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A talélmany szerinti inszekticid készitmények

hatéanyagként 0,5-90 témeg¥% mennyiségben’

egy (I) altaldnos képletd heterociklusos ve-
gyuletet tartalmaznak - a képletben
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jelentése halogénatommal egyszeresen
helyettesitett piridin-5-il-csoport, 1-4
szénatomos alkilcsoporttal egyszeresen
helyettesitett izoxalol-5-il-csoport vagy
halogénatommal egyszeresen helyettesi-
tett tiazol-5-il~csoport,

jelentése hidrogénatom,

jelentése nitrogénatom,

jelentése nitrocsoport vagy cianccso-
port, és

jelentése a kapcsolédd nitrogén és
szénatommal egyutt adott esetben 1-4
szénatomos alkilcsoporttal vagy triflu-
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or-metilcsoporttal egyszeresen vagy
halogénatommal egyszeresen vagy két-
szeresen helyettesitett 1,2-dihidropiri-
dinil-, 2,3-dihidro-tiazolil-, 2,3-dihidro-
~1,3,4-tiadiazolil-, 1,2-dihidropirimidi-
nil-, 1,6-dihidropiridazinil- vagy 2,3-
—-dihidroimidazolilcsoport.

Az (I) altaldnos képletl vegyuleteket
ugy &llitjék els, hogy egy (II) &ltalanos kép-[Y)
letd vegylletet -

a képletben Y, Z és T jelentése a mar meg-m

adott - egy (III) altalanos képletd vegyﬁlet-co

tel - a képletben N

R és W jelentése a mar megadott és

M jelentése halogénatom o

k6zombos olddszer és bazis jelenlétében rea-g
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A taldlmany targya hatdanyagként (I} altala-
nos képletl heterociklusos iminovegyuleteket
tartalmazo inszekticid készitmények, valamint
eljaras a hatdanyagok eloallitasara.

Ismert, hogy bizonyos piridin-rezonan-
cia-hibridek inszekticid hatasuak (3 922 242.
sz&mU amerikai egyesull allamokbeli szaba-
dalmi leiras), és hogy bizonyos l-szubsztitu-
alt 1,2-dihidro-2-nitro-imino-piridinek gyul-
ladéasgatld hatasuak (J. Med. Chem. 1971, 14.
kétet, 10. szam, 988-990. oldal).

Eldéllitottuk azokat az uj (I) altalanos
képleti heterociklikus vegyulleteket, amelyek
képletében
W jelentése halogénatommal ‘egyszeresen

helyettesitett piridin-5-il-csoport, 1-4

szénatomos alkilcsoporttal egyszeresen

helyettesitett izoxalol-5-il-csoport vagy
halogénatommal egyszeresen helyettesi-
tett tiazol-5-il-csoport,

R jelentése hidrogénatom,

Y jelentése nitrogénatom,

Z jelentése nitrocsoport vagy cianocso-
port, és

T jelentése a kapcsolddo nitrogén és

szénatommal egyutt adott esetben 1-4
szénatomos alkilcsoporttal vagy triflu-
or-metilcsoporttal egyszeresen vagy
halogénatommal egyszeresen vagy két-
szeresen helyettesitett 1,2-dihidropiri-
dinil-, 2,3-dihidro-tiazolil-, 2,3-dihidro-
-1,3,4-tiadiazolil-, 1,2-dihidropirimidi-
nil-, 1,6-dihidropiridazinil- vagy 2,3-
-dihidroimidazolil-csoport. .

A (I) altaldnos képletit vegyuleteket a
koévetkezd eljarassal allitjuk eld:
egy (1I) Altaldnos képletli vegyuletet - a
képletben Y, Z és T jelentése a mar meg-
adott - egy (III) altaléanos képletl vegyilet-
tel - a képletben
R és W  jelentése a mar megadott és
M jelentése halogénatom
kozoémbods oldoszer és bazis jelenlétében rea-
galtatjuk.

Az uj (I) altaldnos képleti heterociklu-
sos vegylletek erds inszekticid hatasuak.

Meglepé modon ezek az uj heterociklu-
sos vegyluletek jelentdsen nagyobb inszekti-
cid hatasuak, mint az eldézéekben emlitett, a
technika &llasabol ismert vegyuletek. Ezt ta-
masztjék ald a példakban kozoélt inszekticid
vizsgalati eredmények.

A (I) &ltalénos képletll vegyuletekre a
kovetkezd speciédlis példakat soroljuk fel:
1-{2-klor-5-piridil-metil)-2-nitro-imino-1,2-di-
hidropiridin,
1-(2-klér-5-piridil-metil)-5-metil-2-nizro-imi-
no-1,2-dihidropiridin,
1-(3-metil-5-izoxazolil-metil)-2-nitro-imino-
-1,2~dihidropiridin,
3-(2~klor-5-piridil-metil)-2~-nitro-imino-4-tia-
zolin és
1-{2-klor-5-piridil-metil)-2-ciano~-imino-1,2-
—-dihidropiridin.
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Ha a taldlmény szerinti eljarasban kiin-
duldsi vegyuletként 2-nitro-imino-1,2-dihid-
ropiridint és 2-klor-5-klér-metil-piridint al-
kalmazunk, akkor a reakcié mentét az A re-
akcidovazlat szemlélteti.

Az eljarasban emlitett (II) &ltalénos
képletli vegyuleteket az elozoekben megadott
Y, Z és T definiciok hatarozzak meg.

A (II) altalénos képlety vegyuletek ma-
gukba foglaljak az ismert, valamint az j ve-
gyuleteket is.

A (II) altalanos képletl vegyuletek re-
zonanciaszerkezettel léteznek. Ezt jelzi a B
abra.

