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KIVONAT

A taldlmany az (I) altalanos képletdi, herbicid hatast
aril-indazolokra és azok mezdégazdaségilag elfogadhatd
soira vonatkozik, ahol a képletben

R! hidrogén- vagy halogénatomot jelent;

R? hidrogénatomot, nitrocsoportot, halogénatomot,
1-4 szénatomos alkil-tio-csoportot vagy amino-
csoportot képvisel;

R3 halogénatomot, nitrocsoportot vagy halogén-
(1-4 szénatomos alkil)-csoportot jelent;

R4, R3 és R6 egymastol fliggetleniil hidrogénatomot,
halogénatomot, nitrocsoportot, aminocsoportot,
hidroxilcsoportot, cianocsoportot, 1-4 szénatomos
alkilcsoportot, (1-4 szénatomos alkoxi)-imino-
(1-4 szénatomos alkil)-csoportot, hidroxi-(1-4 szén-
atomos alkil)-csoportot, (1-4 szénatomos alkoxi)-
(1-4 szénatomos alkil)-csoportot, halogén-(1-4 szén-
atomos alkil)-szulfonil-amino-(1-4 szénatomos alkil)-
csoportot, halogén-(1-4 szénatomos alkil)-csoportot,
di(1-4 szénatomos alkoxi)-foszforil-csoportot,
1-4 szénatomos alkil-tio-csoportot, formilcsoportot,
karboxilcsoportot, (1-4 szénatomos alkoxi)-karbonil-

A leiras terjedelme 42 oldal (ezen beliil 4 lap abra)

csoportot, [(1-4 szénatomos alkil)-karbonil-oxi],-
(14 szénatomos alkil)-csoportot, ahol z értéke 1 vagy
2, —PO(OH),-csoportot vagy YRY altalanos képleti
csoportot jelent, ahol

Y jelentése oxigénatom vagy NR!2 4ltalanos képle-
tli csoport;

R? jelentése —(R!"),,—COR!0 vagy —(R!1),,—SO,R10
altalanos képletli csoport, 1—4 szénatomos alkilcsoport,
2—4 szénatomos alkenilcsoport, hidroxi-(1-4 szénato-
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mos alkil)-csoport, (1-4 szénatomos alkoxi)-(1-4 szén-
atomos alkil)-csoport, ciano-(1-4 szénatomos alkil)-
csoport, a fenilrészen egy 1-4 szénatomos alkoxi-
csoporttal adott esetben szubsztitualt fenil-(1-2 szénato-
mos alkil)-csoport vagy 2—4 szénatomos alkinilcsoport;
abban az esetben, ha R!, R4, RS, R7 és R8 hidrogénato-
mot, R2 klératomot, R3 trifluor-metil-csoportot jelent, és
X jelentése =C(Cl)—, akkor R¢ jelenthet 2-(metoxi-
karbonil)-etenil-csoportot, Q—CH(CH;)-N-C(0)~-Q
|
képletii csoportot, amelyben Q etoxi-karbonil-csoportot
jelent vagy 1-(izopropilidén-hidrazono-karbonil)-etoxi-
csoportot is;
abban az esetben, ha R!, R4, R, R7 és R® hidrogénato-
mot, R? klératomot, R3 trifluor-metil-csoportot és R6 1-
(etoxi-karbonil)-etoxi-csoportot jelent, akkor X olyan
=C(R14)— képletii csoportot is jelenthet, amelyben R14
acetamidocsoportot képvisel;
abban az esetben, ha R!, R4, R3, R7 és R# hidrogénato-
mot, R2 kldratomot, R3 trifluor-metil-csoportot és X nit-
rogénatomot jelent, akkor RS jelenthet 2-acetoxi-etoxi-
csoportot is;
abban az esetben, ha R!, R4, RS, R7 és R8 hidrogénato-
mot, R? klératomot, R3 trifluor-metil-csoportot és X nit-
rogénatomot vagy =C(Cl)- csoportot jelent, akkor R6
jelenthet 1-(furfuril-amino-karbonil)-etoxi-csoportot is;
abban az esetben, ha R!, R4, RS, R7 és R8 hidrogén-
atomot, R2 klératomot, R3 trifluor-metil-csoportot és
X nitrogénatomot jelent, akkor R¢ jelenthet
—0O-CH(CHj;)--C(O)-R!0" altalanos képletli csoportot
is, amelyben RI? jelentése 1-metil-4-piperidil-csoport
vagy —NH~RI3 dltalanos képletii csoport, ahol R13 jelen-
tése morfolino-, 5-tetrazolil-, 2-oxo0-3-tetrahidrotienil-, 4-
karbamoil-5-imidazolil-, 2-piridil-metil-, 3-piridil-metil-,
2-morfolino-etil- vagy 2-(1-metil-2-pirrolil)-etil-csoport;
R10 jelentése hidroxilcsoport, 1-4 szénatomos alkil-
csoport, 1-4 szénatomos halogén-alkil-csoport, karboxi-
(1-4 szénatomos alkil)-csoport, 1 -5 szénatomos alkoxi-
csoport, 3—6 szénatomos cikloalkilcsoport, (1-4 szén-
atomos alkoxi)-(1-4 szénatomos alkoxi)-csoport,
(1-4 szénatomos alkoxi)-karbonil-(1-4 szénatomos
alkil)-csoport, (1-4 szénatomos alkoxi)-(1—4 szénato-

mos alkil)-amino-csoport, di(1-4 szénatomos alkoxi)-
(1-4 szénatomos alkil)-amino-csoport, fenoxicsoport,
fenil-(1-2 szénatomos alkil)-csoport, (1-4 szénatomos
alkoxi)-karbonil-csoport, hidroxi-karbonil-csoport,
(1-4 szénatomos alkil),-amino-csoport, (1-4 szénato-
mos alkil),-hidrazino-csoport, (1-4 szénatomos alkoxi)-
karbonil-(1-4 szénatomos alkil)-amino-csoport, hidroxi-
(1-4 szénatomos alkil)-amino-csoport, (14 szénatomos
alkil),-amino-(1-4 szénatomos alkil)-amino-csoport,
(1-4 szénatomos alkil),-amino-karbonil-(1-4 szénato-
mos alkil)-amino-csoport, fenil-szulfonil-amino-csoport,
acetil-amino-(1-4 szénatomos alkil)-amino-csoport, N-
(1-4 szénatomos alkoxi)-N-(1-4 szénatomos alkil), -
amino-csoport, ciano-(1-4 szénatomos alkil)-amino-
csoport, (1-4 szénatomos alkoxi)-(1-4 szénatomos
alkil)-amino-csoport, 1-4 szénatomos alkilcsoporttal
adott esetben szubsztitudlt szemikarbazidocsoport, vagy
egy 5 vagy 6 tagl heterociklusos csoport, amely
heteroatomkeént egy vagy két nitrogénatomot és adott
esetben egy oxigén- vagy kénatomot is tartalmaz;

azzal a megkotéssel, hogy R4, RS és R6 koziil csak az
egyik jelenthet olyan —YR? altalanos képletii csoportot,
ahol R? jelentése —(R!!) COR!¢ altalanos képletii cso-
port,

R jelentése 2—4 szénatomos alkilénlanc;

R12 jelentése hidrogénatom;

m értéke 0 vagy 1;

n érteke 0, 1 vagy 2;

R7 hidrogénatomot, 1—4 szénatomos alkilcsoportot
vagy nitrocsoportot képvisel;

R# jelentése hidrogénatom vagy halogénatom; és

X nitrogénatomot vagy CR!4 dltalanos képletii csopor-
tot képvisel, ahol

R4 jelentése halogénatom vagy cianocsoport,
azzal a feltétellel, hogy
ha R3 jelentése nitrocsoport, X jelentése nitrogénatom
¢és R, R2, R4, R6 és R7 jelentése hidrogénatom, R? je-
lentése bromatomtol eltérd.

A talalmany térgyat képezi az (I) altalanos képleti
vegyiiletek eldallitasi eljarasa, herbicidként torténd al-
kalmazasa és az ezeket tartalmazd herbicidkészit-
mények is.

A taldlmany szubsztitualt aril-indazolokra, elGallitasi
eljarasukra és herbicidként torténé alkalmazasukra vo-
natkozik. A taldlmany kiiléndsen az I altalanos képlet(i
szubsztitudlt aril-indazolokra vonatkozik, ahol a kép-
letben

R! hidrogén- vagy halogénatomot jelent;

R? hidrogénatomot, nitrocsoportot, halogénatomot,
1-4 szénatomos alkil-tio-csoportot vagy amino-
csoportot képvisel,

R3 halogénatomot, nitrocsoportot vagy halogén-
(1—4 szénatomos alkil)-csoportot jelent;

R4, R5 és RS egymadstol fliggetleniil hidrogénatomot,
halogénatomot, nitrocsoportot, aminocsoportot,
hidroxilcsoportot, cianocsoportot, 1—-4 szénatomos
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alkilcsoportot, (1-4 szénatomos alkoxi)-imino-
(1-4 szénatomos alkil)-csoportot, hidroxi-(1-4 szén-
atomos alkil)-csoportot, (1-4 szénatomos alkoxi)-
(1-4 szénatomos alkil)-csoportot, halogén-
(1-4 szénatomos alkil)-szulfonil-amino-(1-4 szén-
atomos alkil)-csoportot, halogén-(1—-4 szénatomos
alkil)-csoportot, di(1-4 szénatomos alkoxi)-
foszforil-csoportot, 1-4 szénatomos alkil-tio-
csoportot, formilcsoportot, karboxilcsoportot,
(1-4 szénatomos alkoxi)-karbonil-csoportot,
[(1-4 szénatomos alkil)-karbonil-oxi],-(1—4 szénato-
mos alkil)-csoportot, ahol z értéke 1 vagy 2,
—PO(OH),-csoportot vagy YR altalanos képleti cso-
portot jelent, ahol



1 HU 217 661 B 2

Y jelentése oxigénatom vagy NRI2 altalanos képle-
td csoport;

R? jelentése —(R11), —COR! vagy —(R!1), —SO,R10
altalanos képletii csoport, 1-4 szénatomos alkilcsoport,
2-4 szénatomos alkenilcsoport, hidroxi-(1-4 szénato-
mos alkil)-csoport, (1—4 szénatomos alkoxi)-(1-4 szén-
atomos alkil)-csoport, ciano-(1-4 szénatomos alkil)-
csoport, a fenilrészen egy 1-4 szénatomos alkoxi-
csoporttal adott esetben szubsztitualt fenil-(1-2 szénato-
mos alkil)-csoport vagy 2—4 szénatomos alkinilcsoport;
abban az esetben, ha R!, R4, R5, R7 és R® hidrogénato-
mot, R? klératomot, R? trifluor-metil-csoportot jelent, és
X jelentése =C(Cl)—, akkor RS jelenthet 2-(metoxi-
karbonil)-etenil-csoportot, Q—CH(CH;)-N-C(0)-Q
képletli csoportot, amelyben Q etoxi-karbonil-csoportot
Jelent vagy 1-(izopropilidén-hidrazono-karbonil)-etoxi-
csoportot is;
abban az esetben, ha Rl, R4, R5, R7 és R8 hidrogénato-
mot, R? klératomot, R3 trifluor-metil-csoportot és RS 1-
(etoxi-karbonil)-etoxi-csoportot jelent, akkor X olyan
=C(R'%)— képletii csoportot is jelenthet, amelyben R14
acetamidocsoportot képvisel;
abban az esetben, ha R!, R4, RS, R7 és R® hidrogénato-
mot, R? klératomot, R3 trifluor-metil-csoportot és X nit-
rogénatomot jelent, akkor R6 jelenthet 2-acetoxi-etoxi-
csoportot is;
abban az esetben, ha R!, R4, R5, R7 és R8 hidrogénato-
mot, R2 kl6ratomot, R3 trifluor-metil-csoportot és X nit-
rogénatomot vagy =C(Cl)— csoportot jelent, akkor R6
Jelenthet 1-(furfuril-amino-karbonil)-etoxi-csoportot is;
abban az esetben, ha R1, R4, RS, R7 és R8 hidrogén-
atomot, R? kloratomot, R3 trifluor-metil-csoportot és
X nitrogénatomot jelent, akkor R6 jelenthet
~0O—-CH(CH;)-C(O)-R10" altalanos képletli csoportot
is, amelyben R1?" jelentése 1-metil-4-piperidil-csoport
vagy —NH-R3 altalanos képletii csoport, ahol R!3 jelen-
tése morfolino-, 5-tetrazolil-, 2-0xo-3-tetrahidrotienil-, 4-
karbamoil-5-imidazolil-, 2-piridil-metil-, 3-piridil-metil-,
2-morfolino-etil- vagy 2-(1-metil-2-pirrolil)-etil-csoport;

R10jelentése hidroxilcsoport, 1-4 szénatomos
alkilcsoport, 1-4 szénatomos halogén-alkil-csoport,
karboxi-(1-4 szénatomos alkil)-csoport, 1—5 szénato-
mos alkoxicsoport, 3—6 szénatomos cikloalkilcsoport,
(1-4 szénatomos alkoxi)-(1-4 szénatomos alkoxi)-
csoport, (1-4 szénatomos alkoxi)-karbonil-(1 -4 szén-
atomos alkil)-csoport, (1-4 szénatomos alkoxi)-
(1-4 szénatomos alkil)-amino-csoport, di(1-4 szén-
atomos alkoxi)-(1 -4 szénatomos alkil)-amino-csoport,
fenoxicsoport, fenil-(1-2 szénatomos alkil)-csoport,
(1-4 szénatomos alkoxi)-karbonil-csoport, hidroxi-
karbonil-csoport, (1—-4 szénatomos alkil),-amino-
csoport, (1-4 szénatomos alkil),-hidrazino-csoport,
(1-4 szénatomos alkoxi)-karbonil-(1-4 szénatomos
alkil)-amino-csoport, hidroxi-(1—4 szénatomos alkil)-
amino-csoport, (1-4 szénatomos alkil),-amino-
(1-4 szénatomos alkil)-amino-csoport, (1-4 szénato-
mos alkil),-amino-karbonil-(1-4 szénatomos alkil)-
amino-csoport, fenil-szulfonil-amino-csoport, acetil-
amino-(1-4 szénatomos alkil)-amino-csoport, N-
(1-4 szénatomos alkoxi)-N-(1—4 szénatomos alkil),-
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amino-csoport, ciano-(1-4 szénatomos alkil)-amino-
csoport, (1-4 szénatomos alkoxi)-(1-4 szénatomos
alkil)-amino-csoport, 1-4 szénatomos alkilcsoporttal
adott esetben szubsztitudlt szemikarbazidocsoport,
vagy egy 5 vagy 6 tagl heterociklusos csoport, amely
heteroatomként egy vagy két nitrogénatomot és adott
esetben egy oxigén- vagy kénatomot is tartalmaz;

azzal a megkotéssel, hogy R4, RS és RS koziil csak az
egyik jelenthet olyan — YR éltalanos képletii csoportot,
ahol R jelentése —(R1"),,COR!9 4ltaldnos képletii cso-
port,

RI1 jelentése 2—4 szénatomos alkilénlanc;

R12 jelentése hidrogénatom;

m értéke 0 vagy 1;

n értéke 0, 1 vagy 2,

R7 hidrogénatomot, 1-4 szénatomos alkilcsoportot
vagy nitrocsoportot képvisel;

R¥ jelentése hidrogénatom vagy halogénatom; és

X nitrogénatomot vagy CR!4 altaldnos képletii csopor-
tot képvisel, ahol

R4 jelentése halogénatom vagy cianocsoport,
azzal a feltétellel, hogy
ha RS jelentése nitrocsoport, X jelentése nitrogénatom
és R1, R?, R4, R6 és R7 jelentése hidrogénatom, R3 je-
lentése bromatomtol eltérd,
valamint azok mezdégazdaségilag elfogadhaté séira.

A fenti vegytiletek koziil el8nyodsek azok az I altala-
nos képletii vegyiiletek, amelyeknek a képletében
R! hidrogénatomot;

R2 hidrogénatomot, halogénatomot vagy alkil-tio-
csoportot, kiilondsen hidrogén- vagy kloératomot;

R3 halogénatomot vagy halogén-alkil-csoportot, kiils-
nosen klératomot vagy trifluor-metil-csoportot;

R4, R5 és R6 egymastol fliggetleniil hidrogénatomot,
cianocsoportot, halogénatomot, 1-3 szénatomos alkil-
csoportot, nitrocsoportot, halogén-alkil-csoportot,
karboxilcsoportot, alkoxi-karbonil-csoportot, YR? alta-
lanos képletii csoportot, ahol

Y jelentése oxigénatom vagy NRI2 altalanos képle-
tii csoport;

R9 jelentése —(R!1),, —CORI0 vagy —(R!!), ~SO,R!0
altalanos képletii csoport, alkilcsoport, ciano-alkil-
csoport vagy alkinilcsoport; és
R10 jelentése hidroxilcsoport, alkoxicsoport, alkoxi-
alkil-amino-csoport, dialkoxi-alkil-amino-csoport,
alkoxi-karbonil-csoport és szemikarbazidocsoport;

R7 hidrogénatomot vagy metilcsoportot, kiilénésen
hidrogénatomot;

R8 hidrogénatomot vagy klératomot;

R —CH,-, —~CH,-CH,~ vagy —CH(CH,)- csopor-
tot;

X nitrogénatomot vagy CR!4 altalanos képletii csopor-
tot, ahol R14 halogénatomot jelent.

A taldlmany egy el6ny6s kiviteli alakja szerint R3
halogénatomot vagy halogén-alkil-csoportot, R4, RS és
R¢ egymastol fiiggetleniil hidrogénatomot, halogénato-
mot, alkilcsoportot, cianocsoportot, halogén-alkil-
csoportot és YR? altalanos képletii csoportot, R7 hidro-
génatomot, R8 hidrogénatomot vagy halogénatomot, és
X nitrogénatomot vagy C-halogénatomot képvisel.
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A talilmany egy masik el6nyos kiviteli alakjdban R3
halogénatomot vagy halogén-alkil-csoportot, R4 hidro-
génatomot, halogénatomot, alkilcsoportot, ciano-
csoportot vagy halogén-alkil-csoportot, RS hidrogénato-
mot, R6 YR? altalanos képleti csoportot, ahol Y oxigén-
atomot vagy NR!2 4ltalanos képletl csoportot képvisel,
és X nitrogénatomot vagy C-halogénatomot jelent.

A taldlmény egy tovabbi elény0s kiviteli alakja sze-
rint R3 halogénatomot vagy halogén-alkil-csoportot, R4
hidrogénatomot és RS hidrogénatomot, halogénatomot,
alkilcsoportot, cianocsoportot, halogén-alkil-csoportot
vagy nitrocsoportot, R6 YR? altalanos képletd csopor-
tot, ahol Y jelentése oxigénatom vagy NR!2 altalanos
képleti csoport, és X nitrogénatomot vagy C-
halogénatomot képvisel.

A taldlmany egy masik elényds kiviteli alakja sze-
rint R2 hidrogénatomot vagy halogénatomot, R3 halo-
génatomot vagy halogén-alkil-csoportot, R4 hidrogén-
atomot, R3 hidrogénatomot, R6 hidrogénatomot, halo-
génatomot, cianocsoportot, alkilcsoportot, hidroxi-
alkil-csoportot, alkoxi-alkil-csoportot, alkil-szulfonil-
amino-alkil-csoportot, halogén-alkil-szulfonil-amino-
alkil-csoportot, halogén-alkil-csoportot, formil-

csoportot, karboxilcsoportot, alkoxi-karbonil-
csoportot, és X nitrogénatomot vagy C-halogénatomot
képvisel.

Indazolok és tetrahidro-indazolok eldallitasat irjak
le a J. Org. Chem., 49, 1984, 3310-3314. irodalmi he-
lyen. Herbicid hatast indazolokat ismertetnek az
EP 0 152 890 és EP 0 105 721 szamon nyilvanossagra
hozott szabadalmi bejelentése ben.

A taldlmany feladata olyan 0 indazolvegyiiletek
elballitasa, amelyek hasznossaga feliilmilja az ismert
herbicid hatasu vegyiiletekét. A talalmany szerinti ve-
gyiiletek ezt a feladatot teljesitik.

A felsorolt kiviteli alakok a taldlmany szemlélteté-
sére szolgalnak anélkiil, hogy a taldlmanyt ezekre kor-
latoznank.

Az alkilcsoport” kifejezés, valamint az oOsszes,
alkilcsoportot tartalmazd csoport, igy az alkoxi-alkil-,
alkoxi-karbonil-oxi-, halogén-alkil- és hasonlo csopor-
tok alatt egyenes és elagazod szénlancu csoportokat ér-
tiink. Ezek példaul a metil-, etil-, n-propil-, izopropil-,
n-butil- és tercier-butil-csoport. Az egyes aciklusos
alkilcsoportok 1-4 szénatomot tartalmazhatnak. Az
alkenilcsoport kifejezés ugyanigy egyenes vagy elaga-
z6 szénlancu, 2-4 szénatomos csoportokat jelent.

