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A taldlmény (II) 4ltaldnos képleti piridil-ciklopropén-
karbonsav-szdrmazékok el64llitisdra vonatkozik. E
képletben

R, halogénatom vagy 1-3 szénatomos alkoxicsoport,
Ry hidrogénatom,

A leirds terjedelme: 6 oldal (ezen beliil 1 lap dbra)

X oxigénatom és
R¢, Ry €s Ry egyméstdl fitggetlenil 1-6 szénatomos

alkilcsoport.
Ezek a vegyiiletek fungicid készitmények hat6-
anyagainak eléllitdsahoz hasznélhatdk fel.
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A taldlmény piridil-ciklopropédn-karbonsav-szarmazé-
kokat tartalmazé fungicid készitmények hatéanyagai
kiindulasi vegyiileteinek elG4llitasira vonatkozik.

Haszonnovények, igy arpa, rizs, paradicsom, biza,
bab, rézsa, sz010 €s mas mezOgazdasagilag fontos né-
vények gombafertGzései silyos veszieségeket és kdro-
kat okoznak a mezdgazdasigi termékekben, mind
mennyiségi, mind minGségi vonatkozisban. Eppen
ezért rendkiviil nagy szlikség van a gombafertdzés ki-
alakuldsdnak a megelGzésére és a gombék fejlédésének
meggdatlasdra vagy a gombak irtdséra. A kereskedelmi
forgalomban 1év6 fungicid készitményekkel vald hata-
sosabb permetezés lehetdvé tenné a mezGgazdasagilag
fontos terményeken é16skdds gombik megerbsodésé-
nek a megelGzését és a novekedésik gatlasat. Ezért
kivanatos olyan fungicid szereknek a kidolgozasa,
amelyek elpusztitjak a gombakat és megsziintetik azok
kéros hatését a fertdzés utani permetezés esetén.

Bizonyos (i piridil-ciklopropén-karbonsavak na-
gyon hatdsos fungicid hatéanyagok, mind a megel8z6
hasznélatra, mind pedig a gombafertdzés megsziinteté-
sére.

Az G fungicid hatési piridil-ciklopropan-karbonsa-
vak az (I} sltaldnos képletnek felelnek meg. Ebben a
képletben

X
i
Z jelentése ~CR 4ltalénos képletd csoport

R cikloalkilcsoport, elénydsen ciklopropilcsoport,
hidrogénatom, alkilcsoport, halogén-alkil-csoport, he-
lyettesitett alkilcsoport, arilcsoport, helyettesitett aril-
csoport, heteroaril-csoport, alkenilcsoport, ~OR,

0]

I
-SR; és. —(CHp),COR,éltaldnos képletd csoport,
amelyben

R, jelentése 1-4 szénatomos alkilcsoport,

R, halogénatom, igy klér-, fluor- vagy brématom,
elonydsen kidératom, 1-3 szénatomos alkoxicsoport,
igy propoxi-, etoxi- vagy metoxicsoport, elénydsen
metoxicsoport, és 1-3 szénatomos halogén-alkoxi-cso-
port;

R; hidrogénatom vagy metilcsoport;

X oxigén- vagy kénatom és

Y oxigén- vagy kénatom; vagy

Z jelentése —SRy 4ltaldnos képletd csoport, amely-
ben Ry jelentése halogén-alkil-csoport, elényosen 1-
3 szénatomos halogén-alkil-csoport, 1-8 szénatomos
alkilcsoport, arilcsoport, helyettesitett arilcsoport vagy
aril-alkil-csoport, amelyben az elényds arilcsoport a
fenilcsoport, az alkilrész pedig 1-3 szénatomos alkil-
csoport, és az eldnyos helyettesitok a Cl-, Br- és F-
atom, a nitrocsoport, alkanoilcsoport, elénydsen vala-
mely 1-4 szénatomos alkanoilcsoport, valamely

R4 R,
/ /
~SN és -N  iltaldnos képletd csoport,
\ \

amelyben R4 €s Rs jelentése alk’ilcéoport, alkanoilcso-
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port, alkoxi-karbonil-csoport, benzilcsoport, piridilcso-
port vagy helyettesitett piridilcsoport, azzal a feltétel-
lel, hogy amennyiben Z jelentése —SR, dltalanos képle-
td csoport, akkor Y jelentése oxigénatom.

Ugyancsak hatdsos fungicid hatéanyagok az (1) 4lta-
lanos képletd vegyiiletek elfogadhat6 szerves és szer-
vetlen séi is, amelyek szintén alkalmasak preventiv és
kurativ hatéanyagokként a gombakartevék irtdsénal.

