L
. .- :... ‘..' .00,
& o000 woe .
LU e o
e o008 ovws .0

65254

(
Arthropoda- és Nematoda-ellenes hat&su szulfonatoked @(jd"dJ' Qe
alla(mazcitilra.
DUNLENA PTY. LTD., North Sydney, NSW, AU

A KOZZETETELI g
13 [ PELDANY

1118M

Kivonat

A bejelentés napja: 1992. 11. 09.

Els8bbsége: 1991. 11. 19. (794,554) US

A nemzetkézi bejelentés szama: PCT/US92/09337
A nemzetkdézi kézzététel szama: WO 93/10096

A taldlmany Arthropoda- és Nematoda-ellenes hatasq,
(I) és (II) &ltalanos képletli szulfonatokra vonatkozik,
amelyeknek a képletében

Q jelentése (Q-1), (Q-2), (Q-3), (Q-4), (Q-5) vagy (Q-6)
dltalanos képletili csoport,

X oxigénatomot, kénatomot vagy =Nr® csoportot jelent,
oxigén- vagy kénatomot képvisel,
2 jelentése hidrogénatom, halogénatom, -CN, —N02, 1-3

szénatomos alkil-, 1-3 szénatomos halogén-alkil-,

1-3 szénatomos alkoxi-, 1-3 szénatomos halogén-alkoxi-

vagy —S(O)nR7 csoport,
R 1-3 szénatomos alkilcsoportot képvisel,
R jelentése 1-6 szénatomos alkil-, 1-6 szénatomos halo-
gén-alkil~-, 1-5 szénatomos alkoxi-, 2-5 szénatomos
alkoxi-alkil-, 2-6 szénatomos alkenil-, 2-6 szénatomos
halogén-alkenil-, 2-6 szénatomos alkinil-, 3-6 szénato-
mos halogén-alkinil-, 3-6 szénatomos cikloalkil-, 4-7
szénatomos cikloalkil-alkil-, —N(R4)R5, adott esetben 1
vagy 2 W szubsztituenssel helyettesitett fenil-, adott
esetben 1 vagy 2 W szubsztituenssel helyettesitett ben-
zil- vagy olyan 1-5 szénatomos alkilcsoport, amely -CN,
-N(R4)R5 vagy -S(O)nR7 csoporttal lehet helyettesitve,
R jelentése hidrogénatom, 1-2 szénatomos alkil-, 1-2

szénatomos halogén-alkil-, formil-, 2-3 szénatomos al-

kil-karbonil-, 2-3 szénatomos alkoxi-karbonil-, 3-szén-
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atomos alkenil- vagy 3-szénatomos alkinilcsoport, vagy
és R2 egylittesen -CHZCHZCHZCHZCHZ_’ —CHZCH2CH2CH2- vagy
—CHZCH20CHZCH2—csoportot alkothat,
1-2 szénatomos alkil- vagy 1-2 szénatomos halogén-
-alkil-csoportot jelent,
és R° egymdst6l fuggetlenil metil- vagy etilcsoportot
képvisel vagy
és R5 egylittesen -CH,CH,CH,CH_,CH -CH,CH_CH CHZ— vagy

22 2 2772772
-CH,CH,OCH,,CH.,—csoportot alkothat,

hidioggnatgmog, 1-3 szénatomos alkil- vagy 1-3 szén-
atomos halogén-alkoxi-csoportot jelent,

1-2 szénatomos alkil- vagy 1-2 szénatomos halogén-al-
kil-csoportot képvisel,

jelentése halogénatom, 1-2 szénatomos alkil-, 1-2 szén-
atomos alkoxi-, -CF, vagy -OCF, csoport és

értéke 0, 1 vagy 2.
o
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Els8bbsége: 1991. 11. 19. (794,554) US

A nemzetk6zi bejelentés sz&ma: PCT/US92/09337
A nemzetkSzi kdzzététel szama: WO 93/10096

A talalmadny Arthropoda- és Nematoda-ellenes hatéasa
szulfonatokra vonatkozik.

A talalmény szerinti vegyliletekre az jellemzd, hogy egy
heteroaromds rendszerben levd —0503R3 csoporthoz képest
1,3-helyzetben egy (R!)(R?)N-C(=X)- vagy RI-N-=C(¥R)-
csoporttal rendelkeznek. Az US 3.818.102 szdmi szabadalmi
leirdsban bizonyos inszekticid hatdsi fenil-szulfonat-
karboxamidot ismertetnek. A vegylilet karboxamidcsoportija
szubsztitudlatlan és helyzete a szulfondtcsoporthoz képest
védltozhat.

A taldlmény oltalmi kérébe tartoznak az (I) és (II)

dltaldnos képletil vegyliletek, beleértve az Osszes geometriai



és sztereoizomert, a vegyliletek mezdgazdasdgilag alkalmaz-

haté séi, az ezeket a vegylileteket tartalmazé mez8gazdaséagi

készitmények és a vegyliletek felhaszndlasa arthropoddk és

nematoddk irtdsdra mind a mezb&gazdasdgban, mind ettdl eltérd

teriileten. Az (I) és (II) 4ltaléanos képletben

Q jelentése (Q-1), (Q-2), (Q-3), (Q-4), (Q-5) vagy (Q-6)
dltalanos képletti csoport,

X oxigénatomot, kénatomot vagy =Nr® csoportot jelent,
Y oxigén- vagy kénatomot képvisel,
A jelentése hidrogénatom, halogénatom, -CN, _NOZ' 1-3

szénatomos alkil-, 1-3 szénatomos halogén-alkil-,
1-3 szénatomos alkoxi-, 1-3 szénatomos halogén-alkoxi-
vagy -S(O)nR7 csoport,

e

1-3 szénatomos alkilcsoportot képvisel,

R jelentése 1-6 szénatomos alkil-, 1-6 szénatomos halo-
gén-alkil~-, 1-5 szénatomos alkoxi-, 2-5 szénatomos
alkoxi-alkil-, 2-6 szénatomos alkenil-, 2-6 szénatomos
halogén-alkenil-, 2-6 szénatomos alkinil-, 3-6 szénato-
mos halogén-alkinil-, 3-6 szénatomos cikloalkil-, 4-7
szénatomos cikloalkil-~alkil-, —N(R4)R5, adott esetben 1
vagy 2 W szubsztituenssel helyettesitett fenil-, adott
esetben 1 vagy 2 W szubsztituenssel helyettesitett ben-
zil- vagy olyan 1-5 szénatomos alkilcsoport, amely -CN,
-N(R4)R5 vagy -S(O)nR7 csoporttal lehet helyettesitve,
R jelentése hidrogénatom, 1-2 szénatomos alkil-, i-2
szénatomos halogén-alkil-, formil-, 2-3 szénatomos al-
kil-karbonil-, 2-3 szénatomos alkoxi-karbonil-, 3-szén-
atomos alkenil- vagy 3-szénatomos alkinilcsoport, vagy

1 2 .
R~ és R” egylttesen —CH2CH2CH2CH2CH2-, -CHZCHZCHZCHZ- vagy
-CH2CH20CHZCH2-csoportot alkothat,
R3 1-2 szénatomos alkil- vagy 1-2 szénatomos halogén-

-alkil-csoportot jelent,

R4 és R5 egymidstél filggetleniil metil- vagy etilcsoportot

képvisel vagy

4 5 ..
R™ és R” egyilittesen -CHZCHZCHZCHZCHZ-'

-CHZCH20CHZCH2-csoportot alkothat,
6

R hidrogénatomot, 1-3 szénatomos alkil- vagy 1-3 szén-
atomos halogén-alkoxi-csoportot jelent,

-CH2CHZCHZCH2- vagy

R7 1-2 szénatomos alkil- vagy 1-2 szénatomos halogén-al-



kil-csoportot képvisel,
1] jelentése halogénatom, 1-2 szénatomos alkil-, 1-2 szén-
atomos alkoxi-, -CF
n értéke 0, 1 vagy 2.
Eldny6s (A) vegyliletek az olyan (I) &ltaldnos képlett
vegyliletek, amelyeknek a képletében
Rl

vagy -OCF. csoport és

3 3

jelentése 1-4 szénatomos alik-, 3-5 szénatomos ciklo-
alkil-, 4-5 szénatomos cikloalkil-alkil- vagy 1-5 szén-
atomos, -CN csoporttal helyettesitett alkilcsoport,
jelentése hidrogénatom vagy metilcsoport,

jelentése metilcsoport,

jelentése oxigén- vagy kénatom és

N X U o
(X

jelentése hidrogén- vagy halogénatom.
Eldnyds (B) vegyliletek az olyan (A) vegyliletek,
amelyeknek a képletében Q jelentése (Q-1) vagy (Q-6) képletf
csoport.

Elony6és (C) vegyliletek az olyan (B) vegyliletek,
amelyeknek a képletében Q jelentése (Q-1) képletli csoport.

El1dnydés (D) vegyliletek az olyan (B) vegyliletek,
amelyeknek a képletében Q jelentése (Q-6) képletli csoport.