A heterociklusos gyirik egy N, O vagy S atomot
tartalmazo, telitett vagy telitetlen gytiriket jelentenek.
Ezek példai a piridinil-, furanil-, pirrolil-, tienil-
csoportok.

A fenti definiciokban szerepl§ ,halogénatom” kife-
jezés fluor-, klor-, brom- és jodatomokat jelent. A tébb
halogénatomot tartalmazd csoportokban a halogénatom
azonos vagy eltérd lehet. A ,halogén-alkil” kifejezés
egy vagy tobb halogénatommal szubsztitualt alkil-
csoportot jelent.

A talalmany oltalmi korébe tartoznak az igényelt
vegyiiletek sztereo- és optikai izomerjei és ezen izome-
rek barmilyen aranyu keverékei is.
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A talalmény szerinti vegyiiletekrS! megallapitottuk,
hogy aktiv gyomirtd szerek, amelyek kikelés elbtt és
kikelés utdn is hatékonyak, és szdmos ndvényfaj el-
pusztitasara hasznalhatok, beleértve a széles leveld és a
fiféle fajokat is. A vegyiiletek kiilondsen jol alkalmaz-
haték kikelés el6tt. Amint azt az alabbiakban emliteni
fogjuk, a vegyiiletek koziil néhany szelektiv gyomirtas-
ra hasznélhatd bizonyos hasznonnovény-kultiirdkban
igy szojabab-, kukorica-, rizs- és gyapotkultiraban.

A taldlméany targyat képezi ezért egy nem kivéant
ndvényzet irtasara szolgaléd eljaras is, amelynek az ér-
telmében ugy jarunk el, hogy a talilmany szerinti ve-
gylilet gyomirtd hatasi mennyiségét gyomirtd szerek-
ben hasznalatos, kozombos higitdszerrel vagy hordozo-
anyaggal egyiitt a novényzet kikelés el6tt vagy utan fel-
vissziik arra a helyre, ahol az ilyen névényzetet ki kell
irtani.

A ,,gyomirt6 szer” és ,,gyomirté hatasu” kifejezést a
nem kivant novényi novekedés teljes meggatldsanak
vagy modositasanak a megjeldlésére hasznaljuk. A tel-
jes gatlas vagy modositas magdban foglalja a természe-
tes fejlédéstd] valo Osszes eltérést, igy példaul a teljes
kipusztitast, a ndvekedés késleltetését, a lombtalanitast,
a kiszaritast, a novekedésszabélyozast, az elsatnyulast,
a bokrositast, a serkentést, a lombperzselést és a ndve-
kedésgatlast. A ,,gyomirtd szerként hatdsos mennyi-
ség” kifejezés minden olyan mennyiséget magaban
foglal, amelyet a nem kivant ndvényekre vagy az ilyen
névényzettel boritott teriiletre felvive ilyen névekedés-
gatlds vagy modositas elérhet8. A ,névények” kifeje-
zés magaban foglalja a kicsirazott magvakat, kikeld
fiatal ndvényeket és a kifejlett novényzetet, beleértve
mind a gyokereket, mind a f6ld feletti részeket. A ,,me-
zOgazdasagilag alkalmazhato s6” kifejezés olyan sékat
Jelent, amelyek vizes kozegben konnyen ionizalodnak,
ilyenek példaul a natrium-, kalium-, kalcium-, ammé-
nium-, magnéziumsok, valamint a savanyu sok, igy a
hidroklorid-, szulfat- és nitratsok.

A taldlméany szerinti vegyiileteket az alabbi eljara-
sokkal allitjuk el8.

>

Altaldnos eléallitdsi eljdrds

A taldlmany szerinti eljarasban kiinduldsi anyag-
ként szolgald, nem arilezett indazolvegyiileteket az
alabbi két eljarassal allithatjuk el8.

A) eljaras: Az orto-metil-anilineket az irodalombél
ismert és az Organic Synthesis, Collective Volume III,
660. oldalan leirt standard diazotalo-ciklizalé modszer-
rel indazolokka alakitjuk.

Altaldban az anilint jégecetben vizes natrium-nitrit-
oldat vagy szerves olddszerben oldott szerves nitrit, igy
izoamil-nitrit hozzaadasaval diazotéljuk. A ciklizalas
néhany napos allas soran lassan vagy a szerves oldé-
szer forraspontjan néhany ora alatt megy végbe. Ez az
eljaras kiilonosen akkor hatasos, ha az R;~R; csopor-
tok elektronvonzé csoportok.

B) eljaras: 2-(szubsztitualt)-amino-metilén-ketonok
eldallitasa céljabol szubsztitualt ciklohexanonokat rea-
géltatunk megndvelt hémérsékleten amid-acetallal.
A ketont tetrahidro-indazol elGallitasa céljabél alkohol-
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olddszerben, visszafolyat6 hiité alatt hidrazin-hidréttal
kondenzaljuk. Ezutén a telitett gytr(it dehidratalo kata-
lizatorként szénre felvitt palladiumot tartalmazé
dekalinban valé melegitéssel aromatizaljuk. Ez az elj-
ras kiilonosen akkor hatasos, ha R4—R; alkilcsoportok.

A nem arilezett indazolokat tovabb modosithatjuk
és szubsztitudlhatjuk szdmos ismert standard szerves
reakcidval, példaul nitralassal, amelyet Jerry March
»Advanced Organic Chemistry” cimii szakkényve (4.
kiadas, 1992, Wiley—Interscience) is ismertet.

A szubsztitudlt indazolt a megfeleld aril-halo-
geniddel arilezziik, hogy megkapjuk az el8allitani ki-
vant aril-indazol és kis mennyiségl izomer keverékét
(A. reakcidvazlat). Az izomert szimos mddszerrel, be-
leértve az atkristalyositast és az oszlopkromatografiat,
tavolithatjuk el.

A kivant indazolt ezenkivil orto-halogén-
benzaldehidekbdl is elBallithatjuk megfeleld aril-
hidrazinnal végzett ciklokondenziciéval [B) reak-
cidvézlat]. A hidrazont acetonitrilben néhany percen at
tarté melegitéssel, majd ezt kovetd hiitéssel allitjuk eld,
és elkiilonitjiik. A terméket bazist tartalmazd semleges
oldészerben torténd melegitéssel ciklizaljuk. Az utolsd
lépésben igen fontos a hGmérséklet-ellendrzés, hogy el-
keriiljiik a gytirdt h6 hatasara fellépd felnyilasat.

Az aril-hidrazinokat vagy egy szubsztitualt anilin
standard diazotadlé redukcidjaval vagy egy aril-
halogenid-hidrazinnal (Hy) torténd helyettesitési reak-
cidjaval allitjuk eld.

Az R4, R5 és/vagy RS szubsztituensek hidroxil-
csoportok (amelyeket metil-éterb8l vagy amino-
csoportbol allithatunk el3), —SH-csoportok (amelyeket
egy megfeleld halogenid- vagy diazndéniumion
merkaptiddal torténd helyettesitésével allithatunk eld)
és/vagy —NH,-csoportok lehetnek (amelyet egy nitro-
csoport katalitikus hidrogénezése ttjan allithatunk el§).
Ha R4, R5 és/vagy R® —OH-, —SH- és/vagy —NH,-
csoport, a kiindulasi anyagként alkalmazott Nl-aril-
indazolokat két altalanos eljardssal allithatjuk el8. Az
elsé eljarasban a megfeleld dez-aril-hidroxi-, mer-
kapto- vagy amino-indazolt a megfelelSen szubsztitualt
acilez8- vagy alkilez6reagenssel reagaltatjuk gyenge
bazis, igy kalium-karbonat jelenlétében. A terméket
elkiilonitjilk, majd bazis jelenlétében a megfeleld
halogén-aril kozbens6 termékkel arilezziik. Ezt az elja-
rast a C) reakciovazlat szemlélteti.

Az ilyen tipust anyagok mésodik 4ltalanos el34lli-
tasi modja az el6z6 reakcié forditottja. Ennek soran
el8szor az aril-halogenidet a megfelelden szubsztitualt
indazollal hozzuk reakcioba, majd a képz6dott kézben-
sé terméket alkilezG- vagy acilezdszerrel reagaltatjuk
megfeleld bazis jelenlétében, vagy izocianatok és ha-
sonlok esetében bazis tavollétében, a D) reakcidvazlat
szerint.

Az indazolgy(lirin taldlhato —SH-, —OH- és —NH,-
csoportokat alkilezhetjiik, acilezhetjikk és szulfo-
nalhatjuk, vagy méas modon reagéltathatjuk aril-
izocianatokkal, alkil-izocianatokkal vagy szulfonil-
izocianatokkal, hogy a kivant termékeket vagy 0j koz-
bensé termékeket kapjunk.
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Ezeket a kozbensd termékeket 0 (reakcidképes)
kozbensé termékek eldallitisa céljabél hagyomanyos
eljarasokkal tovabb médosithatjuk. Igy példaul az ész-
ter (41. vegylilet) kdnnyen savva hidrolizalhaté (55. ve-
gyllet), majd savkloridjava alakithaté (példaul oxalil-
klorid/DMF). Ezt a savkloridot aminokkal, hidrazinok-
kal, szemikarbazinnal és alkoholokkal reagaltatva 1
amidokat (példaul 91. vegyiilet), hidrazidokat (példaul
133. vegyiilet), szemikarbazidokat (példaul 140. ve-
gylilet) és észtereket (példaul 154. vegyiilet) kapunk.
Az R4, R5 és/vagy R6 szubsztituensek ilyen és mas ha-
gyomanyos italakitasi eljardsai megtaldlhatok a stan-
dard szakkonyvekben, igy az ,,Advanced Organic
Chemistry” cimd szakkényvben (4. kiadis, Jerry
March, 1992, Wiley—Interscience).

Az alabbi példakkal a talalmany szerinti vegyiiletek
képviselSinek a szintézisét mutatjuk be. Szerkezetiik
Osszhangban van 'H-NMR-, 3BC—-NMR-, infravéros
¢és tomegspektrumukkal.

1. példa

1-[2,6-Dikior-4-(trifluor-metil)-fenil]-6-metoxi-35-
nitro-1H-indazol

(1. tablazat 20. vegyiilete)

A 6-metoxi-5-nitro-indazol kézbensd termék elbal-
litasa

5-Metoxi-2-metil-4-nitro-anilint (69 g, 360 mmol)
Osszekeveriink 2,5 liter jégecettel, és keverés kozben
Jeges vizes flirdSben koriilbeliil 15 °C-ra hiitjiik. Az
elegy lehiilése utan egy részletben hozzdadunk 60 ml
vizben feloldott 25 g (360 mmol) natrium-nitritet.
A keletkezd elegyet keverés kozben hagyjuk szobahg-
mérsékletre melegedni. A diazdniumsé teljes

,,,,,

bahdmérsékleten allni hagyjuk. Ezutan az olddszert ko-
rillbeliil 45 °C-on vakuumban eltavolitjuk, igy sotét
szinil, katrényszeri maradékot kapunk. Ezt a maradé-
kot szilikagélen végzett kromatografalassal tisztitjuk,
az elualast metilén-kloridos etil-acetattal végezziik. 5 g
maradékbol koriilbeliil 1 g sarga szinf, kristdlyos anya-
got (olvaddspont: 192-194 °C) kapunk.

1-[2,6-Diklor-4-(trifluor-metil)-fenil]-6-metoxi-5-
nitro-1H-indazol elGallitasa

1,2 g (5 mmol) 3,5-diklér-4-fluor-benzo-trifluoridot
Osszekeveriink 1,0 g (8 mmol) vizmentes, elporitott
kélium-karbonat 25 ml, 0,05 g 18-korona-6-katalizatort
és 0,9 g (5 mmol) 6-metoxi-5-nitro-indazolt tartalmazé
vizmentes acetonitrillel készitett szuszpenzidjaval, és
az elegyet 3 oran at forraljuk visszafolyatd hiit alatt.
Lehiilés utan az elegyet vizsugarszivattytval el8allitott
vakuumban lesz{irjiik, és a sziirletet vikuumban bepé-
roljuk. A maradékot szilikagélen végzett kroma-
tografdlassal két tiszta termékké valasztjuk szét, az
elualast hexdnos etil-acetattal végezziikk. Az eluens
1,0 g l-aril-indazolt (20. vegyiilet) és 0,2 g 2-aril-
indazol mellékterméket tartalmaz.

2. példa
5-Nitro-1-(2,4, 6-triklor-fenil)- 1 H-indazol
(I. tablazat 3. vegytilete)
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2-Kl16r-5-nitro-benzaldehid-2,4,6-trik16r-fenil-
hidrazon kdézbensé termék elGallitasa

21,0 g (100 mmol) 2,4,6-triklor-fenil-hidrazint fel-
oldunk 400 ml forrasban 1év§ acetonitrilben. Ehhez az
oldathoz 100 ml forrasban 1év$ acetonitrilben hozza-
adunk 18,6 g (100 mmol) 2-kl6r-5-nitro-benzaldehidet.
A képzddott elegy élénksarga szind, pasztaszeri
anyagga alakul, amelyet hagyunk szobahdmérsékletre
hiilni. A szilard anyagot vizsugarszivattyival el8allitott
vakuumban lesziirjitk, 200 ml izopropanollal, majd
200 ml hexannal mossuk, és leveg6n megszéritjuk. Az
eljarassal 37,2 g kivant hidrazon kézbensd terméket ka-
punk porszerti, szilard anyag alakjaban.

A 3. vegyiilet eléallitisa

1,5 g (4 mmol) 2-klor-5-nitro-benzaldehid-2,4,6-
triklér-fenil-hidrazont feloldunk 25 ml, 0,8 g (6 mmol)
vizmentes, elporitott kalium-karbonatot és 0,05 g 18-
korona-6-katalizatort tartalmazo, vizmentes dimetil-
formamidban, melegitett olajfiirdSben (80—90 °C) éj-
szakédn 4t keverjiikk, és szaraz levegdn megszaritjuk.
A keletkez6 oldatot 250 ml hideg vizbe 6ntjiik, majd az
elvalasztashoz sziikséges mértékben soval telitjikk. Az
elegyet etil-acetattal extrahaljuk, elvédlasztjuk és
natrium-szulfattal megszaritjuk. Vikuumban torténd
beparlassal biborszinii olajat kapunk, amelyet szilika-
gélen végzett kromatografldssal tisztitunk. gy 1,2 g
voroses szind, kristalyos, szilard anyagot kapunk (ki-
termelés 93%), amelynek az olvadaspontja a kivant ter-
meékkel egyezéen 113-116 °C.

3. példa

1-{2,6-Diklor-4-(trifluor-metil)-fenil]-6-metoxi-1H-
indazol

(I. tablazat 18. vegyiilete)

6-Metoxi-indazol kozbens6 termék elGallitisa

4,8 g (36 mmol) 6-indazololt feloldunk 25 ml
dimetil-formamidban (DMF), és nitrogénatmoszféra-
ban hozzaadunk 9,95 g (72 mmol) vizmentes kalium-
karbonétot. Ezutdn beadagolunk 5,6 g (39 mmol) metil-
Jjodidot, az elegyet 1 6ran 4t keverjiikk szobah8mérsék-
leten, majd a reakcidelegyet 350 ml vizbe 6ntjiik. A ke-
letkezett szilard anyagot egyesitjiik a vizes fazis etil-
acetat/dietil-éter 1:1 térfogatarany( elegyével kétszer
végzett extrahalasanak az extraktumaval. Ezt a nyers-
terméket megszaritjuk, betdményitjitkk és szilikagélen
kromatografaljuk (éter/metilén-klorid). 2,51 g (47%-os
kitermelés) 6-metoxivegyiiletet kapunk.

A 18. vegyiilet elGallitisa

3,83 g (26 mmol) 6-metoxi-indazolt nitrogénat-
moszféraban feloldunk 50 ml dimetil-formamidban
(DMF). Ehhez az oldathoz hozzaadunk 6,1 g (26 mmol)
3,5-diklér-4-fluor-benzo-trifluoridot és 7,2 g (52 mmol)
vizmentes kalium-karbonatot. Az elegyet szobahGmér-
sékleten 2 6ra hosszat, majd 80—95 °C-on 2 6rén at ke-
verjiik, majd a lehiilt elegyet S00 ml hideg vizbe 6ntjiik.
A vizes fazist natrium-kloriddal telitjiik és etil-acetattal
extrahdljuk. A szerves extraktumot vizzel mossuk, meg-
széritjuk és beparoljuk, igy 8,3 g nyersterméket, majd
szilikagéllel végzett kromatografalassal (éter/metilén-
klorid) tisztitva 4,45 g 18. vegyiiletet kapunk.
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4. példa

1-{3-Klor-5-(trifluor-metil)-2-piridil]-6-indazol-
amin

(1. tablazat 22. vegyiilete)

A 22. vegyiilet el6allitasa

2,7 g (20 mmol) 6-indazol-amin, 4,3 g (20 mmol)
2,3-diklér-5-(trifluor-metil)-piridin és 5,5 g (40 mmol)
vizmentes kalium-karbonat 50 ml dimetil-formamiddal
készitett elegyét 4,5 oran at 80—95 °C-on melegitjiik.
A reakcidelegyet a 3. példaban leirt modon feldolgozva
2,76 g 22. vegyiiletet kapunk (44%-os kitermelés)
szilikagélen végzett kromatografalas (éter/metilén-
klorid) utan.

3. példa

1-{3-Klor-5-(trifluor-metil)-2-piridil]-6-indazolo!

(1. tablazat 100. vegyiilete)

A 100. vegyiilet eldallitasa

13,4 g (100 mmol) 6-indazolol 100 ml vizmentes
dimetil-formamiddal készitett elegyéhez keverés és hi-
tés kozben hozzdadunk 22,4 g (200 mmol) kalium-t-
butoxidot. Ezutan az elegyhez 4—7 °C-on 40 perc alatt
hozzaadunk 12,0 ml (86 mmol) 2,3-dikl6r-5-(trifluor-
metil)-piridint. A reakcidelegyet szobahdmérsékleten
2 oran at keverjik, majd 150 ml dietil-éterrel és 200 ml
vizzel felhigitjuk. Az éteres fazisban képz6d6 krista-
lyokat lesziirve 11,0 g 2-arilvegyiiletet kapunk, amelyet
minor izomerként azonositunk. A fenti vizes fazist to-
mény soésavval megsavanyitjuk, és két alkalommal,
150-150 ml éterrel extrahaljuk. Az extraktumokat viz-
mentes magnézium-szulfat fol6tt megszaritjuk, az ol-
doszer leparlasa utén olajos szilard anyagot kapunk.
A maradékot metilén-kloridban felvesszik, és az olda-
tot 5 témeg%-os nétrium-karbonat-oldattal (kétszer
100 ml-es részletekkel) extrahaljuk. A karbonatos ext-
raktumot az el6zéekben leirtak szerint megsavanyitjuk,
és metilén-kloriddal extrahaljuk, a fenti modon végzett
szaritas és beparlas utan szilard anyagot kapunk. A szi-
lard anyagot hexannal mossuk és leszfirjiik, igy 3,7 g
100. vegyiiletet kapunk.

6. példa

Etil-R/S-2-[1-[2,6-dikior-4-(trifluor-metil)-fenil] -
1H-indazol-6-il-oxi]-propionat

(I. tablazat 41. vegyiilete)

Etil-R/S-2-(1H-indazol-6-il-oxi)-propionat el6allitasa

5,7 g (42 mmol) 6-indazolol és 5,8 g (42 mmol) viz-
mentes kalium-karbonat 50 ml vizmentes dimetil-
formamiddal készitett elegyéhez keverés kdzben,
10 °C-on hozzaadunk 5,5 ml (42 mmol) etil-2-brém-
propionatot. A reakcioelegyet szobah8mérsékleten
6 oran at keverjik, majd azonos mennyiségii kalium-
karbonatot adunk hozzi, és az elegyet tovabbi 20 6ran
at keverjiik. A reakcidelegyet 200 ml éterrel felhigitjuk,
150 ml vizzel és 100 ml 5 tomeg%-o0s natrium-
karbonat-oldattal mossuk, majd vizmentes magnézium-
szulfat folott megszaritjuk. Az oldatot a széaritoszer el-
tavolitdsa céljabol lesziirjik és vakuumban beparoljuk,
igy 8,7 g kivant észter kdzbens6 terméket kapunk olaj-
szerti anyag alakjaban.
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A 41. vegyiilet eldallitasa

8,7 g (37 mmol) fenti észtert feloldunk 100 m! viz-
mentes DMF-ben, hiités és keverés kozben egy részlet-
ben 4,2 g (37 mmol) kalium-t-butoxidot adunk hozza,
és a homérsékletet 15 °C alatt tartjuk. Ezutin 8,6 g
(37 mmol) 3,5-diklér-4-fluor-benzo-trifluoridot adunk
hozza, mikozben a hémérsékletet 15 °C-on tartjuk,
enyhe héfejlédés kovetkezik be az adagolas folyaman.
A reakcidelegyet szobah6mérsékleten 5 oran at kever-
jik, majd 200 ml éterrel felhigitjuk, 150 ml vizzel,
100 ml 5 tdmeg%-os sésavval és 75 ml 5 tdmeg%-os
natrium-hidrogén-karbonat-oldattal mossuk. A szerves
fazist vizmentes magnézium-szulfat f616tt megszaritjuk
és vakuumban beparoljuk. A maradékot Florisilen éter-
rel kromatograféljuk, igy 12,7 g olajszerd anyagot ka-
punk, amelyet pentanbol kristalyositunk. A 41. krista-
lyos vegyiilet kitermelése 11,6 g.