Tekintettel a rezonanciaszerkezetre, a
(I1) altaldnos képletl ismert vegyuletekhez a
koévetkezd vegyuletek tartoznak: :
2-nitro-metil-piridin és a J. Am. Chem. Soc.,
91. kotet, 1856-1857. oldalain leirt magban al-
kilezett helyettesitett termékek:

4-nitro-metil-pirimidin, (J. Org. Chem., 3T7.
kotet, 3662-3670. oldal);
3-nitro-metil-1,2,5~-oxadiazol, (Liebigs Ann.
Chem., 1975, 1029-1050. oldal);
2-piridil-acetonitril, (J. Am. Chem. Soc., 73.

koétet, 5752~5759. oldal);
5-imidazolil-acetonitril, (Chem. Abstr., 50. ko-
tet, 15516a);
2~-imidazolil-acetonitril,
kotet, 1028-1031. oldal);
2-pirimidil-acetonitril, 2-tiazolil-acetonitril és
4-tiazolil-acetonitril, (49972/1974. szamu ja-
pan kozrebocsatasi irat);
2-nitro-imino-piridin, (J. Med. Chem., 14. koé-
tet, 988-990. oldal);
5-klor-2-nitro-imino-piridin (Beilstein, 22 1II,
519. oldal);

metil-helyettesitett 2-nitro-imino~piridin (J.
Am. Chem. Soc., 77. kotet, 3154-3155. oldal);
5-klér-2-nitro-imino-pirimidin (3 041 339.
szamu USA szabadalmi leiras);
3-metil-6-nitro-imino-piridazin és 3-nitro-imi-
no-piridazin, (J. Chem. Soc., 1950, 3236-3239.
oldal);

3-kl6r-6-nitro-imino-piridazin (Chem.
55. kotet, 1634i);

2-nitro-imino-tiazol (Can. J. Chem., 31. koétet,
885-893. oldal);
2~nitro-imino-4-trifluor-metil-tiazol (J.
Che., 20. kotet, 499-510. oldal);
metil-helyettesitett 2-nitro-imino-tiazol, (Can.
J. Chem., 34. kotet, 1291-1270. oldal);
4~-nitro-imino-1,2,3-tiadiazol, (J. Chem.
1965, 5175. oldal);
3-metil-5-nitro~-imino-1,2,4~tiadiazol, (619 423.
szamu belga szabadalmi leiras);

1-alkil~ vagy -halogén-helyettesitett 5-nitro-
-imino-1,3,4-tiadiazol (J. Pharm. Soc., Japan,
75. kotet, 1149-1150. oldal, vagy a 9736/1977.
szamu japan kozrebocsatési irat);

{(J. Med. Chem., 11.

Abstr.,

Org.

Soc.,

2-ciano-imino-piridin (Ann. Pharm., Fr., 26.
kotet; 469-472. oldal);
2-ciano-metil~tiazol (Chem. Pharm. Bull.,, 21.
kotet, 74-86. oldal);
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2-ciano~imino-pirimidin (860 423. szamu angol
szabadalmi leiras és
2-ciano-metil-piridin (Chem.
397-407. oldal);
Etil-2-nitro-2-(2-piridil)-acetét
Etil-2-piridil-acetatbdl egyszeri moédon a J.
Org. Chem., 37. kotet, 3662-3670. oldal sze-
rint megadott nitralassal eléallithato.

A talalmény szerinti eljarésban a (II)
iltaldnos képletll vegytleteket, mint kiindu-
lasi vegyuleteket az eldozdekben megadott R,
W és M jelentések hatérozzédk meg.

A (I1I) &ltaldnos képletben M elonyods
jelentése klératom vagy, bromatom.

A (I1I) altaldnos képleti vegyiletek is-
mertek, ezek tipikus példai a kévetkezok:
2-klor-5-klor-metil-piridin,
5-klor-metil-3-metil-izoxazol,
5~-klor-metil-2-klor-tiazol,
5-klér-metil-2-metil-tiazol,
5-klor-metil-2-fluor-piridin,
2-brom-5-klor-metil-piridin és
5-k16r-metil-2-metil-piridin.

A taldlmény szerinti eljéréasban a vizet
es az Osszes kozombds szerves oldoszert,
mint megfeleld higitoszert alkalmazhatjuk.

Ilyen higitoszerekre a kévetkezd peélda-
kat soroljuk fel:
alifés, aliciklusos vagy aromas (adott esetben
klérozott) szénhidrogének, igy hexan, ciklo-
hexén, petroléter, ligroin, benzol, toluol, xi-
lol, metilén-klorid, kloroform, szén-tetraklo-
rid, etilén-klorid és klér-benzol; éter, igy
dietil-éter, metil-etil-éter, di-izopropil-éter,
dibutil-éter, propilén-oxid, dioxén és tetra-
hidrofuran; ketonok, igy aceton, metil-etil-
-keton, metil-izopropil-keton és metil-izobu-
til-keton; nitrilek, igy acetonitril, propionitril
és akrilnitril; alkohol, igy metanol, etanol,
izopropanol, butanol és etilénglikol; észter,
igy etil-acetat és amil-acetit; savamidok, igy
dimetil-formamid és dimetil-acetamid; szulfon
és szulfoxid, igy dimetil-szulfoxid és szulfo-
lan; és bazisok, igy piridin.

Az eljarasban felhasznélhatd bazisokra
példaként megemlitjuk a szervetlen baziso-
kat, igy a natrium-hidroxidot és a kalium-
-karbonatot, szerves bézisra a trietil-amint.

A taldlmény szerinti eljarast széles ho-
mérséklet-tartomanyban lefolytathatjuk, igy
példaul 0-120 °C, eldnyésen 20-80 °C homér-
sékleten.

A reakciot eldnydsen atmoszferikus nyo-
mason veégezzik, azonban magasabb vagy
alacsonyabb nyomason is dolgozhatunk.