Biolégiai hatésuk és kénnyli szintetiz&lhatés&guk miatt
kiiléndsen eldnyds (E) vegyliletek az aldbbi (C) vegyliletek:

N-(l-metil-etil)-6-[ (metil-szulfonil)-oxi]-2~piridin-
-karboxanmid,

N-(1-metil-etil)-6-[ (metil-szulfonil)-oxi]-2-piridin-
-karbotiocamid,

N-(l-metil-propil)-6-[(metil-szulfonil)-oxi]-2-piridin-
-karboxamid és

3-kl6r-N-(1-metil-etil)-6-[ (metil-szulfonil)-oxi]-2-
piridin-karboxamid.

Biolégiai hat&sa kdvetkeztében a legeldnydsebb (F)
vegylilet az alabbi (E) vegyiilet:

N-(1l-metil-propil)-6-[ (metil-szulfonil)-oxi]-2-piridin-
-karboxamid.

A taldalmény szerinti vegyililetek feldlelik a racém és az
optikailag aktiv sztereoizomereket is. "Sztereoizomerek"
alatt az (I) &ltalanos képletli vegyliletek &sszes izomerjét
értjiik, ezek k&6zé tartoznak az enantiomerek, diasztereomerek
és a geometriai izomerek. Szakember szdfidra vilagos, hogy az
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emlitett sztereoizomerek koézilil egyik vagy masik hatékonyabb.
Az is ismert, hogyan kell az ilyen enantiomereket,
diasztereomereket és geometriai izomereket elvalasztani. A
taldlmdny feldleli a racém keverékeket, az egyes
sztereoizomereket és a sztereoizomerek dusitott keverékeit
is.

A fentiekben dnmagdban vagy més csoportok, péld&ul a
"halogén-alkil-csoport" részeként haszndlt "alkilcsoport"
kifejezés mind az egyenes, mind az eldgazé szénlanci
csoportokat mag&ban foglalja, igy a metil-, etil-,
n-propil-, izopropil- vagy a kiilénb6ézd butil-, pentil- vagy
hexilizomereket.

Az alkoxicsoport a metoxi-, etoxi-, n-propil-oxi-,
izopropil-oxi- és a kiilénb6z8d butoxi- és pentoxi-izomereket
jeldli.

Az alkenilcsoport az egyenes vagy el&gazé szénlanci
alkenilcsoportokat, igy a vinil-, 1-propenil-, 2-propenil-,
3-propenil- és a kiilénb6z& butenil-, pentenil- és hexenil-
izomereket jeldli.

Az alkinilcsoport az egyenes vagdy eldgazé szénlénci
alkinilcsoportokat, igy az etinil-, 1~-propinil-, 3-propinil-
és a kiil6nb6zd butinil-, pentinil- és hexinil-izomereket
jeldli.

A cikloalkilcsoport ciklopropil-, ciklobutil-,
ciklopentil- és ciklohexilcsoportot jelél.

Az 6nmagdban vagy mas csoportok, igy a "halogén-alkil-
csoport" részeként haszndlt "halogénatom" kifejezés fluor-,
k16r-, brém- vagy jédatomot jeldl. Ezen talmenden, ha més
csoportok, 1igy példdul a "halogén-alkil-csoport" részeként
haszndljuk, az emlitett alkilcsoport részben vagy teljesen
helyettesitve lehet halogénatomokkal, amelyek azonosak vagy
eltérbSek lehetnek. A halogén-alkil-csoportok példai kézé
tartozik a -CH,CH,F, -CF,CF, és -CH,CHFCl csoport. A
"halogén-alkenil-" és "halogén-alkinil-csoport" kifejezés
definiciéja analég a "halogén-alkil-csoport" kifejezésével.

Egy szubsztituens szénatomjainak az Osszegét az "i-j*
szénatomos el8tadgal jeldljiik, ahol i és j 1 és 7 kozotti
egész szamot je}ent. Igy példdul a 2-szénatomos alkil-
karbonil—csopurt_; rC(O)CH3 csoportot jeléli és a 4-
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szénatomos alkil-karbonil-csoport a —C(O)CHZCH2CH3 és a
~C(O0)CH(CH,),
koxi-karbonil-csoport a -C(0)OCH, csoportot és a 3-szénato-

csoportot foglalja magdban, a 2-szénatomos al-

mos alkoxi-karbonil-csoport a -C(O)CH200H3 csoportot jeldli,
végiil a 3-szénatomos alkoxi-alkil-csoport a -CH20CH2CH3,
-CH,CH,OCH,, és —CH(CH3)OCH3 csoportokat foglalja magdban.

Azokat az (I) 4dltaldanos képletli vegylileteket,
amelyeknek a képletében Q jelentése (Q-1) csoport és X
oxigénatomot képvisel, az 1. reakcidegyenleten bemutatott
eljarassal dllithatjuk eld a megfeleld (1) &ltalédnos képletl
piridon alkalmas szulfonil-halogeniddel és egy bazissal, igy
trietil-aminnal vagy piridinnel végzett reagéltatéséaval,
valamilyen oldészerben, igy diklér-meténban. (Az 1-13.
reakcibegyenletekben szerepld képletekben Rl, Rz, R3, R6 és
Z a fenti jelentést.)

Az (1) &ltalédnos képletili piridonokat a megfeleld (2)
dltaldnos képletl benzil-oxi-vegyliletekbdl &llithatjuk eld,
kiilénb62z86, az Rl, R%2 és Z szubsztituensek természetétsl
fliggd feltételek kdzétt, igy katalitikus hidrogénezéssel,
vizes savval (példdul vizes hidrogén-bromiddal ecetsavban)
melegitve vagy Jjéd-trimetil-sziladnnal kezelve, amint azt a
2. reakcibéegyenlet mutatija.

A (2) altalanos képletli vegylileteket a megfeleld (3)
dltalanos képletli savakb6l allithatjuk eld a szé&mos, amidok
eld4llitasdra ismert médszer valamelyikével. Igy példaul
eljarhatunk Ggy, hogy a savakat tionil-kloriddal vagy 1,1'-
karbonil-diimidazollal (CDI) kezeljiik valamilyen oldészer-
ben, igy tetrahidrofurdnban, majd a megfeleld aminnal hozzuk
reakciéba, amint az a 3. reakcibegyenleten szerepel.

A (4) 4ltalanos képletli savakat a megfeleld (5)
dltalanos képletfi halogén-vegyliletekb8l &4llithatjuk eld egy
alkadlifém-benzildttal, igy natrium-benzil&ttal végzett
helyettesitéssel, valamilyen oldészerben, 1igy tetrahidro-
furdnban vagy N,N-dimetil-formamidban, egy tovabbi
egyenértéknyi mennyiségfi bazis, igy natrium-hidrid hozzé&-
addsdval a sav protonmentesitése céljabél, amint az a 4.
reakcibegyenleten 1lathaté.

A (4) 4altaldnos képletli vegyliletek ismertek az
irodalomb6l vagy ismert eljaréasokkal kénnyen elBallithaték
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(l1dsd példdul Abramovitch, R. ed., The Chemistry of
Heterocyclic Compounds, Pyridine and its Derivatives, 14.
kdétet, 1. kiegészités, Wiley, New York és a sorozat kordbbi
kdtetei). Néhdny vegylilet elddllithaté a megfeleld (5)
dltalédnos képletfi metil-vegyiilet oxidalé&asé&aval, ahol az
oxiddlészer példaul k&lium-permangandt lehet, amint azt az
5. reakcibéegyenlet &brazolja.

Azokat az (I) &Altalanos képletli vegylileteket,
amelyeknek a képletében Q (Q-2) (Q-3) vagy (Q-4) &ltalanos
képletli csoportot és X oxigénatomot jelent, ugyanagy
dllithatjuk eld, mint azokat, amelyeknek a képletében Q (Q-
1) altalanos képletli csoportot és oxigénatomot jelent,
megfeleld kiinduldsi anyagokat hasznélva.

Az olyan (I) &ltaldnos képletii vegyiileteket, amelyeknek
a képletében Q (Q-5) &altalanos képletli csoportot és X
oxigénatomot jelent, tgy 4allithatjuk eld, hogy a megfeleld
(6) altalanos képletfi hidroxi-vegyliletet alkalmas
szulfonil-halogeniddel és bazissal, igy trietil-aminnal vagy
piridinnel reagdltatjuk valamilyen oldészerben, igy diklér-
metdnban, amint azt a 6. reakcibéegyenleten bemutatjuk.

A (6) &altalanos képletti hidroxi-vegylileteket a
megfeleld (7) altaldnos képletli benzil-oxi-vegyliletekbdl
al1ithatjuk els, ahol a kdriilmények az R', R? és z
szubsztituens természetétdl fliggnek, igy példaul katalitikus
hidrogénezéssel, vizes savval (példaul vizes hidrogén-
bromiddal ecetsavban) térténd melegitéssel vagy
jéd-trimetil-szildnnal valé kezeléssel, ahogyan azt a 7.
reakcibéegyenlet bemutatja.