Az itt haszndlt ,fungicid” megjeldlés olyan vegyii-
letre vonatkozik, amely gétolja a gombafejlédést. A
leirasban szerepld ,,szabdlyozas(kontroll)” megjelolés
a gombafejlédés megelGzésére, gatlasira és a gombak
irtdsara egyarant vonatkozik. A ,kurativ’ megjelolés
valamely fungicid hatéanyagnak a fert6zés utani alkal-
mazasara vonatkozik, amely lehet6vé teszi a gombafer-
t0zés ghtlasat és akadilyozza a gomba karos hatdsénak
kifejl6dését a haszonnovényeken.

Azokat az (I) 4ditaldnos képletnek megfelels vegyti-
leteket, amelyekben Z jelentése valamely

X
i
-CR
altalanos képletl csoport, altaldban tobblépéses reak-
ci6ban dllitjak eld, pl. a taldlmany szerinti eljarassal
elgallitott (II) 4ltaldnos képletd koztiterméken keresz-
tiil.

igy a (11) 4ltalanos képletil vegyiiletek el64llit4sara
az elsé 1épésben egy (III) 4ltaldnos képletd 2-R,-5-
amino-piridint reagéltatunk egy (IV) 4italénos képle-
ti ciklopropdn-karbonsav-kloriddal poléros oldé-
szerben, igy dikl6r-metanban, alkalmas reaktorban,
igy tivegb0l készilt reakcidedényben. A reakcié-
edényben kivénatos valamilyen savmegkotd szert,
igy piridint hasznalni. A reakci6 4ltaldban szobahg-
mérsékleten megy végbe, de lejatszédik -30 °C-t6l
80 °C-ig terjedd hOmérséklet-tartoményban. A reak-
cid szokdsosan 13 dra alatt vélik teljessé. A keletkezd
karboxamid terméket hagyomanyos médon kiilonit-
Jjiik el, igy valamely alkalikus oldattal, igy NaOH-ol-
dattal, és vizzel mossuk, hagyomanyos sz4rit6 anyag,
igy magnézium-szulfat felett széritjuk, acetonnal
mossuk és hexanbdl kikristalyositjuk.

A tovabbiakban az N-(2-R,-5-piridil)-(R3-mal he-
lyettesitett)-ciklopropan-karboxamidot egy trialkil-szi-
lil-halogeniddel, amelyben az alkilrész 1-6 szénato-
mos alkilcsoport, reagéltatjuk, sagmegkots- szer, igy
trietil-amin jelenlétében, igy az amidot szililezziik.

A keletkezd szilil-amidok, a taldlmény szerinti 4j
vegyiiletek a (II) dltalanos képletnek felel meg.

Ebben a képletben R, Ry és X jelentése az elGzdek-
ben megadott, mig Rg, R; és Ry jelentése 1-6 szénato-
mos alkilcsoport, eldnydsen 1-4 szénatomos alkilcso-
port, kiillonosen pedig metilcsoport.

Ezt a szilil-amidot lehet ezutdn felhasznalni az emli-
tett fungicid szerek (1) altalinos képletd hatéanyagai-
nak eldallitdsdra. A taldlmdny szerinti eljdrdssal bér-
mely megfeleléen helyeuesitett 2-R,-5-piridil-karb-
oxamidot szililézhetiink. ' B

A taldlmanyt a kovetkezGkben kozelebbrdl kiviteli
példikon is bemutatjuk. ’
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1. példa
N-(2-metoxi-5-piridil)-ciklopropdn-karboxamid el6-
dllitdsa
12,4 g (0,10 mél) S5-amino-2-metoxi-piridint és

benzollal nitrogéngaz 1égkorben és utdna gyorsan le-
hitjiik 5 °C-ra. Ezt kévetSen 13 g (0,12 mol) kldr-tri-
metil-szilant 5 °C-on adagold tolcsérben osszekeve-
riink 12,3 g (0,12 mél) trietil-aminnal 25 ml benzol-