A taldlmany szerinti eljarédsban a kivént
(1) altaldnos képletli vegyiletet ugy allithat-
juk elé, hogy 1 mél (I1) &ltalanos keépleth
vegyuletet korulbelil 1-1,2 mol trietil-amin-
nal és kérulbelul 1-1,2 mol, elényésen 1 mol
(1II) altalanos képletll vegyulettel kozOmbos
oldoszerben, igy etanolban étalakitjuk.

A talélmdnyunk szerinti ejarassal elo-al-
(1) &ltalanos kepleti vegyiuletek a C

Ber., 85, kotet,
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ibra szerinti rezonancia szerkezetlek lehet-
nek.

Ha a C-oldalon T utolsd eleme nitrogén-
atom, akkor a (I) altalénos képletd vegyile-
tek (I") altalénos képleti rezonancia-
szerkezetliek lehetnek.

A talalméany szerinti eljaréssal eldallitott
vegyuleteket eldonyosen a (I) éltaldnos képlet
hatarozza meg.

Ezekkel a vegyuletekkel szemben a no-
vények j6 kompatibilitast mutatnak, valamint
a vegyuletek melegverl &llatokkal szemben
kedvezd toxicitasuak, és ily modon artropo-
den kartevék pusztitdsara, kuldondssen olyan
rovarok pusztitisdra alkalmasak, amelyek a
mezdgazdasdgban, erddségekben jelentkez-
nek, valamint felhasznalhatjuk ezeket a ‘ve-
gyuleteket raktarak és kulénbézd anyagok,
valamint higiénias szektorok védelmére.

A taléilmény szerinti eljarassal eléallitott
vegyuletek hatédsosak a normal érzékeny es
rezisztens fajokkal, valamint az Osszes vagy
egyes fejlodési stadiumokkal szemben. Az
egyes kartevokre a kovetkezd példékat so-
roljuk fel:

Az Isopoda osztalybdl példaul:

Oniscus asellus

Armadillidium vulgare és

Porcellic scaber;

A Diplopada osztalybol példaul:
Blaniulus guttulatus;

A Chilopoda osztalybdl példaul:
Geophilus carpophagus és
Scutigera spec.;

A Symphyla osztélybol példaul:
Scutigerella immaculata;

A Thysanura rendbdl példauli
Lepisma saccharina;

A Collembola rendbél példaul:
Onychiurus armatus;

Az Orthoptera rendbdl példaul:

Blatta orientalis,

Periplaneta americana,

Leucophaea maderae,

Blatella germanica,

Acheta domesticus,

Gryllotalpa spp.,

Locusta migratoria migratorioides,

Melanoplus differentialis és

Schistocerca gregaria;

A Dermaptera rendbdl példaul:
Forficula auricularia,

Az Isoptera rendbdl példaul:
Reticulitermes spp.;

Az Anoplura rendbél példaul:

Phylloxera vastatrix,

Pemphigus spp.,

Pediculus humanus corporis,

Haematopinus spp. és

Linognathus spp.;

A Mallophaga rendbdl példaul:

Trichodectes spp. és

Damalinea spp.;

A Thysanoptera rendbdl példaul:

Herconithrips femoralis és

4.



Thrips tabaci;

A Heteroptera rendbol peldaul:

Eurygaster spp.,
Dysdercus intermedius,
Piesma quadrata,
Cimex lectularius,
Rhodnius prolixus és
Triatoma spp.;

A Homoptera rendbél példaul:

Aleurodes brassicae,
Bemisia tabaci,
Trialeurodes vaporariorum,
Aphis gossypii,
Brevicoryne brassicae,
Cryptomyzus ribis,
Aphis fabae,

Doralis pomi,

Eriosoma lanigerum,
Hyalopterus arundinis,
Macrosiphum avenae,
Myzus spp.,

Phorodon humuli,
Rhopalosiphum padi,
Empoasca spp.,
Euscelis bilobatus,
Naphotettix cincticeps,
Lecanium corni,
Saissetia oleae,
Laodelphax striatellus,
Nilaparvata lugens,
Aonidiella aurantii,
Aspidiotus hederae,
Pseudocuccus spp. és
Psylla spp.;

A Lepidoptera rendbdl példaul:

Pectionophora gossypiella,
Bupalus piniarius,
Cheimatobia brumata,
Lithocolletis blancardella,
Hyponomeuta padella,
Plutella maculipennis,
Malacosoma neustria,
Euproctis chrysorrhoea,
Lymantria spp.,
Bucculatrix thurberiella,
Phyllocnistis citrella,
Agrotis spp.,

Euxoa spp.,

Feltia spp.,

Earias insulana,
Heliothis spp.,
Spodoptera exigua,
Mamestra brassicae,
Panolis flammea,
Prodenia litura,
Spodoptera spp.,
Trichoplusia ni,
Carpocapsa pomonella,
Pieris spp.,

Chilo spp.,

Pyrausta nubilalis,
Ephestia kuehniella,
Galleria mellonella,
Cacoecia podana,

Capua reticulana,

HU 2002863 B
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Choristoneura fumiferana,
Clysia ambiguella,
Homona magnanima és
Tortrix viridana;

5 A Coleoptera rendbdl peéldaul:
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Anobium punctatum,
Rhizopertha dominica,
Acanthoscelides obtectus,
Hylotrupes bajulus,
Agelastica alni,
Leptinotarsa decemlineata,
Phaedon cochleariae,
Diabrotiaca spp.,
Psylliodes chrysocephala,
Epilachna varivestis,
Atomaria sSpp.,
Oryzaephilus surinamensis,
Anthonomus spp.,
Sitophilus spp.,
Otiorrhynchus sulcatus,
Cosmopolites sordidus,
Ceuthorrhynchus assimilis,
Hypera postica,
Dermestes spp.,
Trogoderma Spp.,
Anthrenus spp.,
Attagenus spp.,

