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Kiwvonat

A taldlmdny szerinti készitmény hatdanyagdnak (I) &dltalédnos

képletében ‘.4&75
L)
Ar jelentése (a), (b), (c) vagy (d) dltaldnos képletd csoport,
A jelentése ’:CHZL, ‘-CH-  vagy —y- ‘képletl csoport, —
OlH C,'B R
az 4ltaldnos képletekben ol N
AN s
Y jelentése -C-0-; =-C-NH-; =C-N-; -0-C-; ‘-NH-C-; e
X U N i ! {
0 0 0 CHy 0
-N-C-;  -0-CHy=; -CHy-0-5 -S-CHy=; -5-CH,-;
-80,-CH,-; -0-; -CH=CH- vagy -CH,-CH,- képletd
csoport,

n értéke 0 vagy 1,

R jelentése alkil-, halogén-alkil-, alkenil-, halogén-
-alkenil-, adott esetben szubsztitudlt ciklo-
alkil-, adott esetben szubsztitudlt aril-, vagy
adott esetben szubsztitudlt hetercarilcsoport,
¢s R jelentése lehet még halogeénatom is azokat
az eseteket kivéve, amikor n=0, és

x1, x2, x

hidrogénatom, halogénatom, hidroxil- vagy metoxicsoport,

3 €s X4 jelentése egymdstdél fiuggetlenil

azzal a megkotéssel, hogy ha X2 jelentése brdmatom,

X3 egyidejileg nem jelenthet hidroxil- vagy metoxicsoportot.



A taldlmdny szerinti eljdrédssal el8dllithatdk az el6zdkben értelmezett

(I) dltaldnos képletl vegylletek, valamint ezek egy részének az eld-

d411itdsdndl intermedierként alkalmazhatd, (V) dltaldnos képletd vegyil-
letek, ez utdébbi képletben

Rl

Ar2

hidrogeénatomot vagy metilcsoportot jelent,

jelentése (a'') vagy (b'') dltaldnos képletl csoport,
ezekben a képletekben

/. Jjelentése hidroxil-, amino- vagy N-metil-amino-
-csoport,

Xl,X2,X3 és X4 jelentése hidrogén-, halogénatom,

hidroxil- vagy metoxicsoport, azzal a
megkotéssel, hogy ha X2 jelentése
.brématom, akkor X3 jelentése hidroxil-

vagy metoxicsoporttdl elterd.
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A talalmény 4j, 2-metoxi-imino-karbonsavészterekre, ezek
eldallitasara szolgdld kiilénbszd eljarasokra, valamint az Gj
2-metoxi-imino-karbonsavésztereket hatdanyagként tartalmazd
kartevdirtdészerekre vonatkozik.

Ismert, hogy bizonyos karbonsavészterek, igy példaul a 3-
-metoxi~2~-(2-metil-fenil)-akrilsav-metilészter fungicid hatasu
(lasd. 178826 szamu eurdpai szabadalmi leiréas).

Ezen ismert vegyliletek hatasosséaga azonban, kiiléndsen
alacsonyabb felhaszndladsi koncentréacidknil nem minden teriileten
kielégitd.

Ismertek tovabba bizonyos 2-metoxi-imino-karbonsav észte-
rek is, ezek kiilonb6zd kartevdkkel szembeni hatdsossagardl és
ily médon a kiildnbsz& kartevdirtdszerekben vald felhasznala-

sukra eddig még nem tettek emlitést (Tetrahedron Lett. 23,

3699-3702 (1982), Tetrahedron Lett. 22, 3247-3248 (1981),

Austral. J. Chem. 34, 745-768 (1981); Tetrahedron Lett. 21,

2277-2280 (1980); J. Chem. Soc., Perkin Trans. 1, 1975, 2340-
-2348; Experientia 31, 756-757 (1975); J. Chem. Soc., Perkin
Trans. 1, 1972, 18-24).

Azt taldltuk, hogy az (I) &ltalanos képletnek megfeleld
Uj, 2-metoxi-imino-karbonsavészterek kivalé kartevdkkel
szembeni hatédssal rendelkeznek. Az (I) altaldnos képletnek
megfeleld vegyililetekben
Ar jelentése a, b, ¢ vagy d altalanos képletii csoport,

A jelentése

-CHy-, -CH- vagy -N-

CH3 CH3 képletili csoport, amely



képletekben
Y jelentése valamely kdvetlkezd képletnek megfeleld
Kl csoport:

-C-0-; =-C-NH-; -C-N-; -0-C-; -NH-C-;

| I

| I |
0 o O CHsj o) 0

-N-C-; =-0-CHp-; -CHp-0-; =S-CHy-; =S-CHy-;
H3C O 0
-S0-CHp=-; =0-; -CH=CH- vagy -CH;CHj,-

n értéke 0 vagy 1,

R jelentése alkil-, halogén-alkil-, alkenil-, halogén-
—alkenil-, adott esetben szubsztitudlt cikloaldl-,
adott esetben szubsztitudlt aril-, vagy adott esetben
szubsztitudlt heteroaril-csoport, és R jelentése
lehet még halogénatom is azokat az eseteket kivéve,
amikor n=0, és

X1, X3, X3 és X4 jelentése egymastdl filiggetleniil
hidrogénatom, halogénatom, hidroxi- vagy metoxicso-
port, azzal a megkdtéssel, hogy ha X, jelentése
brématom, X3 egyidejlileg nem jelenthet hidroxi- vagy
metoxicsoportot.

Az (I) &altalanos képletli vegyliletek geometriai izomerjeik
vagy a kiilonbozd izomerek keverékének formadjaban is eldfordul-
hatnak, ennek megfelelSen a tiszta izomerek, valamint az izomq@-
keverékek egyarant a taldlmany oltalmi korébe tartoznak.

Az (I) altalanos képletnek megfeleld Gj, 2-metoxi-imino-

karbonsavésztereket - a képletben Ar és A jelentése a fenti - a
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taldlmény szerinti eljarédssal ugy allitjuk eld, hogy

a)

(Ia) altalanos képletili 2-metoxi-imino-karbonsavészterek
eldallitasara -

a képletben

Ry jelentése hidrogénatom, metilcsoport és

Ar jelentése a fenti -

egy (II) &latlanos képleti akrilészter-szarmazékot - a
képletben R) és Ar jelentése a fenti- O-metil-hidroxil-
-amin savaddiciés séjaval reagdltatjuk adott esetben higi-
tészer, valamint adott esetben reakciét eldsegitd szer
jelenlétében, vagy

(Ib) &ltalanos képleti 2-metoxi-imino-karbonsavészterek
eldillitésara - a képletben Ar jelentése a fenti - el&szdr
egy (III) altalédnos képletli aromdas amint - a képletben Ar
jelentése a fenti egy (IV) képletii 2-klér-2-hidroximino-
-ecetsav-metilészterrel reagdltatunk adott esetben higi-
tészer és adott esetben savmegkdt&szer jelenlétében, majd
ezt kdvetden a kapott vegyliletet a hidroximino-csoporton
adott esetben savmegkotdszer jelenlétében metilezziik, vagy
(Ic) &ltalanos képletii 2-metoxi-imino-karbonsavészterek
eldallitasara - a képletben

Ry jelentése hidrogénatom vagy metilcsoport, és

Ar; Jjelentése a' vagy b' altaldnos képletii csoport, amely

képletekben

Y jelentése valamely kévetkezd képletii csoport:
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X1, x2, X3, x4 &s R jelentése a fenti -

egy (V) altalanos képleti vegyliletet - a képletben

Rq jelentése hidrogénatom vagy metilcsoport, és

Ar, Jjelentése a" vagy b" &ltalénos képletii csoport, amely

képletekben

V4 jelentése hidroxi-, amino- vagy N-metil-amino-
csoport, és

X1, x2, x3, és x4 jelentése a fenti -

egy (VI) altalanos képletii savkloriddal - a képletben R

jelentése a fenti - reagdltatunk, adott esetben higitészer

és adott esetben savmegkotdszer jelenlétében.

A fenti (I) &ltalanos képletnek megfeleld 2-metoxi-imino-
-karbonsavészterek kiildnlegesen erds hatasuak kiildonbdzd karte-
vdkkel szemben.

Meglepetésszeriien azt taldltuk, hogy az (I) &altalanos kép-
letli 2-metoxi-imino-karbonsavészterek jelentdsen jobb fungicid
hatasuak, mint a technika &llasa szerint ismert karbonsavész-
terek, igy példaul mint a 3-metoxi-2-(2-metil-fenil)-akrilsav-
-metilészter, amely kémiailag és hatastanilag is a legkdzelebb
4116 vegylilet.

A fentiekben megadott (I) &ltalanos képleti vegyliletekben
a szubsztituensek jelentése kdzelebbrdl a kdvetkezd:

R jelentése eldnydsen egyenes vagy eldgazdléancu 1-8 szénato-
mos alkil-, egyenes vagy eldgazd lancu 1-8 szénatomos
halogén-alkil-csoport, amely 1-9 azonos vagy kiilénbdzd ha-
logénatomot tartalmaz, egyenes vagy eldgazé lancu 2-8
szénatomos alkenil-, 2-8 szénatomos egyenes vagy elagazd

lancu halogén-alkenil-csoport, amely 1-9 azonos vagy kii-
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16nb62z6 halogénatomot tartalmaz, adott esetben egy vagy
tdbbszérdsen azonosan vagy kiilénbdz&en halogénatommal
és/vagy egyenes vagy elagzé lancu 1-6 szénatomos alkil-
csoporttal szubsztitudlt 3-7 szénatomos cikloalkilcsoport
vagy adott esetben egyszeresen vagy tdbbszdrdsen azonosan
vagy kiilonbdz8en szubsztitudlt 2-9 szénatomot és 1-5
azonos vagy kiilénb6z& heteroatomot - kiildn®sen nitrogén-,
oxigén- &s/vagy kénatomot - tartalmazé heteroaril-csoport,
amelynél a szubsztituensek pé&ldaul a kdvetkezdk lehetnek:
halogénatom, egyenes vagy elagazd lancu 1-6 szénatomos
alkil- vagy alkoxicsoport,

jelentése lehet tovabba eldnydsen még adott esetben egy
vagy tobbszdrdsen, azonosan vagy kiilonbozden szubsztituilt
6-10 szénatomos arilcsoport, amely arilcsoportnal a
szubsztituensek jelentése eldnydsen a kdvetkezd: halogén-
atom, ciano-, nitro-, 1-6 szénatomos egyenes vagy elagazd
lancu alkil-, alkoxi-, alkil-tio-, alkil-szulfinil- vagy
alkil-szulfonil—csoport)egyenes vagy eladgazd 1lancu 2-6
szénatomos alkenil-, alkinil-, alkenil-oxi-, alkinil-oxi-,
a&enil—tio— vagy alkinil-tio-csoport, egyenes vagy elagazd
lancu 1-6 szénatomot és 1-13 halogénatomot tartalmazé
halogén-alkil-, halogén-alkoxi-, halogén-alkil-tio-, halo-
gén-alkil-szulfinil- vagy halogén-alkil-szulfonil-csoport,
2-6 szénatomot é&s 1-9 azonos vagy kiilénb&dz8 halogénatomot
tartalmazd egyenes vagy eldgazé lancu halogén-alkenil-,
halogén-alkinil-, halogén-alkenil-oxi-, halogén-alkinil-
-oxi-, halogén-alkenil-tio- vagy halogén-alkinil-tio-

