kovetkezd Osszetételi emulgedlhat:
koncentrétumot allitjuk eld:

1. sz. vegyulet

(1. téblazat) 10 %
Etilén-diklorid 40 %
Kalcium-dodecil- :
-benzol-szulfal 5 %
Lubrol- L 10 %
Aromasol H 5 %

A  komponenscket oldat  képzodéséi

alaposan Osszekeverjuk.

8. pé’dﬂ
Diszpergélhald granulitum eclddllitdsa
A kovelkezd Osszetételd késziltményl al

ltjuk eld:
2, sz. vegyilel

(I. tablazat) 50 %
Dispersol T 20 %
L,ubrol APN § 1,0 %
Natrium-acetat 23,5 %

Az clsd harom komponensl viz jelenlétd
ben Osszedroljiuk, mnjd az Orleménybe bLeke
verjuk a nalrium-ncelilot, A kapott keverc
kel sziritjuk és 44-100 széllavolsaguy, br
szabvany szerinli szitén szitdljuk. Folyad<
kokban, példaul vizben koénnyen diszpergs!
hatd granulélumol kapunk.

9. példa
Diszpergélhato porkdszilmény elddllilésa
A kovethezd Osszeléleld készitményt al

litjuk eld:
3. sz. vegyulel

(I Lablazat) 415 %
Dispersol T 5%
Lissapol NX 0,5 %
Cellofas B600 %
Nétrium-acetit 47,5 %

A komponensehkel 0sszelroljuk., Folyadd
kokban, példaul vizben koénnyen diszpergal
hatd porkészitménytl kapunk.

10, példa

Granulds készitmény clodllitésa

A kovetkezd Osszeléleld  granulatumo
allitjuk elo: .
4. sz, vegyulet
(I. tablazal) 5%
Porceldnfold granulatum 95 %

7-
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A hatdéanyagot acetonban oldjuk, az ol-
datot porcelanfold-granulatumra permetezzik,
majd az oldiszert elparologtatjuk.

11. példa
Magesivazoszer elodallilidsa

A komponensek Osszekeverésével a ko-
vetkezd Osszeldlelll magesdvazoszert allitjuk

eld:
1, sz, vegyulel

(1. tibldanl) 50 %
Asvianyolnj 2%
Porcelanfold 48 %

12, példa
Boporzasra alkalmas porkészilmény eloallitdsa

A komponensek oOsszekeverédsével a ko-
vetkezo oOsszcléleld  porkészitménytl  alliLjuk
clo:

2. sz, vegyilel
(1. Uiblaaal)
Talkum

5 %
95 %
13. péhia
Kolloid szuszpenzio elGallitasa
A hovethesd Osszelélelll készilményl al-

litjuk ol
3. sz, vegyilel

(1. Libliznl) 40 %
Dispersol T 10 %
Lubrol APNG 1%
Viz 49 %

Az elso harom komponenst golyos ma-
lomban Ossze0r0jah, majd az orleményl viz-
ben sauszpenddljuk, .

11, pelda
Diszpergalhato porkészitmény elSdllitdésa

A homponensek  Osszekeverésevel és a
kevereh  orléstvel a kovelkezd Osszetéleld

diszpergilhnld porkészilményl allitjuk eld:
4. 87 vegyualel

(1. tablazal) 25 %
Aerosol 0T/ 2%
Dispersol AC 5%
Porcelanfold 28 %
Szilicium-dioxid 40 %

HU 199059 B
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15. példa

Diszpergélhald porkdészitmény eldillitdsa

A komponensek Osszekeverésével és a

keverék Orlésével a kovelkezd oOsszelélell
diszpergalhald porkészilményl allitjuk eld:

1. s.z. vegyulet

(I. Lablézat) 25 %
Perminal BX 1%
Dispersol T 5%
Poli(vinil-pirrolidon) 10 %
Szilicium-dioxid 25 %
Porcelanfold N %
16, példa

Diszpergalhald porkészitmények elédllitasa

A komponensek Osszckeverésével és o
keverék Orlésével a kovelkezd Osszelétell
diszpergilhatd porkészilmenyt allitjuk elo:

2. 82, vegyilel

(I. téblazat) 25 %
Aerosol OT/B 2 %
Dispersol AC 5%
Porcelanfold 68 %

A 7-16. példaban megadoll szdzaléckos
ertékek LOomeg%-okat jelentenek.