7. példa

Etil-R/S-2-[1-[2-kl6r-6-(metil-tio)-4-(trifluor-
metil)-fenil]-1H-indazol-6-il-oxi]-propionadt és etil-
R/S-2-[1-[2,6-bisz(dimetil-tio)-4-(trifluor-metil)-fenil]-
1H-indazol-6-il-oxi]-propionat

(I. tablazat 57. és S8. vegyiilete)

Az 57. és 58. vegyiilet elGallitasa

Etil-R/S-2-[1-[2-klor-6-fluor-4-(trifluor-metil)-
fenil]-1H-indazol-6-il-oxi]-propiondt (amelyet a fenti
41. vegyiilethez hasonlé mddon Allitottunk eld, azzal az
eltéréssel, hogy kiindulasi anyagként 3-klér-4,5-difluor-
benzo-trifluoridot hasznaltunk) vizmentes dimetil-szulf-
oxidos (DMSO) oldatat 0,15 g (2,1 mmol) natrium-
metil-merkaptannal kezeljiik szobah8mérsékleten 3 6ran
at. Ezt kozvetGen tovabbi 0,15 g (2,1 mmol) nitrium-
metil-merkaptant adunk hozza, és a keverést 2 éran ke-
resztill folytatjuk. Az elegyet ezutdn megosztjuk éter és
viz kozott, az éteres fazist natrium-klorid-oldattal mos-
suk, magnézium-szulfat folott megszaritjuk, lesziirjiik és
vakuumban beparoljuk. A maradékot szilikagélen kro-
matografidsan tisztitjuk (éter/hexan), igy 0,17 g 57. ve-
gyuletet, majd 0,13 g 58. vegyiiletet kapunk.

8. példa

3-Brom-1-{2,6-dikior-4-(trifluor-metil)-fenil]-6-
metoxi-1H-indazol

(I. tablazat 181. vegyiilete)

1-Brom-2-metoxi-5-metil-4-nitro-benzol el8allitisa

20 g (110 mmol) 2-metoxi-5-metil-4-nitro-anilin
140 mi vizzel készitett elegyét visszafolyatd hiitd alatt
forraljuk, cseppenként hozzaadunk 56 ml 48 tomeg%.-
os hidrogén-bromidot, és az elegyet 20 percig melegit-
Juk. A keletkez6 szuszpenziot 0 °C-ra lehitjiik, és a hé-
mérsékletet 0 °C-on tartva cseppenként hozzdadunk
7,6 g (110 mmol) vizes natrium-nitrit-oldatot. A szusz-
penziot dvatosan, cseppenként hozzdadjuk 18,1 g
(126 mmol) réz(I)-bromid 96 ml vizzel és 38 ml 48 t6-
meg%-os hidrogén-bromiddal készitett, 0 °C hémér-
sékletli oldatdhoz. Az elegyet 30 percen it 0 °C-on és
1 6rén 4t szobahdmérsékleten, végiil a reakcid teljessé
tétele céljabol gbzfilirdon keverjikk. A szilard csapadé-
kot szivotoleséren leszivatjuk, metilén-kloridban fel-
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oldjuk, 400 ml 10 témeg%-os natrium-hidroxid-
oldattal, 5 témeg%-os natrium-hidrogén-szulfit-
oldattal és vizzel mossuk. A szerves fazist megszarit-
juk, leszlrjitk és vakuumban beparoljuk, igy 24,9 g s6-
tétbarna szint, szilard anyagot kapunk. Ezt hexanbél
atkristalyositva 13,4 g bromvegyiiletet kapunk.

4-Brém-5-metoxi-2-metil-anilin eléllitasa

2,4 g (43 mmol) vaspor, 9 ml etanol, 7 ml viz és
0,2 ml tomeny sosav elegyét 80 °C-ra felmelegitjiik, és
2 g (8,1 mmol) elézdleg eldallitott nitrovegyiiletet
adunk részletekben hozza {igy, hogy éppen fenntartsuk
a forrast a héforras eltavolitdsa utan. A heves forras le-
csillapoddsa utdn az elegyet hagyjuk kériilbeliil 70 °C-
ra lehiilni és celiten atsziirjiik, amelyet ezutin metilén-
kloriddal mosunk. A vizes fazist el6alasztjuk, metilén-
kloriddal mossuk, az egyesitett szerves fazisokat meg-
szaritjuk, leszirjiikk és vakuumban bepéroljuk, igy
1,55 g barna szind, szildrd anyagot kapunk. Ezt
szilikagélen kromatografidsan tisztitjuk (metilén-
klorid), 1,18 g (67%-os kitermelés) fehér szind, szilard
anilinvegyiiletet kapunk.

5-Brom-6-metoxi-1H-indazol eléallitdsa

4,93 g (23 mmol) fenti anilin 50 ml benzollal készi-
tett oldatat 1,94 g (24 mmol) natrium-acetattal, majd
6,98 g (68 mmol) ecetsavanhidriddel kezeljitk. Az ele-
gyet forraspontra melegitjik, mikdzben fehér szind
csapadék keletkezik a lombikban. A forré oldathoz
20 perc alatt 4,00 g (34 mmol) izoamil-nitritet csepeg-
tetiink 10 ml benzolban, és a voroses elegyet éjszakan
at melegitjiik. 20 oras melegités utdn a reakcidelegyet
lehiitjiik, éterrel felhigitjuk, vizzel és natrium-
hidrogén-karbonattal mossuk, megszaritjuk és lesziir-
juk. Az old6szert vakuumban leparolva 5,91 g szennye-
zett terméket kapunk. Ezt szilikagélen kromatografalva
(metilén-klorid) tisztitjuk, igy 3,75 g acetilezett indazol
kozbensd terméket kapunk. Ezt 30 ml, 1 ml témény s6-
savat tartalmazé etanolban feloldjuk, és az oldatot
visszafolyaté hiit6 alatt 4 6ra hosszat forraljuk. Ezutan
az oldoszert vakuumban eltavolitjuk, és a maradékhoz
telitett vizes natrium-hidrogén-karbonat-oldatot adunk.
A szilard anyagot lesziirjiik, etil-acetat/éter elegyben
feloldjuk, megszaritjuk, lesziirjik és beparoljuk, igy
3,10 g kivant indazol k6zbenss terméket kapunk.

A 181. vegyiilet elGallitasa

1,2 g (5 mmol) indazol és 1,15 g (5 mmol) 3,5-
diklor-4-fluor-benzo-trifluorid 10 ml, 1,70 g
(12,3 mmol) vizmentes kalium-karbonatot tartalmazo,
vizmentes dimetil-formamiddal készitett oldatat szoba-
hémérsékleten 2 napon 4t keverjikk. Ezutdn az elegyet
vizbe ontjiik, a csapadékot leszlrjiik, metilén-kloridban
feloldjuk, megszaritjuk, lesz(rjiik és vakuumban bepa-
roljuk. A szilard maradék tomege 1,96 g, ezt
szilikagélen kromatografalva (hexdn/metilén-klorid)
tisztitjuk, igy 0,26 g tiszta 181. vegyiiletet és 1,45 g
szennyezett terméket kapunk.

9. példa

5-Klor-1-{2,6-diklor-4-(trifluor-metil)-fenil]-1H-
indazol-6-0l

(L. tdblazat 253. vegyiilete)



1 HU 217 661 B 2

A 253. vegyiilet elGallitasa

1,0 g (3 mmol) 5-klér-1-{2,6-diklér-4-(trifluor-
metil)-fenil]-6-metoxi- |H-indazol (amelyet a 181. ve-
gyiilethez hasonldan, a fenti 8. példaban leirt modon
allitottunk elé) 10 ml vizmentes metilén-kloriddal ké-
szitett oldatdt —78 °C-ra lehttjik, 1,57 g (6 mmol)
bor-tribromidot adunk hozzd, és 1,5 6ran it ezen az
alacsony hémérsékleten keverjiik. Ezt kozvetden az
oldatot hagyjuk szobahdmérsékletre melegedni, és
2 napon keresztiil keverjitk. Ezutin tovabbi 0,63 g
(2,5 mmol) bor-tribromidot adunk hozza, éjszakén
at szobahO6mérsékleten keverjilk, majd az elegyet
—78 °C-ra lehiitjiik, mikdzben a reakci6 leallitasa cél-
Jabol 10 ml metanolt adunk hozza. Az ill6 olddszere-
ket és a reagens feleslegét vakuumban leparoljuk, a
visszamarado szildrd anyagot vizzel mossuk és le-
sziirjilk. A szilard anyagot etil-acetatban feloldjuk, az
oldatot megszaritjuk, leszirjiikk és beparoljuk, igy
megkapjuk a nyersterméket. Ezt szilikagélen kroma-
tografidsan tisztitjuk, igy a visszanyert kiinduldsi
anyagon kiviil 0,41 g 253. vegyiiletet kapunk (kiter-
melés 43%).

10. példa

6-Acetoxi-metil-1-[2,6-dikior-4-(trifluor-metil)-
fenil]-1H-indazol

(1. tablazat 66. vegyiilete)

6-Brom-metil-1-{2,6-diklor-4-(trifluor-metil)-
fenil]-1H-indazol elGallitasa

10 mmol 6-metil-1-[2,6-diklor-4-(trifluor-metil)-
fenil]-1H-indazolt és 12 mmol N-brém-szukcinimidet
visszafolyaté hité alatt forralunk 50 ml szén-
tetrakloridban és 275 wattos napfénylampaval megvila-
gitjuk. 4 ora elteltével a reakcidelegyet lehtjik, a
szukcinimidet kisziirjiik, és az oldoszert vikuumban le-
paroljuk, igy 3,12 g nyers brom-metil-indazolt kapunk.

A 66. vegyiilet eldallitasa

A nyers bromszarmazékot 50 ml ecetsavban 5 g
kalium-acetathoz adjuk, és az oldatot g6zfurddén 2 6ran
at melegitjiik. Ezutan az elegyet jégre Ontjiik, miutén a
Jég megolvadt, a szilard anyagot leszirjitk és megsza-
ritjuk, igy nyersterméket kapunk. Ezt szilikagélen
kromatografélva (pentan/metilén-klorid) tisztitjuk, igy
1,6 g 66. vegyiiletet kapunk.

11. példa

1-[2,6-Diklor-4-(trifluor-metil)-fenil]- 1 H-indazol-
6-karboxaldehid és 6-bisz(acetoxi)-metil-1-{2,6-diklor-
4-(trifluor-metil)-fenil]-1H-indazol

(1. tablazat 81. és 84. vegyiilete)

A 81. és 84. vegyiilet el6allitasa

6,4 g 1-[2,6-diklor-4-(trifluor-metil)-fenil]-6-
metil-1H-indazolt 50 ml szén-tetrakloridban kis feles-
legben 1€v6 (2,2 egyenérték) N-brom-szukcinimiddel
egyesitiink. Az elegyet visszafolyatd hiit6 alatt forral-
juk 4 oran at, és 275 wattos napfénylampaval megvi-
lagitjuk. Ezutdn a szukcinimidet sziréssel eltavolit-
Juk, és az oldoszert vakuumban leparoljuk, igy nyers
6-(dibrom-metil)-indazolt kapunk. Ezt 7,0 g kalium-
acetathoz adjuk 70 ml ecetsavban, és az elegyet 4 6ran
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at visszafolyato hiit6 alatt forraljuk. Ezutdn az oldatot
Jégre ontjik, és a jég megolvaddsa utin a terméket
sziiréssel elvalasztjuk. A nyerstermék keveréket szili-
kagélen végzett kromatografalassal (pentan/éter/me-
tilén-klorid) komponenseire bontjuk, igy 4,22 g 81.
vegyiiletet, 1,21 g 66. vegyiiletet és 0,81 g 84, vegyii-
letet kapunk.

12. példa

Metil-3-[1-[2,6-diklor-4-(trifluor-metil)-fenil]- 1 H-
indazol-6-il]-propenodt

(I. tablazat 85. vegyiilete)

A 85. vegyiilet el6allitasa

1,98 g metil-trifenil-foszfonium-acetat-bromidsot
20 ml vizmentes tetrahidrofuranban szuszpendalunk,
mikdzben feleslegben 1évé (0,12 g) 97 tomeg%-os
natrium-hidridet adunk hozza. 1 6ras, szobah8mérsék-
leten végzett keverés utan 1,12 g aldehidet (81. ve-
gyiilet), majd 3 csepp etanolt adunk hozzd. A reak-
cidelegyet éjszakan at keverjik, és a szilard csapadé-
kot kisziirjilkk. Az olddszert a szlirletbl vdkuumban
elparologtatva kapjuk a nyersterméket. Ezt az anyagot
szilikagélen végzett kromatografalassal (metilén-
klorid) tisztitjuk, igy 1,07 g 85. vegyiiletet kapunk.

13. példa

1-[2,6-Diklor-4-(trifluor-metil)-fenil]-N,N-dietil-
1H-indazol-6-amin

(I. tablazat 230. vegytilete)

A 230. vegyiilet elGallitasa

1,0 g (3 mmol) 6-indazol-amint 10 mi, 0,83 g
(6 mmol) kalium-karbonatot és 1,8 g (10 mmol) etil-
jodidot tartalmazo6 10 m! vizmentes DMF-ben éjszakan
at 60 °C-on melegitiink. Ezt kozvetGen tovabbi 1,8 g
(10 mmol) etil-jodidot adagolunk a lombikba, és a me-
legitést tovabbi 8 oOra hosszat folytatjuk. Az oldatot
200 ml natrium-klorid-oldattal felhigitjuk, és kétszer
100 ml etil-acetattal extrahaljuk. Az egyesitett szerves
fazisokat vékony szilikagélparnan atsziirjiikk és beparol-
juk. A maradékot szilikagélen kromatografalva tisztit-
Jjuk (10 térfogat% etil-acetat/hexan), igy 1,5 g halvéany-
sdrga szini, szilard anyagot (230. vegyiilet) kapunk.

14. példa

N-[1-[2,6-dikior-4-(trifluor-metil)-fenil]-1H-
indazol-6-il]-metanszulfonamid

(I. tablazat 40. vegyiilete)

A 40. vegyiilet eld4llitasa

2 g 1-[2,6-Diklor-4-(trifluor-metil)-fenil]-1H-
indazol-6-amint (5 mmol; 21. vegyiilet) és 0,59 g
(5 mmol) trietil-amint metilén-kloridban feloldunk.
Ezutan szobahémérsékleten cseppenként hozzdadunk
0,67 g (5 mmol) desztillalt metanszulfonil-kloridot, és
az oldatot 15-20 percen at keverjilk. A sarga szind,
szilard csapadékot szivotdleséren Osszegyijtjiik, etil-
acetatban feloldjuk, és az oldatot vékony szilikagél
parnan atengedve megszaritjuk. Az oldoszert elparo-
logtatjuk, és a maradékot szilikagélen kromatografalva
(20% etil-acetat/hexdn) tisztitjuk, igy 0,96 g 40. vegyii-
letet kapunk.
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15. példa

1-[2,6-Diklor-4-(trifluor-metil)-fenil]-6-metil-tio-
1H-indazol

(1. tablazat 79. vegyiilete)

6-(Metil-tio)- 1 H-indazol elallitasa

4 g (30 mmol) 6-indazol-amint feloldunk 30 ml,
5,4 ml t6mény kénsavat tartalmazo, hideg vizben. Jég-
ben lehiitve az oldat pasztaszer(ivé valik, a pasztahoz 4l-
landé keverés kozben részletekben hozziadunk 10 ml
hideg vizben feloldott 2,2 g nétrium-nitritet. Az elegy
hémersékletét a nitritoldat beadagolasi sebességének a
bedllitisaval koriilbeliil 4 °C alatt tartjuk. A szilérd pasz-
ta fokozatosan feloldodik, vérdsesbarna szind oldatot
kapunk. Ezt az oldatot Gvatosan, részletekben, 4 °C-on
hozzdadjuk 35 g frissen készitett réz(I)-metil-merkaptan
200 ml vizzel készitett szuszpenzidjahoz. Azonnal gaz-
fejlddés indul meg, és az adagolast gy szabalyozzuk,
hogy megeldzziik az elegy kifutdsat az edénybdl. Ezutéan
a vorosesbarna szuszpenziot a gazfejlddés befejez6désé-
ig keverjiik. Az oldatot szivétdleséren lesziirjiik, a voro-
sesbarna szint, szilard anyagot vizzel mossuk és meg-
szaritjuk, igy 0,9 g kozbensd terméket kapunk.

A 79. vegyiilet elGallitisa

0,9 g (6 mmol) fenti 6-(metil-tio)-1H-indazolt felol-
dunk 1,52 g (11 mmol) vizmentes kalium-karbonatot és
1,3 g (6 mmol) 3,5-dikl6r-4-fluor-benzo-trifluoridot tar-
talmazo vizmentes DMF-ben, és az oldatot 60 °C-on é&j-
szakdn 4t keverjiikk. Az elegyet ezutan hideg vizbe ont-
Jjik, és a terméket natrium-szulfat folott szritott etil-
acetattal extrahdljuk, majd beparoljuk, igy olajszer(i ma-
radékot kapunk. Ezt szilikagélen kromatografalva (5 tér-
fogat% etil-acetat/hexan) két komponensre bontjuk, igy
1,1 g 79. vegyiiletet és 0,1 g 2-aril-izomert kapunk.

16. példa

4-Klor-1-[2,6-diklor-4-(trifluor-metil)-fenil]-5-
metil-1H-indazol

(I. téblazat 211. vegyiilete)

4-Kl6r-5-metil-1H-indazol el84llitasa

4,9 g (96 mmol) 3-klér-2,4-dimetil-anilint 250 ml
vizmentes benzolban 9,4 g (96 mmol) kalium-acetittal
€s 29,4 g (288 mmol) ecetsavanhidriddel kezeliink. Az
elegyet visszafolyato hiité alatt lassan forrasig melegit-
Jiik, ekdzben csapadék képzddik. Ezt kozvetSen a for-
rasban 1év6 szuszpenzidhoz gyorsan 17 g (144 mmol)
izoamil-nitritet adunk, és a melegitést 18 6rén 4t foly-
tatjuk. A lehlt szuszpenzidt leszirjik, és a szilard
anyagot benzollal atmossuk. Az egyesitett sziirleteket
bepéroljuk, és a szilard maradékot feloldjuk 200 ml,
1 ml tdmény sosavat tartalmazo etanolban. Ezt az ele-
gyet visszafolyatd hit6 alatt 5 6ra hosszat forraljuk,
majd az old6szert vikuumban eltavolitjuk. A szildrd
maradékot 5 tomeg%-os natrium-hidrogén-karbonat-
oldattal mossuk, etil-acetatban feloldjuk, natrium-
szulfat f6lott megszaritjuk és beparoljuk, igy 9,3 g szi-
lard kozbensé terméket kapunk.

A 211. vegyiilet el6allitasa

A fenti kdzbensé terméket a 15. példaban leirt mo-
don arilezzik, igy 1,4 g 211. vegyiiletet és 0,23 g 2-
aril-izomert kapunk.
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17. példa

Dietil-1-[2,6-diklor-4-(trifluor-metil-fenil]-1 H-
indazol-5-il-foszfonat

(1. tablazat 161. vegyiilete)

Dietil-1H-indazol-5-il-foszfonat el8allitisa

3,6 g (36 mmol) trietil-amin és 5,0 g (36 mmol)
dietil-foszfit elegyét 1,5 g (13 mmol) palladium-
tetrakisz-trifenil-foszfinnal kezeljiik. Ehhez az elegy-
hez keverés kozben, részletekben 8,0 g (33 mmol) 1-
acetil-5-brém-indazolt adunk. Miutan a fenti indazol
koriilbeliil 4 g-jat hozzdadtuk, a reakcidelegyet 15 ml
toluollal felhigitjuk, majd ezt kozvetSen adagoljuk be a
maradék indazolt. Ezutdn a reakcidelegyet 105 °C-ra
melegitjilk, és a melegitést 5 6ran 4t folytatjuk. Az ele-
gyet lehiitjiik, dietil-éterrel felhigitjuk, és a csapadékot
kiszirjik. A sziirletet vizzel mossuk, megszéritjuk, le-
sziirjik és beparoljuk, igy 11,8 g sotétbarna szind, szi-
lard anyagot kapunk. Ezt szilikagélen kromatografilva
tisztitjuk, igy 5,82 g 1-acetil-foszfonat kozbensd termé-
ket kapunk. Ezt 100 ml 10 témeg%-os sdsavval ele-
gyitjiik, és gdzfiirdén 30 percig melegitjiik. A lehdlt
elegyet kloroformmal extrahaljuk, majd megszéritjuk,
lesziirjiik és beparoljuk, igy 4,83 g kivant kozbensd ter-
méket kapunk olajos, szilard anyag alakjaban.