-csoport, az alkilcsoporton 1-6 szénatomot tartalmazd
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egyenes vagy eladgazd léancu alkil-karbonil-, alkoxi-
-karbonil-, alkil-karbonil-oxi-, alkil-karbonil-amino-,
alkil-karbonil-(N-alkil)-amino-, amino-karbonil-, N-alkil-
amino-karbonil-, N,N-dialkil-amino-karbonil- vagy alkoxi-
imino-alkil-csoport, adott esetben egyszresen vagy t&bb-
szdrdsen, azonosan vagy kiilénbdzden szubsztitualt 6-10
szénatomos aril-, aril-oxi-, aril-tio-, aril-karbonil-,
aril-karbonil-oxi-, aril-karbonil-amino-, aril-karbonil-
-(N-1-6 szénatomos alkil)-amino-, aril-amino-karbonil-, N-
-aril-N-1-6 szénatomos alkil-amino-karbonil-, aril-1-6
szénatomos alkil- vagy aril-2-6 szénatomos alkenil-
-csoport, amely csoportokndl szubsztituensként az aril-
csoporton a kovetkezd csoportok lehetnek jelen: halogén-
atom, ciano-, nitro-, 1-6 szénatomos egyenes vagy elagazd
lancu alkil-, alkoxi-, alkil-tio-, alkil-szulfinil- vagy
alkil-szulfonil-csoport, egyenes vagy el&dgazé lancu 2-6
szénatomos alkenil-, alkinil-, alkenil-oxi-, alkinil-oxi-,
alkenil-tio- vagy alkinil-tio-csoport, egyenes vagy
eldgazd 1lancu 1-6 szénatomot és 1-13 azonos vagy
kiilonbdz6 halogénatomot tartalmazé halogén-alkil-,
halogén-alkoxi~-, halogén-alkil-tio-, halogén-alkil-
-szulfinil-, halogén-alkil-szulfonil-csoport, egyenes vagy
elagazd lancu 2-6 szénatomot é&s 2-9 azonos vagy kiilénbdzd
halogénatmot tartalmazé halogén-alkenil-, halogén-alkinil-,
halogén-alkenil-oxi-, halogén-alkinil-oxi-, halogén-
-alkenil-tio- vagy ha1ogén—alkini1-tio—ésoport, egyenes
vagy elagazd lancu az egyes alkilcsoportokban 1-6 széna-

tomot tartalmazé alkil-karbonil=-, alkoxi-karbonil-,



alkilkkarbonil-oxi-, alkil-karbonil-amino-, alkil-
~-karbonil-(N-alkil-amino)-, amino-karbonil-, N-alkil-
—amino-karbonil-, N,N-dialkil-amino-karbonil- vagy alkoxi-
-imino-alkil-csoport, 6-10 szénatomos és adott esetben
azon egyeszeres vagy tobbszdrdsen azonosan vagy Kidlénbo-
z8en szubsztitudlt aril-, aril-oxi-, aril-tio-, aril-kar-
bonil-, aril-karbonil-oxi-, aril-karbonil-amino-, aril-
-karbonil-(N-1-6 szénatomos alkil)-amino-, aril-amino-
-karbonil-, N-aril-N-1-6 szénatomos alkil-amino-karbonil-,
aril-1-6 szénatomos alkil- vagy aril-2-6 szénatomos
alkenil-csoport, amely arilcsoportok valamely kdvetkezd
szubsztituenssel lehetnek szubsztitudlva: halogénatom,
vagy 1-6 szénatomos egyenes vagy eldgazd léncu alkil- vagy
alkoxicsoport,

R jelentése eldnydsen lehet tovabba még abban az esetben, ha
n=0)fluor—, klér-, brém- vagy jddatom.
Kildntésen eldnydsek azok az (I) altalanos képletii vegylile-

tek, amelyek képletében

R jelentése egyenes vagy eldgazélancu 1-6 szénatomos
alkilcsoport, 1-6 szénatomos &s 1-9 azonos vagy kiilénbdzd
halogénatomot tartalmazd egyenes vagy elagazdé lancu
halogén-alkil-csoport, egyenes vagy eldgazdé lancu 2-6
szénatomos alkenilcsoport, egyenes vagy eldgazd 2-6
szénatomot és 1-9 azonos vagy kiilénbdz& halogénatomot
tartalmazd halogén-alkenil-csoport, 3-7 szénatomos és
adott esetben 1-5-s20rdsen azonos vagy kKiloénbodzd 1-4
szénatomos egyenes vagy elagazd lancu alkilcsoporttal

és/vagy halogénatommal szubsztitudlt cikloalkilcsoport,
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adott esetben 1-3-szorosan azonosan vagy kilonbodzden
szubsztitudlt 2-9 szénatomot és 1-4 azonos vagy kiildnbsdzd
heterocatomot - eldnydsen nitrogén-, oxigén- és/vagy kén-
atomot - tartalmazd heteroaril-csoport, amely heterocaril-
—csoporton a szubsztituensek jelentése valamely kdvetkezd
csoport: fluor-, klér- vagy brdmatom, egyenes vagy eldga-
z6lancu 1-4 szénatomos alkil- vagy alkoxicsoport,
jelentése lehet tovabba még adott esetben 1-5-sz8rdsen
azonosan vagy kiilonbodzden szubsztitudlt 6-10 szénatomos
arilcsoport, amely arilcsoport szubsztituensei a
kodvetkezOk lehetnek: fluor-, klér-, vagy brématom, ciano-
vagy nitrocsoport, egyenes vagy eladgazd lancu 1-4
szénatomos alkil-, alkoxi-, alkil-tio-, alkil-szulfinil-
vagy alkil-szulfonil-csoport, egyenes vagy elagazd lancu
2-4 szénatomos alkenil-, alkenil-oxi-, alkinil—oxij,
alkenil-tio- vagy alkinil-tio-csoport, egyenes vagy
elagazd lancu 1-4 szénatomos és 1-9 azonos vagy kiilénbdzd
halogénatomot tartalmazé halogén-alkenil-, halogén-
-alkinil-, halogén-alkenil-oxi-, halogén-alkinil-oxi-,
halogén-alkenil-tio~ vagy halogén-alkinil-tio-csoport, az
alkilcsoportokban 1-4 szénatomot tartalmazd alkil-
-karbonil-, alkoxi-karbonil-, alkil-karbonil-oxi-, alkil=-
-karbonil-amino-, alkil-karbonil-(N-alkil)-amino-, amino-
-karbonil-, N-alkil-amino-karbonil-, N,N-dialkil-amino-
-karbonil- vagy alkoxi-imino-alkil-csoport, adott esetben
egy vagy tobbszdrdsen azonosan vagy kiildnbdzden szubszti-
tudlt 6-10 szénatomos aril-, aril-oxi-, aril-tio-, aril-

-karbonil-, aril-karbonil-oxi-, aril-karbonil-aino-, aril-

RTINS
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-karbonil-(N-1-4 szénatomos alkil)-amino-, aril-amino-
-karbonil-, N-aril-N-1-4 szénatomos alkil-amino-karbonil-,
aril-1-4 szénatomos alkil- vagy aril-2-4 szénatomos
alkenil-csoport, amely csoportokban az arilcsoport
valamely kovetkez® szubsztituenssel lehet szubsztitualva:
fluro-, klér-, brdmatom, ciano~ vagy nitrocsoport, egyenes
vagy elagazdé lancu 1-4 szénatomos alkil-, alkoxi-, alkil-
-tio-, alkil-szulfinil- vagy alkil-szulfonil-csoport,
egyenes vagy eldgazd lancu 2-4 szénatomos alkenil-,
alkinil-, alkenil-oxi-, alkinil-oxi-, alkenil-tio- vagy
alkinil-tio-csoport, egyenes vagy eldgazd lancu 1-4
szénatomot és 1-9 azonos vagy kiilonb6z& halogénatomot tar-
talmazé halogén-alkil-, halogén-alkoxi-, halogén-alkil-
-tio-, halogén-alkil-szulfinil- vagy halogén-alkil-szul-
fonil-csoport, egyenes vagy eldgazd lancu 2-4 szénatomot
és 1-7 azonos vagy kiildénboz8 halogénatomot tartalmazd
halogén-alkenil-, halogén-alkinil-, halogén-alkenil-oxi-,
-halogén-alkinil-oxi-, halogén-alkenil-tio- vagy halogén-
~alkinil-tio-csoport, egyenes vagy eladgazd ladncu az alkil-
csoporton 1-4 szénatomot tartalmazd alkil-karbonil-,
alkoxi-karbonil-, alkil-karbonil-oxi-, alkil-karbonil-
-—amino-, alkil-karbonil-(N-1-4 szénatomos alkil)-amino-,
amino-karbonil-, N-alkil-amino-karbonil-, N,N-dialkil-
-amino-karbonil- vagy akoxi-imino-alkil-csoport, adott
esetben egy vagy tobbszdrdsen azonosan vagy kiilonbozden
szubsztitudlt 6-10 szénatomos aril-, aril-oxi-, aril-tio-,
aril-karbonil-, aril-karbonil-oxi-, aril-karbonil-amino-,

aril-(~-N-1-4 szénatomos alkil)-amino-, aril-amino-
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-krabonil-, N-aril-N-1-4 szénatomos alkil-amino-karbonil-,
aril-1-4 szénatomos alkil- vagy aril-2-4 szénatomos
alkenil-csoport és az arilcsoporton a kdvetkezd
szubsztituensek lehetnek: fluro-, klrdé- vagy brématom, 1-4
szénatomos alkil- vagy alkoxicsoport,

R jelentése lehet még tovabba abban az esetben ha n=0 klér-
vagy brodmatom is.

Az (I) altalanos képletil vegyliletekben X1, Xo, X3 és X4
jelentése egymdtdl filiggetleniil eldnydsen hidrogénatom, fluor-,
klér-, brém- vagy jdédatom, vagy metoxicsoport, azzal a megkd-
téssel, hogy ha X, jelentése brématom, X3 egyidejilileg nem
lehet hidroxi vagy metoxicsoport.

Kolondsen eldnyds vegylileteknél X,, X5, X3 és X4 jelentése
egymadstdl fliggetlenlil hidrogénatom, kldér- vagy brdématom,
hidroxi- vagy metoxicsoport, és abban az esetben, ha X, broém-
atomot jelent, X3 nem lehet egyidejlileg hidroxi- vagy metoxi-
csoport.

Eldnydsek azok az (I) altalanos képleti vegyliletek,
amelyek képletében Ar jelentése (b) altaldnos képletli csoport,
amely képletben R, Y, n, X1, X3, X3 &s X4 Jjelentése a fenti.

A talalmdny szerinti eljarasndl, ha példaul kiinduléasi
vegyliletként 2-acetamido-3-[3-(4-klér-fenil)-fenil]-akrilsav-
metilésztert és O-metil-hidroxil-amin-hidrokloridot alkalma-
zunk, akkor az a) eljardsvaltozat szerinti reakcidé lefutdsa a A
reakcidévazlaton lathatd.

Ha kiindulasi anyagként a taldlmany szerinti b) eljarasnal
példaul 2-klér-2-hidroxi-imino-ecetsav-metilésztert és N-metil-

-3-trifluor-metil-anilint, valamint metilez&szerként dimetil-



- 12 -

-szulfitot alkalmazunk, a reakcid lefutdsa a B reakcidvazlat
szerinti.

Ha a talalmédny szerinti c¢) eljdrasndl kiinduldsi anyagként
példaul 3-(3-hidroxi-fenil)-2-metoxi-imino-propionsav-metil-
észtert és 3-klér-benzoil-kloridot alkalmazunk, a reakcid le-
futdsa a C reakcidvazlat szerinti.

A taldlmany szerinti a) eljarasnal felhasznalasra keriild
akrilészter-szarmazékokat a (II) altalanos képlettel irjuk le,
amely képletben Ar jelentése eldnydsen azonos az (I) &ltaléanos
képletili vegylileteknél eldnydsként megadott jelentésekkel.