A 7-16. példaban veédjegynévvel vagy
kereskedelmi névvel megjeloll anyagok kémiai
osszelélele a kovetkezo:

Lubrol L: 1 mdél nonil-fenol 13 mdl elilén-
-oxiddal képezetl kondenzaluma

Avomasol II: alkil-bLenzolok elegye (oldoszer)
Dispersol T és AC: formaldehid-palrium-naf-
talin-szulfonal kondenzalum és natrium-szul-

fal elegye Lubrol APN 5:1 mdl nonil-fenol
5,5 mol elilén-oxiddal képezetl kundenzaluma
Cellofas B600: natrium-karboxil-metil-celluldz
(slrildszer)

Lissapol NX: 1 mol nonil-fenol 8 mol etilén-
-oxiddal képezell kondenziluma

Perminal BX: alkil-nallil-szulfondt (nétriumsd)
Aerosol OT/B: dioklil-nalrium-szulfo-szukei-
nat

17, példa

Fungicid halds vizsgdlala

A haldanyagok fungicid aklivildasal no-
vényeken - elsdsorban leveleken - é16skodo

- gombafajokkal szemben vizsgaltuk a kovelke-

z0 modszerrel

A novényekel 4 cm alwérdji cserepek-
ben, John Innes komposzton (1. vagy 2. ti-
pust anyag) termeszlellok. (A John Innes
komposzl steril agyag, Lozeg ¢s durva homok
7:3:2 térfogalardnyd keveréke, ami milragya-
ként ammonium-foszfatol, kalium-szulfatot,

9
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kernltinanyagoknt, ¢r meszel aetalmnz, A 2,
Liposn homponzl, mateagys-lartalne o kslsze-
pone an b Upusa komposztannk).

20 my hotounyagbol 1:1 térfogatarényu
acolon - elanol eleggyel tomény oldatot ké-
saitettitnk, vagy 20 mg hatoanysg, 5 ml 04
tomegX-os vizes Dispersol T oldat és 200 ml
viz clegyél golyos mnlomban Osszebroltik. Az
igy kapotl oldatokal, illelve szuszpenziokal
100 ppm  hatéanyagtartalom elérodséig vizzel
higitotiuk. '

A leveleken  €10skodo gombafajokkal
szembeni aklivilds vizsgdlala sordn a fenliek
szerint keszitetl permetlevekelt a levelekre
permetezzik ¢s a lalajra is felvittik gyoké—
ven 6l torténd felszivodas céljabdl. A per-
moetlevekel maximalis retencio eléréséig vittuk
fel; ekkor a kezelt tadaj koralbelul 40 ppm
haldanyagol tartalmazotl, Gabonalélék kezelé-
se eselén a permctlevekhez 0,05 tomeg® vég-
«& koncenbracioban Tween 20-at [20-as poli-
merizaciofok poli(oxi-el,ilén)—szorbiwn-mono—
dekanodtot) is adlunk.

A kisérlolek  Lalnyomd Lobbségében a
hatoanyngok védohalasal vizsgéliuk, azaz a
permetlevekel a novény meglerlozése elott
egy vagy kot nappal villak fel a novények
Jeveleire és o talajra. Az Erysiphe graminis-
-on végzell kisérletekben azonban a halo-
anyagok gombairld halisat vizsgaltuk, 68 a
novenyeket a megfertdzés utan egy nappul
kezelluk,

A novények leveleire sporaszuszpenzio-
bol, peemetezéssel  villik fel a leveleken
#loskodd gombakartevokel. A talajban €é10sko-
40 gombakartevok esetén a gombafajok te-
nyészeleit vermikulittal kevertuk oOssze, é8 a
keveréket a haldanyag felvitele el6tt a ter-

11 Labliaal

mesztdtalnjbn kevertitk. Az igy elokezell tn-

lajba velotlik o vizagalandd novények mug
vail.