A (7) Altalanos képletli vegylileteket a megfeleld (8)
dltalédnos képletli savakb6l &llithatjuk eld az amidok
elddllitasara szolgdlé szamos ismert eljdrds valamelyikével.
Eljarhatunk példdaul gy, hogy a savakat tionil-kloriddal
vagy 1,1'-karbonil-diimidazollal kezeljiik valamilyen
oldészerben, igy tetrahidrofurénban, majd a terméket a
megfeleld aminnal hozzuk reakciéba, amint az a 8.
reakcibegyenleten szerepel.

A (8) &ltalanos képletl savakat a megfeleld, (9)
dltaldnos képletfi halogén-vegyliletekbdl &allithatjuk
eldalkalifém-benzilsttal, példaul natrium-benzilattal



t6rténd reagdltatassal valamilyen oldészerben, igy tetra-
hidrofuranban vagy N,N-dimetil-formamidban, egy tovabbi
egyenérték bazis, példdul natrium-hidrid hozzdadasival a sav
protonmentesitése céljab6l, ezt &brdzolja a 9. reakciéb-
egyenlet.

A (9) A4ltalé&nos képletii vegylileteket a mefeleld, (10)
dltaldnos képletfi brém-(vagy joéd-)tiazolb6l &allithatjuk eld
alkil-litiummal, igy n-butil-litiummal valé reagéltatéassal
valamilyen oldészerben, igy tetrahidrofur&nban, majd a
terméket szén-dioxiddal reagédltatva, ezt mutatjuk be a 10.
reakcibéegyenleten.

A (10) dltalédnos képletli vegyliletek ismertek az
irodalomb6l vagy ismert eljardsokkal koénnyen eldallithaték
(Metzger, ed. The Chemistry of Heterocyclic Compounds,
General Synthetic Methods for Thiazole and Thiazolium Salts,
34. kOtet, 1. rész, Wiley, New York, 1979.).

A (8) altalanos képletfi savakat Ggy is eldallithatjuk,
hogy a megfeleld, (11) &altalanos képletti tiazolt alkil-
litiummal, igy n-butil-litiummal reagdltatjuk valamilyen
oldészerben, igy tetrahidrofur&nban, majd a terméket szén-
dioxiddal hozzuk reakciéba, ezt a 11. reakcibdegyenleten
mutatjuk be.

Azokat az (I) altalanos képletfi vegylileteket,
amelyeknek a képletében Q jelentése (Q-6) &altaldnos képlett
csoport és X oxigénatomot képvisel, ugyanigy &llitjuk eld a
megfeleld kiindul&si anyagokb6l, mint azokat, amelyeknek a
képletében Q (Q-5) altalanos képletli csoportot és X
oxigénatomot jelent.

Azokat az (I) &ltaldnos képletfi vegylileteket,
amelyeknek a képletében X kénatomot képvisel, Ggy &allitjuk
eld, hogy egy olyan (I) &ltalanos képletfi vegyliletet,
amelynek a képletében X oxigénatomot jelent, 2,4-bisz-
(metoxi-fenil)-1,3-ditia-2,4~-difoszfendt-2,2-diszulfiddal
reagdltatunk a 12. reakcibegyenleten &brazolt médon.

Azokat az (I) &altaldnos képletti vegylileteket,
amelyeknek a képletében X —NR6 csoportot jelent, az olyan
(I) 4ltaldnos képletli vegyliletekbdl &allithatjuk el$,
amelyeknek a képletében X oxigénatomot jelent, oly médon,
hogy foszfor-oxi-kloriddal, majd aminnal hozzuk reakciéba
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Sket, ezt mutatjuk be a 13. reakcibegyenleten.

A (II) Altalanos képletli vegylileteket az olyan (I)
dltalanos képletli vegyililetekbdl &llithatjuk eld, amelyeknek
a képletében X oxigén- vagy kénatomot jelent. Ebben az
esetben Ggy jarunk el, hogy az emlitett (I) &ltalénos
képletli vegyiileteket alkilez&szerrel, 1igy egy alkil-
halogeniddel vagy egy trialkoxénium-tetrafluoro-borattal
reagadltatjuk vagy mis, Sandler és munkatdrsai &ltal leirt
médszert (Organic Functional Group Preparations, III. kdtet,
Academic Press, New York, 1972.).

A taldlmd&nyt az aldbbi példakkal szemléltetjiik
ko6zelebbrdl.

1. példa
N-(1-Metil-etil)-6-[ (metil-szulfonil)-oxi)-2-piridin-
-karboxamid eldallitéasa

1. k6zbensd termék
6-(Fenil-metoxi)-2-piridin-karbonsav

36 g (230 mmol) 6-klér-2-piridin-karbonsav és 31 ml
(300 mmol) benzilalkohol 1700 ml tetrahidrofurénnal
készitett, jégfiirdében hiitétt oldatdhoz hozzdadunk 21 g (530
mmol) natrium-hidridet &svéanyolajjal készitett, 60 3%-os
oldat alakjédban. Az oldatot visszafolyaté htitd alatt
forrdspontra melegitjiik. Tovabbi 300 ml tetrahidrofuréant
adunk hozz4 és a reakcibelegyet éjszakdn &t forraljuk
visszafolyaté hiitéd alatt. Ezutadn jégfilirddben lehfitjiik és
hozz&adunk 7,1 ml (69 mmol) benzilalkoholt és 2,8 g (69
mmol) &svanyolajjal készitett 60 %-os néatrium-hidridet. A
reakcibelegyet éjszakdn 4t visszafolyaté hGtd alatt
forraljuk. Ezut&n lehfitjiik és vizbe 6ntjlik, majd etil-
acetdattal mossuk. A vizes fazist tomény sbésav-oldattal 2-es
pH-értékre savanyitjuk és diklér-meté&nnal extrah&ljuk. A
szerves f&zist natrium-szulfdttal megszaritjuk és az
oldészert rotacibés beparléban eltdvolitjuk, igy 39 g cimben
szerepld vegyliletet kapunk barna szinfi, szildrd anyag
alakjéban.

'H NMR (CDC1,): 5 5,40 (s, 2), 7,1 (m, 2), 7,4 (m, 5),
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7,86 (m, 2).
2. kizbensd termék
N-(1-Metil-etil)-6-(fenil-metoxi)-2-piridin-karboxamid

20 g (87 mmol) 6-fenil-metoxi)-2-piridin-karbonsav 300
ml tionil-kloriddal készitett szuszpenzié6jat forrésig
melegitjiik visszafolyaté hitéd alatt. Néhany perc milva a
reakcibelegy homogénné v&lik, 2 6ran &t forraljuk
visszafolyaté hiitd alatt. Az il116 alkotdrészeket rotéaciés
beparléban eltavolitjuk. A maradékot 300 ml diklér-meténban
feloldjuk és cseppenként hozzdadjuk 29,8 ml (350 mmol) 2-
amino-propdn 100 ml diklér-metdnnal készitett, jégfiirdében
htitétt oldatdhoz. 30 perc madlva az 1116 komponenseket
rotaciés bepdrléban eltdvolitjuk. A maradékot etil-acetédtban
feloldjuk és vizzel mossuk. A szerves fazist natrium-
szulfiattal megszdaritjuk és az oldészert rotéaciés bep&rléban
eltdvolitjuk. Igy 24,7 g cimben szerepld vegyliletet kapunk
narancssarga szinfi olaj alakjéban.

14 NMR (CDC1,): 51,26 (4, 6), 4,22 (m, 1), 5,38 (s,
2), 6,0 (br, 1), 6,95 (d, 1), 7,43 (m, 4), 7,75 (m, 3).

3. kzbensd termék
1,6-Dihidro-N-(1-metil-etil)-6-oxo-2-piridin-karboxamid

24,7 g N-(1-metil-etil)-6-(fenil-metoxi)-2-piridin-
-karboxamid és 11 g 10 %-os, szénre felvitt palladium
keverékéhez 500 ml etanolt adunk. A reakcibelegyet é&lénken
keverjiik és 4 6rdra hidrogén atmoszférdba helyezziik.
(Koriilbeliill 2100 ml hidrogént abszorbedl.) Ezutén a
reakcibelegyet 1leszfirjiik és a katalizatort tetrahidrofur&n-
nal mossuk. Az oldészert a szfirletbdl rotaci6és bepAarléban
eltavolitjuk, igy 13,8 g, cimben szerepld vegyiiletet kapunk
sidrga szinfi, szildrd anyag alakjéaban.

ly NMr (CD,S0CD,) : $ 1,17 (d, 6), 4,0 (m, 1), 6,67 (d,
1), 7,2 (br, 1), 7,75 (d4d, 1), 8,15 (br, 1), 11,5 (br, 1).
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N-(1-Metil-etil)-6-[(metil-szulfonil)-oxi]-2-piridin-
karboxamid

0,50 g (2,8 mmol) 1,6-dihidro-N-(1-metil-etil)-6-ox0=-2-
-piridin-karboxamid 40 ml diklér-metdnnal készitett
oldatdhoz hozz&dadunk 0,46 ml (3,3 mmol) trietil-amint. A
reakciéelegyet jégfiirddben lehiitjlik és hozzdadunk 0,26 ml
(3,3 mmol) metdn-szulfonil-kloridot. A reakcidelegyet
éjszakan 4t szobahdmérsékleten keverjik, majd
diklér.metdnnal felhigitjuk, vizzel mossuk és natrium-
szulfdttal megszadritjuk. Az oldészert rotaciés bepdrléban
eltavolitjuk és a maradékot szilikagélen végzett
kromatografdldssal tisztitjuk, az eludlészer 25 %-os,
hexidnnal készitett etil-acetat-oldat. igy 0,49 g, cimben
szerepld vegyililetet kapunk fehér szinfi, szildrd anyag
alakjdban. Olvaddspont: 78-79 °C.