A 161. vegyiilet eléallitasa

1,0 g (4 mmol) fenti indazol-5-il-foszfonatot a 15.
peldaban leirt modon arileziink, igy 1,74 g 161. vegyii-
letet kapunk (94%-os kitermelés).

18. példa

1-[2,6-Diklor-4-(trifluor-metil)-fenil]- 1 H-indazol-
S-il-foszfonsav

(I. tablazat 163. vegyiilete)

A 163. vegyiilet elGallitasa

0,98 g (2,1 mmol) 161. vegyiiletet 10 ml metilén-
kloridban 0 °C-ra lehiitiink, és egyszerre hozzaadunk
1,6 g (10,3 mmol) trimetil-szilil-bromidot. Az elegyet
1,5 6rén at 0 °C-on 1,5 6ra hosszat és éjszakan at szo-
bahémérsékleten keverjiik, majd tovabbi 0,3 g trimetil-
szilil-bromidot adunk hozz4, és a keverést szobahdmér-
sé€kleten két 6ran at folytatjuk. A reagens és az olddszer
feleslegét vakuumban elparologtatva narancssirga szi-
ni olajat kapunk, amelyet vizzel eldérzsdlve fehér szi-
nd, szilard anyagot kapunk. A szilard anyagot szivotol-
cséren leszlirve Osszegy(jtjiik és 1 N natrium-hidr-
oxidban feloldjuk, majd metilén-kloriddal mossuk.
A lagos fazist 1 M foszforsavval megsavanyitjuk, a fe-
hér szind, szilard csapadékot leszlirjiik, kloroform/me-
tanol elegyben feloldjuk, megszaritjuk, lesz(irjiik és be-
paroljuk, igy 0,78 g 163. vegyiiletet kapunk.

19. példa

Metil-1-{2,6-dikior-4-(trifluor-metil)-fenil]-5-nitro-
1H-indazol-6-il-karboxilat

(1. tablazat 242. vegyiilete)

5-(Acetil-amino)-4-metil-2-nitro-benzoat elBallitasa

8,4 g flistdlgo salétromsav és 260 g tomény kénsav
elegyét 0—10 °C-ra lehiitjiik, és keverés kdzben t6bb
részletben hozzaadunk 26,3 g (127 mmol) 3-(acetil-
amino)-4-metil-benzoatot. Néhany 6rai keverés utan az
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elegyet jégre ontjik, amely ezutin megolvad. A termé-
ket szivétoleséren sziirve dsszegytijtjiik, vizzel mossuk
és megszaritjuk. A szilard anyagot izopropanolbdl at-
kristalyositva 27 g sarga szinii, por alaki anyagot ka-
punk.

5-Nitro- 1 H-indazol-6-il-karboxilat eléallitasa

A fenti toluidid kozbens6 terméket a 16. példaban
leirt modon ciklizalva 4,9 g kivant észtert kapunk na-
rancssarga szind, szilard anyag alakjaban.

A 242. vegyiilet elGallitasa

A fenti indazol kdzbensé terméket a 16. példdban
leirt modon arilezve, 1,5 g indazolbol kiindulva 1,8 g
242. vegyiiletet kapunk.

20. példa

1-[2,6-Dinitro-4-(trifluor-metil)-fenil]-5-nitro-1 H-
indazol

(. tablazat 108. vegyiilete)

A 108. vegyiilet el6allitasa

2,0 g (10 mmol) 5-nitro-indazol 40 ml vizmentes
DMF-fel készitett oldatat 3,32 g (10 mmol) 4-kl6r-3,5-
dinitro-benzo-trifluoriddal és 1,7 g (10 mmol) vizmen-
tes kalium-karbonattal kezeljilk. Ehhez az elegyhez né-
hany 18-korona-6-katalizator kristalyt adunk, és az ol-
datot 4 6ran at 40 °C-on melegitjiik. Ezutan az elegyet
lehiitjiik, metilén-kloriddal fethigitjuk, vizzel, 1 N s6-
savval, vizes kalium-karbonat-oldattal, vizes natrium-
hidroxid-oldattal mossuk, majd magnézium-szulfat fo-
16tt megszaritjuk. Beparlassal és a maradék éterrel valod
eldorzsolésével 2,75 g (57%-os kitermelés) sarga szind,
szilard anyagot kapunk.

21. példa

Etil-3-[1-[3-klor-5-(trifluor-metil)-2-piridil]-1 H-
indazol-6-il-amino-3-oxo]-propiondt

(I. tablazat 52. vegylilete)

Az 52. vegyiilet el6allitasa

3,2 g (10 mmol), 4. példa szerinti moédon elballitott
amino-indazol kozbensé terméket 50 ml, 1 ml piridint
tartalmaz6 metilén-kloridban feloldunk. Az oldathoz
hiités kozben hozzdadunk 1,40 mi (11 mmol) etil-
malonil-kloridot. A reakcié exoterm, a reakcidelegyet
egy ora hosszat allni hagyjuk, majd 50 ml 5 témeg%-os
sosavval és 50 ml 5 tdmeg%-os natrium-hidrogén-
karbonat-oldattal mossuk, és vizmentes magnézium-
szulfat folott megszaritjuk. A megszaritott oldatot va-
kuumban bepérolva 4,0 g olajszer(i anyagot kapunk,
amely éllas sordn éter/pentan elegybdl kristalyosodik,
igy az elsé kristalyositaskor 2,7 g fehér szind, szilard
52. vegyiiletet kapunk.

22. példa

6-(2-Acetoxi-etoxi)-1-[3-klor-5-(trifluor-metil)-2-
piridil]-1H-indazol

(I. tablazat 209. vegyiilete)

6-(2-Acetoxi-etoxi)-1H-indazol elééllitasa

13,4 g (100 mmol) 6-hidroxi-indazolbol, 100 ml
dimetil-formamidbol, 13,8 g (100 mmol) aktivalt viz-
mentes kalium-karbonatbol és 10 mg 18-korona-6-bol
keveréket készitiink. Ehhez a keverékhez nitrogénat-
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moszféraban, keverés kdzben, 5 °C-on cseppenként
hozzaadunk 11,0 ml (100 mmol) 2-brom-etil-acetatot.
A reakcibelegyet éjszakan at keverjik, majd 300 ml
éterrel felhigitjuk, és 150 ml vizzel, kétszer 100-100 ml
5 tomeg%e-os natrium-hidrogén-karbonat-oldattal és
100 ml 5 tomeg%-os natrium-karbonat-oldattal mos-
suk, majd vizmentes magnézium-szulfat fol6tt megsza-
ritjuk. Ezt a megszaritott oldatot nagy vikuumban be-
parolva 3,2 g 6-(2-acetoxi-etoxi)-indazolt kapunk olaj-
szer( anyag alakjaban.

A 209. vegyiilet eléallitasa

A fenti kozbensé termék 3,2 g-jat (15 mmol) felold-
juk 50 ml DMF-ben, és ehhez az oldathoz 1,63 g
(15 mmol) kalium-tercier-butoxidot adunk. Ezutin
5 °C-os, jégfiirdoben val6 hiités kozben egyszerre hoz-
zéadunk 2,1 ml (15 mmol) 2,3-diklor-5-(trifluor-metil)-
piridint. A reakcioelegy hdmérsékletét hagyjuk szoba-
hémérsékletre emelkedni, és az elegyet egy ora hosszat
allni hagyjuk. Ezutan 150 ml éterrel felhigitjuk, majd
100 ml vizzel, kétszer 100-100 ml 5 todmeg%-os
nétrium-hidrogén-karbonat-oldattal mossuk, és viz-
mentes magnézium-szulfat folott megszaritjuk, majd
vakuumban beparoljuk, igy a kivant terméket (209. ve-
gyiilet) 4,15 g olajszerii anyag alakjaban kapjuk.

23. példa

1-[3-Klor-5-(trifluor-metil)-2-piridil]-6-(2-hidroxi-
etoxi)-1H-indazol

(1. tablazat 210. vegyiilete)

A 210. vegyiilet eldallitasa

Az L. tablazat 209. vegyiiletét (3,02, 7,6 mmol)
10 ml etanollal, 1,0 ml vizzel és 0,55 g (8,3 mmol)
85 tomeg%-os kalium-hidroxid-pellettel sszekever-
Jik. A reakcidelegyet szobahGmérsékleten 20 6ran at
keverjilk, majd vakuumban beparoljuk, igy olajszeri
anyagot kapunk, amelyet 100 ml metilén-kloridban fel-
vesziink, vizzel mossuk, vizmentes magnézium-szul fat
folott megszaritjuk, és a fenti médon beparoljuk. fgy
2,14 g olajszerli anyagot kapunk, amely éter-hexan
elegybdl kristalyosodik. Ily modon 0,78 g kivant ter-
méket kapunk szilard termek alakjaban (210. vegyiilet).

24. példa

R/S-2-[1-[2,6-Diklor-4-(trifluor-metil)-fenil]-1H-
indazol-6-il-oxi]-propionsav

(1. tablazat 55. vegyiilete)

Az 55. vegyiilet el8allitasa

Az 1. tdblazat 41. vegyliletének 4,5 g-jat (10 mmol)
Osszekeverjilkk 100 ml metanollal, 10 ml vizzel és
0,73 g (11 mmol) 85 tomeg%-os kalium-hidroxid-
pellettel. Ezt az elegyet hétvégén at keverjiik, majd va-
kuumban livegszerti anyaggad beparoljuk, ezt 100 ml
vizben felvessziik, 80 ml éterrel mossuk, és 0,91 ml t5-
mény sosavval megsavanyitjuk. Ezt a savanyitott ele-
gyet kétszer 75 ml metilén-kloriddal extrahéljuk, és az
egyesitett extraktumokat vizmentes magnézium-szulfat
folott florisille]l megszaritjuk. A megszaritott extraktu-
mot vakuumban bepéroljuk, igy livegszerli anyagot ka-
punk, amely éter-hexan elegybdl kristalyosodik, igy
elsd frakcioként 2,7 g kivant terméket kapunk.
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25. példa

Etil-Z—[I—[Z,6-diklo'r-4-(triﬂuor-metil)-fenil]—IH-
indazol-6-il-oxi]-propionil-amino-acetdt

(I. tabldzat 153. vegyiilete)

(50 mmol) elegyet készitiink. A reakcidelegyet 90 per-
cig nitrogénatmoszféraban, keverés kozben 80—90 °C-
on melegitjiikk, majd szobahémérsékletre hiitjiik, és a
hétvégén éllni hagyjuk. Ezutin a reakcidelegyet 200 ml

A 153. vegyiilet eléallitasa 5 éterrel felhigitjuk, majd elGszor 400 ml, majd 100 ml
Az . tdblazat 55. vegyiiletének 1,2 g-jat (3 mmol) vizzel, 100 ml telitett natrium-hidrogén-karbonat-
10 ml metilén-kloridban szuszpendaljuk, majd egyszer- oldattal és ismét 100 ml vizzel mossuk; ezutin
re, gazfejlédés kozben hozzdadunk 0,65 g (4 mmol) magnézium-szulfat f6l6tt megszaritjuk és florisilen
karbonil-diimidazolt. 45 perc milva gyorsan elegyet ké- cterrel kromatografaljuk, igy 6,3 g olajszerd anyagot
szitiink 1,4 g (10 mmol) glicin-etil-észter-hidrokloridbél, 10 kapunk, amelyet méagneses magrezonancia (NMR), inf-
20 ml metilén-kloridbol és 1,4 ml (10 mmol) trietil- ravords spektruma, optikai forgatoképessége és tomeg-
aminbdl, és egyszerre hozzaadjuk az imidazol reak- spektruma alapjan etil-R-2-(1H-indazol-6-il-oxi)-
cielegyhez. A reakci6 kissé exoterm, 15 perc elteltével propionatként azonositottunk.
az elegyet 150 ml éterrel felhigitjuk, majd 100 ml vizzel, A 255. vegyiilet elSallitasa
kétszer 75 ml 5 tdmeg%-os natrium-hidrogén-karbonat- 15 Elegyet készitink 2,3 g (10 mmol) fenti
oldattal mossuk, vizmentes magnézium-szulfat folétt indazolvegyiiletbdl, 50 ml vizmentes DMF-bd] és 1,1 g
megszaritjuk, vikuumbepérlassal iivegszert anyagot ka- (10 mmol) vizmentes aktivalt kdlium-karbonatbol. Eh-
punk. Ezt éter-hexdn elegybdl kristalyositva 1,25 g ki- hez 1,4 ml (10 mmol), jégfiirdSben lehiitétt 2,3-diklor-
vant terméket kapunk szilard anyag alakjaban. S-(trifluor-metil)-piridint adunk. A reakcidelegyet egy
20 orén at jégfiirdében és egy 6rén 4t szobahGmérsékleten
26. példa keverjiik, majd 200 ml éterrel felhigitjuk. Az elegyet
Etil-R-Z-[]—[3-k10’r-5-(triﬂuor—meti1)-2-piridil]-]H- hdromszor 100-100 ml vizzel mossuk, vizmentes
indazol-6-il-oxi]-propiondt magnézium-szulfat fol6tt megszaritjuk, és nagy va-
(I. tdblazat 255. vegyiilete) kuumban bepéroljuk. gy 2.8 g olajszerii anyagot ka-
Etil-R-2-(1H-indazol-6-il-oxi)-propionat eldallitasa 25 punk, amelyet magneses magrezonancia (NMR), infra-
6,7 g (50 mmol) 6-hidroxi-indazolbél, 100 ml viz- vords spektruma, optikai forgatoképessége és tomeg-
mentes DMF-bdl, 9,0 ml (50 mmol) 90 témeg%-os etil- spektruma alapjn a kivant termékként azonositottunk.
S-2-(metil-szulfonil)-oxi-propionatbél és 6,9 g Az alabbi 1. tiblazatban a taldlmany szerinti vegyii-
(50 mmol) vizmentes aktivalt kalium-karbonatbél letek képviseldit soroljuk fel.
1 tablazat
I 4ltalanos képletd vegyiiletek
Ve-
gyii- Fizikai alland6
let [R!'| R? R3 R4 RS RS R7 | RS X Olvadaspont
sza- (°C) vagy nd’
ma
1. | H Cl Cl H NO, Cl H H C-Cl 61,0-62,0
2|H| C | CF H NO, H H | H | C-Cl | 102,0-1040
3.1 H Cl Cl H NO, H H H c-Cl 113,0-116,0
4 |H| H cl H NoO, H H | C | c-Cl | 1450-1480
5.1 H H Cl H NO, Cl H Cl C-Cl 166,0-168,0
6. | H| C | cF, H NO, NO, H | H | C-Cl | 141,0-1420
7. | H Cl CF; H NO, H H H N) 131,0-133,0
.| H| C | cF H H H H | H | ca -
9.1 H Cl CF, H H H H H (N) 60,0-65,0
0./ H| H | « H H H H | c | c-c -
1. | H H Cl H NO, H H H C-Cl 80,0-81,0
12.| H| ¢l | CF NO, H H H H | c-a -
13.[c| c | cR H H H H H c-Cl -
14.[Cl| Cl | CF, H NO, H H | H | C-Cl | 930-980
15. | H| c | cF, NO, H H H [ H | C-Cl | 1000-101,0
16. | H| Cl | CF H H NO, H H C-Cl | 126,0~127,0
17.| H | a | CF, H NO, cl H H | C-Cl | 162,0-164,0
18. | H| c | CF, H H OCH, H | H | c-Cl | 930-940
19| H| H CF, H NO, H H H C-Cl | 149,0-151,0
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1. wablazat (folytatds)

Ve-
gyii- Fizikai allandé
let | R! | R2 R3 R4 R3 RS R7 RS X Olvadéspont
SZ4- (°C) vagy n§’
ma
20 { H| ¢l CF, H NO, OCH, H H C-Cl | 215,0-216,0
2L H | ¢ CF, H H NH, H H c-Cl 61,0-63,0
2. H| ¢l CF, H H NH, H H N) 222,0-223,0
23. | H | cl CF, H NH, H H H ™) 143,0-144,0
24. | H| ¢l CF, H NH, H H H C-Cl | 126,0-127,0
25. {H| H CF, H NO, H H H (N) 112,0-113,0
26. | H| H CF, H H NO, H H (N) 142,0-144,0
27.{ H| H CF, H H H H H N) 86,0-87,0
28. | H{ ¢ CF, H NO, NO, H H (N) 154,0-155,0
29. | H| H CF, H H NHCOCH,; H H C-Cl | 183,0-184,0
30. | H{ H CF, H H NH, H H C-Cl | 199,0-200,0
3. H| ¢l CF, H H H NO, | H (N) 143,0-144,0
32Z.] H{ CF, H H H NO, | H C-Ct | 2250-2270
33. ] H| ¢ CF, H H CH, H H (N) 58,0-60,0
3. | H | CI CF, CH, H H H H (N) 41,0-45,0
35. | H| ¢l CF, H H H CH; | H ) 91,0-92,0
36. | H | Cl CF, CH, H H H H c-cl 89,0-91,0
3./ H| ¢l CF, H H CH, H H Cc-Cl 90,0-92,0
38. | H| CI CF, H H H CH; | H C-Cl | 1350-137,0
39. | H | NO, | CF H H NH, H H C-Cl | 183,0-185,0
4. | H | cl CF; H H NHSO,CH, H H C-Cl | 170,0-172,0
OCHCOOC,H;
41. | H | ¢t CF; H H i H H c-cl 67,0-71,0
CH,
42. | H F CF, H NO, H H H C-Cl | 143,0-144,0
OCHCOOC,H;
43. [ H | C CF; H H | H H (N) 81,0-82,0
CH,
4. | H | q CF, H H OCH,C=H H H C-Cl | 130,0-131,0
OCHCOOC,H;
45. | H F CF; H H | H H Cc-Cl -
CH,
46. | H | CI CF, H F H H H Cc-Cl 71,0-72,0
47. | H | Cl CF, Cl H H H H C-Cl | 110,0-112,0
48. | H | Cl CF, al H H H H N) 69,0-72,0
OCHCOOC,H;
49. | H | C CF, | H H H H Cc-Cl 87,0-89,0
CH,
50. | H| cl CF, H Br H H H (N) -
o
SI.|H| ¢l CF; H H I H H (N) 125,0-127,0
NHCCF,
0O o
5.1 H| Cl CF; H H [T H H (N) 112,0-115,0
NHCCH,C-OC,H;
o
53.1 H | cl CF3 H H { H H c-Cl 90,0-92,0
OCH,C-0C,H;
(o}
54. | H| Cl CF; H H I H H C-Cl | 163,0-164,0
OCH,-C-OH
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1. tablazat (folytatds)

Ve-
gyi- Fizikai 4llando
let | R'| RZ? R3 R4 RS R6 R7 R8 X Olvadaspont
sza- (°C) vagy n§’
ma
0
Il
55. | H | Cl CF, H H OCH-C-OH H H C-Cl | 180,0-181,0
|
CH,
OCH-C-0C,H;
57. | H |SCH;| CF, H H Il H H C-Cl | 123,0-124,0
CH; O
OCH-C-OC,H;
58. | H [SCH;| CF; H H ol H H | C-CH; | 108,0-110,0
CH; O
59. 1| H | ¢l CF, H H NHSO,CF, H H ™) 206,0-207,0
o}
F I _
60. { H | Cl | CF, H H NHC_Q H H N) | 207,0-208,0
0
6. | H| <l CF; H H I H H N) 238,0-240,0
NHC-NHCH,;
o} o)
62. | H| ci CF, H H I I H H (N) 185,0-195,0
NHC-NHCH,C-0C,H;
(o}
63. | H| cl CF, H H H H N) 168,0-170,0
NHC-NHSO,-Cg¢H,
0 0
64. | H | Cl CF, H H I I H H ) 111,0-114,0
NHC-(CH,,C-OCH,
00
65. | H | Cl CF; H H Il H H N 164,0-166,0
NHC-C-OC,H;
o
66. | H | cI CF, H H I H H C-Cl | 101,0-102,0
CH,0C-CH,
67.| H | Cl CF, H C=N H H H ) 92,0-93,0
0 0
68. | H | cI CF, H H I i H H )] 150,0-151,0
NHC-CH,C-OH
o] o)
69. | H | Cl CF, H H I I H H C-Cl | 145,0-146,0
NHC-CH,C-0C,H;
o 0
70. | H | Cl CF; H H I It H H C-Cl | 165,0 (bomlik)
NHC-CH,C-OH
00
7. | H | <l CF, H H T H H C-Cl | 169,0-171,0
NHC -C-0C,H;
72.| H | cl CF, H H NHSO,-CF, H H C-Cl | 190,0~194,0
7.1 H| Cl CF, H C= H H H Cc-Cl 88,0-90,0
74. | H| cl CF, H CH, H H H c-Ql -
75. | H | Cl CF, H CH; H H H N) 108,0-111,0
76. | H | F CF, H CH, H H H Cc-Cl -
COC,H,
77. | H | Cl CF, H H [ H H C-Cl | 108,0-110,0
o)
78. | H | ¢l CF, H cl c-Ci 86,0-88,0
79. | H | cl CF, H H SCH, H H c-cl 92,0-94,0
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1 tablazat (folytatas)