10 ml piridint 6sszekeveriink 200 ml diklér-meténnal 5 ban és gyorsan lehiitjiik S °C-ra. Az adagold tolcsér-
egy reakci6edényben. Az elegyhez ezutdn hozzdadunk ben 1évs elegyet lassi itemben hozzdadjuk az elegy-
9,1 g (0,10 mdl) ciklopropan-karbonsav-kioridot hez 500 ml-es lombikban 0,5 éra alatt és a reakcid-
2 perc alatt. A reakci6 exoterm és a hdmérséklet 34 °C- - elegyet 5-10 °C-on tartjuk tovabbi 0,5 6ra hosszat. A
ra emelkedik. A reakcidelegyet egy 6ra hosszat szoba- reakcidelegyet szobahGmérsékletre engedjik felme-
h6mérsékleten 4lini hagyjuk és utdna 200 ml 5 t6- 10 legedni, 2 6ra hosszat keverjiik és szfrjik. A sz(ird-
meg%-os nétrium-hidroxid-oldattal és 100 ml vizzel pogécsit kétszer mossuk 100-100 ml benzollal és
mossuk. A keletkezd szerves fazist elkiilonitjik és roticiés beparlon szaritjuk. A terméket 118,0—
magnézium-szulfit felett széritjuk. A kristilyosod6 ele- 120,0 °C/1,66 kPa-n desztilldljuk. Ily médon atlatsz6
gyet szdrjiik, a kiszfrt anyagot 300 ml acetonnal mos- viszk6zus anyagot kapunk, amely allds kozben meg-
suk, majd a sziirletet vikuumban beparoljuk és a szi- 15 szildrdul. A kapott anyagot N-(2-metoxi-S-piridil)-N-
lard frakci6kat egyesitjiik, hex4nnal triturdljuk és szi- trimetil-szilil-ciklopropan-karboxamidként azonosit-
ritjuk. 16,7 g anyaghoz jutunk, amelyet IR és NMR juk.
spektroszképidval azonositunk. A talalmény szerinti eljérassal elG4llitott tovabbi (II)
Op.: 130-131 °C. altaldnos képletil vegyiileteket — fizikai 4lland6k meg-
20 hatdrozdsa nélkiil — a bel6liik eldallitott (I) ltaldnos
2. példa ) képletd hatéanyagokon keresztiil indirekt titon azono-
N-(2-metoxi-5-piridil)-N-trimetil-szilil-ciklopropdn- sitottuk.
karboxamid A fungicid készitmények hat6anyagaiként szolgélé
Egy 500 ml-es lombikban 19,2 g (0,1 m6]) 1. példa (D) 4ltalénos képletil vegyiiletek jellemzd képviseldit az
szerint elGallitott vegyiiletet dsszekeveriink 200 ml 25 1. tablazatban foglaljuk 6ssze.
1. tablézat
(I) 4ltaldnos képletnek megfelelS vegyiiletek
X
f
A) Z=-CR
Fizikai tulajdon-
R Ry Ry Ry X Y sigok ny vagy
op. °C
(a) csoport - -OCH;3 -H (0] 0 107,0-114,0
H - -OCH; -H 0 o 1,5630
(o}
f ~C,H; -OCH, -H o} 0 69,0-71,0
~COR,
0
I ~C,Hs -OCH;4 -H o o) 95,0-98,0
-CH,COR,
0]
Il -C,H; -OCH; -H 0 (0} félszilard
~(CH,),COR;
-SCH; - ~OCH; -H o} 0 137,0-138,0
-OCH;, - -OCH; -H 0] 0} 120,0-122,0
~CH, - -OCH; -H 0 0
(b) csoport - —-OCH;,4 -H 0 0
(c) csoport - -OCHj4 ~-H 0 0 95,0-100,0
(c) csoport hidroklorid - -OCH;,4 -H 0 0 125 (bomlik)
(a) csoport - -Cl -H (6] (0] 100,0-105,0
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SZABADALMI IGENYPONT

Eljards (IL) altalanos képletl vegyiiletek eldéllitaséara,
e képletben
R, halogénatom, vagy 1-3 szénatomos alkoxicsoport,
R; hidrogénatom,
X oxigénatom €s
R¢, Ry és Ry egymastd] fiiggetleniil 1-6 szénatomos
alkilcsoport,

5

azzal jellemezve, hogy egy (1) altaldnos képletd ami-
no-piridint kondenzaltatunk egy (IV) dltaldnos képletd
ciklopropankarbonsav-halogeniddel — e képletekben
R, és Ry jelentése a tdrgyi korben megadott és Hig
jelentése halogénatom —, majd a kapott ciklopropdn-
karboxamidot egy (R¢)(R;)(Rg)-Si-Hlg altalinos képle-
t@ alkil-szilil-halogeniddel — ahol R¢, Ry és Rg jelentése
a targyi kor szerinti és Hlg jelentése halogénatom —
reagéltatjuk.
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