R jelentése eldnydsen hidrogénatom vagy metilcsoport. A
(II) altalanos képleti akrilészter-szarmazékok ismertek (lasd
pl. Synthesis 1989, 414-418; Jpn Kokai Tokkyo Koho JP

61218558; J. Labelled Comp. Radopharm. 21, 263-284 (1984);

Liebigs Ann. Chem. 1984, 1205-1215), vagy ismert eljaréasokkal
analdég médon eldallithaték (ldsd pl. Organic Reactions III.
kotet, Azlactones S. 198-239), példdul oly mdéddon, hogy egy
(VII) altalanos képletl aromds aldehidet vagy ketont - a kép-
letben R; és Ar jelentése a fenti - N-acetil-glicinnel reagdl-
tatunk ecetsavanhidrid és natrium-acetat, valamint adott
esetben ecetsav jelenlétében 20 é&s 160°C k&zdtti hdmérsékleten,
majd egy kovetkezd lépésebn az igy kapott (VIII) &ltaléanos
képletl azlakton-vegyliletet - a képletben R; és Ar jelentése a
fenti - metanolban, adott esetben bazis, igy példaul natrium-
hidroxid vagy natrium-metilat jelenlétében 0-50EC k6zdtti ho-
mérsékleten atalakitjuk.

A (VII) altalanos képletli aromds aldehidek és ketonok a

szerves kémia &ltalanosan ismert vegyliletei, vagy ezeket ismert
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eljarasokkal analdég médon eldallithatjuk.

A taldlmany szerinti b) eljdrasnal kiindulasi anyagként
szlikséges aromads aminokat a (III) &ltaldnos képlettel irjuk le,
amely képletben Ar jelentése eldnydsen azonos a fentiekben az
(I) altalanos képletii vegyliletekkel kapcsolatban el&nydsként
megjeldlt jelentésekkel.

A (III) altalanos képletli aromds aminok a szerves kémia
ismert vegyliletei.

A talalmany szerinti b) eljardsnal kiinduldsi anyagként
szintén szilikséges 2-klér-2-hidroxi-imino-ecetsav-metilésztert a
(IV) képlettel irjuk le, amely vegylilet szintén ismert (léasd
19 63 061 szamu német és 3 584 032 szamu amerikai egyesiilt
allamokbeli szabadalmi leiréas).

A talalmany szerinti c) eljarasnal kiindulasi anyagként
szlikséges fenol- és anilin-szdrmazékokat (V) altalanos képlet-
tel irjuk le, amely képletben R; jelentése eldnydsen hidro-
génatom vagy metilcsoport és Ar? jelentése (a") vagy (b"),
amely képletekben
Z jelentése hidroxi-, amino- vagy N-metil-amino-csoport és
X1, X2, X3 és X, Jjelentése eldnydsen valamely olyan csoport,

amelyet a fentiekben az (I) &ltalanos képletii vegyliletek-

nél ezekre a szubsztituensekre eldnydsként megjeldltiink.

A (V) &altalanos képletidi szubsztitualt fenol- és anilin-
-szarmazékok (j vegyliletek és szintén a taldlmany oltalmi kdré-
be tartoznak.

A (V) altalanos képletii vegylileteket ugy allitjuk els,

hogy egy (IX) altaléanos képleti azlakton-vegyliletet - a képlet-

ben
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Ry jelentése a fenti és
Ar3 jelentése (a1) vagy (bj) &altalanos képletli csoport, amely
képletekben
zl jelentése oxigénatom, vagy NH- vagy -N
|
CH3-csoport, és
X1, X2, X3 és X4 jelentése a fenti -
metanollal kezeliink bazis, igy példaul natrium~hidroxid, ezt
kovetden sav, eldnydsen sésav jelenlétében 0-50°C kozotti
hémérsékleten, majd ezt kdvetden a kapott (X) &altalanos képletii
vegyliletet - a képletben
Rq jelentése a fenti és

Ar, Jelentése (a") vagy (b") &ltalanos képleti csoport, amely

képletekben
Z jelentése hidroxi-, amino- vagy N-metil-amino-csoport,
és

X1, X2, X3 és X, jelentése a fenti -
O-metil-hidroxil-amin savaddicidés s6é6javal, eldnydsen O-metil-
-hidroxil-amin-hidrokloriddal reagaltatunk adott esetben
higitészer, eldnydsen metanol, és adott esetben reakcid lefu-
tast eldsegitd szer, eldnydsen kénsav jelenlétében 20-60°C ko-
z0tti homérsékleten, az eldzdekben ismertetett a) eljaras
szerint.

A (IX) Altalanos képletli azlakton-vegyiilet ismertek (lasd
(Takeda Kenkyushoho 43, 53-76 (1984); Izv, Akad. Nauk
SSSR, Ser. Khim. 1984, 1090-1094; Izv. Akad. Nauk SSSR, Ser.
Khim. 1980, 823-829; Tetrahedron Lett. 1979, 737-740; Bull.

Soc. Chim. Belg. 83, (3/4), 117-132 (1974), tovébba 22 43 665
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szamu német, 715588 szamu belga, valamint a ZA 6803 083 szamu
szabadalmi leirdsok), vagy ismert eljarasokkal analdg mdédon
eldallithatdék (Organic Reactions III. kdtet, Azlactones, S.
108-239).

A talalmany szerinti c) eljarasndl kiindulasi anyagként
felhasznalt savkloridokat a (VI) altal&nos képlettel irjuk 1le,
amely képletben R jelentése eldnydsen azonos az eldzdekben az
(I) &dltalénos képletnél megadott eldnyds jelentésekkel.

A (VI) &altaléanos képletili vegyliletek ismert vegyliletei a
szerves kémianak.

A taldlmany szerinti a) eljarasnal higitészerként
dltaldban poladros szerves olddszereket vagy vizes rendszereket
alkalmazunk. Igy pé&ldaul felhaszn&lhatdék a kdvetkezdk: alkoho-
lok, példaul metanol, etanol, vagy propanol, vagy ezek vizzel
alkotott keveréke, tovabba tiszta viz is alkalmazhatd higité-
szerként.

A taladlmany szerinti a) elj&ésénél a reakcid lefutéast
eldsegitd szerként példiul erds asvanyi savak, igy példaul
sbsav, hidrogén-bromid vagy kénsav alkamazhaték.

A taldlmény szerinti a) eljardsnal a reakcidhdmérséklet
széles hatarok kdz6tt mozoghat, altaldban 0 és 120°, eldnydsen
20 és 60°C kozdtti homérsékleten dolgozunk.

A talalmdny szerinti a) eljarasndl 1 mél (II) altalanos
képleti akrilészter-szarmazékra szémolva altaldban 1-3 mdl,
eldnydsen 1-1,5 mél O-metil-hidroxil-amin és adott esetben 1-3
mdél, eldnydsen 1-1,5 mdl reakcid lefutdst eldsegitd szert al-

kalmazunk.

A reakcidé lefutds, valamint a kapott reakciétermék feldol-
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gozidsa és izoldlisa altalanosan ismert mddszerek szerint tor-
ténik (lasd példaul az elddllitasi példakat is).

A taldlmaény szerinti b) eljdrasndl az elsd, valamint a ma-
sodik l1épésnél is higitészerként &ltaldaban inert szerves o0ldo-
szereket, igy példaul a kdvetkezdket al%glmazzuk: alifas, ali-
ciklusos vagy aromas, adott esetben halogénezett szénhidrogé-
nek, igy példaul benzin, benzol, toluol, xilol, klér-benzol,
petroléter, hexan, ciklohexan, dikldér-metédn, tetraklér-etén,
kloroform, szén-tetraklorid, éterek, igy példaul dietil-éter,
diox&n, tetrahidrofuréan, vagy etilénglikol-dimetil- vagy die-
til-éter, ketonok, igy példaul aceton vagy butanon, nitrilek,
igy példaul acetonitril, vagy propionitril, amidok, igy példaul
dimetil-formamid, dimetil-acetamid, N-metil-formanilid, N-
-metil-pirrolidon, vagy hexametil-foszforsav-triamid, észterek,
igy példaul ecetsav-etilészter, vagy szulfoxidok, igy példaul
dimetil-szulfoxid.

A talalmany szerinti b) eljarasndl adott esetben savmeg-
kotdszereket is alkalmazunk. Erre a célra a reakcid elsd,
valamint mésodik 1é&pésénél egyarant példaul szervetlen vagy
szerves bazisokat alkalmazhatunk, igy pé&ldiul valamely kdvet-
kezd vegyliletet: alkalifém-hidridek-, ~hidroxidok, -amidok, -
alkoholatok, -karbonatok, vagy -hidrogén-karbonatok, igy példa-
ul natrium-hidrid, natrium-amid, natrium-hidroxid, natrium-
-metilat, natrium-etiléat, kélium—te%;-butilét, natrium-karbonat
vagy natrium-hidrogén-karbonat, tovabba tercieraminok, igy
példaul trietil-amin, N,N-dimetil-anilin, piridin, N,N-dimetil-
-amino-piridin, diazabiciklo-okt&n (DABCO), diazabiciklo-nonén,

(DBN) vagy diazabiciklo-undecén (DBU). A taldlminy szerinti b)
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eljarasnil a reakcid elsd 1lépésénél a reakcidhdmérséklet széles
hatarok kdzdtt valtozhat, igy példaul -20° és +100°C, eldnydsen
0 és 80°C kozdtti hdmérsékleten dolgozunk.

AA taldlmany szerinti b) eljdrads elsd lépésben 1 mdél aromas
aminra szamolva &altalaban 1-1,5 mdél, eldnydsen 1-1,2 mdl (IV)
dltalanos képletii 2-klér-2-hidroxi-imino-ecetsav-metilésztert
és adott esetben 1-1,5, eldnydsen 1-1,2 mdl savmegkotdszert
alkalmazunk. A reakcidvezetést, valamint a kapott termék fel-
dolgozasat és izolalasat altalaban ismert = médszerek szerint
végezziik.

A taladlmény szerinti b) eljarads masodik lépésénél metile-
z8szerként &ltalaban ismert metilez&szereket alkalmazunk, igy
példaul valamely k&vetkezd vegyliletet: dimetil-szulfat, p-
-toluol-szulfonsav-metilészter, metil-jodid, vagy metil-bromid,
eldnydsen dimetil-szulfatot alkalmazunk.

A talalmany szerinti b) eljarads masodik 1lépésénél a
reakcidhdmérséklet széles hatdrok kdzdtt vadltozhat, altalaban
-20 és és +100°C, eldnydsen 0 és 80EC k&zdtti hdmérsékleten
dolgozunk.

A talalmany szerinti b) eljaras masodik lépésénél 1 mdl
hidroxi-imino-kiindulédsi vegyliletre sza&molva &ltalaban 1-1,5
mél, eldnydsen 1-1,2 mdl metilezdszert, és adott esetben 1-1,5
mdél, eldnydsen 1-1,2 mdl savmegkotdszert alkalmazunk.

A reakcidévezetést, valamint a kapott termék feldolgozasat
és izolalasat altaladban ismert médszerek szerint végezziik (lasd
példaul az eldallitasi példakat is).

A talalmany szerinti c) eljarasnal higitészerként &altala-

ban inert szerves olddszereket alkalmazunk, igy pé&ldaul a ko-
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vetkezdket: alifas, aliciklusos, vagy aromads, adott esetben
halogénezett szénhidrogének, igy példaul benzil, benzol,
toluol, xilol, klér-benzol, pertoléter, hexan, ciklohexan,
diklér-metdn, kloroform, szén-tetraklorid, éterek, igy példaul
dietil-éter, dioxan, tetrahidrofuran, vagy etilénglikol-
-dimetil- vagy dietil-éter, ketonok, igy példdul aceton, buta-
non, nitrilek, igy péld&ul acetonitril vagy propionitril, ami-
dok, igy példaul dimetil-formamid, dimetil-acetamid, N-metil-
formanilid, N-metil-pirrolidon vagy hexametil-foszforsav-tria-
mid, észterek, igy példaul ecetsav-etilészter, vagy szulfoxid,
igy pé&ldaul dimetil-szulfoxid.