Ve-
gyii- Fizikai allando
let | R'| R? R3 R4 RS R6 R7 R8 X Olvadaspont
sza- (°C) vagy "3°
ma
80. | H Cl CF; H H SO,N(CH3), H H Cc-Cl 165,0-167,0
81. | H Cl CF, H H ~CHO H H C-Cl1 110,0-111,0
82| H| H | NO, H NO, H H H N) -
83. | H | NO, | NO, H NO, H H H N) -
(0]
84. | H Cl CF, H H I H H C-Cl 144,0-146,0
—-CH(OCCHjy),
(@)
85. | H Cl CF, H H It H H C-Cli 136,0-137,0
~CH=CHCOCH;,
-COH
86. | H Cl CF, H H I H H Cc-Cl 198,0-200,0
(o)
87. | H Ct CF, H H ~CH=NOCH, H H C-Cl 109,0-111,0
88. | H Cl CF, H H -CH,OH H H C-Cl 111,0-112,0
(0}
Il
_CHCH,C-OC,H;
89. | H Cl CF, H H -N_ H H C-Cl 101,0-108,0
C-C-0C,H;
[
00
0
90. | H Cl CF, H H I H H C-Cl 170,0-172,0
~NHC-OCH,
0]
Il
91. | H Cl CF,4 H H —~OCHC-NH, H H c-Cl 178,0-179,0
|
CH,
92. | H Cl CF, H Cl H H H Cc-Cl 83,0-89,0
93. | H Cl CF; H Cl H H H (1) 130,0-132,0
94. | H F CF; H Cl H H H c-Cl 75,0-76,0
95. | H Cl CF; H CH, CH; H H N) 101,0-102,0
9. | H Cl CF; H CH, CH, H H C-Cl 123,0-124,0
97. | H Cl CF; H H OCH,CH=CH, H H N) -

98. | H Cl CF; H H NHSO0,CH,COOCH, H H (N) 56,0 (bomlik)
99. | H Cl CF, H H NHSO,CH,CO,H H H N) 74,0-81,0
100. | H Cl CF, H H OH H H ™) 153,0-155,0
101. | H Cl CF, H H 1 H H c-Cl 112,0-114,0

102. | H Cl CF, H H CH,NH, H H c-Ci -
103. | H Cl CF,4 H H CH,NHSO,CF, H H c-ql 144,0-147,0
104. | H Cl CF, H H OCH,0C,H; H H (N) -
OCHCOOC,H;
105. | H | NO; | CF; H H | H H c-Cl 85,0-88,0
CH,
OCHCONHCH;
106. | H Cl CF; H H | H H Cc-Cl 188,0-190,0
CH,
110. | H Cl CF, H Cl NO, H H (N) 158,0-160,0
111. | H Cl CF, H H CH,0CH; H H C-Cl 65,0-66,0
o
114, | H Cl CF; H H II H H C-Cl | 282,0-283,0
NHC-CH,

14




HU 217 661 B

1 tablazat (folytatds)

Ve-
gyil- Fizikai allandé
let | R [ R2 R3 R4 RS Ré R? RS X Olvadaspont
szd- (°C) vagy ng’
ma
o)
115. | H | €1 | CF I H H H H c-cl -
-C-OCH;
16. [ I | Cl | CF, H H I H H c-Cl 90,0-92,0
17.| H| Cl | CFy H H F c-cl 78,0-80,0
o
118. | H | Cl CF; H I H H H C-Cl | 245,0-247,0
NHC-CH,
119. |H | Cl | CF Br H H H H ) 84,0-85,0
120 | H | Cl | CF, Br H H H H C-Cl | 112,0-113,0
121. | H | NO, | CF, Br H H H H C-Cl | 1350-136,0
122. | H| H CF, H NO, H H H | C-CN -
12.] H| Cl | CF H H F H H (N) 54,0-55,0
o
124. | H| cl | CF; H H I H H C-Cl | 136,0-137,0
-C-OCH,
125. | H | C | CF H H Br H H C-Ci 65,0-67,0
126. | H| Cl | CF, H H Br H H N) 93,0-94,0
OCHC-0C,H;
127. | H| Cl | CF H |\\ H H H Cc-Cl -
CH; ©
128. | H| Cl | CF, CN H H H H (N) 120,0-121,0
129. | H | Cl | CF, CN H H H H C-Cl | 144,50
0
I
130. | H| €1 | CFy H H OCHC-O0C,H; H H |C-NHAc| 94,0-980
|
CH;
131. | H| Cl | CF H H NHCOCH, H H N) 115,0-118,0
NHCCH,CHCH,CO,H
132. | H | Cl | CFy H H N H H (N) | 150,0 (bomlik)
O CH,
OCHCNHN(CH;),
133. | H| C | CF H H RN H H C-Cl | 140,0-142,0
CH, 0
OCHC-N(CH,),
134 |H| c | CF H H I\ H | H | c-a | 14101420
CH; ©
OCHCOK
135. | H| Cl | CF4 H H | H H c-ql -
CH,
OCHC-NHCH,CH,0CH,
136. | H | ¢l | CF, H H | \\ H H C-Cl | 105,0-107,0
CH; 0
OCHCNHNH,
137. | H| ¢l | CF, H H | \\ H H C-Cl | 174,0-175,0
CH; O
OCHC——N-OCH;
138. | H| Cl | CF, H H |\\| H H C-Cl | 120,0-122,0
CH; O CH,
CH,
139. | H | C1 | CF H H OCHC—NHN:C/ H H C-Cl | 162,0-165,0
RN AN
CH; 'O CH,
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1. tablazat (folytatis)

Ve-
gyii- Fizikai allandd
let | R'| R2 R3 R4 RS R6 R7 RS X Olvadispont
sZa- (°C) vagy nd’
ma
OCHC-NHNH-C-NHCH,
140. | H | < CF, H H | I H H C-Cl | 202,0-204,0
CH; O o
OCH-C-NH-OCH,
141. | H | cl CF, H H o H H C-Cl | 157,0-159,0
CH; O
142. | H CF, H H OCH,C=CH H H c-cCl 43,0-45,0
143. | H CF, H H Br H H C-Cl 57,0-59,0
144. | H | cl CF, H NHSO,CH, H H H C-Cl | 180,0-181,0
145. | H | ¢l CF, NHCOCH, H H H H c-Cl -
146. | H | Cl CF, H NO, H H Cl N) -
147. | H | Cl CF, H PO(OC,H,), H H H ) -
148. | H | CI CF, NHSO,CH, H H H H C-Cl | 193,0-196,0
149. | H | ¢l CF, N(COCH3), H H H H C-Cl | 151,0-153,0
o)
I
150. | H | NH, | CF; H H OCHCOC,H; H H C-Cl | 153,0-155,0
I
CH,
OCHC-NHCH,CH,CN
151. | H | c CF, H H |\\ H H C-Cl | 149,0-151,0
CH, 0O
5. | H | c | CF H H OCIH‘C\iNHCHfQ H | H | cea | 1350-1400
CH; O
0o
I
153. | H | «l CF, H H OCH-C~NHCH,C-OC,Hj; H H c-cl 95,0-110,0
[
CH, O
OCH-C-0-CH,CH,0CH,
154. | H | Cl CF, H H | \\ H H c-Cl 66,0-68,0
CH, ©
OCH-C-4-morfolinil
155. | H | cl CF, H H [ \\ H H C-Cl | 182,0-184,0
CH; 0
OCH-C- 1-pirrolidinil
156. | H | <l CF; H H | \\ H H C-Cl | 159,0-161,0
CH, ©
OCH-COCH,CH,CH,
157. | H | <l CF; H H | H H c-cl 75,0-76,0
CH; O
158. | H | Cl CF, H CO,C,H; H H H C-Cl | 104,0-105,0
159. | H | Cl CF, H CO,H H H H C-Cl | 202,0-205,0
160. | H | Cl CF, H H OCH,C=CH H H ™) 75,0-76,0
161. | H | Cl CF, H PO(OC,Hs), H H H c-cCl -
162. | H | <l CF, H NO, OCH, H H ™) 158,0-162,0
163. | H | Cl CF, H PO(OH), H H H C-Cl | 187,0-192,0
o)
I
164. | H | CF, H H OCHC-OCH, H H Cc-Cl 88,0-89,0
|
CH,
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1. tablazat (folytatais)

Ve-
ayii- Fizikai 4llandé
let |R!'[ R2 R3 R4 RS RS R7 RS X Otvadaspont
sza- (°C) vagy n3’
ma
OCHC-NHCH,CH,0H
165. | H | Cl CF, H H LN H H c-cl 97,0-102,0
CH; O
OCHC-OCH(CH;),
166. | H | C1 | CFy H H N H | H | c-Cl | 90,0-91,0
CH; O
167. | H | C1 | CF H H OCH, H H N) 58,0-60,0
0
168. | H | Cl1 | CFy I H H H H c-Cl 82,0-85,0
C-0C,H;
0
169. | H | C1 | CF, I H H H H (N) 70,0-72,0
C-0C,H;
170. | H | Cl | CF, CO,H H H H H ™) 240,0-243,0
OCH-CO,H
171. | H | a | CF H H | H H ) 134,0-136,0
CH,
CH; O
172. | H{ Cl | CF, H H o H H c-Cl -
OCH-C~NHCH,CH,N(CH;),
OCH-CNHCH,CH,NH,
173. | H | < | CF H H ol H H C-Cl | 125,0-126,0
CH; O
o]
Il
174. | H | cl | CF H H OCHC-O0Z®NH,CH(CH,), H H C-Cl | 147,0-149,0
t
CH,
OCHCNHCH, - 2-piridil
175. | H | Cl | CF H H 1\\ H H C-Cl | 138,0-139,0
CH; 'O
OCHG-NH,
176. | H | C1 | CF; H H LN H H ) 180,0-181,0
CH; 0
OCHC-NHCH,CH,OCH,
177. | H | C1 | CF, H H RN H H ™) 133,0-134,0
CH; O
OCHC-NHCH,C-0C,H;
178. | H | Cl | CF, H H [ Il H H N) 114,0-116,0
CH; 0 0
OCHC-0®®NH,CH(CH,),
179. | H | <l CF; H H RN H H ™) -
CH,; O
OCH-C-NH-OCH,
180. | H | Cl | CF H H (| H H (N) 187,0-188,0
CH; O
181. | H| Cl | CF, H Br OCH, H H C-Cl | 183,0-184,0
OCHCNHCH,CH,CN
182. | H| Cl | CF, H H } \\ H H ) 150,0-151,0
CH, O
183. | H | a | CF H H OCHC’NHCHZ’—O H H N) 108,0-109,0
RN o
CH; O
184. | H | Cl | CF, CO,H H H H H C-Cl | 213,0-2150
OCH-C-OCH,CH,OCH,
185. | H | ClI CF; H H | \ H H (N) 82,0-83,0
CH, O
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1 tablazat (folytatas)

Ve-
gyii- Fizikai allando
lee | R! | R2 R3 R4 RS R6 R7 RE X Olvadéspont
sz4- (°C) vagy n3’
ma
OCHC ~4-morfolinil
186. | H Cl CF,4 H H ! H H (N) 151,0-152,0
CH,
OCHC- 1 -pirrolidinil
187. [ H | CI CF, H H | H H N) 132,0-133,0
CH,
OCHC-OCH,CH,CH;
188. | H Cl CF, H H | H H (N) -
CH,
OCHC-OCH,;
189. | H Cl CF, H H | H H N) 54,0-56,0
CH,
OCHCNHNHC-NH,
190. | H Cl CF; H H | \ i H H (N) 170,0-175,0
CH; O 0
OCHCNHCHC-0OC,H;
191. | H Cl CF, H H | \ | H H (N) 96,0-98,0
CH; OCH; O
OCHC-NHCH,CNH,
192. | H Cl CF; H H | 1 H H (N) 139,0-143,0
CH; O (0]
OCHC- 1-imidazolil
193. | H Cl CF; H H | H H N) 123,0-127,0
CH;
OCHC-NH-3-(2-oxo-tetra-
194. | H Cl CF, H H | \ hidroticnil) H H N) 157,0-160,0
CH; ©O
OCHC-NH-4-morfolinil
195. | H Cl CF; H H | H H (N) 220,0-222.0
CH; O
OCHC-NHCH, - 3-piridil
196. | H Cl CF, H H | \ H H (N) 155,0-156,0
CH; O
OCHC-NHCH,CH,—(1-metil-
197. | H Ci CF, H H | \ 2-pirrolil) H H N) 105,0-109,9
CH; ©O
OCHCNHCH,CH,—4-morfo-
198. | H Ci CF; H H | \ linit H H N) 115,0-118,0
CH; O
OCH-C—(1-metil-4-piperi-
199. | H Cl CF; H H | I dinil) H H ™) 130,0-131,0
CH; O
OCHC-NH-CH,CH,NHCOCH,
200. | H Cl CF, H H | H H N) 192,0-195,0
CH;
OCHCNHCH,CH(OCHj;),
201. | H Cl CF, H H | \ H H MN) 101,0-103,0
CH; O
OCHCNHCH,CN
202. | H Cl CF, H H | H H N) 151,0-152,0
CH; O
OCHCNH -[4-(amino-karbonil)-
203. | H Cl CF, H H | \ S-imidazolil] | H H (N) 123,0-126,0
CH; O
204. | H Cl CF, CF, H H H H C-Cl 88,0-90,0
205. | H Cl CF, CF, H H H H (1) 67,0-69,0
OCHCNHNH,
206. | H Cl CF, H H | H H ™) 75,0-80,0
CH;,
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1 tablazat (folytatas)

Ve-
-y Fizikai allando
let | R'| R? R3 R4 RS R® R? R8 X Olvadaspont
sza- (°C) vagy n13)°
ma
OCHCNH - 5-tetrazolil
207. | H| ¢l | CF H H | H H (N) | 210,0 (bomlik)
CH; 'O
OCHC-OC(CH;),
208. | H| ¢ | CF H H I\ H H N) -
CH,
OCH,CH,0CCH,;
209. | H| ¢l | CFy H H I H H (N) -
0
210 | H | Cl | CF H H OCH,CH,0H H H ™) 115,0-123,0
21 |H | Cl | CFy Cl CH, H H H c-cl 86,0-88,0
212. | H | Cl | CF Cl CH, H H H (N) 152,0-153,0
213. |H | C | CF H Cl OCH;, H H ™) ~
OCH-C-NOCH,
214 |H| € | CF H H oo H H ™) -
CH; O CH,
215. | H | Cl | CF H CHO OCHj,4 H H ™) -
216. | H | Cl | CF H Br OCH, H H N) 177,0-178,0
217. | H| Cl | CF, H H SO,CH, H H C-Cl | 142,0-143,0
218. |H | C | CF H H SO;CH;, H H ™) 129,0-131,0
OCH-CCH,
219. | H| €l | CF H H | H H (N) -
CH;
OCH,
220.|H| €1 | CF H H H H -
3 O—CHZ—@ ™)
21| H| Cl | CF H H OCH,CN H H N) 90,0-92,0
22. | H| Cl | CF H Cl OCH; H H C-Cl | 196,0-198,0
223. Cl | CF H Cl OCH, al H c-Cl -
OCHC-0C,H,
224. | H| H CF, H H | \\ H H c-Cl -
CH; O
25. | H| H CF, H H NO, H H c-Cl -
226. | H| Cl | CF, H H OCH(CH,), H H | c-a -
27. | H| Cl | CF H H OCH(CHj,), H H (N) -
228 | H| H CF, Cl H H H H Cc-Cl 73,0-75,0
229. | H | Cl | CF OCH, H H H H c-Cl 97,0-99,0
230. | H| Cl | CF, H H N(C,Hs), H H C-Cl | 105,0-107,0
231. | H | Cl | CF H N(C,Hs), H H H c-Cl 73,0-75,0
232. | H | Cl | CF N(C,Hs), H H H H c-Cl -
233. | H| Cl | CF, H Cl NHSO,CF, H H N) -
234. | H | Cl | CF H CHO H H H c-Cl -
OCHCN
235. | H| Cl | CF H H | H H (N) 92,0-99,0
CH,
OCHCN
236. | H| Cl | CF H H | H H c-Cl 85,0-91,0
CH;
237. | H| H CF, H H CH; H H c-cl 78,0-82,0
238. | H| Cl | CF H H CH(Br), H H c-cl 98,0-100,0
239. | H| H CF, CN H H H H C-Cl | 149,0-150,0
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1. tablazat (folytatas)

Ve-
gyij. Fizikai allando
let | R'| R2 R3 R4 RS R R7 R X Olvadaspont
szi- (°C) vagy n3’
ma
20 | H | a | cF H I OCH, H | H | c-al | 1620-1640
21| H | a | cF H H cl H | H ™) _
2. [H | a | cF H NO, CO,CH, H | H | coa -
23 | H | a | cF H F OCH, H | H | C-Cl | 1280-1300
24 | H | a | cF H CHF, H H | H | c-cl | 920950
OCHC-OCH,
25. |H | H | CF H H | H | H | cea | 990-1010
CH, O
OCHCOC,Hyn
26. | H| c | CFy H H RN H | H ™) -
CH, 0
OCHC-OC;H,,-n
247. | H | Cl | CF H H [N\ H | H N) -
CH, 'O
8. |H | c | CF H H NHﬁ‘CHZ‘@ H | H ™N) | 161,0-167.0
0
COCH,
249 |H| a | CF H NO, I H! H| N |1380-1390
0
COCH,
250. |H | H | CFy H NO, I H | H | c-a | 1640-1650
0
51| H | H | CFR H cl H H| H | ca Z
252 |H | H | CF H H cl H| H | ca -
253 |1 | a | cF, H cl OH H| H | ca -
254 |H | a1 | CR H H NHﬁ‘O"@ H | H ™) | 1320-1350
)
(R)-~OCHC—OC,H;
255. | H | a1 | CFy H H I\ H{ H| N | 80-80
CH, 0

Herbicid hatas vizsgdlata

Az alabbi modon megvizsgaltuk az elGzé tablazat-
ban felsorolt vegyiiletek herbicid hatdsit. Amint az a
szakemberek el6tt ismeretes, a herbicid hatds vizsgéla-
ta soran kapott eredményeket szamos, nem konnyen el-
lendrizhetd tényezé befolyasolja. Az ilyen tényezdk
példdi a kornyezeti feltételek, igy a napfény és viz
mennyisége, a talaj tipusa, a talaj pH-ja, a hémérséklet
¢s a paratartalom. Egyéb, a vizsgélati eredményeket be-
folyasolé tényezGk a beiiltetés mélysége és a herbicid
felvitt mennyisége, valamint a vizsgalandd haszonné-
vény jellege. Az eredmények haszonndvényrdl haszon-
novényre és a ndvényfajtan belill is véltoznak.

Kikelés elotti herbicid hatds vizsgalata

A kezelés el6tti napon szamos kiilonbozé gyomno-
vény magjat homokos valyogtalajba vetettiik, egy sorba
azonos fajta magjat vetve, és a sorokat a tepsikben ke-
resztirdnyban alakitottuk ki. Az elvetett gyomok az alab-
biak: z6ld muhar (SETVI) (Setaria viridis), vadzab
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(AVEFA) (Avea fatua), kakaslabfi (ECHCG) (Echino-
chloa crus-galli), vad mustér (SINAR) (Brassica kaber),
szépasszonytenyere (ABUTH) (Abutilon theophrasti),
bibor hajnalka (PHBU) (Ipomoea purpurea) [vagy haj-
nalka (IPOSS) (Ipomoea sp.)] és mandulafii (CYPES)
(Cyperus esculentus). Megfelel6 szami magot vetettiink,
hogy kikelés utdn soronként a névények méretétdl fiig-
gben koriilbeliil 20—40 magonc legyen.

A vizsgaland6 vegyiiletekbdl oldatokat készitettiink
oly mddon, hogy a vegyiiletek 400 vagy 100 milli-
grammjéat (mg) 60 mi-es széles sz4ju iivegekbe mértiik,
majd a vegyiiletet 25 ml, 1 tomeg% Tween 20-at
(polietilén-szorbitan-monolaurat emulgeator) tartalmazé
acetonban feloldottuk. Ha a vegyiilet feloldasahoz sziik-
séges volt, tovabbi olddszereket is hasznaltunk, legfel-
jebb 5 ml mennyiségben. Az oldatbdl 20,5 ml-es aliquot
részt kivettiink, és 25 ml, 19:1 térfogataranyu aceton-viz
eleggyel felhigitottuk, amely 1 tomeg% Tween 20-at tar-
talmazott, hogy permetezhetd oldatot kapjunk.
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A tepsiket 21-29,5 °C hémérsékletd meleghazba
helyeztiik és vizzel bepermeteztiik. Az elvetés uténi na-
pon a tepsiket bepermeteztilk a permetezGoldat olyan
mennyiségével, hogy | hektarra szamitva 400 liter ol-
datot vigyiink fel. A felvitt hatéanyag-mennyiség
4,0 vagy 1,0 kg/ha volt.

A tepsiket visszahelyeztitk meleghdzba és naponta
vizzel megéntoztilk. A gyomirtasi fokot a kezelés utan
3 héttel értékeltiik ki és jegyeztiik fel, és ugyanazon faj-
taju, azonos koru, kezeletlen novény ndvekedésének a
szézalékaban fejeztiik ki.