14 NMR (CDC14): & 1,29 (4, 1), 3,40 (s, 3), 4,23 (m,
1), 7,30 (d, 1), 7,40 (br, 1), 8,00 (4, 1), 8,19 (d, 1).

2. példa
N-(1-Metil-etil)-6-[(metil-szulfonil)-oxi]-2-piridin-
-karbotioamid

0,50 g (1,9 mmol) N-(l-metil-etil)-6-[(metil-szulfonil-
-oxi]-2-piridin-karboxamid 25 ml toluollal készitett
oldatdhoz hozzdadunk 0,59 g 2,4-bisz(metoxi-fenil)-1,3-di-
tia-2,4-difoszfetdn-2,2-diszulfidot. A reakcibdelegyet 2,5
6rdn at forraljuk visszafolyatdéd httd alatt. Ezutén az
oldészert rotéacibés beparldéban eltdvolitjuk. A maradékot
szilikagélen kromatografdlva tisztitjuk, az eludlészer 10-20
$-0s, hexédnnal készitett etil-acetdt-oldat gradienssel. igy
0,47 g sdrga szinfi, szildrd anyagot kapunk. 1y NMR vizsgdlat
azt mutatta, hogy a termék a cimben szerepld vegylilet, amely
kismennyiségti szennyezést tartalmaz. A szilard anyagot
éter/petroléter elegybdl dtkristdlyositjuk, igy sarga szinf,
tliszerl terméket kapunk, olvaddspont: 110-112 °C.

1H NMR (CDC14): 6 1,18 (d, 6), 3,37 (s, 3), 4,87 (m,
1), 7,28 (4, 1), 7,97 (44, 1), 8,63 (d, 1).
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Az 1. és 2. példa szerinti médon eljdrva és az 1-13.

reakciéegyenleteken bemutatott eljdrasokat alkalmazva
d4llithatjuk eld az alabbi 1-7. téblazatokban szerepld
vegylleteket. A tédblazatokban a kiilénbdzd alkilléncok és
gytrtk jeldlésére az aléabbi

iPr
nPr
cPr
tBu
nBu
sBu
iBu

izopropil
n-propil
ciklopropil
terc-butil
n-butil
szek-butil
izobutil

réviditéseket alkalmazzuk:
-CH(CH,),
-CH(CH,)CH,CH4
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(III) &41taldnos képletli vegyililetek

R3=CHj, X=O, Z=H

g!
CHj
CHj
CoHg
Cykg
CoHg
nPr
nPr
nPr
ips
iPr
iPr

sBu

g2
H
CH3
H
cn3.
CoHs
B
CHj
C2Hs
B
CH3
CoHg
CH3

R3=CHj, X=S, Z=H

CHj
CH3
CoHg
CoHg
CoRg
nPr
nPr
nP:
irr
iPr
iPr

H
CHj
H
GH3
C2Hs
B
CHj
CoHg
H
CH3
CoHg

R3-CH3, X=0, Z=H

Rl

iPr
iPr
iPr
iPr
nBu
tBu

CH(CH3)C32CH3

cPr

cPr

CHy (cPr)

CH2CF3

CH (CH3) CHN (CH3) 2

R3=CH3, X=S,

iPr
iPr
irr
iPr
nBu

tBu

CH (CH3) CH,CH3

cPr

cPr

CH2(CPI)

CH2CF3

R?
C(O)H
C(0)CH3
C(O)OCH3y
allil

H

H

o

H

CH3

o

Z=H
C(O)H

C (0) CH3
C (0) OCH;
allyl

H

H

H

H

CHj

- e ..
. ‘ ® 20 veer
b tee sue
. .

R3=CH3, X=0, Z=H

B! 32
CH,CH,Cl CH3
CH{CF3)CHy &
OCH3 H
CH,CHyOCH; K
Ph B
PhCH, B
N(CH3) 3 B
allil E
~CH,CH,CHoCH,CHy -
~CH,CH,CH,CHy-
~CH,CHoOCHCHy-
CH(CH3)CHF K

R3=CH3, X=S, Z=H

c52CH2Cl

CH (CF3) CHj

OCH3

CH2CH20CH3

Ph
PhCH,
N(CH,) 3
allyl

CHj
B
E
K
B
B
K

B

’C32CH2CH2CH2C52-

'CHzCHzCHzCHz’

~CH,CH,0CH,CHo-
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Rl=iPr, RZ=H X= O Rl=iPr, R%=CH3; .2 = B
3 2 B2 X
CoHs H H NH
CH,Cl H NCH3
CF3 H NCoHs
CH3 3-C1 CH3 NH
CH3 4-C1 CH3 NCH3
CH3 5-C1 CH3 NC,Hs
CH3 3-CH3
CH3 4-CHj
CH3 . 5-CHj
CHj 3-CF3
CHj 5-CF3
CHj 3-CN
CH3 3-OCH3
CHj 5-OCH3
CH3 3-OCF,H




R3=CH3,

Bl

CH3

CHj

CoHg

nPr

iPr

iPr

cPr

- Ak

2. téabléazat

(IV) &ltaldnos képletl vegylletek

X=0, Z=H

CH3-

CH3
H

=CHoCHoOCH,CH-

R3=CH3, X=S, Z=H
B! )
CH3 H
CHj CHj
CoHg
nPr
iPr
ipPr CHj
cPr H
~CH,CHoOCH,CH=

R2=H, R3=CH3, X=0

Rl

ipPr
ipr
iPr
ipr
iPr
iPr

.
Pe  ees qee
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» 000 4
.
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Z
2-c1
4-C1
6-C1
2-CHj
4-CH3
6-CH3
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3. téablazat

(V) 4ltaléanos képletl vegyililetek

R3=CH3, X=0, Z=H R3=CHj3, X=S, Z=H R2=H, R3=CH3, X=O
B! B? B! B? B! 2
CHg3 H CH3 H iPr 2-C1
CHj CHj CHj CHj iPr 5-Cl
C,Hs H CoHg H iPr 6-Cl
nPr B nPr R iPr 2-CH3
ipr H iPr R iPr §5-CH3
iPr CH3 iPr CH3 iPr 6-CH3
cPr H CcPr H
-CHyCHOCH ;CHy- ~CH,CHpOCHCHp=

4. tablazat

(VI) &ltaldnos képletl vegyliletek

P3=CE3, X=0, Z=K R3=CH3, X=S, Z=H R2=1, R3=CH3, X=0
g g2 B! B? B! Z
CH; H CH3 B iPr 2-C1
CHj CE3 CH3 CHj ipr 5-C1
CoHs H CoHs K iPr 6-Cl
nPr R nPr R iPr 2-CE3
iPr H ip: H iPr 5-CHj
iFr CH3 iPr CH3 ipr 6-CH3
CcPr B cPr H
-CHyCH0CH,CH,- ~CHpCH0CH,CHo=
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5. tabléazat

(VII) &l1taldnos képletl vegyiiletek

R3=CH3, X=0, 2=H R3=CH;, X=O, Z=H R3=CH3, X=0, 2=H
g! B2 gl R2 gl g2
CHj B iPr C(O)H CH,CH CY - CHgy
CHj CH3 iPr C(O)CH3 | CH(CF3)CHj H
CaHs H ipr C(0)OCH3 | OCH3 E
CoHg CHj iPr allil CH,CH,0CH3 K
CoRg CyHy nBu H Ph K
nPr B tBu H PhCH, H
nPr CH3 CH(CH3)CHpCHy B N (CHj)3 H
nPr CoHg cPr H allil H
iPr CoEg cPr’ CH3 -CH,CH,CH CECH,-
iPr H CH, (CPr) H -CH,CH,CHyCHo -

iPr CHj CH,CF3 H -CH,CHo0CH,CHo=

iPr CoHg sBu H CH (CH3) CH,CN H
tBu H CH(CH3)CH(CH3)2 H CH (CH3)CHoCHoCH3 B
R3=CH3, X=S, Z=H R3=CH3, X=S, 2=H R3=CHj, X=S, Z=H
Rl B2 g! B2 B! B2
CHj B iPr C(O)RB CH,CH,Cl CH3
CHj CHj iPr C (O)CHj CH (CF3)CH3 H
CoHg B iPr C(0)OCH3 | OCH3 H
CaHg CH3 iPr allil CH,CHyO0CH3 H
CaHg CoHs nBu - H Ph H
nPr T | tBu H PhCH, R
nPr CHy CH (CH3) CHCH; R N(CHj)3 B
nPr CoHg iPr H allsl H
iPr B iPr CHj =CHoCH,CH,CHoCHo -
iPr CH3 CHj (cPrx) H ~CHoCH,CHaCH -

iPr CoHg CH,CF 3 H -CHCH,0CHoCH -
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6. tablazat