A talalmény szerinti c) eljarast eldnydsen alkalmas sav-
megkotdszer jelenlétében végezziik. Erre a célra altaldban
ismert szervetlen vagy szerves bazisokat, igy pé&ldadul a kdvet-
ketd vegyilileteket alkalmazhatjuk: alkalifém-hidroxidok, igy
példaul natrium- vagy k&lium-hidroxid, alkalifém-karbonatok,
igy példaul natrium- vagy kalium-karbonat, vagy natrium-hid-
rogén-karbonat, tovabba tercieraminok, igy példaul trietil-
-amin, N,N-dimetil-anilin, piridin, N,N-dimetil-amino-piridin,
diazabiciklo-oktadn (DABCO), diazabiciklo-nonén, (DBN) vagy
diazabiciklo-undecén (DBU).

A taldlmany szerinti c) eljardsnal a reakcibéhdmérséklet
széles hatdrok kozott valtakozhat, altaldban -20° é&s +100°C,
eldnydsen 0 és 60°C kozotti hdmérsékleten dolgozunk.

A talalmany szerinti c¢) eljdrasndl 1 mél fenol- vagy
anilin-szarmazékra szamolva &ltldban 1-1,5 mdl, eldnydsen 1-1,2
mdél (VI) altaldnos képletii savkloridot és adott esetben 1-1,5

mél, eldnydsen 1,2 mdl savmegkdtdszert alkalmazunk.
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A reakcidvezetést, valamint a kapott termék feldolgozasat
és izolalasat altaldban ismert mdédszerek szerint végezzik (lasd
példaul az eldadllitasi példakat).

A taldlmé&ny szerinti hatdanyagok igen erds kartevdirtd
hatéssal rendelkeznek és ily mdédon felhaszndlhatdk nemkivanatos
karos organizmusok elpusztitdsara. A hatdanyagokat elsdsorban
novényvéddszerként, kiilondsen fungicidként alkalmazzuk.

A talalmény szerinti fungicid készitmények a novényvéde-
lemben a kovetkezd kartevdk ellen alkalmazhatodk:
Plasmodiophoromycetes, Oomycetes, Chytridiomycetes,
Zygomycetes, Ascomycetes, Basidiomycetes, Deuteromycetes.

A korlatozas szandéka nélkil a kdvetkezdkben megemlitiink
néhany gombas megbetegedést eldidézd kartevdt, amelyek a fenti-
ekben emlitett mikroroganizmusok k&zé tartoznak:

Pythium-fajok, igy pé&lddul Pythium ultimum,

Phytophthora-fajok, igy példdaul Phytophtora infestans;

Pseudoperonospora-fajok, igy példaul Pseudoperonospora

humuli vagy Pseudoperonosporacubensis;

Plasmopara-fajok, igy példdul Plasmopara viticola;

Peronospora-fajok, igy példaul Peronospora pisi vagy P.

brassicae;

Erysiphe-fajok, igy példaul Erysiphe graminis;

Sphaerotheca-fajok, igy példaul Sphaerotheca fuliginea;

Podosphaera-fajok, igy példadul Podosphaera leucotricha;

Venturia-fajok, igy példaul Venturiainaequalis;

Pyrenophora-fajok, igy példaul Pyrenophorateres vagy P.

graminea

(Konidienforma: Drechslera, Syn: Helminthosporium) ;
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Cochliobolus-fajok, igy péld&ul Cochliobolus sativus
(Konidienforma: Drechslera, Syn: Helminthosporium);
Uromyces-fajok, igy példaul Uromyces appendiculatus;
Puccinia-fajok, igy példaul Puccinia recondita;
Tilletia-fajok, igy példaul Tilletia caries;
Ustilago-fajok, igy példaul Ustilago nuda vagy Ustilago
avenae;

Pellicularia-fajok, igy példaul Pellicularia sasakii;

Pyricularia-fajok, igy példaul Pyricularia oryzae;

Fusarium-fajok, igy példaul Fusarium culmorum;

Botrytis-fajok, igy példaul Botrytis cinerea;

Septoria-fajok, igy példaul Septoria nodorum;

Leptosphaeria-fajok, igy példdul Leptosphaeria nodorum;

Cercospora-fajok, igy példdul Cercospora canescens;

Alternaria-fajok, igy példaul Alternaria brassicae;

Pseudocercosporella-fajok, igy példaul Pseudocercosporella

herpotrichoides.

A talalmény szerinti hatdéanyagok jé ndvényi elviselhet&s-
sége lehetdvé teszi, hogy a hatdanyagokat a kiilénbdz& ndvény-
betegségek lekiizdésére sziikséges koncentracidban a fod1ld feletti
novényi részeken, a palantdkon és a vetdmagokon, valamint a
talajon egyarant alkalmazzuk.

A taldlmany szerinti hatdanyagok kiilondsen jé eredménnyel
alkalmazhatdék gabona betegségeket eldidézd kartevdk ellen, igy
pl. &rpandl vagy bGzandl Erysiphe graminis, vagy &rpanal
Pyrenophora teres, vagy arpdndl vagy bGzanal Cochliobolus
sativus vagy bGz&nal Leptosphaeria nodurum vagy Fusarium nivale

ellen, tovabba kiilonbdzd rozsbetegségek, igy példaul
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Pyricularia oryzae vagy Kkiildnb6zd, gylimdlcstsdkben és 2z8ldsé-
gesekben eldforduld betegségek, igy pl. Venturia inaequalis
esetében.

A talalmdny szerinti készitmények figgden, a bennik alkal-
mazott hatdanyagtdl, illetve a fizikai és/vagy kémiai tulajdon-
ségaiktélllehetnek példaul oldatok, emulzidk, szuszpenziék,
porok, habok, pasztdk, granuldtumok, aeroszolok, polimer anyagu
finomkapszuldk, valamint kiilénbozd burkolt készitmények, tovab-
ba lehetnel ULV-hideg- és meleg-kddkészitmények.

Ezeket a készitményeket ismert médon &llitjuk eld, példaul
oly mbédon, hogy a hatéanyagot a hordozdé vagy szaporitdanyaggal,
igy példaul folyékony oldészerrel, nyomds alatt 4116 cseppfo-
lyésitott géazokkal és/vagy szilard hordozdanyaggal, adott
esetben feliiletaktiv anyagokkal, igy példaul emulgeald és/vagy
diszpergadld és/vagy habképzdszerekkel elkeverjiik. Amennyiben
hordozdanyagként vagy szaporitdszerként vizet alkalmazunk, a
viz mellett tarsolddészerként kiilonbdzd szerves olddszerek is
felhaszndlhatdk. Folyékony olddszerként példaul a kovetkezdket
alkalmazhatjuk: aromds szénhidrogének, igy példaul xilol,
toluol vagy alkil-naftalin, kldrozott aromédsak, vagy klérozott
alifas szénhidrogének, igy példaul kloér-benzol, kloér-etilén
vagy metilén-klorid, alifds szénhidrogének, igy példaul ciklo-
hexan vagy paraffinok, példaul kiilonbozd foldgazfrakcidk, alko-
holok, igy példaul butanol vagy glicerin, tovdbba ezek éterei
és észterei, ketonok, igy példaul aceton, metil-etil-keton,
metil-izobutil-keton vagy ciklohexanon, er&sen polaros oldé-
szerek, igy példaul dimetil-formamid, vagy dimetil-szulfoxid,

tovabba viz; cseppfolyds, gazformdju hordozdanyagokon &ltalaban
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olyan folyadékokat értiink, amelyek normdl hdmérsékleten és
normal nyomdson gazformajuak, ilyenek példaul az aeroszol-vivo-
gdzok, mint példdul a halogén-szénhidrogének, pé&ldaul butan,
propan, tovabba nitrogén vagy szén-dioxid; szilard hordozé-
anyagként pé&ldaul a k&vetkezdket alkamazhatjuk: természetes
k&zetlisztek, igy példaul kaolin, agyag, talkum, krétapor,
kvarcliszt, attapulgit, montmorilonit, vagy diatomafdld,
tovabba szintetikus kdzetlisztek, igy példaul nagy diszperzi-
tasu kovasav, aluminium-oxid, vagy szilikatok; szilard
hordozdanyagok céljara granulatumként példaul a kovetkezdk is
alkalmazhatédk: frakciondlt természetes kdzetlisztek, igy
példdul kalcit, marvany, barium-szulfat, szepiolit, dolomit,
valamin szevetlen és szerves Orleményekbdl készililt granulatu-
mok, tovabba kilildnb6zd szerves anyagokbdl, igy példaul fi-
részporbdl, kdkuszdidhéjbdl, kukoricaszarbdl, vagy dohanyszar-
b6l késziilt drlemények; emulgedld és/vagy habképzdszerként pél-
daul a kdvetkezdk alkalmazhatdk: példaul nemionos vagy anionos
emhlgeétorok, igy példaul poli(etilén-oxi)-zsirsav-észterek,
poli(etilén-oxi)~zsiralkohol-éterek, igy példaul alkil-aril-
poliglikoléter, alkil-szulfonatok, alkil-szulfatok, aril-
-szulfonatok, tovdbba fehérje hidrolizatumok; diszpergald-
szerként példiul a kdvetkezdk alkalmazhatdk: ligini-szennylug,
valamint metil-celluldz.

A taldlmany szeritni készitményeknél tapaddst eldsegitd
szerként példaul a kovetkezdk alkalmazhatdk: karboxi-metil-
-celluldéz, természetes és szintetikus poritott, szemcsés vagy
latex formdju polimerek, igy példaul gumi-ardbikum, poli(vinil-

-alkohol), poli(vinil-acetat), tovabba természetes foszfolipi-
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dek, igy példaul kefalin vagy lecitin, tovabba& szintetikus
foszfolipidek. Tovabbi adalékanyagként alkalmazhatunk még
kiilénbdz& asvanyi és ndvényi olajokat is.

Szinezdanyagként példaul a kdvetkezdket alkamazhatjuk:
szervetlen pigmentek, példaul vas-oxid, titén-oxid, ferro-cian-
-kék, tovabba szerves szinezékek, igy példaul arizalin-, azo-
vagy fém-ftalocidn-szinezékek, tovabba a készitmények tartal-
mazhatnak még kiilénbdzd nyomelemeket is, igy példaul vas,
mangan, bdér, réz, kobalt, molibdén, vagy cinksodkat.

A talalmany szerinti készitmények hatbdanyagtartalma alta-
laban 0,1-95 toOmeg%, eldnydsen 0,5-90 tomeg%.

A taladlmany szerinti készitményeket elkeverhetjiik még
kililénbdzd ismert hatdanyagokkal is, igy példaul fungicidekkel,
inszekticidekkel, akaricidekkel, vagy herbicidekkel, valamint
kilonbdzd miltrdgydkkal, és névényi ndvekedést szabalyozd anya-
gokkal is.

A taldlmdny szerinti hatéanyagokat &nmagukban, készitmé-
nyeik formdjédban vagy az azokbdl készitett, felhaszndlasra kés:z
oldtok, szuszpenzidk, permetporok, pasztdk, oldhatdé porok,
porozészerek, vagy granulatumok form&jaban alkalmazzuk. A fel-
vitel altalé&ban ismert mdédon torténik, igy példaul Ontéssel,
szbrdssal, permetezéssel, szétszbrdssal, porzassal, habosi-
tassal vagy felkenéssel. Lehetséges tovabba@ a hatdanyagokat ULV
eljarassal is felvinni, vagy a hatdanyagokat vagy a hatdanyag
készitményeket kdzvetlen a talajba injektalni. A Vetdmegok,
valamint a ndvények egyarant kezelhetdk.

A novényil részek kezelésénél a hatdanyag koncentracid a

kiilonbdz6 felhaszndlasi formaktdl fliggden széles hatdrok kozott
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valtozhat, a dézis altaldban 1-0,0001 tomeg%, eldnydsen 0,5-
-0,001 tomeg%.