10

A szézalékban kifejezett hatds a ndvényen tapasz-
talhaté Osszes karosodas, beleértve a gatolt kicsirazast,
a névényi szovetek kikelés uténi elpusztuldsat, az elsat-
nyulést, a deformdlodast, a klordzist és az egyéb karo-
sodastipusokat. A kédrosodasi fok 0-100%-ig valtozik,
ahol 0 azt jelenti, hogy nincs hatds, a novekedés azonos
a kezeletlen kontrolléval, és 100 teljes pusztuldst jelent,
a kotjel pedig azt jelenti, hogy nem végeztiink vizsga-
latot.

A kikelés el6tti vizsgalat eredményeit a II. és II1.
tablazatban foglaljuk 6ssze.

1I. tablazat
Kikelés el6tti herbicid hatas
Alkalmazott hatéanyag-mennyiség 4,0 kg/ha

Vsciy;i;c‘ SETVI AVEFA ECHCG SINAR ABUTH PHBPU IPOSS CYPES
1. 100 0 0 80 50 100 - 0
2. 100 90 100 100 100 100 - 0
3. 100 50 - 0
4, 0 0 0 - 0
5. 0 0 - 0
6. 100 100 100 100 100 100 - 5
7. 100 100 100 100 100 100 - 40
8. 100 30 60 100 100 98 - 0
9. 100 75 100 100 100 100 - 5

10. 0 0 0 0 0 0 - 0
1. 100 10 0 0 30 0 - 0
12. 100 10 25 90 85 80 - 0
13. 0 0 0 0 - 0
14. 100 0 0 0 - 0
5. 60 50 50 100 100 100 - 0
16. 60 0 60 30 10 - 0
17. 90 10 100 30 30 - 0
18. 100 95 100 100 100 100 - 0
19. 100 10 50 60 75 75 - 0
20. 100 10 100 100 100 20 - 0
21. 0 0 0 10 50 10 - 0
22. 10 0 0 30 100 70 - 0
23. 50 0 0 0 0 0 - 0
24. - 0 0 0 0 0 - 0
25. 0 0 0 0 0 0 - 0
26. 10 0 0 0 5 0 - 0
27. 0 0 0 0 0 0 - 0
28. 100 10 25 95 100 60 - 5
29. 100 10 30 100 95 65 - 0
30. 50 0 100 20 30 - 0
31, 10 0 0 0 0 - 0
32. 10 5 10 0 -~ 0
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1II. tablazat (folytatas)

V:g:;c‘ SETVI AVEFA ECHCG SINAR ABUTH PHBPU 1POSS CYPES
33, 100 85 100 100 100 95 - 0
34. 100 80 100 100 100 70 - 5
35. 15 10 100 80 90 15 - 0
36. 100 10 100 100 100 95 - 5
37. 100 15 100 100 100 100 - 5
38. 10 0 0 20 60 0 - 0
40. 100 80 85 100 100 100 - 5
41. 100 100 100 100 100 100 - 95
42. 100 90 100 100 100 100 - 20
43, 100 100 100 100 100 - 100 100
44, 100 70 100 100 100 - 90 20
45. 100 100 100 100 100 - 100 100
46. 100 80 100 100 100 - 100 25
47. 100 80 100 100 100 - 100 5
48. 100 100 100 100 100 - 100 30
49, 75 5 10 90 40 - 25 0
50. 100 5 80 0 0 - 5 0
S1. 100 25 85 0 100 - 30 10
52. 100 75 100 100 100 - 100 65
55. 100 100 100 100 100 - 100 100
59. 100 100 100 100 100 - 100 100
60. 50 5 25 10 80 - 0
61. 30 0 0 30 40 - 5
62. 100 60 85 90 95 - 75
63. 100 70 20 100 100 - 100 0
64. 100 90 100 100 100 - 100 60
65. 100 90 100 100 100 - 100 50
66. 100 85 100 100 100 - 98 0
67. 100 50 100 100 95 - 90 20
73. 100 40 100 100 100 - 100 10
74. 100 40 100 100 100 - 50 0
75. 100 50 100 0 100 - 50 0
76. 100 50 100 100 100 - 60 0
78. 100 0 30 75 100 - 40 0
80. 100 0 50 100 100 - 85 0
81. 100 85 100 100 100 - 100 15
82. 0 0 0 0 - 0 0
83. 0 0 0 - 0 0
83. 100 10 100 100 - 80 0
87. 100 15 15 100 100 - 60 0
92. 100 60 100 100 100 - 95 0
93. 100 65 100 0 50 - 10 5
94. 100 90 100 100 100 - 100 5
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11 tablazat (folytatis)

V:iyn‘j;“ SETVI AVEFA ECHCG SINAR ABUTH PHBPU IPOSS CYPES
101. 100 5 15 100 100 - 30 5
102. 50 40 15 10 100 - 100 0
110. 100 5 10 75 100 - 75 5
114. 0 0 0 60 20 - 5 5
115. 100 50 98 100 100 - 75 30
116. 0 0 0 0 0 - 0 0
117. 100 5 85 50 100 - 90
118. 0 0 0 25 10 - 5 0
122, 100 5 95 100 100 - 100 10
123. 100 5 60 0 80 ~ 40 0
125. 100 10 20 100 100 - 85 0
126. 100 10 5 100 100 - 85 0
127. 70 0 5 100 100 - 60 0
143. 100 20 100 100 100 - 70 0
144. 60 5 30 100 95 - 30 0
145. 30 5 60 50 - 25 0
146. 100 0 0 0 20 - 60 0
147. 60 0 15 60 95 - 60 0
148. 0 0 0 — 5 0
158. 0 0 100 30 - 30 0
159. 75 15 0 100 100 - 30 0
161. 10 0 5 85 40 - 0 0
162. 100 98 100 100 100 - 100 40
163. 0 0 0 0 0 - 0 0
168. 100 0 10 15 30 - 0
169. 5 0 0 5 70 - 0 0
170. 0 0 0 15 80 - 5 0
181. 100 20 60 100 100 - 100 0
184. 10 0 0 60 10 - 0 0
204. 100 10 60 100 100 - 60 0
205. 100 80 100 100 100 - 100 5
211. 100 90 100 100 100 - 100 5
212. 100 90 100 100 100 - 100 10
213. 100 95 100 10 98 - 20 5
215. 100 85 100 100 60 - 25
216. 100 10 15 10 5 - 10 0
217. 100 50 100 i00 100 - 100 75
218. 100 90 100 100 100 - 100 85
223. 100 0 0 30 60 - 5 0
224. 100 100 100 100 100 - 100 85
225. 0 0 0 0 0 - 0 0
228. 100 50 100 100 100 - 100
229. 100 10 100 100 100 - 100 15
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11 tablazat (folytatas)

V:Zgéyr;j;“ SETVI AVEFA ECHCG SINAR ABUTH PHBPU IPOSS CYPES
230. 100 0 10 - 0 0
231. 10 0 0 0 - 100 0
232. 0 0 0 0 - 0 0
233. 100 100 100 100 100 - 100 90
234. 30 0 5 100 100 - 85 0
238. 100 40 100 100 100 - 100 0
239. 100 30 85 100 100 - 90 0
240. 100 20 60 100 100 - 100 0
241. 100 60 100 15 30 - 20 0
244, 100 60 100 100 100 - 95 5
251. 100 50 100 95 100 - 60 5
252. 100 5 15 10 100 - 0 0

Il tablazat
Kikelés el6tti herbicid hatas
Alkalmazott hatdéanyag-mennyiség 1,0 kg/ha
V:Zgéyrﬁ;c' SETVI AVEFA ECHCG SINAR ABUTH PHBPU IPOSS CYPES

1. 100 0 0 0 0 0 - 0
2. 100 80 100 100 100 100 - 0
3. 100 30 0 0 - 0
4. 0 0 0 0 - 0
S. 0 0 0 0 0 - 0
59. 100 100 100 100 100 - 100 25
68. 100 50 100 100 85 - 70 15
69. 95 10 5 100 100 - 95 10
70. 95 75 70 100 100 - 100 25
71. 20 0 0 100 75 - 80 0
72. 100 80 70 100 100 - 100

77. 100 40 20 100 100 - 70 0
79. 100 40 100 100 100 - 100 60
84. 80 30 10 100 100 - 75 5
86. 100 90 15 100 100 — 90 5
88. 85 40 20 100 100 - 60 5
89. 30 0 30 30 - 0 0
90. 90 0 60 20 - 5 0
91. 100 75 100 100 100 - 100 5
95. 100 25 100 70 100 - 20 0
96. 100 15 70 100 100 - 10 0
97. 100 60 100 100 100 - 100 10
98. 100 5 20 100 100 - 100 5
99. 100 10 40 100 100 - 100
100. 70 5 30 5 40 - 15 0
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Il tablazat (folytatas)

V:Ziyﬁ;“ SETVI AVEFA ECHCG SINAR ABUTH PHBPU IPOSS CYPES
103. 20 5 0 100 100 - 65 0
104. 100 30 100 0 10 - 10 0
105. 70 25 10 100 100 - 100 0
106. 100 20 5 100 100 - 65 0
111. 100 60 100 100 100 - 98 5
119. 100 95 100 100 100 - 100 5
120. 100 40 100 100 100 - 100 0
121. 30 0 0 70 60 - 15 0
124. 100 20 100 100 - 100 0
128. 100 85 100 100 100 - 100 15
129. 100 15 85 100 100 - 100 0
130. 10 0 0 15 50 - 50 0
131. 100 10 95 15 100 - 80
132. 90 95 80 100 100 - 70 20
133. 100 95 80 100 100 - 100 25
134. 100 5 10 100 100 - 100 0
135. 100 100 90 100 100 - 100 60
136. 100 25 100 100 100 - 100 0
137. 100 95 100 100 100 - 100 15
138. 100 5 100 100 100 - 100 0
139. 100 100 100 100 100 - 100 30
140. 100 95 100 100 100 - 100 25
141. 100 100 100 100 100 - 100 20
142. 100 75 100 100 100 - 100 5
150. 10 0 0 20 40 - 5
151. 85 100 100 - 40
152. 100 10 5 100 100 - 30
153. 100 100 100 100 100 - 100 60
154. 100 100 100 100 100 - 100 90
155. 100 25 50 100 100 - 40
156. 60 0 5 98 100 - 40
157. 100 100 100 100 100 - 100 70
160. 100 85 100 20 85 - 40 10
164. 100 100 100 100 100 - 100 920
165. 100 100 100 100 100 - 100 75
166. 100 100 100 100 100 - 100 80
167. 100 100 100 100 100 - 85 15
171. 100 100 100 100 100 - 100 95
172. 10 0 0 5 10 - 5 0
173. 5 0 0 10 50 - 10 0
174. 100 98 100 100 100 - 100 80
175. 95 20 5 100 100 - 100 0
176. 100 100 100 100 100 - 100 60
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111 tablazat (folytatds)

V:iy;':ft SETVI AVEFA ECHCG SINAR ABUTH PHBPU IPOSS CYPES
177. 100 100 100 100 100 - 60 30
178. 100 100 100 100 100 - 100 80
179. 100 100 100 100 100 -~ 100 60
180. 100 100 100 100 100 - 100 80
182. 100 80 100 100 100 - 60 0
183. 100 75 100 98 100 - 40 40
185. 100 100 100 100 100 - 100 95
186. 100 50 100 100 100 - 70 10
187. 100 60 60 100 100 - 40 15
188. 100 100 100 100 100 - 100 95
189. 100 100 100 100 100 - 100 98
190. 100 100 100 100 100 - 100 85
191. 100 100 100 100 100 - 90 75
192. 100 100 100 100 100 - 100 75
193. 100 100 100 100 100 — 100 98
194. 100 80 98 100 100 - 100 50
195. 100 85 100 100 100 - 100 40
196. 100 15 10 100 98 — 10 5
197. 100 100 25 90 100 - 60 5
198. 10 0 0 5 30 - 10 0
199. 100 50 15 100 100 - 5 5
200. 100 15 5 5 100 - 15 0
201. 100 80 100 100 100 - 70 50
202. 100 90 100 100 100 - 80 40
203. 100 70 95 20 100 - 60 25
206. 100 100 100 100 100 - 100 75
207. 100 95 100 100 90 - 100 70
208. 100 100 100 100 100 - 100 80
209. 100 90 100 100 100 - 95 70
210. 100 100 100 100 100 - 100 90
214, 100 15 60 90 100 - 60 15
219. 100 5 80 0 60 -

220. 0 0 0 0 0 - 0
221. 100 90 100 100 100 - 65 50
222. 100 20 100 100 100 - 30
226. 100 10 90 100 100 - 50
227. 100 85 100 98 100 - 100
235. 100 95 100 100 100 - 100 15
236. 100 10 100 100 100 - 100
237. 100 25 100 85 100 - 60 0
242. 100 70 100 100 100 - 85
243. 100 100 100 100 100 - 100 40
245. 100 95 100 100 100 - 70 60
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11l tablazat (folytatds)

V:éy“r;;c‘ SETVI AVEFA ECHCG SINAR ABUTH PHBPU POSS CYPES

246. 100 100 100 100 100 - 100 95

247. 100 100 100 100 100 - 100 90

248. 10 0 5 15 20 - 0 0

249, 100 70 100 100 100 - 95 10

250. 100 0 5 70 40 — 10 5

255. 100 100 100 100 100 - 100 98
Kikelés utani herbicid hatas vizsgalata 15 kat 10-12 nappal a kezelés el6tt vetettiik el. Az 6nto-

A talajt ugyanugy készitettiik eld és vetettitkk be
ugyanazokkal a novénymagokkal, mint a kikelés elt-
ti vizsgalat esetében. A tepsiket 21-29 °C hdmérsék-
letli meleghdzba helyeztikk és megontoztik. A mago-

z8vizet a talaj feliiletére ontottik, nem a kicsirazo no-
vények leveleire.

A kikeles utani vizsgalatok eredményeit az alabbi
IV. és V. tablazatban foglaljuk ossze.

1V. tablazat
Kikelés utani herbicid hatas
Alkalmazott hatéanyag-mennyiség 4,0 kg/ha

Vsczgéy[;i;ct ETVI AVEFA ECHCG SINAR ABUTH PHBPU IPOSS CYPES
1. 100 0 0 90 100 100 - 0
2. 100 80 100 100 100 100 - 5
3. 100 0 50 50 100 100 - 0
4. 100 0 20 0 0 - 0
5. 10 0 10 10 0 0 - 0
6. 100 60 30 100 100 100 - 5
7. 95 60 100 100 100 100 - 25
8. 30 0 0 70 100 100 - 0
9. 100 30 60 40 100 100 - 0

10. 0 0 0 50 25 0 - 0
I 70 10 10 50 80 90 - 0
12. 80 10 10 100 100 100 - 0
13. 0 10 20 10 - 0
14. 0 30 40 60 - 0
15. 10 10 10 20 100 90 - 0
16. 10 10 0 40 100 80 - 0
17. 40 10 10 60 100 100 - 0
18. 100 98 100 100 100 100 - 5
19. 30 20 20 10 80 60 - 0
20. 100 20 30 100 100 90 - 0
21. 10 100 60 100 - 0
22. 40 90 90 100 - 0
23. 10 0 10 10 20 40 - 0
24. 30 10 10 10 40 60 - 0
25. 0 0 0 0 0 10 - 0
26. 10 5 10 10 20 - 0
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1V. tablazat (folytatas)

Vsczgéyﬁlct ETVI AVEFA ECHCG SINAR ABUTH PHBPU IPOSS CYPES
27. 0 0 0 0 0 10 - 0
28. 50 30 100 100 100 - 5
29. 30 10 10 75 90 60 - 0
30. 10 5 10 20 40 100 - 0
3L 0 0 0 - 0
32. 0 0 10 0 5 - 0
33. 85 25 85 80 100 100 - 5
34. 100 20 95 85 100 100 - 5
3s. 15 0 0 5 95 80 - 0
36. 100 20 60 100 100 100 - 5
37. 90 15 85 100 100 100 - 5
38. 15 10 5 20 70 50 - 0
40. 80 60 40 100 100 100 - 15
41. 100 100 100 100 100 100 - 100
42. 100 25 100 100 100 100 - 20
43. 100 100 100 100 100 - 100 100
44. 100 25 100 100 100 - 100 15
45. 100 100 100 100 100 - 100 100
46. 100 60 100 100 100 - 100 20
47. 100 60 100 100 100 - 100 10
48. 100 100 100 100 100 - 100 40
49. 20 0 10 80 98 - 95 0
50. 85 5 70 0 90 - 100
51 85 10 85 0 100 - 100
52. 100 80 100 100 100 - 100 85
55. 100 100 100 100 100 - 100 100
59. 100 100 100 100 100 - 100 100
60. 10 5 5 20 10 - 100
61. 15 10 0 10 20 - 70 0
62. 85 40 80 80 90 - 100 5
63. 100 50 40 100 100 - 100 40
64. 100 80 100 100 100 - 100 65
65. 100 80 100 100 100 - 100 50
66. 85 60 85 100 100 - 100 15
67. 100 5 100 40 100 - 100 5
73. 100 25 100 100 100 - 100 5
74. 100 15 100 100 100 - 100 5
75. 100 5 100 0 100 - 100 0
76. 100 5 70 60 100 - 100 5
78. 100 10 25 100 100 - 100 5
80. 40 15 5 100 100 - 100 5
81. 80 75 90 100 100 - 100 10
82. 0 0 0 10 0 - 0 0
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1V. tablazat (folytatas)

Vsczgéyﬁ;cl ETVI AVEFA ECHCG SINAR ABUTH PHBPU IPOSS CYPES
83. 0 0 0 0 0 - 0 0
8s. 20 10 15 100 100 - 100
87. 60 5 10 100 100 - 100 10
92. 100 50 100 100 100 - 100 5
93. 100 5 98 0 98 - 100 0
94. 100 60 100 100 100 - 100 10

101. 60 5 5 60 100 - 100

102. 85 10 10 100 100 - 100

110. 10 5 40 80 - 100

114. 10 0 0 15 10 - 5 0
115. 50 20 30 100 90 - 30 20
116. 0 0 0 0 5 - 5 0
117. 50 10 25 100 - 90 5
118. 10 0 5 30 15 - 15 0
122. 75 10 85 15 100 - 20 10
123. 85 5 10 0 100 - 100 5
125. 95 5 20 90 100 - 100 5
126. 75 5 10 25 85 - 75 0
127. 30 5 10 100 100 - 100 0
143. 60 5 15 85 100 - 100 5
144. 10 5 5 60 5 - 60 0
145. 15 0 0 80 10 - 50 0
146. 50 10 5 95 - 100 0
147. 70 20 25 98 95 - 100 5
148. 10 0 60 15 - 5 0
158. 10 0 70 100 - 70 0
159. 40 100 100 - 100 5
161. 10 5 5 90 75 - 60 5
162. 90 100 100 98 100 - 100 40
163. 0 0 10 0 - 5 0
168. 5 40 60 - 40 0
169. 10 0 5 30 - 25 0
170. 0 10 5 - 5 0
181. 95 10 25 100 100 - 100 5
184. 25 10 25 5 - 10 0
204. 60 0 0 50 100 - 100 5
205. 98 5 60 60 100 - 100 5
211. 30 80 100 100 - 100 5
212. 98 100 100 100 - 100 50
213. 70 70 5 100 - 100 5
215. 80 80 50 100 100 - 100 5
216. 50 15 20 5 100 - 100 5
217. 100 60 100 100 100 - 100 75
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1V. tablazat (folytatas)

V:iﬁ;“' ETVI AVEFA ECHCG SINAR ABUTH PHBPU IPOSS CYPES
218. 100 75 100 100 100 - 100 80
223. 15 0 0 40 100 - 100 0
224. 100 90 100 100 100 - 100 100
225. 20 0 5 0 30 - 10 0
228. 100 15 100 100 100 - 100 15
229. 100 10 100 100 100 - 100 5
230. 50 5 50 100 - 100 5
231. 5 5 50 - 50 0
232. 10 0 25 25 - 15
233. 100 95 60 100 100 - 100 100
234. 10 5 5 100 100 - 100 0
238. 100 10 90 100 100 - 100
239. 90 10 30 70 100 - 100 0
240. 80 10 30 30 100 - 100 10
241. 80 10 25 10 100 - 100 10
244. 100 25 98 95 100 - 100 20
251. 100 10 100 25 100 - 100
252. 50 5 5 25 100 - 100 0

V. tablazat
Kikelés utani herbicid hatas
Alkalmazott hatéanyag-mennyiség 1,0 kg/ha
V:iy;f‘ ETVI AVEFA ECHCG SINAR ABUTH PHBPU IPOSS CYPES
1. 100 0 0 80 100 100 - 0
2. 100 60 100 100 100 100 - 0
3. 100 0 - 0
4, 100 0 - 0
5. 0 0 0 - 0
59. 100 100 100 100 100 - 100 95
68. 100 5 100 100 100 - 100 30
69. 80 10 20 100 100 - 100 5
70. 70 15 40 100 100 - 100 15
71. 60 10 i0 100 100 - 100 10
72. 40 10 20 100 100 - 100 20
77. 95 60 95 100 100 - 100 15
79. 100 20 75 100 100 - 100 40
84. 10 5 5 100 100 - 100 15
86. 90 60 90 100 100 - 100 30
88. 60 60 20 100 100 - 100 20
89. 25 10 20 100 100 - 100 10
90. 15 10 5 100 100 - 100 5
91. 100 70 95 100 100 - 100 30
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V. tablazat (folytatas)