(VIII) 4ltaldnos képletfi vegyliletek

R3=CHj, X=0, 2=H R3=CH3, X=0, Z=H R2=H, R3=CHj, X=0O
B! R? B! B2 B! Z
CHj H CHj H iPr c1
CHs CHj CHs CH3 cPr ° c1
CoHg B C,Hg H nPr cl
nPr H . nPr H ipr CHj
iPr H ipPr H cPr CHj3
ipr CHj iPr CHj nPr CHjy
cPr H cPr H
~CHCH,0CH,CH - ~CH,CH,0CH,CH -

7. tabléazat

(IX) &ltalénos képletl vegyliletek

Y=0 Y=S
B B! Z R B! b/
CHs iPr H CHj iPr H
CHj sBu H CHj sBu H
CHj iPr 5-C CH3 iPr 5-C1
CH3 ~ 8Bu 5-Cl CHj gBu 5-C1
CaHs ipr " H CoHg ipPr H
CoHg sBu H CoHg sBu B
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(II1) 4ltaldnos képletl vegyiletek

gl

CH (CH3)
CH,CH,CH3
N(CH3) 2
CH,CH,CH3

=CHoCH,OCH,CHo~

N(CH3) 2
CH(CH3) 5
crklopropil
CH(CH3)
ctklopropil
CoHs

CoHs

CHj

tBu

sBu
CH(CH3),
CH(CH3) 5
iBu

CE (CH3) 5

CH (CH3) 2
(R)=-sBu
(S)-sBu

C(CH3) oCH,CH3
CH(C2H5)C32CH3

sBu

crklopentil

CH (CH3)CH (CH3) 2
CH (CH3) CHpCH,CH3

—~ 48 -

A. téablazat

B2 B3
CH3
CH3
CH3
CH3
CH3

CH,C1

- - I S

0

xoox

w
O O 0O 0O 0 0O a0 a0 o
X x £ x = X =T =X
W W W W w W W Www

CH,Cl

()
N

X
w
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O O 00O 0O 0 0 0 00
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3-Cl1
5-C1
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Qp_(°C)
78-79
84-86
67-76
. 62-65
77-79
91-94
62-65
110-112
110-111
124-127
94-96
95-99
97-100
70-72,5
50
89-90
106-108
olaj?
129
100-101
ola; (a)p= -17,5°
olaj {a)p= +18,4°
45-48
88-90
81-83
48-52
50-53
olaj2
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30  CH(CH3)CH,0CH; H CH3 o B olej3

31 CyHg CH3  CHj o H olay4

32 CH(CH3)CH,CN B~ CHj 0 H 48-52

33 CH(CH3), B CH3 0  3-Br 138,5-139,5

3¢ sBu H CH3 °  3-a 127-129

35 (R)=CH (CH3)Ph H CH3 o H 82-83

36 (S)-CH(CH3)Ph R CH3 0 R 83-84
_37 _ CH(CH3) CHyCN R CH3 o 3-ca 122-123,5

1

1 eRr (cDC13): & 1,09 (d,6), 1,90 (m,1), 3,31 (dd,2), 3,40
(s,3), 7,29 (¢,1), 7,7 (br,1), 8,01 (ad,1), 8,20 (4,1).

2 g mr (cDC13): & 0,94 (t,3), 1,25 (d,3), 1,38 (x,2), 1,56 (m,2),
3,40 (s,3), 4,18 (m,2), 7,31 (d,1), 7,38 (br,1), 8,00 (d4,1),
8,18 (d,1).

3 1y mr (cDC13): § 1,31 (4,3), 3,40 (s,3), 3,45 (s,3), 3,48 (m,2),
7,25 (4,1), 7,8 (br,1), 8,00 (dd,1), 8,18 (d,1).

4 15 R . .. . rotamerek (CDCl3): & 1,27 (m,3), 3,40 3¢ 3,47 (s,3),
4,23 (m,1), 6,95 ¢¢. 7,2 (br,1), 7,10 € 7,28 (d,1), 8,00 &
8,18 (dd,1), 8,04 ¢y 8,13 (d,1).

B. téabléazat
(X) &ltaldnos képletli vegyliletek
V‘e_ﬂ&'&t - Rl R2 R X Z QP_LQ °

23 CH(CH3)2 H Ch3 %) 2-C1 106-107

C. téabléazat

(VII) altalanos képletl vegyliletek

Vegyiitet gl B2 R3 X ) Op. o)

38 CH (CHj3) 2 H CHj 0 129-131

-
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Formuldlds / Felhaszndl&s

A taldlmadny szerinti vegyliletek mez8gazdaséagi
szempontb6él alkalmas vivdanyagokkal, igy folyékony vagy
szildrd higitészerrel vagy szerves old6szerrel készitménnyé
alakitva &ltal&nosan alkalmazhaték. Kiilénféle, a hatéanyag
fizikai tulajdonsagainak, a kijuttatds médjanak és az olyan
k6rnyezeti tényezdknek, mint a talajtipus, nedvességi és
hémérsékleti viszonyok, megfeleld készitmények koézé
tartoznak a porok, granul&tumok, csalétkek, pelletek,
oldatok, szuszpenziék, emulziék, nedvesithetd porok,
emulgedlhaté koncentrdtumok, szarazon foly6é készitmények és
hasonlék. A porlaszthaté készitményeket megfeleld kdzeggel
készitjiik és hektaronként kériilbeliil egy és tébbsz&z liter
k6z6tti mennyiségben juttathaték ki. A magas téménységl
készitményeket elsdsorban tovabbi készitmények kiindulé
anyagaként haszndljuk. A készitmények jellemz&en a hatéanyag
hatdsos mennyiségét, valamint higité- és feliiletaktiv
anyagokat tartalmaznak, az al&bbi t&bl&zatban feltiintetett
hozzavetdleges tartomdnyokban, egylittesen 100 témeg %-ot
kitéve.

Tomeg %

Hatbéanyag Higitészer Feliiletaktiv

anyag
Nedvesithetd porok 25 - 90 0 - 74 1-10
Olajos szuszpenziék,

emulziék, oldatok

(beleértve az emulge-

4lhaté koncentra-

tumokat) 5 - 50 40 - 95 0 - 15

Porok, granuldatumok,
csalétkek és pelletek 1 - 25 70 - 99 0- 5
0,01 - 99 5 -99,99 0 - 15
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Nagy toménységii
készitmények 90 - 99 0 - 10 o- 2

Tipikus szildrd higitészereket ir le a Handbook of
Insecticide Dust Diluents and Carriers 2. kiad4dsa (Watkins
et al., Dorland Books, Caldwell, New Jersey). Jellemzd
folyékony higité6- és oldészereket mutat be a Solvents Guide
2. kiadasa (Marsden, Interscience, New York, 1950.),
McCutcheon’s Detergents and Emulsifiers Annual (Allured
Publ.Corp., Ridgewood, New Jersey), az Encyclopedia of
Surface Active Agents (Sisley and Wood, Chemical
Publ.Co.,Inc., New York, 1964.) feliiletaktiv anyagokat sorol
fel, megadva a haszndlatukra vonatkozé elédirdsokat.
Valamennyi készitmény tartalmazhat kisebb mennyiségfi
adalékanyagot a habzds, csapadék képzddés, korrézié,
mikrobiolégiai szennyezések stb. elkeriilése érdekében.

Az oldatokat az alkotérészek egyszerli dsszekeverésével
4llitjuk elS6. A finom szildrd készitmények keverés Gtijan
késziilnek és dltaldban apritjuk ezeket, példdul kalapacsos
dardlé vagy "fluid energy mill" segitségével. A vizben
diszpergdlhaté granuldtumok el&d4&llithaték a finom
porkészitmények Osszepréselésével, ladsd példaként a
Pesticide Formulations cimli szakkdnyvet (Cross et al.,
Washington D.C., 1988., pp 251 - 259.). A szuszpenzidkat
nedves Orléssel &allitjuk eld, lasd példaként az US 3,060,084
szami szabadalmi leir&st. A granuldtumokat és pelleteket ugy
dllithatjuk eld, hogy a hatbéanyagokat eldre elkészitett,
granulalt vivdanyagra permetezziik rd4 vagy agglomer&lé
médszert alkalmazunk, l&sd "Agglomeration" (Browning,
Chemical Engineering, December 4, 1967, pp 147 - 148),
Perry's Chemical Engineer's Handbook 4. kiadas (McGraw-Hill,
New York, 1963.) és a WO 91/13546 sz&mon nyilv&noss&gra
hozott nemzetkézi bejelentés. A pelleteket az US 4.172.714
szaml szabadalmi leiradsban ismertetett médon &11ithatjuk
eld. A vizben diszpergdlhaté és vizben oldhaté
granulatumokat a DE 3.246.493 szamG szabadalmi leir&sban
ismertetett médon is eldallithatjuk.