A vetdmag kezeléseknél &ltaldban 0,001-50 g hatdanyagot,
eldnydsen 0,01-10 g hatdanyagot alkamazunk 1 kg vetdmagra.

A talajkezelésnél a hatdanyag koncentracid altalaban
0,00001-0,1 tomeg%, eldnydsen 0,00001-0,02 tomeg% a felhasz-
nalas helyén.

Eldallitasi példak

1. példa

(1 xépletii vegyiilet, a) eljaras)

130 g (0,395 mél) 2-acetamido-3-[3-(4-kldér-fenil)-fenil]-
-akrilsav-metilésztert 500 ml metanolban szuszpendalunk
hozzdadunk 36 g (0,435 mdl) O-metil-hidroxil-amin-hidrokloridot
és 43,5 ml (0,435 mdél) koncentralt sésavat, a kapott keveréket
38 6ran at visszafolyatds kdzben melegitjiik, majd vakuumban be-
toményitjlik, a visszamaradd anyagot 1 1 diklér-metdnban oldjuk,
haromszor 500-500 ml vizzel mossuk, natrium-szulfdton szaritjuk.
az olddészert vakuumban eltévoltjuk, és a visszamaradd anyagot
kromatograféljuk (szilikagél, dikldér-metdn). Ily mdédon 104, 2 g
(83%) cim szerinti 3-[3-(4-klér-fenil)-fenil]-2-metoxi-imino-
-propionsav-metilésztert nyeriink olajos anyag formajaban, to-
résmutaté n23p=1,5919.

Kiindulasi anyagok elddllitasa

II-I példa

(2 képletii vegylilet)

130 g =0,437 mdél) 4-[{3-(4-klér-fenil)-benzilidénj-2-metil-
-1,3-oxazolin-5-on-t 500 ml metanolban szuszpendalunk, hozza-

adunk 1,7 ml (0,022 mdél) 50%-os vizes natrium-hidroxidot és 18
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éran at 20°C hdmérsékleten keverjlik. Ezutdn a kivalt csapadékot
leszivatjuk, 200 ml dietil-éterrel mossuk, majd szaritjuk. Ily

médon 130 g (90%) 2-acetamid-3-[3-(4-klér-fenil)-fenil]-akril-

sav-metilésztert nyerilink, op: 168°C

VIII-I példa

(3 képletii vegyﬁlet)

179 g (0,827 mdl) 3-(4-kldér-fenil)-benzaldehidet 1 1 ecet-
savanhidridben szuszpendadlunk, hozzdadunk 117,1 g (1 mél) N-
—acetil-glicint és 80 g (1 mdl) natrium-acetatot és a kapott
keveréket 18 6ran at 130°C homérsékleten keverjlik. A kapott
termék kinyeréséhez az olddszert vizsugar szivattyu-vakuumban
ledesztillaljuk, a visszamaradd anyagot 2 1 diklér-metéanban
0ldjuk, haromszor 1-1 1 vizzel mossuk, natrium-szulfiton
szaritjuk és vakuumban betdményitjiik. A visszamaradd anyagot
300 ml acetonitrillel elkeverve kikristdlyositjuk, majd le-
szivatjuk és szaritjuk. Ily médon 115,9 g (47%) 4-[3-(4-klér-
fenil)-benzilidén]-2-metil-1,3-oxazolin-5-ont nyeriink, op.
150°C.

2. példa

(4 képletii vegyiilet, b) eljaras)

0,5 g (0,0018 mél) 2~(hidroxi-imino)=-2~[N-metil-N-(3-tri-
fluor-metil-fenil)-amino]-ecetsav-metilésztert elkeveriink 30 ml
tetrahidrofurannal, hozzaadunk 0,3 g (0,0018 mél) kalium-karbo-
natot és 0,2 ml (0,0018 mdél) dimetil-szulfatot, a keveréket 16
éran at 20°-on keverjik, majd a kivalt csapadékot leszivatjuk,
a szlirletet vizsugar vakuumban betdményitjik, a visszamaradd
anyagot kromatografdljuk (szilikagél, toluol/ecetsav-etilészter

=1/1). Ily médon 0,5 g (100%) 2-metoxi-imino-2-[N-metil-N-(3-
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~trifluor-metil-fenil)-amino]-ecetsav-metilésztert nyeriink
olajos anyag formajaban.

1H-NMR (CDCl3/tetrametil-szilén):

§ = 4,12 (3H,s); 3,66 (3H,s); 3,22 (3H,s)ppm

Kiindulasi anyag eldallitasa

(5 képletii vegyiilet)

6,8 g (0,039 mél) N-metil-3-trifluﬁp—metil—anilint elkeve-
riink 50 ml toluolban, hozzdadunk 5,4 ml (0,039 mol)
trietil-amint, majd 5°C hdmérsékleten keverés kdzben cseppen-
ként 17 g toluolban oldott 5,4 g (0,039 mdl) 2-klér-2-hidroxi-
-imino-ecetsav-metilésztert. A kapott keveréket 16 o6ran at
szobah®mérsékleten &l1lni hagyjuk, majd kétszer 50-50 ml vizzel
mossuk, natrium-szulfaton szaritjuk, vakuumban betdményitjlik és
a visszamaradd anyagot szilikagélen kromatografdaljuk
(toluol/ecetsav-etilészter=1/1). Ily médon 0,5 g (4,6%) 2-hid-
roxi-imino-2-[{N-metil-N-(3-trifluor-metil-fenil)-amino]-
~ecetsav-metilésztert nyerilink, op. 131°C.

3. példa

(6 képletii vegyiilet, c) eljaras)

4,4 g (0,02 mdél) 3-(3-hidroxikfenil)-2-metoxi-imino-propi-
onsav-metilésztert és 2,8 ml (0,02 mdél) trietil-amint elkeve-
rink 20 ml ecetsav-etilészterben és cseppenként hozz&adagolunk
5 perc leforgdsa alatt szobahd®mérsékleten 3,5 g (0,02 mbél) 3-
-klér-benzoil-kloridot 10 ml ecetsav-etilészterben oldva,
mikdzben a hdmérsékleten 30°C-ra emelkedik. A kapott keveréket
szobahdmérsékleten 1 6rdn &aét keverjik, majd kétszer 100-100
ml vizzel mossuk, natrium-szulfaton szaritjuk, vakuumban betd-

ményitjik, és a visszamaradd anyagot 20 ml N-hexdnnal elkeverve
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kristalyositjuk, majd leszivatjuk és szaritjuk. Ily médon 5,2 g
(72%) 3-[3-(3-klér-benzoil-oxi)-fenil]-2-metoxi-imino-propion-
sav-metilésztert nyeriink, op: 65°C.

Kiindulasi vegyiilet eldallitasa

VI-I példa

(7 képletii vegyililet)

142,9 g (0,61 mdl) 3-(3-hidroxi-fenil)-2-acetamido-akril-
sav-metilésztert elkeveriink 600 ml metanollal és hozzaadunk
50,6 g (0,61 mdl) O-metil-hidroxil-amin-hidrokloridot, majd
cseppenként keverés kdzben 61 g (0,61 mél) koncentralt kénsavat
mikdzben a hdmérséklet 35°C-ra emelkedik. A kapott keveréket 30
percen at szobahdmérsékleten keverjiik, majd ezt kdvetden 18
6ran at visszafolyatdsi hdmérsékleten melegitjik. Ezutéan a
keverékb8l az olddszert vizsugar vakuummal ledesztillaljuk, a
visszamaraddé anyagot 600 ml dikldér-metanban oldjuk, kétszer
300-300 ml vizzel mossuk, natrium-szulfdton szaritjuk, vakuum-
ban betdményitjik és a visszamaradd anyagot kromatografaljuk
(szilikagél, diklér-metan/metanol=100/2,5), majd a kapott
anyagot 150 ml N-hex&n/diizoporpil-éter=9/1 elegybdl kikristéa-
lyositjuk. Ily médon 77,9 g (57%) 3-(3-hidroxi-fenil)-2-metoxi-
—-imino-propionsav-metilésztert nyeriink, op: 75°C.

X-I példa

(8 képletii vegyiilet)

124,7 g (0,51 mdl) 4-(3-acetoxikbenzilidén-2-metil-2-oxa-
zolin-5-on-t (lasd 2 243 665 szamu német szabadalmi leiras)
elkeveriink 600 ml metanollal, hozzaadunk 0,44 ml (0,005 mdl)
50%-os natrium-hidroxidot, a kapott keveréket 3 6ran at 65°-on

keverjlik, majd tovabbi 4 ml (0,045 mdl) S50%-os natronlugot ada-
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golunk hozza és a keverést 16 6rdn at 20°-on még folytatjuk.
Ezut&n a keverékhez 5 ml (0,05 mdél) koncentrdlt sésavat adunk,
az oldészert ledesztilldljuk, a maradékhoz 500 ml vizet adunk,
a kivaldé csapadékot leszivatjuk. Ily mdédon 102,7 g (86%) 3—(3-
hidroxi-fenil)-2-acetamido-akrilsav-metilésztert nyerink, op.
115°C.

A fentiek szerint, valamint az &ltalanosan ismertetett
eldallitasi mdédszerek szerint eljarva a kovetkezd tablazatokban
dsszefoglalt (I) &ltaldnos képletili 2-metoxi-amino-karbonsav-

észtereket allitjuk eld.
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P14d. széama Axr A Fiz. adatok
2 A\
a4 = -CH,- Op.: 55°C
eors<{ )
5 0 -CH,- ng®: 1,5620
s l o
6 - ] -CH,- Fp.: 60°C
74 A\
I — - - 23 .
7 /T CH, ng3: 1.5609
0
8 -CH,- ng®: 1.5822
7 N\
74 N 20 .
9 -CH,- ng®: 1.5468
Br
1 - - . o]
10 CH30—{;::>}- CH, op.: 70°C
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Pld. szama Ar A Fiz. adatok
11 -CH,- op.: 35°C
7 A\
c1
c1
12 -CH,- op.: 62°C
13 -CH,- op.: 1z20°C
74 N
\)
CH50
14 N -CH,- op.: 106°C
/ \>__
0
<;=3J
CH50
7 N\
N -CH,- n3®: 1.5641
15 2N / 2 P )
c1 >—CH,-0
VN
c1 ¢
16 >—_\x_ = -CH,- ng®: 1.5682
CH,-0
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Pld. szama Ar A Fiz. adatok
7\
CH, o 23
17 Y N\ ‘CHZ_' ng*>: 1.5579
CHZ_O
7 N
18 = -CH,- 6p.: 90°C
o
/
C1 )
— s _ . 0
19 VAN CH, op.: 104°C
C1 ”*O
0
CHy )
20 VRN = ~CH,- op.: 56°C
C-0
= i
CHq 0
7N
21 7 /T —/ “CHz- ng®: 1.6261
QZNUS »—C-0
— = ||
0
22 VY Q -CH,- op.: 110°C
CHy C-0
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szama Ar A

Fiz. adatok
/N
CH50 %;;;>%— .
23 7 ~CH,- op.: 100°C
CH~0 C-0
TN/
0
SN
24 §F==// -CH,- op.: 60°C
N/ ”’O
0
c1 7N
_ . ) _ o
25 /% CH, op.: 70°C
C1 ”-o
0
u N
Steic]
26 7N y— -CH,~ op.: 68°C
¢ C-0
= |
0
/N
%
27 N \ = ~CH~- op.: 96°C
—— N\ _O L
0
/N
28 > -CH,- ng 1.5592
/ N\ —O &
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P1ld. szama Ar A F_iz. adatok

;::: -CH,- n3®: 1.5448

L O

30 -CH,- op.: 86°C
CH, c-0
C1,CH <;::>*—

ng®: 1.5699
-0
0
32 /A ;::j -CH,- op.: 100°C
C1 c-0
== ||
NC 0
(-
33 @ = -N- ng%®: 1,5753
0 |
= CHy
7
34 N -CH,- ng®: 1.5261