V:Zg;,‘yr:;“ ETVI AVEFA ECHCG SINAR ABUTH PHBPU IPOSS CYPES
95. 85 5 75 15 100 - 100 0
96. 85 10 30 100 100 - 100 5
97. 100 95 30 100 - 100 15
98. 100 30 100 100 - 100 15
99. 80 10 10 100 90 - 100 10

100. 75 5 15 0 70 - 100 5
103. 80 5 10 85 100 - 100 10
104. 90 5 20 5 100 - 100 10
105. 40 5 5 15 100 - 100 5
106. 60 5 5 90 100 - 85 5
111. 60 10 30 100 100 - 100 5
119. 100 50 100 100 100 - 100 5
120. 100 10 85 100 100 - 100 5
121. 10 5 5 60 100 - 100 0
124, 85 10 15 100 100 - 100 5
128. 100 25 100 100 100 - 100 5
129. 75 15 75 100 100 - 100 5
130. 10 0 5 60 50 - 60 0
131. 90 20 25 30 75 - 100 5
132. 100 98 100 100 100 - 100 25
133. 60 80 60 100 100 - 100 65
134. 50 15 40 100 100 - 100 25
135. 100 100 100 100 100 - 100 80
136. 95 50 75 100 100 - 100 10
137. 30 85 20 100 100 - 100 20
138. 85 80 30 100 100 - 100 25
139. 95 50 100 100 100 - 100 35
140. 60 75 95 100 100 — 100 25
141. 100 100 100 100 100 - 100 75
142. 100 10 90 100 100 - 100 5
150. 10 0 5 60 100 - 85 5
151. 70 5 100 100 - 100 20
152. 100 10 5 100 100 - 100 15
153. 100 100 100 100 100 . 100 85
154, 100 100 100 100 100 - 100 98
155. 100 50 30 100 100 - 100 5
156. 60 10 10 100 100 - 100 10
157. 100 100 100 100 100 - 100 70
160. 100 15 95 5 100 - 100 10
164, 100 100 100 100 100 - 100 98
165. 85 100 30 100 100 - 100 60
166. 100 100 100 100 100 - 100 80
167. 98 30 90 80 100 - 100 5
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V. tablazat (folytatds)

V:Zgéyﬁ;“ ETVI AVEFA ECHCG SINAR ABUTH PHBPU IPOSS CYPES
171. 100 100 100 100 100 - 100 60
172. 30 10 10 100 100 - 100 5
173. 10 5 5 90 95 - 100 5
174. 100 100 100 100 100 - 100 60
175. 90 25 60 100 100 - 100 10
176. 95 100 100 100 100 - 100 40
177. 100 70 50 100 100 - 95 25
178. 100 100 100 100 100 - 100 30
179. 100 100 100 100 100 - 100 60
180. 100 100 100 100 100 - 100 70
182. 70 10 30 15 100 - 90 0
183. 95 5 20 70 100 - 98 5
185. 100 100 100 100 100 - 100 95
186. 75 20 20 100 100 - 100 20
187. 85 20 15 70 90 - 100 5
188. 100 100 100 100 100 - 100 70
189. 100 100 100 100 100 - 100 75
190. 100 75 100 90 100 - 100 30
191. 100 100 100 100 100 - 100 40
192. 100 100 100 100 100 - 100 40
193. 100 80 100 100 100 - 100 60
194. 70 30 70 100 100 - 100 20
195. 90 30 60 50 100 - 100 15
196. 60 10 15 90 100 - 100 10
197. 100 60 60 100 100 - 100 5
198. 30 5 15 100 100 - 100 5
199. 30 10 15 85 100 - 100 5
200. 30 5 5 80 100 - 100 5
201. 100 80 75 100 100 - 100 50
202. 100 75 100 95 100 - 100 15
203, 70 60 70 100 100 - 100 5
206. 98 100 100 100 100 - 100 30
207. 100 95 100 100 100 - 100 25
208. 100 98 85 50 40 - 100 50
209. 100 85 75 75 100 - 100 85
210. 100 75 100 100 100 - 100 85
214. 85 85 100 100 - 100 20
219. 95 10 40 0 100 - 100 10
220. 10 0 0 10 30 - 15 0
221. 100 100 100 100 100 - 100 40
222. 100 15 100 100 100 - 100
226. 100 15 80 100 100 - 100 0
227. 100 10 100 5 100 - 100 10
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V. tablazat (folytatads)

V:Zgéyi::[ ETVI AVEFA ECHCG SINAR ABUTH PHBPU IPOSS CYPES
235. 100 90 100 100 100 - 100 30
236. 100 15 15 100 100 - 100 10
237. 90 5 5 5 100 - 100 10
242, 100 20 70 100 100 - 100 30
243. 100 100 100 100 100 - 100 60
245. 100 95 100 100 100 - 100 60
246. 100 100 100 100 100 - 100 70
247. 100 98 100 100 100 - 100 75
248. 10 5 5 20 50 - 50 5
249, 100 75 100 100 100 - 100 40
250. 75 5 10 100 100 - 100 10
255. 100 100 100 100 100 - 100 100

A taldlmény szerinti vegyiiletek gyomirtd szerként
alkalmazhatok, és szdmos, a szakirodalombdl jol ismert
modon kiilonb6zé koncentracioban vihetjitk fel Gket.
A gyakorlatban a vegyiileteket készitmények alakjaban
alkalmazzuk, amelyek kiilonb6z6 ismert vagy az ipar-
ban alkalmazott adjuvansokat vagy hordozoéanyagokat
tartalmaznak a diszpergalodas megkdnnyitésére. Egy
adott vegyiilet esetében a készitmény és az alkalmazas
moédjanak a kivalasztasa befolyasolhatja a vegyiilet ha-
tékonysagat, ennek megfelelden szelektalunk. igy a ta-
lalmany szerinti vegyiileteket granulatum, nedvesithetd
por, emulgeélhatd koncentratum, por vagy porszer( ké-
szitmény, igy szabadon folyd ilyen készitmény, oldat,
szuszpenzio vagy emulzid vagy pedig szabalyozottan
felszabaduld készitmény, igy mikrokapszula alakjaban
készithetjik el. Ezek a készitmények egészen csekély
mennyiségl, igy koriilbeliil 0,5 tdomeg% hatdanyagot
vagy akar kortilbelil 95 tomeg% vagy ennél nagyobb
mennyiségi hatéanyagot tartalmazhatnak. Az adott ve-
gyiilet optimalis mennyisége a kiirtando mag vagy no-
vény természetétdl fiigg. A felhasznalt mennyiség alta-
laban kortlbeliil 0,0112—1,12 kg/hektar kozott valto-
zik, elényosen korulbelil 0,0224-4,48 kg/hektar.

A nedvesithet6 porok olyan finoman eloszlatott ré-
szecskékbdl allnak, amelyek vizben vagy mas folyé-
kony vivGanyagban konnyen oldodnak. A részecskék a
hatoanyagot szilard matrixban tartjak. Tipikus szildrd
matrix a Fuller-fold, a kaolinagyag, a szilikatok és mas,
konnyen nedvesedé szerves vagy szervetlen szilard
anyagok. A nedvesithetd porok altalaban koriilbeliil
5—koriilbeliil 95 témeg% hatdéanyagot és kis mennyisé-
gl nedvesité-, diszpergald- vagy emulgealoszert tartal-
maznak.

Az emulgealhat6 koncentratumok vizben vagy mds
folyadékban diszpergalhatdo homogén folyékony készit-
mények, amelyek allhatnak kizardlag a hatoanyagbol
és egy folyékony vagy szilard emulgeélészerb6l, azon-
ban egy folyékony hordozoét is tartalmazhatnak, igy xi-
lolt, nehéz aromas naftakat, izoforont vagy mas, nem
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ill6 szerves olddszert. A felhasznalaskor ezeket a kon-
centratumokat vizben vagy mas folyadékban diszper-
galjuk, és a kezelend? feliiletre altaldban permet forma-
jaban vissziik fel. A hatéanyag mennyisége a koncent-
ratumnak kortlbeliil 0,5-koriilbeliil 95 tomeg%-at te-
szi ki.

A granulalt készitmények mind extrudalt, mind dur-
va szemcsés részecskéket tartalmaznak, és rendszerint
higitas nélkiil vissziik fel ezeket az olyan tertiletre, ahol
a ndvényzet kiirtasa a cél. A granulalt készitmények ti-
pikus hordozdanyagai a homok, Fuller-fold, attapul-
gitagyag, bentonitagyag, montmorillonitagyag, vermi-
kulit, perlit és mas olyan szerves vagy szervetlen anya-
gok, amelyek abszorbealjak a hatéanyagot vagy ame-
lyeket bevonhatunk a hatdanyaggal. A granulalt készit-
mények altalaban koriilbeliil 5—korilbelul 25 témeg%
hatoanyagot tartalmaznak, és tartalmazhatnak feliilet-
aktiv szereket is, igy nehéz aromds naftakat, kerozint
€s mas petroleumfrakciokat, vagy ndvényi olajokat
¢és/vagy kotbanyagokat, igy dextrineket, enyvet vagy
szintetikus gyantékat.

A porok a hatéanyag és olyan, finoman eloszlatott
szilard anyagok, igy talkum, agyagok, lisztek és mds
szerves vagy szervetlen szilard anyagok szabadon fo-
lyé keverékei, amelyek diszpergaldszerként vagy hor-
dozobanyagként szolgalnak.

A mikrokapszulék altaldban a hatoéanyag olyan ko-
zO0mbds pordzus vazba bezért cseppjei vagy granulatu-
mai, amely hagyja, hogy a bezart anyag szabalyozott
sebességgel a kornyezetbe tdvozzon. A kapszulazott
cseppecskék atmérdje altaldban koriilbeliil 1-50-10-6
m. A bezart folyadék altalaban a kapszula tomegének a
koriilbeliil 50-95 témeg%-at teszi ki, és a hatéanya-
gon kiviil olddszert is tartalmazhat. A kapszuldzott
granulumok altaldban olyan pérusos membrannal ren-
delkezd porusos granulumok, amelyek lezarjak a
granulumok porusnyildsait, folyékony allapotban tart-
jék a hatdéanyagot a granulum porusainak a belsejében.
A granulumok atmérgje altalaban 1 mm és 1 cm k6z6t-
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ti, elénydsen 1-2 mm. A granulumokat extrudalassal,
agglomeralassal vagy prillingezéssel allitjuk eld, vagy
eléfordulnak a természetben. Az ilyen anyagok példai a
vermikulit, szinterelt agyag, kaolin, attapulgitagyag,
flrészpor és granulalt szén. A véz- vagy membran-
anyagok kozé tartoznak a természetes és szintetikus
gumik, celluldzok, sztirol-butadién-kopolimerek,
poliakrilnitrilek, poliakrilatok, poliészterek, poliami-
dok, polikarbamidok, poliuretdnok és keményitd-
xantatok.

Mas, herbicid alkalmazasra felhasznalhatd készit-
mények a hatéanyag egyszeri oldatai, ahol az olddszer
a hatdanyagot a kivant koncentracioban teljesen felold-
ja, ilyen példaul az aceton, alkilezett naftalinok, xilol és
mds szerves oldoszerek. Olyan nyomads alatti permete-
zOket is alkalmazhatunk, amelyekben a hatéanyag fi-
nom eloszlasi formaban van diszpergalva egy alacsony
forrasponti diszpergalo oldoszer hordozodanyag, igy
freonok elparolgasanak eredményeként.

Az ilyen készitmények a hatéanyagon kiviil kiilon-
féle hordozdanyagokat vagy higitdszereket, nedvesi-
t3-, diszpergdlo- vagy emulgedloszereket, oldoszere-
ket (viz vagy szerves olddszerek, igy aromas oldosze-
rek vagy klorozott alifas olddszerek), kotéanyagokat,
s(iritdanyagokat és mas anyagokat is tartalmazhat-
nak. A feliiletaktiv anyagok példai az alkil- és alkil-
arilszulfonatok és -szulfatok, valamint séik, a tobbér-
tékid alkoholok, a polietoxilezett alkoholok, észterek
és zsir-aminok. Ha ilyen anyagokat hasznalunk, ezek
a készitménynek rendszerint 0,1-15 tdmeg%-at te-
szik ki.

A taldlméany szerinti vegyiileteket mas herbicidek-
kel és/vagy lombtalanitoszerekkel, kiszaritoszerekkel,
nbvekedésgatlokkal, inszekticidekkel, fungicidekkel,
nematocidokkal és hasonlokkal kombinalva is alkal-
mazhatjuk. Ezek az egyéb anyagok a hatéanyagnak ko-
riilbeliil 5—korilbelil 95 tomeg%-at tehetik ki a készit-
ményekben. Ezek a kombinaciok gyakran novelik a
gyomirtd szer hatasossagat, és gyakran olyan eredmé-
nyeket mutatnak, amelyek az egyes herbicidek készit-
ményeit kiilon-kiilon alkalmazva nem érheték el. A ké-
szitmények mas peszticideket, valamint miitragyakat is
tartalmazhatnak, amelyek mindegyikét ugyanolyan te-
rileten torténd alkalmazasra szanjuk és készitjik el.

A taldlmany szerinti vegyiiletekkel kombinalva al-
kalmazhat6 egyéb herbicidek, lombtalanito-, kiszarito-
és novényndvekedést gatld szerek példai az alabbiak.

A kiegészitd herbicidek példai:

A) benzo-[2,1,3]-tiadiazin-4-on-2,2-dioxidok, igy a
betanzon;

B) hormon herbicidek, kiilondsen a fenoxi-alkan-
savak, igy az MCPA, MCPA-tioetil, diklor-prop, 2,4,5-
T, MCPB, 2,4-D, 2,4-DB, mekoprop, triklopir, fluroxi-
pir, klopiralid és ezek szdrmazékai (példaul so1, észte-
rei és amidjai);

C) 1,3-dimetil-pirazol-szarmazékok, igy a pirazo-
xifen, pirazolat és benzofenap;

D) dinitro-fenolok és szarmazékaik (példéul aceta-
tok, igy DNOC, dinoterb, dinozeb és észterei, dinozeb-
acetat);
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E) dinitro-anilin herbicidek, igy a dinitramin,
trifluralin, etalfluralin, pendimetalin és orizalin;

F) aril-karbamid herbicidek, igy a diuron,
flumeturon, metoxuron, neburon, izoproturon,
klértoluron, kloéroxuron, linuron, monolinuron, klor-
brémuron, daimuron és metabenztiazuron;

G) fenil-karbamoil-oxi-fenil-karbamatok, igy a
fenmedifam és dezmedifam,;

H) 2-fenil-piridazin-3-onok, igy a kloridazon és
norflurazon;

I) uracil herbicidek, igy a lenacil, bromacil és
terbacil;

J) triazin herbicidek, igy az atrazin, szimazin,
aziprotrin, cianazin, prometrin, dimetametrin, szimetrin
és terbutrin;

K) foszforotioat herbicidek, igy a piperofosz,
benzulid és butamifosz;

L) tiolkarbamat herbicidek, igy a cikloat, vernolat,
molinat, tiobenkarb, butilat, EPTC, triallat, diallat,
etileszprokarb, tiokarbazil, piridat és dimepiperat;

M) 1,2,4-triazin-5-on herbicidek, igy a metamitron
és metribuzin;

N) benzoesav herbicidek, igy a 2,3,6-TBA,
dikamba és kloramben;

O) anilid herbicidek, igy pretilaklor, butaklér,
alaklor, propaklor, propanil, metazaklor, metolaklor,
acetoklor és dimetaklor;

P) dihalo-benzonitril herbicidek, igy diklobenil,
bromoxinil és ioxinil;

Q) halo-alkan herbicidek, igy dalapon, TCA és soi;

R) difenil-éter herbicidek, igy laktofen, fluorgliko-
fen vagy azok észterek, illetve soi, nitrofen, bifenox,
acifluorfen €s so1 vagy észterei, oxifluorfen és fome-
szafen, klornitrofen és klometoxifen;

S) fenoxi-fenoxi-propionat herbicidek, igy diklofop
és észterel, igy metil-észtere, fluazifop és észterei, ha-
loxifop és észterei, kvizalofop és észterei és fenoxa-
prop €s észterel, igy etil-észtere;

T) ciklohexédn-dion herbicidek, igy alloxidim é&s soi,
szetoxidim, cikloxidim, tralkoxidim és kletodim;

U) szulfonil-karbamid herbicidek, igy kloér-szulfu-
ron, szulfometuron, metszulfuron és észterei, benz-
szulfuron és észterei, igy metil-észtere, DPX-M6313,
klorimuron és észterei, igy etil-észtere, pirimiszulfuron
és észterei, igy metil-észtere, DPX-1.S300 és pirazo-
szulfuron,;

V) imidazolidinon herbicidek, igy imazakvin,
imazametabenz, imazapir €s izopropil-ammoniumséi,
imazetapir;

W) aril-anilid herbicidek, igy flamprop és észterei,
benzoilprop-etil, diflufenikan;

X) aminosav herbicidek, igy glifozat és glifozinat
és soik, valamint észtereik, szulfozat és bilanafosz;

Y) szerves arzéntartalmu herbicidek, igy MSMA,;

Z) herbicid hatasu amidszarmazékok, igy nap-
ropamid, propizamid, karbetamid, tebutam, bro-
mobutid, izoxaben, naproanilid, difenamid és nap-
talam;

AA) egyéb herbicidek, ezek kozé tartozik az
etofumezat, cinmetilin, difenzokvat és soi, igy metil-
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szulfatsoja, klomazon, oxadiazon, brémfenoxim,
barban, tridifan, (3: 1 aranyu) flurokloridon, kvinklorak
és mefanacet;

BB. az alkalmazhaté kontakt herbicidek példai a
bipiridilium herbicidek, igy azok, amelyekben a haté-
anyag parakvat, valamint azok, amelyekben a hat6-
anyag dikvat.

Ezeket a készitményeket olyan teriileteken alkal-
mazhatjuk, ahol az irtis kivanatos, az alkalmazist a
szokdsos médon végezhetjik. A por alaku és folyékony
készitményeket példaul porszdrd gépekkel, tartalyos és
kézi permetezSkkel vihetjiik fel. A készitményeket
azonban repiilégéprdl is felvihetjik por vagy permet
alakjdban. A kicsirazott magok vagy kikelt magoncok
novekedésének a megvaltoztatasa vagy elfojtdsa célja-
bol por vagy folyadék alaku készitményeket oszlatha-
tunk el a talajban a felszintGl szamitott legalabb
1,27 cm mélységben, vagy felvihetjitk ezeket csak a ta-
laj felszinére is permetezéssel vagy ontdzéssel. A ké-
szitményeket az 6nt6z8vizhez adagolva is alkalmazhat-
Jjuk. Ez lehetévé teszi azt, hogy a készitmények az on-
t6z8vizzel egyiitt hatoljanak be a talajba. A talajfeliilet-
re felvitt por-, granulalt vagy folyékony készitménye-
ket a szokasos modokon oszlathatjuk el a talaj felszine
alatt, igy példaul tarcsazassal, boronalassal vagy Ossze-
keveréssel.

Az alabbiakban néhany jellegzetes készitményt mu-
tatunk be. (A % mindig tomeg%-ot, a rész tomegrészt

jelent.)

5%-os por: 5 rész hatdanyag,
95 rész talkum.

2%-0s por: 2 rész hatbanyag,

1 rész nagy diszperzitast kovasav,
97 rész talkum.

Ezeket a porkészitményeket a komponensek 6ssze-
keverésével és a keverék kivant szemcsenagysagira
torténd Sriésével allitjuk eld.
5%-o0s granulatum: 5 rész hatdanyag,

0,25 rész epiklérhidrin,
0,25 rész cetil-poliglikol-éter,
3,5 rész polietilénglikol,
91 rész kaolin (részecskeméret:
0,3-0,8 mm).

A granulatum el6éllitisdhoz a hatéanyagot epi-
klérhidrinnel keverjiik 6ssze, és a keveréket 6 rész ace-
tonban feloldjuk. Ezutin polietilénglikolt és cetil-
poliglikol-étert adunk hozza. A keletkez oldatot kao-
linra permetezziik, és az acetont vakuumban elpéarolog-
tatjuk.

Nedvesithetd porok :
70%-o0s: 70 rész hatbanyag,

5 rész natrium-dibutil-naftalin-
szulfonat,

3 rész naftalinszulfonsav/fenol-
szulfonsav/formaldehid kon-
denzitum (3:2:1),

10 rész kaolin,
12 rész Champagne-kréta.
40 rész hatéanyag,
5 rész nétrium-ligninszulfonat,

40%-0s:
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1 rész nétrium-dibutil-naﬁalinszulfonét,
54 rész kovasav.