A formalasré6l tovabbi inform&ciék taldlhaték a
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kdvetkezd irodalmakban: US 3.235.361 sz&mi szabadalmi
leirds, 6. oszlop, 16. soratél a 7. oszlop 19. sorédig
terjedd rész és a 10-41. példa, US 3.309.192 szami
szabadalmi leirds 5. oszlop 43. soratél a 7. oszlop 62.
sordig terjedd rész és a 8., 12., 15., 39., 41., 52., 53.,
58., 132., 138-140., 162-164., 166., 167. és 169-182. példa,
US 2.891.855 sza&ma szabadalmi leirds 3. oszlop 66. soratdél
az 5. oszlop 17. sordig terjedd rész és az 1-4. példa,
Klingman, Weed Control as a Science, John Wiley and Sons,
Inc., New York, 1961., 81-96. oldal és Hance és munkatérsai,
Weed Control Handbook, 8. kiadds, Blackwell Scientific
Publications, Oxford, 1989.

Az alabbi példakban szerepld készitményeket a szokasos
médokon allitottuk eld, az Ssszes % tOmegszazalékot jelent.
A vegyililetek szamozadsa megfelel az A. tablazatban
feltlintetett szamozasnak.

A. példa

Nedvesithetd porkészitmény

1. szami vegyililet 65,0 %
dodecilfenol-polietilén-glikol-éter 2,0 %
natrium-lignin-szulfonat 4,0 %
natrium-sziliko-aluminat 6,0 %
montmorillonit (kalcin&lt) 23,0 %
B. példa
Granul&atum
1. sza&ma vegyiilet 10,0 %

attapulgit granulatum

(alacsony pa&rolgasu anyaqg,

0,71/0,30 mm; U.S.S.

25 - 30 szAm4 szita) 90,0 %
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C. példa
Extruddlt pellet

1. sz&mld vegyiilet 25,0 %

vizmentes natrium szulfat 10,0 %

nyers kalcium-ligninszulfonat 5,0 %

natrium-alkil-naftalin-szulfonéat 1,0 %

kalcium/magnézium bentonit 59,0 %
D. példa

Emulgedlhaté koncentratum

1. szamd vegylilet 20,0 %
olajban oldhaté szulfonitok és

poli-oxi-etilén éterek keveréke 10,0 %
izoforon 70,0 %

A taldlmlny szerinti vegyliletek hatdsosak a levél-,
gylimélcs- és magpusztit6é vizi és talajlaké arthropodok
(izeltlabhtak) széles kére ellen (beleértve a fonadlférgeket
is), amelyek a névekedd és tarolt mezdgazdasagi, erdészeti,
ivegh&zi termények, disznévények, paladntak, téarolt
élelmiszerek és rostos anyagok, valamint az &llat&llom&ny, a
haztartasok és a koOzegészség karositbdéi. Szakember szamira
ismeretes, hogy a kiilénféle vegyliletek nem azonos mértékben
hatasosak a kiilonb6z6 karositék ellen. Mindazon&altal
valamennyi, a taldlmidny szerinti vegylilet hatékonynak
bizonyul a Lepidopterdk rendjének tojasaival, larvaival é&s
kifejlett egyedeivel, a Coleopterdk rendjének petéivel,
levél-, gylimdlcs-, gy6kér- és magpusztité 1l4arvaival,
valamint kifejlett egyedeivel, a Hemipterdk é&s Homopter&k
rendjének tojasaival, fejletlen és kifejlett egyedeivel, az
atkak rendjének tojadsaival, nimfiival és kifejlett
egyedeivel, a Thysanopterdk, Orthopterdk és Dermapterdk
rendjének tojasaival, fejletlen és kifejlett egyedeivel, a
Dipterdk rendjének tojasaival, fejletlen és kifejlett
egyedeivel, a Nematodik térzsének tojadsaival, 1l&arvaival és
kifejlett egyedeivel szemben. A taldlmany szerinti
vegyiiletek szintén hatdsosak a Hymenopterédk, Isopterak,
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Phthiropterak, Siphonopterdak, Blattaridk, Thysanaurédk és
Psocopterdk rendjének kartevdivel és az Arachnidék
osztdlydhoz, valamint a Platyhelminthdk todrzséhez tartozé
kdrtevékkel szemben. Részletesebb kéartevd ismertetés
taldlhaté a WO 90/10623 és WO 92/00673 szamon nyilvanossigra
hozott nemzetkdzi szabadalmi bejelentésben.

A taldlmany szerinti vegyliletek Ossze is keverhetdk
(egy vagy tébb) mads inszekticiddel, fungiciddel,
nematociddal, baktericiddel, akariciddel, szemiokemi-
kaliaval, riasztészerrel, csalogatészerrel, feromonnal,
tdplalkozas serkentdvel vagy mas, biolégiailag aktiv
vegylilettel, igy tdbb komponensii peszticid &llithaté eld,
amely a mezdgazdasagi védekezés még szélesebb korét teszi
lehet&vé. Az olyan mezdgazdasdgi noévényvéddszerek példéai,
amelyekkel a taldlmadny szerinti vegyliletek készitménnyé
elkészithetd8k az alébbiak: inszekticidek, 1igy a
monokrotofosz, karbofurdn, tetraklérvinfosz, malation,
paration-metil, metomil, klérdimeform, diazinon,
deltametrin, oxamil, fenvalerat, eszfenvalerit, permetrin,
profenofosz, szulprofosz, triflumoron, diflubenzuron,
metoprén, buprofezin, tiodikarb, acefat, azinfoszmetil,
kl6rpirifosz, dimetodt, fipronil, flufenprox, fonofosz,
izofenfosz, metidation, metamidofosz, foszmet, foszfamidon,
foszalon, pirimikarb, fora&t, terbufosz, triklérfon,
metoxiklér, bifentrin, bifenat, ciflutrin, fenpropatrin,
fluvalinat, flucitrinat, tralomatrin, metaldehid és rotenon,
fungicidek, igy karbendazim, tiurdm, dodin, maneb, kloroneb,
benomil, cimoxanil, fenpropidin, fenpropimorf, triadimefon,
kaptdn, tiofenadt-metil, tiabendazol, foszetil-Al,
klorotalonil, dikloran, metalaxil, kaptafol, iprodion,
oxadixil, vinklozolin, kaszugamicin, mikobutanil,
tebukonazol, difenokonazol, dinikonazol, flukinkonazol,
ipkonazol, metkonazol, penkonazol, propikonazol, unikonazol,
flutriafol, prokloraz, pirifenox, fenarimol, triadimenol,
diklobutrazol, réz-oxi-klorid, furalaxil, folpet,
fluszilazol, blaszticidin S, diklomezin, edifenfosz,
izoprotioladn, iprobenfosz, mepronil, neo-aszozin,

pencikuron, probenazol, probenazol, pirokilon, triciklazol,
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validamicin és flutolanil, nematocidok, igy aldoxikarb,
fenamifosz és fosztietan, baktericidek, igy oxitetraciklin,
sztreptomicin és harom bazisad réz-szulfat, akaricidek, igy
binapakril, oxitiokinox, klér-benzilat, dikofol, dienoklér,
cihexatin, hexitiazox, amitraz, propargit, tebufenpirad és
fenbutatin-oxid és biolégiai szerek, igy a Bacillus
thuringiensis, baculovirus és az avermektin B.

Bizonyos esetekben m&s, hasonlé hatékérti, de eltérd
hatdsmédi artropodiciddel valé kombindcié hatdrozottan
eldnySs a rezisztencia kezelés szempontjabél.

Mezdgazdasagi termények, dllatok és emberek egészségére
veszélyes izeltlibu kartevdk elleni védekezés és azok irtéasa
céljab6él egy vagy tébb taldlmény szerinti vegyililetet
juttatunk hatdsos mennyiségben a kartevd kérnyezetébe,
beleértve a fertdz6tt mezdgazdasldgi és/vagy nen
mezdgazdasagi teriiletet, a megvédendd teriiletet, vagy
ké6zvetleniil a k&rtevdre. A kijuttatds eldnyés médja a
permetezés. Alternativaként ezen vegyliletek granulédlt
formdja is kijuttathaté a névények levélzetére vagy a
talajra. A kijuttatas tovabbi médjai toébbek k&zdtt a
k6zvetlen és a hosszi hatédstartami permetezés, légi
permetezés, szisztematikus (felszivédé) felvétel, csalétek,
fiilcimke, labdacsok, k&désitdk, filistképzdk, aeroszolok és
sok egyéb. A vegyliletek belekeverhetdk az izeltldbtak 4ltal
fogyasztott csalétkekbe vagy alkalmazhaték csapdédkban és
hasonlékban.

A talalmény szerinti vegyliletek alkalmazhaték tiszta
dllapotban, de a leggyakrabban a kivant végfelhaszndldsnak
megfeleld készitmény alakjdban alkalmazzuk &ket, amely egy
vagy toébb vegyliletet tartalmaz megfeleld vivdanyaggal,
higitészerrel és felililetaktiv anyaggal egyiitt, esetenként
taplalékkal keverve. A kijuttatds eldnyds médja a vegyiiletek
vizes diszperziéjadnak vagy finomitott olajjal készitett
oldatanak a kipermetezése. Olajokkal és olaj
koncentratumokkal, teriilésfokoz6éval, ragaszté anyagokkal,
adjuvénsokkal, hatasfokozékkal és mas oldészerekkel, igy
piperonil-butoxiddal alkotott kombindciéban a vegyiilet
hatékonys&ga gyakran ndvelhetd.