— - - ' o)
%*——/%— CH, op.: 60°C
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Pld. széama Ar A Fiz. adatok
36 ? -CH,- n3®: 1.5738
CClg
S
- - - o]
37 {i::>>—ﬁ 0 CH, op.: 92°C
0
7 N\
ici - - - . 0
28 O3N Q Q ” 0 CH, op. 130 C
0
N
39 <;::>}—ﬁ-o ~CH,- op.: 96°C
CH3-ﬁ—O o)
0
/N / ;
20 C1 —C-NH | —r— -CH,- op.: 154°C
= | = ||
o) 0
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Pld. szama Ar A Fiz. adatok
\ /
41 - O ”—o -CH,- Op 95°% C
0
- o
42 @—c-HN -0 -CH,- op: 142°C
I Il
0 0
e (O
43 C1— ”—o -CH,- ©0p 58°C
0
CH<(CH5) 2-0 (O
3 2’3 \/\ Y
44 ﬂc—o -CH,- 0p 28°¢C
| S/
0
Cc1
- HN f
Y
as | W7 Il == 3 -CH,- op: 60°C
o} N/ (l:l-o
0
/x\ Y/
46 N g C-0 -CH,- op: 178°C
i
=N 0
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Pld. szama Ar A Fiz. adatok

- - - _ . [¢]
47  CHg soz—%<::j>—ﬁ 0 CH,- op: 160°C

0
0
XN
48 -N- op: 88°-92°C
CHj
e
- - — . 0
49 C1_<Z_—/ CH,-0 CH,- op: 78°C

S0 c1—<<::j>—CH2—o -CH,- n%: 1.5695

7
NS

51 <C::>}—CH2—O -CH,- n3°: 1.5471
Ci~_ _~C1 Q
O

52 C———C—CH,-0 -CH,- n3®: 1.5363

o (O
53 <:::j}—CH2-o -CH,- n$°: 1.5598
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Pld. sz&ama Ar A Fiz. adatok

54 CF35—<(::>>—CH2—O -CH,-  n%°: 1.5394

N
55 {i::>*—CH2-O -CH,- n3®: 1.5214

56 \ 4 CHz-O -CH,- n3®: 1.5233
Cl~_ _-C1
~C~_ ~CHj i
57 c———=cC -CH, ni%: 1.5324
\\
CHZ_O
o« O
T - _ _ 20 .
58 CHz ™\ . 4 ” 0 CH, ng®: 1.5711
]
cC1 O ( izomerkev.)

59 N -0 -CH,- op: 120°C
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P14d. szama Ar A Fiz. adatok

60 CH3O—ﬁ N/ ”~o ~CH,- p: 192°C

61 <:::>>—CH=CH~<<::3>—ﬁ—O -CH,- p: 106°C

o
\__/
H3CO \ Y
=N
63 § »© ~CH,- p: 72°C
J—N
H3CO
N
- - . 0

» - - e e - Q0
65 OZN—<<__>>—CH2 0 CH, p: 78°C



_39_

Pld. szama Ar A Fiz. adatok
OpN N
/
66 Cc1 H,-0 -CH,- op: 71°C
\
67 Q«cﬁz—o -CH,- op: S0°C
C1 c1
C1 s
68 @—wz—o ~CHy- ng%: 1.5679
N\
69 @—o -CH,- ns®: 1.5748
(izomerkev.)
\ 7
T - e o]
70 NC— ) CHz-0 CH, cp: 70°C
% Z}_
71 —©—CH~,-O -CH-- nd®:1.5978
\\ // || &~ 2
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Pld. szama Ar A

Fiz. adatok

~I
N
w
; "1
oyl
\N}
I
o

_CHZ_
B \ 2}_
75 C2H50~ﬁ \ p CHzO ~CH,-
0
H4CO <
75 {i::>>—CH2—O ~CH,-

pa—
77 H3c—<<::>>—CH2»o -CH,-

op: 80°cC

n3%: 1,5598

n§®: 1.5807

op: 58°¢C

ng%: 1.5648

op: 70°C
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P1ld. szama Ar A Fiz. adatok
¢
HyCo/==
78 > ) CHR-O -CHo5- n3®: 1.5603
CHg (lztmerkev.)
CHy Q
79 G—tH2~O -CHy,- n3®: 1.5579
H4C
CHgy >¥ Y
8C H cﬂm -0 -CH, - op: 58°C
3FTN_ /4 2 2 P
HiC T/'
81  HsC ) CH,-0 -CH,- ng®: 1.5599
_—j
N
o .
82 \ 4 CHZO ~CH,- ng®: 1.5830
o TN
3 ./
i /
33 H3C—<>_2——CH2—O ~CH,~ op: 86°C
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Pld. széama Ar A Fiz. adatok

3 ¢ -
84 c1—<i:::>~CH2-o -CH,- op: 78°C
CH3

CH,-0 -CH5- op: 84°cC

o (O
86 H3C—<<::j>—CH3—O -CH,- n3®: 1.5710
CHy

85

87 « , CHy-O -CH,- op: 86°C

o
o
@]
@]
jeu
N
I
O

-CH,- Op: 76°C

89

-CH, op:  84°cC



_43_

A Fiz. adatok

Pld. széma Ar

Cl \ V/
_CHZ_ op: 78°¢C

34 c1 CHZ-0

e
-CHy~ op: 84° C

g°: 1,5710

g6 e "
87 N/ “H2° “CH2T op: ee7C
[__O >#//
28 0 CHp-0 “CHp-  opi 76°C
c1

7 AN
/ \_JCHZ_O
-CH,, op: 84° C
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P1ld. szama Ar A Fiz. adatok
<
CH,-0 -CH, ng®: 1.6059

. O

DR
-CH,- ng®: 1.5707
op: 60°C

9z FaC N y -CH,

91

\: 4
n3%: 1.5162

_CHZ_

- - - — . 0
94 CH4 SOZ—<<::>>—CHZ 0 CH, op: 80°cC



-4 5_.

Pld. szama Ar A

ecsoe

.
* oo os

Fiz. adatok

-
96 N::{;::j>—CH2-O -CH,-
P

S—N

NI iT
C - -
77 LS/\]H?) @CHZ CHZ

N-C-

98 CHL0-N= CHCHZ—O ~CH,-

_CHZ_

_

100 CH3-(CH5)3-0-C y c-0 -CH,-

N
O

op: 72°C
Op: 110°C
Op: 74°C
Ip: 196°C
op: 130°C
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Fiz. adatok

Pld. szama Ar A

101 HiC -CH,- op: 80°C
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Pld. szama Ar A Fiz. adatok
S
102 \ w0 ~CHy- 0p.: 72°C
N
c1
| N
_ (\\N 0
{03 /l\o == -CH,- op.: 68°C
— I

B,

| ) -CH,- pp.: 90°C
N0
r3C
?1
L
108 T(AET ~CHy- op.: 120°C
CI/\;\%\O
ALHy
N-XN D_
106 | | = -CHyp- n%%: 1.539%6
Cl/\N//\O

=
/

107 c1—<<::‘>—0 ~CH,- 0p.: 104°C
=N
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P1d. szama Ar A Fiz. adatok
1 7N\
N =
103 N -CH,- op.: 180°C
Cl
| 7

s
N
0
NS
@]
g\
[}
(@]
L
N
1}
o]
J
0
f'aN
(o]
(@}
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Bioldgiai példak

A kovetkezd bioldgiai példdkban dsszehasonlitd anyagként az
A képletnek megfeleld 3-metoxi-2-(2-metil-fenil)-akrilsav-
-metilésztert alkalmaztuk, amely a 178826 szamu euréPai szaba-
dalmi leir&asbdl ismert.

A példa

Pyrenophora teres-teszt (arpa)/protektiv

Olddészer: 100 tbmegrész dimetil-formamid

Emulgeator: 0,25 tomegrész alkil-aril-poliglikol-éter

A vizsgdlatokhoz sziikséges hatdanyag készitmény eldallita-
sahoz 1 tdmegrész hatdanyagot elkeveriink a fentiekben megadott
olddészerrel és emulgedtorral és vizzel a kivant koncentraciéra
higitjuk.

A protektiv hatdsossdg vizsgalatdhoz fiatal ndvényeket a
fentiek szerinti hatdanyag készitménnyel cseppnedvesre perme-
tezzlik, majd szdradads utan Pyrenophora teres konidia szuszpen-
zidjaval beszdérjuk. Az igy kezelt novényeket 48 dran at 20°C
hdmérsékleten 100% relativ nedvességtartalom mellett inkubal-
juk, majd a ndvényeket iliveghdzban tartjuk 20°C hémérsékleten
80% relativ nedvességtartalom mellett.

7 nappal az inokulaléds utan végezziik a kiértékelést.

A technika allédsa szerint ismert hatéanyagot lényegesen

feltilmulja a 9., 10. és 12. példa szerint eldallitott hatdanya-

gok hatéasa.
B példa
Erysiphe-teszt (baza)/protektiv
Olddészer: 100 tdmegrész dimetil-formamid

Emulgedtor: 0,25 tomegrész alkil-aril-poliglikol-éter
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A vizsgadltahoz szlikséges hatdanyagkészitmény eldallitasa-
hoz 1 tdmegrész hatdanyagot elkeveriink a fentiekben megadott
oldészerrel és emulgedtorral és a kapott koncentratumot vizzel
a kivant koncentracidéra higitjuk.

A protektiv hatédsossag vizsgdlatdhoz fiatal ndvényeket a
fentiek szerinti készitménnyel cseppnedvesre permetezziik, majd
szaradas utan a novényeket Erysiphe graminis f.sp. tritici
spéraival beporozzuk. Az igy kezelt ndvényeket ezutan {ivegh&az-
ban 20°C hdmérsékleten 80% relativ légnedvesség mellet tartjuk
a lisztharmat kifejlddése érdekében.

A kiértékelést 7 nappal az inokulalas utdn végezziik.

A technika allésa szerint ismert hatdanyagot lényegesen
fellilmuldé hatasossagot mutatnak a kdvetkezd eldallitasi példak
szerinti vegyliletek: 1, 4, 5, 6, 8 és 11. példa.

C példa

Erysiphe-teszt (4rpa)/protektiv

Oldészer: 100 tdmegrész dimetil-formamid

Emulgeator: 0,25 tomegrész alkil-aril-poliglikol-éter

!
A vizsgdltahoz szilikséges hatdanyagkészitmény eldallitasa

hoz 1 tomegrész hatdanyagot elkeveriink a fentiekben megadott
oldbészerrel és emulgedtorral és a kapott koncentratumot vizzel
a kivant koncentréciéra higitjuk.

A protektiv hatédsossdg vizsgdlatdhoz fiatal ndvényeket a
fentiek szerinti készitménnyel cseppnedvesre permetezziik, majd
szaradas utdn a novényeket Erysiphe graminis f.sp. tritici
spéraival beporozzuk. Az igy kezelt ndvényeket ezutén dveghaz-
ban 20°C hoSmérsékleten 80% relativ légnedvesség mellet tartjuk

a lisztharmat kifejlédése érdekében.
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A kiértékelést 7 nappal az inokul&las utdn végezziik.

A technika &llasa szerinti ismert vegylilettel szemben
jelentdsen nagyobb hatdst mutatnak a kdvetkezd eldallitasi pél-
dak szerinti vegyliletek: 1, 4, 5 és 11.

D példa

Venturia-teszt (alma)/protektiv

Oldészer: 4,7 tomegrész aceton

Emulgeator: 0,3 tdmegrész alkil-aril-poliglikol-éter

A vizsgélathoz sziikséges hatdanyag készitmény eldallitasa-
hoz 1 tdmegrész hatdanyagot a fentiekben megadott olddszerrel
és emulgedtorral elkeverjiik és vizzel a kivant koncentraciéra
higitjuk.