Lyctus spp.,

Meligethes aeneus,

Ptinus spp.,

Niptus hololeucus,
Gibbium psylloides,
Tribolium spp.,

Tenebrio molitor,
Agriotes spp.,

Conoderus spp.,
Melolontha melolontha,
Amphimallon solstitialis és
Costelytra zealandica;

A Hymenoptera rendbdl példaul:

Diprion spp.,
Hoplocampa spp.,

Lasius spp.,

monomorium pharaonis és
Vespa spp.;

A Diptera rendbdl példaul:

Aedes spp.,

Anopheles spp.,

Culex spp.,

Drosophila melanogaster,
Musca spp.,

Fannia spp.,

Calliphora erythrocephala,
Lucilia spp.,
Chrysomyia spp.,
Cuterebra spp.,
Gastrophilus spp.,
Hyppobosca spp.,
Stomoxys spp.,

QOestrus spp.,
Hypoderma spp.,
Tabanus spp.,

Tannia spp.,

Bibio hortulanus,
Oscinella frit,

5.
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Phorbia spp.,

Pegomyia hyoscyami,

Ceratitis capitata,

Dacus oleae és

Tipula paludosa.

Az allatgyogyaszat teriletén a talalmény
szerinti eljarassal eléallitott vegyuletek ku-
16nbozd kéros allati parazitak (belsdo és kulso
paraziték), igy rovarok és féergek pusztitasa-
ra hatésosak.

Az éllati parazitékra a kovetkezd rova-
rokat emlitjuk meg, igy;

Gastrophilus spp.,

Stomoxys spp.,

Trichodectes spp.,

Rhodnius spp. és

Ctenocephalides canis.

A hatéanyagokat szokasos készitménnye
alakithatjuk, igy oldattd, emulziéva, szusz-
penziova, porrd, habba, pasztavé, granula-
tumma, aeroszolla. Eléallithatunk hatdanyag-
gal impregnalt természeles vagy szintetikus
anyagokat, polimer anyagba kapszulazott ter-
mékeket, vetdbmagvakat hatoanyagot tartalma-
z6 véddbevonattal lathatjuk el (csavazas),
valamint készithetunk éghetd készitményeket,
igy fustpatronokat, fistdobozokat és -spira-
lokat, valamint ULV-eljaréssal hideg kod és
meleg koéd keészitményeket.

Ezeket a készitményeket ismert modon
allithatjuk eld, igy példaul a hatdéanyagot
inert toltdanyaggal keverjuk, vagyis folyé-
kony vagy cseppfolyositott gézhalmazéllapotu
vagy szilard higitéanyagokkal vagy vivo-
anyagokkal, adott esetben alkalmazhatunk fe-
laletaktiv anyagokat, vagyis emulgeatorokat
és/vagy diszpergalészert és/vagy habosito-
szert. Ha inert toéltdanyagként vizet alkalma-
zunk, akkor oldodast segitd szerként fel-
hasznalhatunk szerves olddszereket is.

Folyékony olddszereken, higitdoszeren
vagy vivbanyagokon elényésen a Lkovetkezd
vegyuleteket ertjuk: aromeés szénhidrogeének,
igy xilol, toluol, vagy alkil-naftalinok, kléro-
zott aromés vagy klorozott alifés szénhidro-,
gének, igy klor-benzol, klor-etilen vagy me-
tilen-klorid, alifas szénhidrogének, igy ciklo-
hexdn vagy paraffin, példaul A&svanyolaj
frakciok, alkoholok, igy butanol vagy glikol,
valamint ezek étere és észtere, ketonok, igy:
aceton,  metil-etil-keton,  metil-izobutil-keton
vagy ciklohexanon, vagy erosen polaris oldo-
szerek, igy dimetil-formamid és dimetil-szulf-
oxid valamint viz.

Cseppfolyositott gaz halmazallapotu higi-:
toszereken vagy vivbanyagokon azokat a fo-
lyadékokat eértjuk, amelyek normal hémeér-
sékleten és normal nyoméson gézhalmazélla-
potuak, igy példaul aeroszolos hajtogézok,
igy halogénezett szénhidrogenek, valaminti
butan, propén, nitrogéngaz és szén-dioxid.

Szilard vivdéanyaglként alkalmazhatunk
érolt természetes asvanyokat, igy kaolint,
agyagot, talkumot, krétat, kvarcot, attapulgi-
tot, montmorillonitot vagy diatomafoldet, és
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érolt szintetikus anyagokat, igy nagydisz-
perzitdsu kovasavat, aluminjum-oxidot és szi-
likatot, szilard vivoanyagként granulétumok=-
hoz felhasznélhatunk apritott és frakcionait
természetes kozeteket, igy kalcitot, mar-
vényt, horzsakévet, szepiolitot és dolomitot,
valamint szerves és szervetlen lisztekbdl keé-
szitett szintetikus granulatumokat, és szer-
vetlen és szerves anyagokbol, igy furészpor-
bél, kokuszdiohéjbol, kukoricaszarbdl és do-
hényszarbél késziult granulatumokat.

Emulgeald és/vagy habosité szerként al-
kalmazhatunk nemionos és anionos emulgeato-
rokat, igy poliloxi-etilén)-zsirsav-észtert,
poli{oxi-etilén)-zsiralkohol-étert, példaul
alkil-aril-poli(glikol-éter)~t, alkil-szulfonato-
kat, alkil-szulfétot, aril-szulfonatot valamint
fehérje hidrolizatumot. Diszpergaloszerként
felhasznalhatunk példaul ligninszulfitligot és
metil-cellulozt.

Kotbanyagként alkalmazhatunk karboxi-
-metil-cellulézt és por, granuldlt vagy latex
formaju természetes és szintetikus polimert,
igy gumiarabikumot, poli(vinil-alkohol)-t és
poli(vinil-acetat)-ot. A készitményekben fel-
hasznalhatunk szinezbszereket, igy szervet-
len pigmenteket, példédul vas-oxidot, titéan-
-oxidot és szerves szinanyagkeént, alkalmaz-
hatunk alizarin-szinanyagot, azo-szinanya-
gokat vagy fém-ftédlo-cianin-szinanyagokat,
és nyomelemeket, példaul vas-, mangén-,
bér-, réz-, kobalt-, molibdén- és cinksdkat.