A hatasos védekezéshez sziikséges dbézis olyan
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tényezdktdl filigg, mint az irtandé izeltlaba faja, a kartevd
életciklusa, életszakasza, mérete, leldhelye, az évszak, a
gazdanévény vagy -allat, a tapldlkozasi és szaporodasi
viselkedés, a kérnyezet nedvességtartalma, a hémérséklet és
hasonlék. Normdl koriilmények kozoétt hektaronként koriilbeliil
0,01-2 kg hatéanyag elegendd mezdgazdasdgi &kolégiai
rendszerek kartevdirtasara, de 0,001 kg/hektar is elegendd
vagy akar 8,0 kg/ha is sziikséges lehet. Nem mez&gazdasagi
alkalmazis esetén a hatdsos mennyiség koriilbelil 1,0 - 50,0
mg/mz, de 0,1 mg/m2 is elegendd lehet, vagy akar 150,0
mg/mz-es dézis is szlkségessé vdalhat.

Az alabbi kisérletek a taldlmdny szerinti vegylletek
hatékonysdgat mutatjak be kiilénbdzd kartevdk esetében. A
vegyliletek &ltal kifejtett kartevdirté hatds azonban nenm
korlatozédik ezekre a fajokra. A vegyliletek leirdsa az A-C.
tablazatokban tal&lhaté.

A. kisérlet
Fall Armyworm (Spodoptera frugiperda)

A kisérleti egységek mindegyike 16 H.I.S. (magas tdérési
értékli sztirol) celldb6l 411. 12 celldban nedves sziirSpapir
és koriilbeliil 8 cm? 1lima levél, a masik 4 celldban 0,5 cm
rétegvastagsdgban biza csira van. Egy 230 ml-es mfianyag
edénybe 15 - 20 db 3. st&diumi Spodoptera frugiperda l4arvat
helyeztiink. Az egyes teszt vegyliletek oldatat (oldészer:
aceton : desztilldlt viz; 75 : 25 %-os aranyban) permeteztiik
a talcara és az edénybe. A permetezést Ggy hajtottuk végre,
hogy a talca és az edény egy szil1lité szalagon kdzvetleniil
egy lapos ventillatoros hidraulikus sz6r6fej alatt haladt
el, amely a permetet kb. 0,55 kg/ha hatéanyag mennyiségben
207 kPa nyomassal juttatta ki. A rovarokat a té&lcéba
helyeztiik (cellanként egy rovar). A t&lcdkat lefedtiik és 50
%-o0s paratartalom mellett 27°C hdmérsékleten tartottuk 48
6éran at, amely utdn a 12 "lima leveles"™ cella eredményét
kiértékeltiik. A megmaradt 4 celldt a 7. napon értékeltiik ki
késleltetett (elhiGz6d6) toxicitas szempontjabél. A vizsgalt
vegyliletek kozilil a 4. szama vegylilet eredményezett 80 %-os
vagy anndl nagyobb mortalitdst (0,13 kg/ha dézissal
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vizsgdlva).

B. kisérlet

Southern Corn Rootworm (Diabrotica undecimpunctata
howardi)
230 ml-es mllanyag edényekbe 1 - 1 csirazott kukorica szemet

helyezve készitettiik elé a kisérleti egységeket. HArom
kisérleti egységes sorozatokat a kisérleti vegyiiletek egyedi
oldataval permeteztiink az A. kisérletnél leirt médon. Miutén
az edényekben a permet megsz&radt, minden edénybe 5 db, 3.
stddiumban 1évd Diabrotica undecimpunctata 1l&arvat
helyeztiink. Megnedvesitett fogdszati tampont helyeztiink
minden edénybe a kiszaradds megakaddlyozdsa céljsbél, majd
lefedtiik Sket. Az edényeket ezutdn 48 6rédn keresztiil 27°C
hdmérsékleten és 50 % relativ pédratartalmon tartottuk. Az
id® letelte utdn mortalitds vizsgdlatot végeztiink. A
vizsgdlt vegyiiletek kéziil az aldbbiak eredményeztek 80 %-os
vagy anndl nagyobb mortalitast: 1, 2, 3*, 4*, 5 6, 7, 8, 9,
10, 11, 12, 13, 14, 15, 16, 17, 18, 19, 20, 21, 22, 24,
25, 26, 27, 28, 29, 30, 31, 32, 33, 34, 38".

*. 0,13 kg/ha dézissal vizsgdlva

**: A felsorolt 14-38. szdmi vegylletek esetében a
kisérletet azonos eljidrdssal hajtottuk végre, ahol az
edények széja-buzacsirdt tartalmaztak és masodik stadiumban
1lévd larv&kat haszndltunk.

C. kisérlet

Aster Leafhopper (Mascrosteles fascifrons)

A kisérleti egységek 350 ml-es edényekbdl 4lltak,
amelyekben 2,54 cm-es sterilizdlt talaj- és 1,27 cnm-es
homokrétegben zab (Avena sativa) csiranévények voltak. A
kisérleti edényeket az alabb felsorolt vegyiiletek egyedi
oldataval permeteztiik az A. kisérletnél leirt m6don. Miutéan
a permet raszaradt a zab novénykékre, 10 - 15 db kifejlett
Mascrosteles fascifrons példanyt juttattunk a szelldzd
tetdvel ellatott edényekbe. Az edényeket ezut&n 48 6réan
keresztiil 27°C hémérsékleten és 50 % relativ paratartalmon
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tartottuk. Az id6 letelte utdn mortalitds vizsgilatot
végeztiink. A vizsgdlt vegyliletek kéziil az alédbbiak
eredményeztek 80 %-os vagy anndl nagyobb mortalité4st: 1, 2,
7, 15, 16, 21, 22, 25, 26, 3g*.
*. 0,13 kg/ha dézissal vizsgdlva

D. kisérlet

Boll Weavil (Anthonomus grandis)

Egy 260 ml-es edényekbdl 4116 sorozat mindegyikébe 5 -
5 db kifejlett Anthonomus grandis példanyt helyeztiink. A
kisérleti edényeket az aldbb felsorolt vegyiiletek egyedi
oldataval permeteztiik az A. kisérletnél leirt médon. Az
edényeket szelldzd feddvel takartuk le és 48 6ran keresztiil
27°C hdémérsékleten és 50 % relativ paratartalmon tartottuk.
Az idd eltelte utdn mortalitds vizsg&latot végeztiink. A
vizsgdlt vegyliletek k&zilil az aldbbiak eredményeztek 80 %-os
vagy annal nagyobb mortalité&st: 1, 15, 21, 29, 32.

E. kisérlet
Black Bean Aphid (Aphis fabae)

Vizitorma (nasturium) leveleket megfertdztiink 10 ~ 15
db tettivel (az Aphis fabae valamennyi fejlddési fokaval) és
fondkjukkal felfelé forditva bepermeteztiik az A. kisérletnél
leirt médon. Ezut&n a leveleket 0,94 mm Atmérdji, 4 ml
vizes cukoroldatot tartalmazé kémcsébe helyeztilk és lefedtiik
egy 28 ml-es &atl&tsz6 mérdSedénnyel, hogy a levélrdl lehulld
tetvek elmenekiilését megakaddlyozzuk. Az edényeket 48 6ran
keresztiil 27°C hdmérsékleten és 50 % relativ paratartalmon
tartottuk. Az id6 letelte utdn mortalit&s vizsg&latot
végeztiink. A vizsgilt vegyliletek k&ziil az al&bbiak

eredményeztek 80 %-os vagy annidl nagyobb mortalit&st: 19,
20, 33.

F. kisérlet
Green Leafhopper (Nephotettix cincticeps)

Harom 1,5 leveles &llapotd, kériilbeliil 10 cm magas rizs
csiranévényt tiltetiink egy "Kumiai Brown" mesterséges talajt
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tartalmazé, 14 ml-es mlianyag edénybe. Ezutdn 7 ml
desztilldlt vizet adunk az edénybe. A kisérleti vegyszert
eldszor acetonban feloldjuk, majd annyi vizet adunk hozz4,
hogy 75 : 25 aranya aceton - viz keverék j6jjén létre. A
kisérleti vegyszer koncentraciéja az oldészer keverékben 100
ppm. A négy mianyag edényt (négy ismétlés) egy permetezd
kamrds forgé asztalra helyezziik. Az edényeket 45 masodpercig
permetezziik a vegyszeroldat 50 ml-ével, 2,0 kg/cm2 nyomason,
légporlasztdsu fuvékdval. A 45 masodperces iddtartam alatt a
forgbasztal 7,5 fordulatot tesz meg. A vegyszeres Kkezelés
utidn az edényeket kb. 2 6r&n &t szelldztetett, zart helyen
tartjuk, hogy megszidradjanak. A szdradast koévetden az
edényeket kipos alaki teszt egységekbe helyezziik és a talaj
feliiletét 2 - 3 mm kvarc homokkal boritjuk. 8 - 10 db 3.
nimfa &llapotid Nephotettix cincticeps példdnyt helyeziink a
fenti egységekbe, aspirdtor haszndlatdval. A teszt
egységeket 27°C hémérsékleten, 65 % relativ paratartalmon
tartjuk. Az €18 és elpusztult nimfdk Osszeszamlalasat 24 -
48 6raval a megfertdzést kévetden végezziik. A jarasképtelen
rovarokat elpusztultnak tekintjiik. A vizsgdlt vegyliletek
kozlil az aldbbiak eredményeztek 80 %-os vagy annidl nagyobb
mortalitdst 48 6raval a megfertdzést kdvetden: 1, 15, 25,
28, 29, 30, 31, 32.