A protektiv hatésossag vizgsdlatdhoz a fiatal ndvényeket a
fentiek szerinti készitménnyel cseppnedvesre permetezziik, majd
szdradas utadn a novényeket Venturia inaequalis vizes konidia
szuszpenzidjaval inokulaljuk, 1 napig 20°C hdmérsékleten és
100% relativ nedvességtartalom mellett inkubaljuk, majd {iveg-
hazban 20°C homérsékleten és kb. 70% relativ nedvességtartalom
mellett tartjuk.

A kiértékelést 12 nappal az inokuldlas utan végezziik.

A technika &llasa szerint ismert vegylileteket jelentdsen
fellilmuld hatast mutatnak a kévetkezd eldallitasi példak sze-

rint nyert vegyliletek: 1. és 11. példa
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Szabadalmi igénypontok

1. (I) altaléanos képletnek megfeleld 2-metoxi-imino-kar-
bonsavészterek - a képletben

Ar jelentése{aL(pL(9)vagy(§)éltalanos képletii csoport,

A jelentése
-CHy-, -CH- vagy -N-
CHj CH3 képletll csoport, amely
képletekben
Y jelentése valamely kdvetlkezd képletnek megfeleld
csoport:
-C-0-; -C-NH-; -C-N-; =-0-C-; -NH-C-;
| I I I I
o} o O CHj 0 0
-N-C-; =-0-CHp-; -CHp-0-; -S-CHy-; =S-CHy-;
| | I
H3C O o
-805-CHy-; -O-; -CH=CH- vagy ~-CH,CHy-
n értéke 0 vagy 1,

R jelentése alkil-, halogén-alkil-, alkenil-, halogén-
-alkenil-, adott esetben szubsztitualt cikloalil-,
adott esetben szubsztitudlt aril-, vagy adott esetben
szubsztitudlt heteroaril-csoport, é&s R jelentése
lehet még halogénatom is azokat az eseteket kivéve,
amikor n=0, és

A 2 3 4 . i < ez " .

X', X, X és X' Jjelentése egymastdl filiggetleniil

hidrogénatom, halogénatom, hidroxi- vagy metoxicso-
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port, azzal a megkdtéssel, hogy ha X2 jelentése
brdématon, Xg egyidejiileg nem jelenthet hidroxi- vagy
metoxicsoportot.
2. Az 1. igénypont szerinti (I) &ltalanos képletnek megfe-
leld 2-metoxi-imino-karbonsavészterek, amelyek képletében

Ar jelentése(@,(k}(g)vagy(@ dltalanos képletii csoport,

A jelentése
-CHy-, -CH- vagy -N-
CHj éH3 képletl csoport, amely
képletekben
Y jelentése valamely kovetlkezd képletnek megfeleld
csoport:

-C-0-; =-C-NH-; -C-N-; -0-C-; -NH-C-;

| | | I
o o) O CHj3 0 o)

-N-C-; -0-CHpy-; =-CH,-0-; =-S-CHp-; -S-CHp-;
|
H3C O o
-80,-CHy-; =-0O-; =-CH=CH- vagy =CHyCH,-
n értéke 0 vagy 1,
R jelentése eldnydsen egyenes vagy eldgazdléncu 1-8 szénato-

mos alkil-, egyenes vagy eldgazdé lancu 1-8 szénatomos
halogén-alkil-csoport, amely 1-9 azonos vagy kiilénbdz& ha-
logénatomot tartalmaz, egyenes vagy eldgazdé lancu 2-8
szénatomos alkenil-, 2-8 szénatomos egyenes vagy elagazd
lancu halogén-alkenil-csoport, amely 1-9 azonos vagy kii-
16nboz3 halogénatomot tartalmaz, adott esetben egy vagy

tobbszdrdsen azonosan vagy kiilénbdzden halogénatommal
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és/vagy egyenes vagy eldagzdé lancu 1-6 szénatomos alkil-
csoporttal szubsztitudlt 3-7 szénatomos cikloalkilcsoport
vagy adott esetben egyszeresen vagy tobbszdr&sen azonosan
vagy klilonbdzden szubsztitudlt 2-9 szénatomot és 1-5
azonos vagy kiilonb6zd heteroatomot - kiildndsen nitrogén-,
oxigén- és/vagy kénatomot - tartalmazd heteroaril-csoport,
amelynél a szubsztituensek példdul a kdvetkezdk lehetnek:
halogénatom, egyenes vagy eldgazdé lancu 1-6 szénatomos
alkil- vagy alkokicsoport,

jelentése lehet tovabba eldnydsen még adott esetben egy
vagy tobbszdrdsen, azonosan vagy kiilénbozden szubsztitualt
6-10 szénatomos arilcsoport, amely arilcsoportndl a
szubsztituensek jelentése eldnydsen a kdvetkez&: halogén-
atom, ciano-, nitro-, 1-6 szénatomos egyenes vagy eldgazd
lancu alkil-, alkoxi-, alkil-tio-, alkil-szulfinil- vagy
alkil-szulfonil-csoport egyenes vagy eldgazé 1lancu 2-6
szénatomos alkenil-, alkinil-, alkenil-oxi-, alkinil-oxi-,
akenil-tio- vagy alkinil-tio-csoport, egyenes vagy eldgazd
lancu 1-6 szénatomot és 1-13 halogénatomot tartalmazd
halogén-alkil-, halogén-alkoxi-, halogén-alkil-tio-, halo-
gén-alkil-szulfinil- vagy halogén-alkil-szulfonil-csoport,
2-6 szénatomot és 1-9 azonos vagy kiilénbdz8 halogénatomot
tartalmazd egyenes vagy eldgazd 1lancu halogén-alkenil-,
halogén-alkinil-, halogén-alkenil-oxi-, halogén-alkinil-
-oxi-, halogén-alkenil-tio- vagy halogén-alkinil-tio-
-csoport, az alkilcsoporton 1-6 szénatomot tartalmazéd
egyenes vagy eldgazdé 1lancu alkil-karbonil-, alkoxi-

-karbonil-, alkil-karbonil-oxi-, alkil-karbonil-amino-,
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alkil-karbonil-(N-alkil)-amino-, amino-karbonil-, N-alkil-
amino-karbonil-, N,N-dialkil-amino-karbonil- vagy alkoxi-
imino-alkil-csoport, adott esetben egyszresen vagy tdbb-
szdrdsen, azonosan vagy kiilonbdzden szubsztitualt 6k10
szénatomos aril-, aril-oxi-, aril-tio-, aril-karbonil-,
aril-karbonil-oxi~, aril-karbonil-amino-, aril-karbonil-
-(N-1-6 szénatomos alkil)-amino-, aril-amino-karbonil-, N-
-aril-N-1-6 szénatomos alkil-amino-karbonil-, aril-1-6
szénatomos alkil- vagy aril-2-6 szénatomos alkenil-
-csoport, amely csoportokndl szubsztituensként az aril-
csoporton a kdvetkezd csoportok lehetnek jelen: halogén-
atom, ciano-, nitro-, 1-6 szénatomos egyenes vagy eldgazd
lancu alkil-, alkoxi-, alkil-tio-, alkil-szulfinil- vagy
alkil-szulfonil-csoport, egyenes vagy eldagazdé lancu 2-6
szénatomos alkenil-, alkinil-, alkenil-oxi-, alkinil-oxi-,
alkenil-tio- vagy alkinil-tio-csoport, egyenes vagy
eldgazd 1lancu 1-6 szénatomot és 1-13 azonos vagy
kiilonb6z6 halogénatomot tartalmazdé halogén-alkil-,
halogén-alkoxi-, halogén-alkil-tio-, halogén-alkil-
-szulfinil-, halogén-alkil=-szulfonil-csoport, egyenes vagy
eldgazd lancu 2-6 szénatomot &s 2-9 azonos vagy kiildnbdzd
halogénatmot tartalmazdé halogén-alkenil-, halogén-alkinil-,
halogén-alkenil-oxi~-, halogén-alkinil-oxi-, halogén-
-alkenil-tio- vagy halogén-alkinil-tio-csoport, egyenes
vagy eldgazd lancu az egyes alkilcsoportokban 1-6 széna-
tomot tartalmazé alkil-karbonil-, alkoxi-karbonil-,
alkilkkarbonil-oxi-, alkil-karbonil-amino-, alkil-

-karbonil-(N-alkil-amino)-, amino-karbonil-, N-alkil-
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-amino-karbonil-, N,N-dialkil-amino-karbonil- vagy alkoxi-
-imino-alkil-csoport, 6-10 szénatomos és adott esetben
azon egyeszeres vagy tdbbszdrdsen azonosan vagy kiildnbd-
z0en szubsztitudlt aril-, aril-oxi-, aril-tio-, aril-kar-
bonil-, aril-karbonil-oxi-, aril-karbonil-amino-, aril-
-karbonil-(N-1-6 szénatomos alkil)-amino-, aril-amino-
-karbonil-, N-aril-N-1-6 szénatomos alkil-amino-karbonil-,
aril-1-6 szénatomos alkil- vagy aril-2-6 szénatomos
alkenil-csoport, amely arilcsoportok valamely kdvetkezd
szubsztituenssel lehetnek szubsztitudlva: halogénatom,
vagy 1-6 szénatomos egyenes vagy eldgazd lancu alkil- vagy
alkoxicsoport,

R jelentése eldnydsen lehet tovabba még abban az esetben, ha

n=0, fluor-, klér-, brém- vagy jédatom/QA

-

X4,X2} Xs, és Xq jelentése egymastdl filiggetleniil hidrogénatom,
fluor-, klér-, jéd- vagy brématom, hidroxi- vagy metoxi-
csoport, azzal a megkdtéssel, hogy ha XZ jelentése
brématom, X3 egyidejlileg hidroxi- vagy metoxicsoporttél
eltérd kell hogy legyn.

3. Az 1. igénypont szerinti (I) &ltalanos képletii 2-

-metoxi-imino-karbonsavészterek, amely képletében

Ar jelentése (b) altalanos képletii csoport,

A jelentése

-CHy-, -CH- vagy -N-

CHj CH3 képletili csoport, amely
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képletekben
Y jelentése valamely kdvetlkezd képletnek megfeleld
csoport:
-C-0-; =-C-NH-; =-C-N-; =-0-C-; -NH-C-;
o} o O CHj 0 o
-N-C-; =-0-CHy-; -CHp-O-; -S-CHp-; -5-CHp-;
H3C O 0
-S03-CHy-; =0-; =-CH=CH- vagy -CH,CH,-
n értéke 0 vagy 1,

jelentése egyenes vagy el&gazdlancu 1-6 szénatomos
alkilcsoport, 1-6 szénatomos és 1-9 azonos vagy Kkiildnbdzd
halogénatomot tartalmazd egyenes vagy eldgazd léncu
halogén-alkil-csoport, egyenes vagy eldgazdé lancu 2-6
szénatomos alkenilcsoport, egyenes vagy elagazé 2-6
szénatomot é&s 1-9 azonos vagy kildnbbz8 halogénatomot
tartalmazé halogén-alkenil-csoport, 3-7 szénatomos és
adott esetben 1-5-sz20r8sen azonos vagy kiilénbdzd 1-4
szénatomos egyenes vagy eldgazd lancu alkilcsoporttal
és/vagy halogénatommal szubsztitudlt cikloalkilcsoport,
adott esetben 1-3-szorosan azonosan vagy kiilénbdzsen
szubsztitudlt 2-9 szénatomot és 1-4 azonos vagy kiildnbdzd
heterocatomot - eldnydsen nitrogén-, oxigén- és/vagy kén-
atomot - tartalmazdé heteroaril-csoport, amely heteroaril-
-csoporton a szubsztituensek jelentése valamely kdvetkezd
csoport: fluor-, klér- vagy brématom, egyenes vagy eléaga-