A készitmények &ltaléban 0,5-90 tomeg¥%
hatéanyagot tartalmazhatnak.

A taldlmény szerinti eljaréassal elééllitott
hatéanyagokat felhasznalhatjuk a kereskede-
lemben kaphaté készitményforméaban, vagy
ezekbol eléallitott felhasznélasra kész forma-
ban, amelyet egyéb hatoanyagokkal keverve
allitunk eld. Ilyen hatoanyagok lehetnek
egyéb inszekticidek, sterilizéloszerek, akari-
cidek, nematocidek, fungicidek, névekedés-
szabalyozd anyagok, vagy herbicidek. In-
szekticidekhez tartoznak példaul a foszfatok,
karbamétok, karboxilatok, klorozott szénhid-

rogének, fenil-karbamidok és mikroorganiz-
musokkal eldallitott  bioldgiailag hata-sos
anyagok.

A taldlmény szerinti eljarassal eldallitott
hatéanyagokat felhasznalhatjuk tovabba ke-
reskedelemben kaphaté készitményként, vagy
ezekbdl a készitményekbol eldallitott olyan
felhasznélasra kész formaként, amelyeket
egyéb szinergetikus hatésu anyagokkal tor-
ténd keveréssel allitunk eld. Szinergetikus
anyagok azok a vegyuletek, amelyek a hato-
anyag hatésdt anélkil fokozzék, hogy a keé-
szitményhez adagolt szinergetikus szer maga
is hatékony lenne.

A kereskedelemben kaphaté készitmé-
nyekbdl eléallitott felhasznélésra keész for-
mékban a hatéanyagtartalmat széles tarto-
manyban véltoztathatjuk. A felhasznélasra
kész formékban az aktiv vegyulet koncentra-
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ciéja 0,0000001-100 tomeg¥%, eldnyésen 0,0001-
-1 tomeg%.

A vegyuleteket szokdsos moédon a fel-
hasznéaladsra kész forménak megfeleld moédon

A reakcicelegyet szobahdmérsékletre huatjuk
és jeges vizbe ontjuk. A kivald kristélyokat
szlréssel osszegyljtjuk és etanolbdl atkris-
talyositjuk, igy halvanysarga 1-(2-klor-5-pi-

alkalmazzuk. 5 ridil~-metil)-2~nitro-imino-1,2~didhidropiridint
Ha a készitményt higiéniai szektorban (2,3 g) allitunk elb.
vagy termékraktérban eléforduléd kartevokkel Op.: 209-212 °C.
szemben alkalmazzuk, akkor a hatéanyagok
fa és anyag feluleteken kiemelkedd, hosszu
ideig tartd maradék hatast mutatnak, vala- 10 2. példa
mint elmeszesedett fellileteken alkaliakkal
szemben jo ellenélloképességik van, 1-(2-kl6r-5-piridil-metil)~2~-ciano~imino~
Talélményunkat korldtozas nélkul a ko- -1,2-dihidropirimidin elGéllitésara
vetkezd peéldakkal szemléltetjuk.
i5 3,24 g 2-klor-5-klor-metil-piridinbél,
2,4 g 2-cianamino-pirimidinbél, 3,04 g viz-
El6allitédsi példa mentes kalium-karbonétbol és 100 ml aceto-
nitrilbol elegyet készitink, majd az elegyet
visszafolyatd h(td alatt allandd keverés koz-
1. példa 20 ben 5 Orén at keresztil hevitjuk. Csékken-
tett nyoméson 50 ml acetonitrilt ledesztilla-
1-(2-kl6r-5-piridil-metil)-2~nitro-imino- lunk, majd a maradékot jeges vizbe ontjuk.
-1,2-dihidropiridin eléallitéséra A kivald kristalyokat szlréssel osszegyutjtjuk
és etanolbdl atkristalyositjuk. Ily médon
3,24 g  2-klor-5-klor-metil-piridint és 25 szintelen kristdlyokat allitunk el6. A termék
2,78 g 2-nitramino-piridint felolddunk 50 ml 1-(2-klor-5-piridil-metil)-2-cidno-imino-1,2-
vizmentes etanolban, majd az oldathoz adunk ~dihidropirimidin (1,87 g).
4,04 g trietil-amint. Az elegyet rovid ideig Op.: 218-220 °C,
szobahdmérsékleten keverjuk. Ezutan vissza- Az 1, téblazatban felsorolt talalmany
folyatd hitd alatt 8 oran Kkeresztil hevitjuk. 30 szerinti eljardssal elballitott vegyuleteket az
1. és a 2. példa szerinti médon kaptuk.
1. tablazat
Vegy Op. (°C)
széma W R N-oldat T C-oldal Y Z torésmutatd
1 2-k)or-pi-
ridin-5-il H -CH=CH-CH=CH- =N- NO2 209~212 °C
2 2-klor-pi- CH3
ridin=5-il H -CH=b-CH=CH- =N- NO2 188~190 °C
3 2-klor-pi- CH3
ridin-5-il H -CH=CH-CH=- =N- NO2 no?®  1.5939
4 2-klor-pi- Cl
ridin-5-il H -CH=C-CH=CH- =N- NOz 84~85 oC
5 2-klor-pi- %r
ridin-5-il H -CH=C-CH=CH- =N- NO2z 210~217 °C
6 2-klor-pi- B'r B‘r
ridin-5-il H ~CH=C~CH=C~- =N- NO2 229~2232 °C
7 2-klér-pi- CF3
ridin-5-il H -CH=t-CH=CH- =N- NO2 159~160 °C
8 3~metil-5-
-izoxazolil H -CH=CH-CH=CH- =N~ NO2 159~161 °C
9 2-klor-tia-
zol-5-il H -CH=CH-CH=CH~ =N- NO2 87~88 oC
10 2~klor-pi- .
ridin-5-il H ~CH=CH~-S~ =N- NO2 219~220 °C
11 2-klér-pi-
ridin-5-il H -N=CH-§- =N~ NO2 166~167 °oC
12 2-klor-pi- Hs
ridin-5-il H -N=C-S- =N- NO2 180~183 °C
13 2-kiér-pi- Cizﬂs
ridin-5-il H -N=C~S- =N- NO2 167~170 oC