G. kisérlet

Brown Planthopper (Nilaparvata lugens)

Az F. kisérletnél leirt eljarasban teszt fajként
Nilaparvata lugens példadnyokat alkalmazunk. A vizsgalt
vegylletek k&6ziil az aldbbiak eredményeztek 80 %-os vagy
annidl nagyobb mortalitdst 48 6raval a megfertdzést kdvetden:
1, 4, 9, 14, 15, 19, 21, 22, 24, 25, 26, 28, 29, 30, 31, 32,
33.

H. kisérlet
A felsziv6dé oldat hatdsa Green Leafhopper (Nephotettix

cincticeps) nimf4ai ellen

A kisérleti vegyszert kdézvetleniil 10 ml desztillilt
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vizbe adjuk és teljesen feloldjuk. Ezt az oldatot kipos
teszt egységbe 6ntjiik. Ezutd&n h&rom rizs (Oryza sativa)
csiranévényt helyeziink a kisérleti egységbe egy bemetszett
szivacs korong alkalmazdsédval. A szivacs korong lehetdvé
teszi, hogy a csiranévény gydkérzete teljesen belemeriiljén a
vegyszeroldatba, mig a névény fold feletti része nem
érintkezik az oldattal. A szivacs az ellen is védelmet
nyGjt, hogy a teszt rovarok véletlenszerfien érintkezésbe
keriil jenek a kisérleti oldattal. A vegyszeroldat felszini és
a szivacs korong alja kézti 7 - 10 mm-es téavolsé&g
megakadalyozza a szivacs vegyszerrel torténd véletlenszertii
beszennyezddését. A kisérleti szer koncentréaciéja a
vegyszeroldatban 100 ppm. A rizs csirandvényeket 24 6ran at
termesztd kamrdban tartjuk, 27°C hdmérsékleten és 65 %
relativ paratartalmon, hogy a vegyszer felszivédhasson. 8 -
10 db 3. nimfa &llapotd Nephotettix cincticeps példanyt
helyeziink a fenti egységekbe, aspirdtor haszndlatédval. A
megfert6zott egységeket a fent leirt hdmérsékleti és
paratartalmi kériilmények k&zott tartjuk. Az é&18 és
elpusztult nimfdk Osszeszadmlédlasat 24 - 48 6réaval a
megfertbzést kovetden végezzilk. A jarasképtelen rovarokat
elpusztultnak tekintjiik. A vizsgdlt vegyliletek koziil az
aldbbiak eredményeztek 80 %-os vagy anndl nagyobb
mortalitast 48 6rdval a megfertdzést kovetden: 1, 15, 16,
21, 22, 28, 29.

I. kisérlet
A felsziv6dé oldat hatdsa Brown Planthopper
(Nilaparvata lugens) nimfai ellen

A H. kisérletben ismertetett eljarast ismételjiik meg,
azzal az eltéréssel, hogy teszt rovarként Brown Planthopper
(Nilaparvata 1lugens) nimfdit alkalmazzuk. A vizsg4alt
vegyliletek ko6ziil az aldbbiak eredményeztek 80 %-os vagy
anndl nagyobb mortalitdst 48 6raval a megfertdzést kdvetden:
i, 9, 15, 16, 21, 22, 26, 28, 29.



R1 és R2 egyluttesen —CHZCHZCH

R3

4

- 31 -
Szabadalmi igénypontok

1. (I) és‘(II) daltalanos képletfi vegyiiletek, amelyeknek

képletében

Jelentése (Q-1), (Q-2), (Q-3), (Q-4), (Q-5) vagy (Q-6)
daltalanos képletii csoport,

oxigénatomot, kénatomot vagy =NR® csoportot jelent,
oxigén- vagy kénatomot képvisel,

jelentése hidrogénatom, halogénatom, —-CN, —N02, 1-3
szénatomos alkil-, 1-3 szénatomos halogén-alkil-,

1-3 szénatomos alkoxi-, 1-3 szénatomos halogén-alkoxi-
vagy —S(O)nR7 csoport,

1-3 szénatomos alkilcsoportot képvisel,

jelentése 1-6 szénatomos alkil-, 1-6 szénatomos halo-
gén-alkil-, 1-5 szénatomos alkoxi-, 2-5 szénatomos
alkoxi-alkil-, 2-6 szénatomos alkenil-, 2-6 szénatomos
halogén-alkenil-, 2-6 szénatomos alkinil-, 3-6 szénato-
mos halogén-alkinil-, 3-6 szénatomos cikloalkil-, 4-7
szénatomos cikloalkil-alkil-, —N(R4)R5, adott esetben 1
vagy 2 W szubsztituenssel helyettesitett fenil-, adott
esetben 1 vagy 2 W szubsztituenssel helyettesitett ben-
zil- vagy olyan 1-5 szénatomos alkilcsoport, amely -CN,
-N(R4)R5 vagy -S(O)nR7 csoporttal lehet helyettesitve,
jelentése hidrogénatom, 1-2 szénatomos alkil-, 1-2
szénatomos halogén-alkil-, formil-, 2-3 szénatomos al-
kil-karbonil-, 2-3 szénatomos alkoxi-karbonil-, 3-szén-
atomos alkenil- vagy 3-szénatomos alkinilcsoport, vagy
2CH2CH2-, —CHZCHZCHZCHZ- vagy
—CHZCHZOCH2CH2—csoportot alkothat,

1-2 szénatomos alkil- vagy 1-2 szénatomos halogén-

-alkil-csoportot jelent,
5

R™ és R egymastél fliggetleniil metil- vagy etilcsoportot

képvisel vagy

4 5 ..
R és R™ egyluttesen —CHZCHZCH2CH2CH2—, -CHZCHZCH2CH2— vagy

R6

—CH20H20CHZCH2-csoportot alkothat,
hidrogénatomot, 1-3 szénatomos alkil- vagy 1-3 szén-
atomos halogén-alkoxi-csoportot jelent,

1-2 szénatomos alkil- vagy 1-2 szénatomos halogén-al-

kil-csoportot képvisel,
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W jelentése halogénatom, 1-2 szénatomos alkil-, 1-2 szén-
atomos alkoxi-, —CF3 vagy -OCF3 csoport és
n értéke 0, 1 vagy 2.

2. Az 1. igénypont szerinti vegylletek, amelyeknek a

képletében

R1 jelentése 1-4 szénatomos alik-, 3-5 szénatomos ciklo-

alkil-, 4-5 szénatomos cikloalkil-alkil- vagy 1-5 szén-
atomos, -CN csoporttal helyettesitett alkilcsoport,
jelentése hidrogénatom vagy metilcsoport,

jelentése metilcsoport,

jelentése oxigén- vagy kénatom és

N X O X
W N

jelentése hidrogén- vagy halogénatom.

3. A 2. igénypont szerinti vegylletek, amelyeknek a
képletében Q jelentése (Q-1) vagy (Q-6) képletii csoport.

4. A 3. igénypont szerinti vegyliletek, amelyeknek a
képletében Q jelentése (Q-1) képletli csoport.

5. A 3. 1igénypont szerinti vegyililetek, amelyeknek a
képletében Q jelentése (Q-6) képletli csoport.

6. A 4. igénypont szerinti alé&bbi vegyliletek
valamelyike:

N-(1-metil-etil)-6-[ (metil-szulfonil)-oxi]-2~piridin-
~karboxamid,

N-(1-metil-etil)-6~[(metil-szulfonil)-oxi]-2-piridin-
-karbotioamid,

N-(1-metil-propil)-6-[ (metil-szulfonil)-oxi]-2-piridin-
-karboxamid és

3-k16r-N-(1-metil-etil)-6-[ (metil-szulfonil)-oxi]-2-
piridin-karboxamid.

7. A 6. igénypont szerinti
N-(l-metil-etil)-6-[(metil-szulfonil)-oxi]-2-piridin-
-karboxamid.

8. Arthropodicid készitmény, amely egy, az 1-7.
igénypontok barmelyike szerinti vegylilet hatdsos mennyiségét
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és valamilyen hordozéanyagot tartalmaz.

9. Eljaras Arthropoddk irtéasdra, azzal jellemezve, hogy
az Arthropoddkat vagy azok koérnyezetét az 1 -7. igénypontok
barmelyike szerinti vegyililetek valamelyikének Arthropoddkkal
szemben hatisos mennyiségével hozzuk érintkezésbe.
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