A lerldozd gombafaj felvilele uldn a nd

6 vonyokol vagy a enorepekel o ferldzos kinln

kulésdnak kedvezd koruyezelbe helyezlik, &

megfeleld id6 eltellovel megvizsgdlluk a fer

Wzés fokdl. A vizsgalulol - a ferldzés tipu

salol és a kornyezel jellegélol faggoen -.

10 meglerldzés ulén 4-14 nappal végeztik.

A vegyiletek aktivitasal 0 és 4 kozoll

‘szémskéléval jellemezlik, ahol az cgye
szamértékek jelentése a kovelkezd:
4; fertOzés nem észlelheld

15 3: nyomnyi - 5%-os fertdzés o kezelelle

kontrollhoz viszonyitva

2: 6-26%-os ferldzés a kezeletlen kontrollhc
viszonyilva

1: 26-59%-0s ferlozes a kezelellen kontlrollhic

20 viszonyilva

0: 60-100%-os fertdzés a kezelellen konlroll
hoz viszonyitva

Az eredménycket a 1I. lablazatban ko
z0ljuk. A II L&blazatban fellintelelt vizszin

26 les vonalak (-) azt jelzik, hogy nem vigez

vank kisérletet. A II. Lablazalban alkalinazo’
belijelzések jelenlése a kovelkezd:

Vi:  Venluria inacqualis
Po: Pyricularia oryzae

30 Ca: Cercospora arachidicola
Pv: Plasmopara vilicola
Xo: Xanlhomonas oryzae
Fe: Fusarium culmoru
Pu: Pythium ultima

35 A Il téblazatban csillaggal megjelGll k
sérleti eredményeket Xanthomonas malvace:
rum-mal szemben haldrozluk meg.

A vegyi-

Fungicid aktivilés

let sor-

szima Vi Po Ca Pv Xo Fc Pu
1. 0 0 0 0 0 0 0
2. 4 0 3 4 0 0 3
3. 0 0 0 0 0% 0 0
1. 0 0 2 4 0% 2 1
5. 0 0 0 0 3 2 0
6, 0 2 0 0 0 0 0
7. 0 0 0 3 0 - -
8. 0 0 3 3 0% 0 4
9 0 2 0 3 0 - -
10. 0 0 0 4 0 - -

10
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17
SZABADLMAI IGENYPONTOK

1. Fungicid kowpozicio, azzal jellemezve,
hogy hatoanyagként 0,004-60 tomeg% (I) dlta-
lanos képletli benzamid-vegyuletet vagy tau-
tomer modosulatil lartalinnzza - a képlelben
Rl monohalogén-fenil vagy wonohalogén-piri-
dil-esoportlol jelenl,

1#2 3-6 saanntomos alkinilcsoporlot jelent, és
I -CN, -CONllz vagy -CSNHz csoporlot je-
lont. - .

szilird vagy folyiékony, szevves vagy szer-
vellen hordozd- vagy higitoanyagygal, ¢lonyo-
sen  ualrium-asceliotlal, agyngasvannyal, Lal-
kummal,  szilicium-dioxiddal, dsvanyolajjal,
vizzel, szénhidrogénekkel és/vagy klorozolt
szenhidrogénebkel,  lovabba  adotl  eselben
vagy nemionos  felidelnkliv  anyaggal,
elonyosen  otilén-osid  alkil-fenollal - képezelt
kondenzid umival, aromis  szulfonsav  séjaval

ionos

vagy alifis kénsav-monvészler  sdjaval
cgyiull,

2. Az ). igényponl szevinti  fungicid
hompozicid,  azzal  jellemezve, hogy hato-

anyagkant olyan (1) allalanos képleld vegya-
letokel tartndimaz, amelyckben RU' klor-fenil-,
vagy brom-fenil-csoportot jelent.