7-



11 HU 200263 B 12
Vegy 0op. (°C)
széma \U R N-oldat T C-oldal Y Z toérésmutatod
14 2-klor-pi- CF3
ridin=5-il H -N=b-s- =N- NO2 178~180 °C
15 2-klor-pi- Cl
ridin-5-il H -CH=b-CH=N- =N- NO2 90~95 °C
16 2-Klor-pi- Cl
ridin-5-il H -N=b-CH=CHi- =N- NO2 n?®  1.6335
17 3-metil-5-
~jzoxazolil H -CH=CH~S- =N- NO2 224~227 °oC
18 3-metil-5~ Ha
~izoxazolil H -N=C~-S- =N=- NOz 137~140 °C
19 2-klor-tia- H3
zol-5~il H -N=C-S§- =N- NO2 122~124 °C
20 2-klor-pi~
ridin-5-il H ~CH=CH-CH=CH- =N- CN 184~186 °C
21 2-klor-pi- ql
ridin-5-il H ~CH=C-CH=CH~ =N- CN 215-219 oC
22 2-klor-pi- Cl Cl
ridin-5-il H ~CH=6-CH=C- =N- CH
23 2-klor-pi-
ridin-5-il H -CH=CH-S- =N- CN 151~154 °C
24 2-klor-pi-
ridin-5-il H ~N=CH-S- =N- CN. 122~124 °C
25 2-klér-pi-
ridin-5-il H ~CH=CH-CH=N- =N- CN 218~220 °C
26 2-klér-tia-
zol-5-il H -CH=CH~CH=CH- =N- CN 218~219 °C
27 2-metil-pi-
ridin=-5-il H ~CH=CH-CH=CH- =N- NO2
28 2-fluor-pi-
ridin-5-il H -CH=CH-CH=CH~- =N- NO2
30 2-brom-piri-
din-5-il H ~CH=CH~CH=CH- =N- NO2z
38 2-fluor-pi-
) ridin-5-il H -CH=CH-CH=N- =N- NO2
41 2-fluor-tia-
zol=5-il H -CH=CH-S- =N~ NO2
42 2-klér-tia-
zol-5-il H =N- NO2
49 2-fluor-piri-
din-5-il H -CH=CH-CH=CH- =N- CN
55 3-metil-5-
~izoxazolil H -CH=CH-CH=CH- =N- CN
62 2-klor-tia-
zol-5-il H ~CH=CH-S- =N- CN
64 3-metil-5-
-izoxazolil H -CH=CH-CH=N- =N- CN
69 2-klor-pi-
ridin-5-il H -CH=CH-CH=CH- =CH- NO2
71 3-metil-5-
—izoxazolil H —CH=CH-CH=CH~ =CH- NO2
72 2-klor-tia-
zol~5-11 H ~CH=CH-CH=CH~- =CH~ NO2
74 2-klor-pi- :
ridin-5~il H ~CH=CH-CH=N-~ =CH- NO2
75 2-klor-pi-
ridin-5-il H -CH=N-CH=CH~- =CH- NO2
17 2-klor-tia-
zol-5-il H -CH=N-CH=CH- =CH- NO2
78 2-k1ér-pi-
ridin-5-il H ~CH=CH-S =CH- NO2
79 2-klor-tia-
zo]-5~-il H -CH=CH-5- =CH- NO2
8

8-



13 HU 200263 B 14

Vegy Op. (°C)
szama W R N-oldat T C-oldal Y Z térésmutatd
80 2-klor-pi-

ridin=-5~il H -CH=CH~NH- =CH- NO2
81 2-klor-pi-

ridin-5-il H -CH=CH-CH=CH-~ =CH- CN
82 2-klér-pi-

ridin-5=-il H -CH=CH-CH=N~- =CH- CN
83 2-brém-pi-

ridin-5-il H -CH=CH-CH=N- =CH- CN
85 2-klor-pi-

ridin-5-il H -CH=CH~-NH- =CH- CN
87 2-klor-pi-

ridin-5-il H -CH=CH-S~- =CH- CN
88 2-klor-pi-

ridin-5~il H -CH=CH-NH- =N- NO2 186-189 °C
89 2-klor-tia~

zol-5-il H -CH=CH-NH~- =N- NO2 156-157 °C

Formalési példék
1. Porozoszer

A célnak megfeleld hatdéanyag-készit-
mény elballitésahoz 5 tomegrész 1. példa sze-
rinti hatdanyagot 95 tomegrész természetes
koliszttel elkeverunk és porfinomsagura Oré-
link. A kapott készitményt a kivant mennyi-
ségben a novényekre vagy azok életterébe
szorjuk.

A célnak megfeleld hatéanyag-készit-
mény elballitdsdhoz 50 tdémegrész 2. példa
szerinti hatéanyagot 1 tomegrész dibutil-naf-
talin-szulfonattal, 4 témegrész natrium-lig-
nin-szulfonattal, 8 tomegrész magas diszper-
zitasfoku kovasavval és 37 tomegrész terme-
szetes koliszttel elkeveriunk, és porra 6ré-
liink. Felhasznalas eldétt a nedvesithetd port
annyi vizzel keverjuk, hogy a keletkezd ke-
verék a hatdanyagot a kivant koncentracié-
ban tartalmazza.