25%-o0s: 25 rész hatGanyag,
4.5 rész kalcium-lignin-szulfét,
1,9 rész Champagne-kréta/hid-
roxi-etil-celluléz (1:1),
1,5 rész natrium-dibutil-naftalin-
szulfonat,
19,5 rész kovasav,
19,5 rész Champagne-kréta,
28,1 rész kaolin.
25%-o0s: 25 rész hatdanyag,
2,5 rész izooktil-fenoxi-polietilén-
etanol,
1,7 rész Champagne-kréta/hid-
roxi-etil-celluléz (1:1),
8,3 rész natrium-aluminium-szili-
kat,
16,5 rész kovafold,
46 rész kaolin.
10%-o0s: 10 rész hatdanyag,
3 rész telitett zsiralkohol-szufatok
natriumsdinak keveréke,
5 rész naftalinszulfonsav/formal-
dehid kondenzatum,

82 rész kaolin.
Ezeket a nedvesithets porokat gy allitjuk el8, hogy
a hatéanyagokat alkalmas keverdben alaposan ésszeke-
verjiikk az adalékanyagokkal, és a keletkezd keveréket
malomban vagy hengerek kozétt megoroljik.
Emulgeathaté koncentratumok :
25%-o0s: 25 rész hatéanyag,
2,5 rész epoxilalt novényi olaj,
10 rész alkil-arilszulfonat/zsir-
alkohol-poliglikol-éter keverék,
5 rész dimetil-formamid,
57,5 rész xilol.
50 rész hatéanyag,
45 rész kerozin,
5 rész emulgedlészer (hosszt
szénldncu, etoxilezett poliéterek
€s hosszt szénlancu szulfonat

elegye).

50%-o0s:

SZABADALMI IGENYPONTOK

1. (I) altaldnos képletd vegyiiletek és azok mezd-
gazdasagilag elfogadhaté s6i, ahol a képletben
R! hidrogén- vagy halogénatomot jelent;
R2 hidrogénatomot, nitrocsoportot, halogénatomot,
1-4 szénatomos alkil-tio-csoportot vagy amino-
csoportot képvisel;
R3 halogénatomot, nitrocsoportot vagy halogén-
(1-4 szénatomos alkil)-csoportot jelent;
R4, R5 és R6 egymastél fliggetleniil hidrogénatomot, ha-
logénatomot, nitrocsoportot, aminocsoportot, hidro-
xilcsoportot, cianocsoportot, 1—4 szénatomos alkil-
csoportot, (1-4 szénatomos alkoxi)-imino-(1-4 szén-
atomos alkil)-csoportot, hidroxi-(1-4 szénatomos
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alkil)-csoportot, (1-4 szénatomos alkoxi)-(1-4 szén-
atomos alkil)-csoportot, halogén-(1-4 szénatomos
alkil)-szulfonil-amino-(1-4 szénatomos alkil)-
csoportot, halogén-(1-4 szénatomos alkil)-csoportot,
di(1-4 szénatomos alkoxi)-foszforil-csoportot,
1-4 szénatomos alkil-tio-csoportot, formilcsoportot,
karboxilcsoportot, (1-4 szénatomos alkoxi)-karbonil-
csoportot, [(1-4 szénatomos alkil)-karbonil-oxi],-
(1-4 szénatomos alkil)-csoportot, ahol z értéke 1 vagy
2, —PO(OH),-csoportot vagy YR? altalanos képletii
csoportot jelent, ahol

Y jelentése oxigénatom vagy NR!2 altalanos képle-
tli csoport;

R? jelentése —(R!1),—CORI0 vagy —(R!1), —~SO,R10
altalénos képletii csoport, 1-4 szénatomos alkilcsoport,
2—-4 szénatomos alkenilcsoport, hidroxi-(1—4 szénato-
mos alkil)-csoport, (1-4 szénatomos alkoxi)-(1-4 szén-
atomos alkil)-csoport, ciano-(1-4 szénatomos alkil)-
csoport, a fenilrészen egy 1-4 szénatomos alkoxi-
csoporttal adott esetben szubsztitualt fenil-(1-2 szénato-
mos alkil)-csoport vagy 2—4 szénatomos alkinilcsoport;
abban az esetben, ha R!, R4, R5, R7 és R8 hidrogénato-
mot, R? klératomot, R3 trifluor-metil-csoportot jelent, és
X jelentése =C(Cl)—, akkor RS jelenthet 2-(metoxi-
karbonil)-etenil-csoportot, Q—CH(CH3)—1'\I—C(O)—Q

képletii csoportot, amelyben Q etoxi-karbonil-csoportot
Jelent vagy 1-(izopropilidén-hidrazono-karbonil)-etoxi-
csoportot is;
abban az esetben, ha R!, R4, R5, R7 és R8 hidrogénato-
mot, R2 kloratomot, R3 trifluor-metil-csoportot és R6 1-
(etoxi-karbonil)-etoxi-csoportot jelent, akkor X olyan
=C(R14)- képletii csoportot is jelenthet, amelyben R4
acetamidocsoportot képvisel;
abban az esetben, ha R!, R4, RS, R7 és R® hidrogénato-
mot, R2 klératomot, R3 trifluor-metil-csoportot és X nit-
rogénatomot jelent, akkor R jelenthet 2-acetoxi-etoxi-
csoportot is;
abban az esetben, ha R!, R4, RS, R7 és R® hidrogénato-
mot, R2 kldratomot, R3 trifluor-metil-csoportot és X nit-
rogénatomot vagy =C(Cl)— csoportot jelent, akkor R®
Jelenthet 1-(furfuril-amino-karbonil)-etoxi-csoportot is;
abban az esetben, ha R!, R4, RS, R7 és R8 hidrogénato-
mot, R2 kloratomot, R3 trifluor-metil-csoportot és X nit-
rogénatomot jelent, akkor R¢ jelenthet ~O—CH(CH,3)—
—C(0)-RI0 altalanos képletii csoportot is, amelyben
R10" jelentése 1-metil-4-piperidil-csoport vagy
—NH-R1 3ltalanos képletii csoport, ahol R!3 jelentése
morfolino-, 5-tetrazolil-, 2-oxo-3-tetrahidrotienil-, 4-
karbamoil-5-imdazolil-, 2-piridil-metil-, 3-piridil-metil-,
2-morfolino-etil- vagy 2-(1-metil-2-pirrolil)-etil-csoport;
R10jelentése hidroxilcsoport, 1-4 szénatomos
alkilcsoport, 1-4 szénatomos halogén-alkil-csoport,
karboxi-(1-4 szénatomos alkil)-csoport, 1-5 szénato-
mos alkoxicsoport, 3—6 szénatomos cikloalkilcsoport,
(1-4 szénatomos alkoxi)-(1-4 szénatomos alkoxi)-
csoport, (1 —4 szénatomos alkoxi)-karbonil-(1 -4 szén-
atomos alkil)-csoport, (1-4 szénatomos alkoxi)-
(1-4 szénatomos alkil)-amino-csoport, di(1—4 szén-
atomos alkoxi)-(1-4 szénatomos alkil)-amino-csoport,
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fenoxicsoport, fenil-(1-2 szénatomos alkil)-csoport,
(1-4 szénatomos alkoxi)-karbonil-csoport, hidroxi-
karbonil-csoport, (1-4 szénatomos alkil),-amino-
csoport, (1-4 szénatomos alkil),-hidrazino-csoport,
(1—4 szénatomos alkoxi)-karbonil-(1-4 szénatomos
alkil)-amino-csoport, hidroxi-(1-4 szénatomos alkil)-
amino-csoport, (1-4 szénatomos alkil),-amino-
(1-4 szénatomos alkil)-amino-csoport, (1-4 szénato-
mos alkil),-amino-karbonil-(1-4 szénatomos alkil)-
amino-csoport, fenil-szulfonil-amino-csoport, acetil-
amino-(1-4 szénatomos alkil)-amino-csoport, N-
(1-4 szénatomos alkoxi)-N-(1-4 szénatomos alkil), -
amino-csoport, ciano-(1-4 szénatomos alkil)-amino-
csoport, (1-4 szénatomos alkoxi)-(1-4 szénatomos
alkil)-amino-csoport, 1-4 szénatomos alkilcsoporttal
adott esetben szubsztitudlt szemikarbazidocsoport,
vagy egy 5 vagy 6 tagu heterociklusos csoport, amely
heteroatomként egy vagy két nitrogénatomot és adott
esetben egy oxigén- vagy kénatomot is tartalmaz;

azzal a megkotéssel, hogy R4, RS és RS kozill csak az
egyik jelenthet olyan — YR altalanos képletii csoportot,
ahol R? jelentése —(R11),,COR!0 altalanos képletd cso-
port,

RI1 jelentése 2—4 szénatomos alkilénlanc;

RI2 jelentése hidrogénatom;

m értéke 0 vagy 1;

n értéke 0, 1 vagy 2;

R7 hidrogénatomot, 1-4 szénatomos alkilcsoportot
vagy nitrocsoportot képvisel,

R8 jelentése hidrogénatom vagy halogénatom; és

X nitrogénatomot vagy CR!4 altalanos képletli csopor-
tot képvisel, ahol

R4 jelentése halogénatom vagy cianocsoport,
azzal a feltétellel, hogy
ha R jelentése nitrocsoport, X jelentése nitrogénatom
és R1, R?, R4, RS és R7 jelentése hidrogénatom, R3 je-
lentése bromatomto] eltérd.

2. Az 1. igénypont szerinti vegyiiletek, ahol a kép-
letben
R2? jelentése hidrogénatom, halogénatom vagy alkil-tio-
csoport,

R3 jelentése halogénatom vagy halogén-alkil-csoport,
R4, R3 és R6 egymastol fiiggetleniil hidrogénatomot,
cianocsoportot, halogénatomot, alkilcsoportot, nitro-
csoportot, halogén-alkil-csoportot, karboxilcsoportot,
alkoxi-karbonil-csoportot vagy YR® csoportot jelent,
ahol

Y jelentése oxigénatom vagy NR!2 csoport,

R? jelentése —(R!1) —CORIO, —(R!1) —SO,RI0,
alkilcsoport, ciano-alkil-csoport vagy alkinilcsoport,
R7 jelentése hidrogénatom, és
X jelentése nitrogénatom vagy CR!4 csoport, ahol

R14 halogénatomot képvisel.

3. Az 1. igénypont szerinti vegyliletek, ahol a kép-
letben
R4, R5 és R¢ jelentése egymastol fiiggetleniil hidrogén-
atom, halogénatom, alkilcsoport és YR csoport, ahol

Y oxigénatomot képvisel, és

R? jelentése —(R!!), —CORI0 vagy

—(R1M) —SO,R!0 csoport, alkilcsoport, ciano-alkil-
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csoport, acetoxi-alkil-csoport, alkoxi-alkil-csoport
vagy alkinilcsoport, és

Rl jelentése —CH,—,
—CH,—CH,— csoport.

4. A 3. igénypont szerinti vegyiiletek, amelyek kép-
letében X nitrogénatomot képvisel.

5. A 3. igénypont szerinti vegyiiletek, amelyek kép-
letében X C-halogénatomot képvisel.

6. A 2. igénypont szerinti vegyiiletek, amelyek kép-
letében
R? hidrogén- vagy halogénatomot,
R3 halogén-alkil-csoportot,
R# hidrogénatomot,
R3 hidrogénatomot,
R6 YRS? altalanos képletii csoportot,
R7 hidrogénatomot
R8 hidrogénatomot, és
X nitrogén- vagy C-halogénatomot jelent.

7. Az 1. igénypont szerinti vegyiiletek, amelyek
képletében
R!, R4, R5, R7 és R8 hidrogénatomot;
R? hidrogén- vagy halogénatomot;
R3 —CF;-csoportot;
X nitrogénatomot vagy C-kloratomot; és
R¢ ORg-csoportot jelent.

8. A 7. igénypont szerinti vegyiiletek, amelyek kép-
letében
R? —(R1),,C-R!0, alkil- vagy alkoxi-alkil-csoportot
jelent.

—~CH(CH,)- vagy

I
O

9. Eljaras nem kivant vegetacid szabalyozasara, az-
zal jellemezve, hogy az ilyen vegetdciora vagy annak
eléfordulasi helyére készitmény formajaban egy 1.
igénypont szerinti vegylilet 0,01~12 kg/ha mennyisé-
gét vissziik fel.

10. Herbicid készitmény, azzal jellemezve, hogy

a) egy 1. igénypont szerinti vegyiilet 0,1-95,0 t6-
meg% mennyiségét és

b) egy herbicidekkel egyiitt alkalmazhaté higit6-
szert vagy hordozdanyagot tartalmaz.

11. Eljaras az (I) altalanos képleti vegyiiletek és
azok mezdgazdaségilag elfogadhato sdinak az elGallita-
sara, ahol a képletben
R hidrogén- vagy halogénatomot jelent;

R2 hidrogénatomot, nitrocsoportot, halogénatomot,
1-4 szénatomos alkil-tio-csoportot vagy amino-
csoportot képvisel;

R3 halogénatomot, nitrocsoportot vagy halogén-
(1-4 szénatomos alkil)-csoportot jelent,

R4, R3 és R6 egymastol fiiggetlenil hidrogénatomot,
halogénatomot, nitrocsoportot, aminocsoportot,
hidroxilcsoportot, cianocsoportot, 1-4 szénatomos
alkilcsoportot, (1-4 szénatomos alkoxi)-imino-
(1-4 szénatomos alkil)-csoportot, hidroxi-(1-4 szén-
atomos alkil)-csoportot, (1-4 szénatomos alkoxi)-
(1-4 szénatomos alkil)-csoportot, halogén-(1—4 szén-
atomos alkil)-szulfonil-amino-(1-4 szénatomos alkil)-
csoportot, halogén-(1-4 szénatomos alkil)-csoportot,
di(1-4 szénatomos alkoxi)-foszforil-csoportot,
1-4 szénatomos alkil-tio-csoportot, formilcsoportot,
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karboxilcsoportot, (1-4 szénatomos alkoxi)-karbonil-
csoportot, [(1-4 szénatomos alkil)-karbonil-oxi],-
(1-4 szénatomos alkil)-csoportot, ahol z értéke 1 vagy
2, —PO(OH),-csoportot vagy YR édltalanos képletd
csoportot jelent, ahol

Y jelentése oxigénatom vagy NR!2 ltaldnos képle-
tii csoport;

R? jelentése —(R!!),,—CORI0 vagy —(R!!),,~SO,R10
altalanos képletl csoport, 1-4 szénatomos alkilcsoport,
2—-4 szénatomos alkenilcsoport, hidroxi-(1-4 szénato-
mos alkil)-csoport, (1-4 szénatomos alkoxi)-(1—4 szén-
atomos alkil)-csoport, ciano-(1-4 szénatomos alkil)-
csoport, a fenilrészen egy 1-4 szénatomos alkoxi-
csoporttal adott esetben szubsztituglt fenil-(1-2 szénato-
mos alkil)-csoport vagy 2—4 szénatomos alkinilcsoport;
abban az esetben, ha R!, R4, RS, R7 és R® hidrogénato-
mot, R2 klératomot, R3 trifluor-metil-csoportot jelent, és
X jelentese =C(Cl)—, akkor RS jelenthet 2-(metoxi-
karbonil)-etenil-csoportot, Q—CH(CH3)—I|\J—C(O)—Q

képleti csoportot, amelyben Q etoxi-karbonil-csoportot
jelent vagy 1-(izopropilidén-hidrazono-karbonil)-etoxi-
csoportot is;

abban az esetben, ha R!, R4, R5, R7 és R8 hidrogénato-
mot, R? klératomot, R3 trifluor-metil-csoportot és RS 1-
(etoxi-karbonil)-etoxi-csoportot jelent, akkor X olyan
=C(R14)— képletl csoportot is jelenthet, amelyben R!4
acetamidocsoportot képvisel;

abban az esetben, ha R!, R4, RS, R7 és R® hidrogénato-
mot, R2 klératomot, R3 trifluor-metil-csoportot és X nit-
rogénatomot jelent, akkor R® jelenthet 2-acetoxi-etoxi-
csoportot is;

abban az esetben, ha R!, R4, RS, R7 és R8 hidrogénato-
mot, R? kloratomot, R3 trifluor-metil-csoportot és X nit-
rogénatomot vagy =C(Cl)— csoportot jelent, akkor RS
jelenthet 1-(furfuril-amino-karbonil)-etoxi-csoportot is;
abban az esetben, ha R!, R4, R5, R7 és R8 hidrogén-
atomot, R2 klératomot, R3 trifluor-metil-csoportot és
X nitrogénatomot jelent, akkor R6 jelenthet
—0O-CH(CH;)-C(O)-R!0" altalanos képletii csoportot
is, amelyben RI?" jelentése 1-metil-4-piperidil-csoport,
vagy —NH-R!3 altalanos képleti csoport, ahol R!3 jelen-
tése morfolino-, 5-tetrazolil-, 2-0x0-3-tetrahidrotienil-, 4-
karbamoil-5-imidazolil-, 2-piridil-metil-, 3-piridil-metil-,
2-morfolino-etil- vagy 2-(1-metil-2-pirrolil)-etil-csoport;
R10jelentése hidroxilcsoport, 1-4 szénatomos alkil-
csoport, 1-4 szénatomos halogén-alkil-csoport,
karboxi-(1-4 szénatomos alkil)-csoport, -5 szénato-
mos alkoxicsoport, 3—6 szénatomos cikloalkilcsoport,
(1-4 szénatomos alkoxi)-(1-4 szénatomos alkoxi)-
csoport, (1-4 szénatomos alkoxi)-karbonil-(1-4 szén-
atomos alkil)-csoport, (1-4 szénatomos alkoxi)-
(1-4 szénatomos alkil)-amino-csoport, di(1-4 szén-
atomos alkoxi)-(1-4 szénatomos alkil)-amino-csoport,
fenoxicsoport, fenil-(1-2 szénatomos alkil)-csoport,
(1—4 szénatomos alkoxi)-karbonil-csoport, hidroxi-
karbonil-csoport, (1-4 szénatomos alkil),-amino-
csoport, (1-4 szénatomos alkil),-hidrazino-csoport,
(1-4 szénatomos alkoxi)-karbonil-(1-4 szénatomos
alkil)-amino-csoport, hidroxi-(1-4 szénatomos alkil)-
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amino-csoport, (1-4 szénatomos alkil),-amino-
(1-4 szénatomos alkil)-amino-csoport, (1-4 szénato-
mos alkil),-amino-karbonil-(1-4 szénatomos alkil)-
amino-csoport, fenil-szulfonil-amino-csoport, acetil-
amino-(1—4 szénatomos alkil)-amino-csoport, N-
(1-4 szénatomos alkoxi)-N-(1-4 szénatomos alkil),,-
amino-csoport, ciano-(1—4 szénatomos alkil)-amino-
csoport, (1-4 szénatomos alkoxi)-(1-4 szénatomos
alkil)-amino-csoport, 1-4 szénatomos alkilcsoporttal
adott esetben szubsztitualt szemikarbazidocsoport,
vagy egy 5 vagy 6 tagi heterociklusos csoport, amely
heteroatomként egy vagy két nitrogénatomot és adott
esetben egy oxigén- vagy kénatomot is tartalmaz;
azzal a megkotéssel, hogy R4, RS és R6 koziil csak az
egyik jelenthet olyan —YR?Y 4ltaldnos képletl csopor-
tot, ahol RY jelentése —(R!!) COR!? altalanos képletl
csoport,

R jelentése 2—-4 szénatomos alkilénlanc;

R12 jelentése hidrogénatom;

m értéke 0 vagy 1;

n értéke 0, 1 vagy 2;
R7 hidrogénatomot, 1-4 szénatomos alkilcsoportot
vagy nitrocsoportot képvisel;
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R® jelentése hidrogénatom vagy halogénatom; és
X nitrogénatomot vagy CR!14 éltalanos képletli csopor-
tot képvisel, ahol

R4 jelentése halogénatom vagy cianocsoport,
azzal a feltétellel, hogy
ha R5 jelentése nitrocsoport, X jelentése nitrogénatom
és R1, R2, R4, RS és R7 jelentése hidrogénatom, R3 je-
lentése bromatomtol eltérd,
azzal jellemezve, hogy

a) egy (1) altalanos képletd vegyiiletet — ahol Rl,
R4, RS, R6 és R7 a fenti jelentés(i — bazis jelenlétében
egy (III) altaldnos képletd vegyiilettel — ahol
R13 halogénatomot jelent, és R2, R3, R8 és X a fenti je-
lentés, vagy

b) egy (IV) altalanos képletl vegyiiletet — ahol R4,
RS, RS és R7 a fenti jelentést — egy (V) altaldnos képle-
tli vegyilettel — ahol R2, R3 és R® a fenti jelentésti —
reagéltatunk, és

a kapott (VI) altalanos képletii vegyiiletet gyenge
bazis jelenlétében (I) altalanos képletd vegytiletté ala-
kitjuk, és

kivéant esetben a kapott (I) altalanos képleti vegyii-
letet mezégazdasagilag elfogadhato sova alakitjuk.
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