3. Az 1. igénypont szerinli fungicid
hompozicio, azzal  jellemezve, hogy hatd-
anyagkent olyan (1) allalinos képlellt vegyi-
lelekel, Lartadmaz, amelyekben RU 2-klor-pi-
rid=h-il-csoportol jelent,

4, Eljaras az (I) altalanos képleti benz-

amid-vegyiletek és taulomer modosulataik
eldallitasdra - a képleltben
R monohalogén-fenil-  vagy monohalogén-

~piridil-esoportol jelenl,
R’ 3-6 szénalomos  alkinilesoportot  jelent,

HU 199059 B

10

15

18

és
E -CN,
lent-,
azzal jellemezve, hogy

a) egy (III) altalinos képleld vegyllelel
- a képletben R! jelentése a Largyi kor sze-
rinti - brémozodszerrel reagallatunk, a kapoll
(IV) &llalénos képleth vegyuletel - a képlel-
ben RY' jelentése a largyi kor szevinti
R20H altalanos képleld alkohollal reagaltatjuk
- a képletben R? jelentése a targyi kor sze-
rinli -, - majd kivénl csetben egy igy kapoll,
E helyén -CONHz csoporlot tartalmazo (1) al-
talanos képletil vegyilelet  vizelvondszerrel
kezelve egy E helyén -CN csoporlot larlal-

—~CONll2 vagy -CSNHz csoporlol je-

- mazd (I) &ltalanos képletd vegyuletté alaki-
“tunk, és kivdnt esetben egy Igy kapoit, E

20

25

30

35

helyén =CN csoportot lartalmazo (1) dllalinos
képleli vegyuletet kén-hidrogénnel reagal-
tatva E helydén -CSNlz csoporlol lartalimazd
(I) 4llaldnos képletd  vegyuletté  alakitunk;
vagy

b) E helyén -CN vagy -CSNlHz csoportol
tartalmazd (I) dllalinos képlelG  vegyuletek
eloallitasara egy (ITI) altalanos képletd ve-
dytlelet - a képletben R jelenlése o Uirgyi
kor szerinti - aprotikus oldészerben kloro-
zunk vagy brdomozunk, a kapott (V) éltaldnos
képletl vegyiletel - a képleltben Rl jelenté-
se a targyi kor szerinli R20H  altulanos
képleti alkohollal reagdallatjuk - a képletben
RZ jelentése o targyi kor szerinti -, majd
kivant eselben egy igy kapott, E helyén -CN
csoporlot tartalmazd (I) allalinos keéplelll ve-
gyuletet, kén-hidrogénnel reagaltatva E he-
lyén -CSNHz csoporilol tartalmazd (I) altala-
nos képletl vegyilellé alakitunk,

Kiadja az Orszidgos Talalmanyi Hivatal, Budapést ~ A kiadadsért felel: Himer Zolldn oszlilyvezeld
R 4893 - KJK

90.2643.66-13-2 Alfoldi Nyomda Debrecen - Feleldés vezetd: Szabd Viktor vezérigazgatod
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OH E
0 OCH,C=CH
CH
NH—
\ﬁNHZ
Cl 0
OCH,C=CH
O I
- CH
NN
| CN
H
Cl
0 OCH,C=CH
CH
N
| CNH,
H |

Br 0
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11-



HU 199059 B
A 01 N 37/46
C 07 C 233/69
C 07 D 213/06

Int CI5

OCH,C=CH

O I
CH
N
/©)‘\I N L
Br H

OCH,C=CH
0 |
CH. -

N N\
" | CN (X
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HU 199003 b

Int C13 A 01 N 37/46
C 07 C 233/69
C 07 D 213/06
(A) reakciovazlat
1) R'COCI+ NH,CH,CN > R* CONHCH,CN
(1)
?r
'2)(111)+bromozoszer > R'CONHCHCONH,
(V)
OR*
| 2 o
3)(IV)+R*OH — R"CONHCH
(la)  CONH,
OR* .

"4)(1a)+ vizelvonoszer —— R'CONH-CH

(1b) CN

13-



bl Lguuod b
Int CI5 A 01 N 37/46
C 07 C 233/69
Cc 07 D 213/06

(B) reakciovazlat

B B
Cl(Br)
(1)(111)+ SO,Cl,— |R'CON—CH
/N
(vagy Br; ) H CN
) (V) )
OR?*
/
(2)(V)+ HOR* —— R'CONCH
o / \ (Ib)
Bazis H CN
(C) reakciovazlat
OR* OR’
/ H,S /
R'CON—CH »R'CON-CH
AN Piridin / Et;N |
H CN H ﬁNF
(Ib) (Ic) S
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