3. Emulgealhatoé koncentratum

A célnak megfeleld hatdanyag-készit-
mény eloallitdséhoz 25 toOmegrész 1. példa
szerinti hatéanyagot 55 témegrész xilol és 10
témegrész ciklohexanon keverékében felol-
dunk. Emulgeatorként 10 tdomegrész dodecil-
-benzol-szulfonsavas kalcium és nonil-fenol-
-poli-(glikol-éter) keveréket adunk hozza.

Felhasznélas elott az emulgedlhatd koncentra-.

tumot annyi vizzel higitjuk, hogy a keletkezd
keverék a hatoanyagot a kivant koncentréa-
cidban tartalmazza.

4. Granuldétum

A célnak megfeleld hatoanyag-készit-
mény eléallitéséhoz 91 tomegrész 0,5-1,0 mm
szemcseméreti homokhoz 2 Lomegresz orso-
olajat és 7 tomegrész poritott, 75 tdémegrész
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2. példa szerinti hatdoanyagbol és 25 tomeg-
rész természetes kolisztbdl készllt hato-
anyag-keveréket adunk. A keveréket megfe-
leld keverbberendezésben addig kezeljuk,
amig egyenletes, szabadon folyé és pormen-
tes granuldtum nem keletkezik, A granuldtu-
mot a kivant mennyiségben a névényekre
vagy azok életterébe szorjuk.

5. Nedvesithetd por (diszpergélhato)

A célnak megfeleld hatéanyag-készit-
mény eloallitéséhoz 90 tdomegrész 2. példa
szerinti hatéanyagot 1 témegrész dibutil-naf-
talin-szulfonattal, 2 toémegrész lignin-szulfo-
nattal, 2 (Oomegrész magas diszperzitasfoku
kovasavval és 5 tomegrész természetes ké-
liszttel elkeverink, és porra Orolunk. Fel-
hasznélds elétt a nedvesithetd port annyi
vizzel keverjuk, hogy a keletkezd keverék a
hatdanyagot a kivant koncentracidban tartal-
mazza.

Biologiai példak

Osszehasonlité vegyuletek:

A 29570/1975. szamu japan koézrebocsa-
tasi iratbol ismert A-1, A-2 és A-3, valamint

a J. Med. Chem. 1971, 14. kotet, 988-990. ol-
dalon megadott B-1 képletd vegyulet.

3. példa (hatédstani vizsgalat)

Szerves foszfortartalmu keészitményekkel
szemben rezisztens Nephotettix cincticeps-
~-szel végzett vizsgalat
Vizsgalati készitmény elédllitdsa:

Oldoszer: 3 tomegrész xilol
Emulgeéator: 1 témegrész poli{oxi-etilén)-al-
kil-fenil-éter

-9-
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Célszer( hatdanyagkészitmény eldallita-
sthoz oOsszekeverink 1 tomegrész hatdanya-
got a megadott mennyiségl oldoszerrel ¢és a
megadott mennyiségll emulgeatorral. Az ele-
gyet vizzel egy elore meghatarozott koncent-
réciora higitjuk.

Vizsgalati eljaréds:

12 cm atmeérdji cserepekben termesztett
10 cm magas rizs noévényeket cserepenként
10 ml vizzel higitott hatéanyagkeészitménnyel
bepermetezziuk. Miutdn a felszort vegyszer
megszaradt, minden egyes cserép folé 7 cm
&tmérdju és 14 cm magas drétkosarat helye-
zunk, és a drotkosar ala 30 kifejlett nénemi
Nephotettix cincticeps-et helyezink, amely
szerves foszfortartalmu készitményekkel
szemben rezisztens, A cserepeket allandé hé-
mérsékletl helyiségben tartjuk, majd 24 ora
elteltével az elpusztult rovarok szamat meg-
hatarozzuk, és kiszamoljuk a pusztulasi ra-
tat.

Ebben a vizsgéalatban 8 ppm hatdanyag
koncentracional 100%-os  pusztulasi ratét
kaptunk az 1., 2., 8., 10., 20., 23., 25., 26.
szamu vegylleteknél. A vizsgalatban Ossze-
hasonlité vegyuletként alkalmazott 40 ppm A-
-1, A-3 és B-1 keépletl vegyuletek, valamint
a 8 ppm A-2 osszehasonlité vegyilet hatasta-
lannak bizonyult.

4. példa (hatéstani vizsgélat)

A 3. példaban leirtak szerint egy elére
meghatarozott koncentracioju, vizzel higitott
hatéanyagkészitményt &llitunk el6, amelyet
12 cm atmérdji cserepekben termesztett ko-
rulbeli]l 10 cm magas rizspalantdkra hor-
dunk. Minden egyes cserépbe 10 ml hatd~
anyag készitményt porlasztunk. Miutén a fel-
szort vegyszer megszaradt, minden egyes
cserepet 7 cm Atmérdji és 14 cm magas
drotkosarral befedunk, majd a drotkosarak
alad 30 kifejlett noneml Nilaparvata lugens-et
helyezink. A cserepeket inkubatorban tarol-
juk, és 2 nap mulva meghatirozzuk az el-
pusztult rovarok szémat. Kiszamoljuk a pusz-
tulési ratat.

Hasonlo médon meghatédrozzuk a pusztu-
lasi ratat Sogatella furcifera és a szerves
foszforvegyuletekkel szemben rezisztens Lao-
delphax striatellus esetében is.

Ebben a vizsgalatban példéul a N. lu-
gens, L. striatellus és S. furcifera kartevok-
kel szemben 40 ppm hatdanyagkoncentracio
esetén 100%-os pusztuldsi réatat tapasztaltunk
az 1, 2, 8 és 10. széml vegyuletek vizsgéla-
takor. Osszehasonlité vegyilelként A-1, A-2,
A-3 és B-1 képleti vegyuleteket alkalmaz-
tunk, amelyek a vizsgélat sorén vagy hatas-
talannak, vagy elenyészben csekély hatasu-
nak bizonyultak.