zdlancu 1-4 szénatomos alkil- vagy alkoxicsoport,
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jelentése lehet tovabba még adott esetben 1-5-szdrdsen
azonosan vagy kiilonbdzden szubsztitualt 6-10 szénatomos
arilcsoport, amely arilcsoport szubsztituenyei a
kdvetkezdk lehetnek: fluor-, klbér-, vagy brdmatom, ciano-
vagy nitrocsoport, egyenes vagy eldagazé lancu 1-4
szénatomos alkil-, alkoxi-, alkil-tio-, alkil-szulfonil-
vagy alkil-szulfonil-csoport, egyenes vagy eldgazd lancu
2-4 szénatomos alkenil-, alkenil-oxi-, alkinil-oxi-,
alkenil-tio- vagy alkinil-tio-csoport, egyenes vagy
elagazd lancu 1-4 szénatomos és 1-9 azonos vagy kiildnbsdzd
halogénatomot tartalmazé halogén-alkenil-, halogén-
-alkinil-, halogén-alkenil-oxi-, halogén-alkinil-oxi-,
halogén-alkenil-tio- vagy halogén-alkinil-tio-csoport, az
alkilcsoportokban 1-4 szénatomot tartalmazé alkil-
-karbonil-, alkoxi-karbonil-, alkil-karbonil-oxi-, alkil-
-karbonil-amino-, alkil-karbonil-(N-alkil)-amino-, amino-
-karbonil-, N-alkil-amino-karbonil-, N,N-dialkil-amino-
-karbonil- vagy alkoxi-imino-alkil-csoport, adott esetben
egy vagy tobbszdrdsen azonosan vagy kiilonbdzden szubszti-
tualt 6-10 szénatomos aril-, aril-oxi-, aril-tio-, aril-
-karbonil-, aril-karbonil-oxi-, aril-karbonil-aino-, aril-
-karbonil-(N-1-4 szénatomos alkil)-amino-, aril-amino-
-karbonil-, N-aril-N-1-4 szénatomos alkil-amino-karbonil-,
aril-1-4 szénatomos alkil- vagy aril-2-4 szénatomos
alkenil-csoport, amely csoportokban az arilcsoport
valamely kdvetkezd szubsztituenssel lehet szubsztitualva:
fluro-, klér-, brdématom, ciano- vagy nitrocsoport, egyenes

vagy elagazd lancu 1-4 szénatomos alkil-, alkoxi-, alkil-
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-tio-, alkil-szulfinil- vagy alkil-szulfonil-csoport,
egyenes vagy elagazd lancu 2-4 szénatomos alkenil-,
alkinil-, alkenil-oxi-, alkinil-oxi-, alkenil-tio- vagy
alkinil-tio-csoport, egyenes vagy eldgazdé lancu 1-4
szénatomot és 1-9 azonos vagy kiilénbdzd halogénatomot tar-
talmazdé halogén-alkil-, halogén-alkoxi-, halogén-alkil-
-tio-, halogén-alkil-szulfinil- vagy halogén-alkil-szul-
fonil-csoport, egyenes vagy elagazd ldncu 2-4 szénatomot
és 1-7 azonos vagy kiilonbozd halogénatomot tartalmazéd
halogén-alkenil-, halogén-alkinil-, halogén-alkenil-oxi-,
-halogén-alkinil-oxi-, halogén-alkenil-tio- vagy halogén-
-alkinil-tio-csoport, egyenes vagy eldgazdé lancu az alkil-
csoporton 1-4 szénatomot tartalmazé alkil-karbonil-,
alkoxi-karbonil-, alkil-karbonil-oxi-, alkil-karbonil-
-amino-, alkil-karbonil-(N-1-4 szénatomos alkil)-amino-,
amino-karbonil-, N-alkil-amino-karbonil-, N,N-dialkil-
-amino-karbonil- vagy akoxi-imino-alkil-csoport, adott
esetben egy vagy tobbszordsen azonosan vagy kiilénbdz&en
szubsztitudlt 6-10 szénatomos aril-, aril-oxi-, aril-tio-,
aril-karbonil-, aril-karbonil-oxi-, aril-karbonil-amino-,
aril-(-N-1-4 szénatomos alkil)-amino-, aril-amino-
-krabonil-, N-aril-N-1-4 szénatomos alkil-amino-karbonil-,
aril-1-4 szénatomos alkil- vagy aril-2-4 szénatomos
alkenil-csoport és az arilcsoporton a kdvetkezd
szubsztituensek lehetnek: fluro-, klré- vagy brématom, 1-4
szénatomos alkil- vagy alkoxicsoport,

jelentése lehet még tovabba abban az esetben ha n=q/k16r—

va bromatom is
1
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X{,XLZ X, és X' jelentése egymastdl fiiggetleniil hidrogénatom,
klér- vagy brématom, hidroxi- vagy metoxicsoport, azzal a

megkdtéssel, hogy ha Xl'jelentése brématom, X3

jelentése
hidroxi- vagy metoxicsoporttdl eltérd kell hogy legyn.
4. Eljaras (I) altalanos képletii 2-metoxi-imino-karbonsav-
észterek eldallitasdara - a képletben

Ar jelentése(@,(ﬁ,(p)vagy(q)éltalénos képletid csoport,

A jelentése
-CHy-, -CH- vagy -N-
CHj3 CH; képletili csoport, amely
képletekben
Y jelentése valamely kdvetlkezd képletnek megfeleld
csoport:
-C-0-; =-C-NH-; -C-N-; =-0-C-; -NH-C-;
o 0 O CHj 0 o)
-N~C-; -0-CHp-; =-CHy-O-; -S-CHpy-; -S-CHjp-;
H3C O 0
-S05-CHy-; =-0-; -CH=CH- vagy -CH,CHy-
n értéke 0 vagy 1,

R jelentése alkil-, halogén-alkil-, alkenil-, halogén-
-alkenil-, adott esetben szubsztitualt cikloalil-,
adott esetben szubsztitudlt aril-, vagy adott esetben
szubsztitudlt heterocaril-csoport, és R jelentése

lehet még halogénatom is azokat az eseteket kivéve,

amikor n=0, és

X«, XZ} X3 és X% jelentése egymastdl filiggetleniil
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hidrogénatom, halogénatom, hidroxi- vagy metoxicso-
port, azzal a megkdtéssel, hogy ha X5 jelentése
brbématom, XL egyidejlileg nem jelenthet hidroxi- vagy

metoxicsoportot.

azzal jellemezve, hogy

a)

b)

c)

(Ia) altalanos képletii 2-metoxi-imino-karbonsavészterek
eld4allitasara -

a képletben

R'1 jelentése hidrogénatom, metilcsoport és

Axr jelentése a fenti -

egy (II) alatlanos képletli akrilészter-szarmazékot - a
képletben R4 és Ar jelentése a fenti- O-metil-hidroxil-
-amin savaddicids séjaval reagdltatjuk adott esetben higi-
tészer, valamint adott esetben reakcidt eldsegitd szer
jelenlétében, vagy

(Ib) &altalanos képletii 2-metoxi-imino-karbonsavészterek
eldallitasdra - a képletben Ar jelentése a fenti - el8szodr
egy (III) altalanos képletli aromds amint - a képletben Ar
jelentése a fenti egy (IV) képletii 2-klér-2-hidroximino-
-ecetsav-metilészterrel reagdltatunk adott esetben higi-
tdszer és adott esetben savmegkdtSszer jelenlétében, majd
ezt kovetden a kapott vegyliletet a hidroximino-csoporton
adott esetben savmegkdtdszer jelenlétében metilezziik, vagy
(Ic) &altalanos képletili 2-metoxi-imino-karbonsavészterek
eldallitdsara - a képletben

R jelentése hidrogénatom vagy metilcsoport, és

Ar,1 jelentése(g')vagy(b) dltalanos képletid csoport, amely

képletekben
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Y jelentése valamely kovetkezd képletl csoport:

-C-0-; =-C-NH- vagy -C-N

| I I 1
o o} O CHj3
x1, x2, x3, x4 és R jelentése a fenti -
egy (V) &ltalanos képleti vegyliletet - a képletben
y

R* jelentése hidrogénatom vagy metilcsoport, és
Af2 jelentése(@")vagy @")éltalénos képletl csoport, amely
képletekben
Z jelentése hidroxi-, amino- vagy N-metil-amino-
csoport, és
x1, x2, x3, és x4 jelentése a fenti -
egy (VI) &ltalanos képletii savkloriddal - a képletben R
jelentése a fenti - reagdltatunk, adott esetben higitészer
és adott esetben savmegkdtdszer jelenlétében.
5. KartevGirtdészer azzal jellemezve, hogy hatdanyagként
legalabb egy (I) &ltaldnos képletii 2-metoxi-imino-karbonsav-

észtert tartalmaz - a képletben

Ar jelentése(q}\ﬁ,(p)vagy(d)éltalénos képletii csoport,

A jelentése
-CHyp-, -CH- vagy -N-
CH3 CH3 képletl csoport, amely
képletekben
Y jelentése valamely kdvetlkezd képletnek megfeleld

csoport:
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-C-0-; =-C-NH-; -C-N-; =-0-C-; -NH-C-;
I [ I I |
0 o) O CH3 o} o
-N-C-; =-0-CHz-; =-CHy-0-; =-S-CHy-; =S5-CHy-;
|| [
H3C © 0
-S05-CHy-; -0-; -CH=CH- vagy -CHyCHjp-
n értéke 0 vaqgy 1,

R jelentése alkil-, halogén-alkil-, alkenil-, halogén-
—-alkenil-, adott esetben szubsztitualt cikloalil-,
adott esetben szubsztitudlt aril-, vagy adott esetben
szubsztitudlt heteroaril-csoport, és R jelentése
lehet még halogénatom is azokat az eseteket kivéve,
amikor n=0, és

x4, x‘?’, X as ¥

jelentése egymastdl fliggetlenil
hidrogénatom, halogénatom, hidroxi- vagy metoxicso-
port, azzal a megkdtéssel, hogy ha X'l jelentése
brématon, X3 egyidejlileg nem jelenthet hidroxi- vagy
metoxicsoportot,

ismert szil&rd vagy folyékony és adott esetben ismert felililet-

aktiv anyagokkal elkeverve.

6. Eljaras fitopatogén gombak elpusztitdsara azzal
jellemezve, hogy (I) A&ltalanos képletii 2-metoxi-imino-
-karbonsavésztert alkalmazunk a fitopatogén gombdk megjelenési
helyén.

7. (I) altalanos képletli 2-metoxi-imino-karbonsavészterek
alkalmazisa kartevdk, kiildndsen fitopatogén gombdk elpusztita-

sara.

8. Eljaras kartevdirtdészerek eldallitasiara azzal



jellemezve, hogy (I) &ltaldnos képletii 2-metoxi-imino-
-karbonsavésztert hordozdanyagokkal és/vagy feliiletaktiv anya-
gokkal elkeveriink.

9. Eljarés fungicid készitmények elBallitasara azzal
jellemezve, hogy (I) altalanos képleti 2-metoxi-imino-
-karbonsavésztert hordozdanyaggal és/vagy feliiletaktiv anyag-
gal elkeveriink.

10. (V) altalanos képletnek megfeleld vegyililet, amely
képletben
Rl jelentése hidrogénatom vagy metilcsoport,

Ar? djelentése (a") vagy (b") &altalénos képletii csoport,
amely képletekben
Z jelentése hidroxi-, amino- vagy N-metil-amino-csoport,
és
X, XL, xs és X4 jelentése a egymastdl fiiggetleniil
hidrogénatom, halogénatom, hidroxi- vagy metoxi-
csoport, azzal a megkdtéssel, hogy ha Xl'jelentése
brématom, X3 jelentése hidroxi- vagy metoxicsoporttdl

eltérd.
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