10

200263 B

10

15

20

25

30

35

40

45

50

55

60

65

16

5. példa (hatéstani vizsgélat

A Myzus persicae (zold 6szibarack le-
véltetvek)-kel végzetl vizsgélat, amely a
szerves foszfortartalmi vegyiletekkel és
karbamattartalmi vegyuletekkel szemben re-
zisztens.

Vizsgélati eljaras:

15 cm atmérdji nagy cserepekben ter-
mesztett korulbelal 20 cm magas padlizsén
paléntékra helyezink zold Oszibarack levél-
tetveket (kéralbelul 200 levéltetii/palénta). 1
nappal a kartevok kihelyezése utén beperme-
tezzik a néovényeket a 3. példa szerint eldal-
litott vizzel _ higitott hatéanyagkészitmény
meghatérozott mennyiségével. Beporlasztas
utan a novényeket 28 °C homérsékletld Gveg-
hézba helyezzik. A porlasztds utan 24 oraval
kiszamoljuk a pusztulasi ratat. A vizsgalatot
minden egyes vegyulletre kétszer megismétel-
juk.

Ebben a vizsgélatban 200 ppm hato-
anyag koncentracionél 100%-os pusztuldsi ra-
tat tapasztaltunk az 1., 2., 8. és 10. szamu
vegyuleteknél. Az 6sszehasonlité vegyilet-
ként alkalmazott A-1, A-2, A-3 és B-1 képle-
th vegyuletek a Myzus persicae kartevdvel
szemben vagy hatastalanok vagy csekély ha-
tasuak voltak.

SZABADALMI IGENYPONTOK

1. Inszekticid keszitmények, azzal jelle-
mezve, hogy hatdanyagként 0,5-90 tomegh
mennyiségben egy (I) altaléanos képletl hete-
rociklusos vegyuletet tartalmaznak - a kép-
letben
1% jelentése halogénatommal egyszeresen
helyettesitett piridin-5-il-csoport, 1-4
szénatomos alkilcsoporttal egyszeresen
helyettesitett izoxalol-5-il-csoport vagy
halogénatommal egyszeresen helyettesi-
tett tiazol-5-il-csoport,
jelentése hidrogénatom,
jelentése nitrogénatom,

A jelentése nitrocsoport vagy cianocso-
port, és

jelentése a kapcsolddd nitrogén és
szénatommal egyutt adott esetben 1-4
szénatomos alkilcsoporttal vagy triflu-
or-metil-csoporttal egyszeresen Vagy
halogénatommal egyszeresen vagy két-
szeresen helyettesitett 1,2-dihidropiri-
dinil-, 2,3~dihidro-tiazolil~, 2,3-dihidro-
-1,3,4-tiadiazolil-, 1,2-dihidropirimidi-
nil-, 1,6-dihidropiridazinil- vagy 2,3-
~dihidroimidazolilcsoport -

inert toltdanyagok igy folyékony oldoészerek,
eldnyosen xilol és/vagy szilard vivéanyagok,
elényosen természetes koliszt és/vagy feliu-
letaktiv anyagok, igy emulgealoszerek, elo-
nydsen nonil-fenol-poli-{glikol-éter) és/vagy

-~ °
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diszpergéloszerek, elonydsen natrium-lignin-
-szulfonat mellett.

2. Eljaras az (I) altalanos képletii hete-
rociklusos vegyuletek eléallitésara - a kép-
letben 5
W jelentése halogénatommal egyszeresen

helyettesitett piridin-5-il-csoport, 1-4
szénatomos alkilcsoporttal egyszeresen
helyettesitett izoxalol-5-il-csoport vagy
halogénatommal egyszeresen helyettesi- 10
tett tiazol-5-il-csoport;

R jelentése hidrogénatom;

Y jelentése nitrogénatom;

A jelentése nitrocsoport vagy cianocso-
port; 15

T jelentéese a kapcsolédd nitrogén és

szénatommal egyutt adott esetben 1-4
szénatomos alkilcsoporttal vagy triflu-
or-metil-csoporttal egyszeresen vagy
halogénatommal egyszeresen vagy két- 20
szeresen helyettesitett 1,2-dihidropiri-
dinil-, 2,3-dihidro-tiazolil-, 2,3~dihidro-
-1,3,4~tiadiazolil~, 1,2-dihidropirimidi-
nil-, 1,6~dihidropiridizanil- vagy 2,3-
~dihidroimidazolil-csoport 25

azzal jellemezve, hogy egy (1I) &ltaldnos

képleti vegyuletet -

a képletben Y, Z és T jelentése a mar meg-

adott -

egy (III) Altalanos képleti vegyilettel - a 30
képletben

R és W jelentése a mar megadott

M jelentése halogénatom

kozombos oldoszer és bazis jelenlétében rea-
galtatjuk. 35

3. A 2. igénypont szerinti eljéréas az
1-{2-klor~5-piridil~metil)~2-nitro-imino-1,2-di~
hidropiridin,
1-(2-klor-5-piridil-metil )~5-metil~2-~nitro-imi-
no-1,2-dihidropiridin, 40
1-(3-metil~5-izoxazolil-metil)-2-nitro~imino-
-1,2-dihidropiridin,
3-(2-klor-5-piridil-metil)-2-nitro-imino-4-tia-
zolin,
1-(2-klor-5-piridil-metil)-2-ciano-imino-1,2- 45
~dihidropiridin,
1-(2~-klor-5-piridil-metil }-2-ciano-imino-1,2-
-dihidropirimidin és
1-(2~klor-5-tiazolil-metil)-2-ciano-imino-1,2-
~dihidropiridin eléallitasara, azzal jellemezve, 50
hogy a megfelelé kiindulasi vegyuleteket al-
kalmazzuk.
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