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(57) KIVONAT

A taldlmany szerinti készitmények hato-
anyagként (I) altalanos képletii szubsztitudlt
benzoxazinszarmazékot tartalmaznak — a
képletben
X jelentése oxigén- vagy kénatom,

R! jelentése hidrogén-, halogénatom, ciano-,
nitro- vagy terc-butilcsoport,

R? jelentése hidrogénatom,

azzal a megkdtéssel, hogy ha

X jelentése oxigénatom, akkor R' jelentése
halogénatom, ciano- vagy nitrocsoport, és
ha

X jelentése kénatom, akkor R! jelentése hid-
rogénatom vagy halogénatom.

A taldlmany szerinti eljardssal a fenti
készitmények hatéanyagain kiviili, szintén az
(I) altaldnos képlettel jellemezhetS benzoxa-
zinszdrmazékok is eldallithatok.

R2 (1)
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A talalmany targya hatéanyagként (I)
altalanos képletii benzoxazinszarmazékokat
tartalmazo6 fungicid készitmények és eljaras
az (I) altalanos képletii benzoxazinszarma-
zékok elBallitasara.

[smeretes, hogy bizonyos szubsztituilt,
illetéleg szubsztitualatlan benzoxazinszarma-
zékok, mint példaul a 4,5-trimetilén-benzoxa-
zin-3-on, 6-metil- és 6-etil-4,5-trimetilén-benz-
oxazin-3-on (4 133 954 szamu egyesiilt alla-
mokbeli szabadalmi leirds) fungicid tulajdon-
sidgokat mutatnak. E vegyiiletek hatdsa kii-
16nésen alacsony koncentraci6 értékek és al-
kalmazasi mennyiségek mellett nem minden
esetben kielégitd.

Ismeretesek tovébbi benzoxazinszdrma-
zékok, igy példaul a 6-butil- vagy a 6-acetil-
-4,5-trimetilén-1,4-benzoxazin-3-on eldallita-
sara is (C.R. Acad. Sc. Parizs, Ser. C. 1970,
270, 498—501); azonban nem térténik emli-
tés arrol, hogy ezek a vegyiiletek névényveéds
hatassal rendelkeznének.

Az (I) altalanos képletben a fungicid ké-
szitmény esetében
X jelentése oxigén- vagy kénatom,

R' jelentése hidrogén-, halogénatom, ciano-,
nitro- vagy terc-butilcsoport,

R? jelentése hidrogénatom,

azzal a megkoiéssel, hogy ha

X jelentése oxigénatom, akkor R' jelentése
halogénatom, ciano- vagy nitrocsoport,
és ha

X jelentése kénatom, akkor R' jelentése hid-
rogén- vagy halogénatom.

Az (I) altalanos képletben az eljaras ese-
tében
X jelentése oxigén- vagy kénatom,

R' jelentése hidrogén-, halogénatom, amino-,
ciano-, nitrozo-, nitro-, szulfo-, (1—4 szén-
atomos alkil)-karbonil- vagy 1—5 szénato-
mos alkilcsoport,

R? jelentése hidrogén-, halogénatom, nitro-
vagy |—>5 szénatomos alkilcsoport,

azzal a megkotéssel, hogy ha

X jelentése oxigénatom és R? jelentése hid-
rogénatom, akkor R' jelentése hidrogén-
atomtol, 6-metil-, 6-etil-, 6-butil- vagy
6-acetil-csoporttol eltérd,

és azzal a tovabbi megkoétéssel, hogy ha

R? jelentése hidrogénatomtél eltérd, akkor R!
jelentése megegyezik R? jelentésével.

Az (I) altalanos képletii benzoxazinszar-
mazékokat oly modon allithatjuk eld, hogy
a) az X helyében oxigénatomot, R' és R?

szubsztituensként halogénatomot, nitro-,

nitrozo-, szulfo-, 1—6 szénatomos alkil-
csoportot, vagy (1—4 szénatomos alkil)-

-karbonil-csoportot tartalmazo vegyitiletek

eléallitasara (IIy képletii 4,5-trimetilén-

-benzoxazinont halogénezdszerrel, célsze-

riien brém-kloriddal vagy jod-kloriddal,

nitraloszerrel, célszeriien salétromsavval,
nitrozéloszerrel, célszeriien salétromsav-
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val, szulfonaldszerrel, célszeriien kénsav-
val, alkilezdszerrel, célszeriien alkil-klo-
riddal vagy alkil-bromiddal, vagy alko-
holnak erés savval képzett elegyével vagy
acilezészerrel, célszer{ien savkloriddal
vagy -bromiddal, adott esetben katalizator
és adott esetben higitészer jelenlétében
reagaltatunk, vagy

b) X helyében oxigénatomot, R, és R, szub-
sztituensként halogénatomot, nitro-, nitro-
zo-, ciano- vagy 1—6 szénatomos alkil-
csoportot tartalmazo vegyiiletek eidalli-
tasara valamely (III) altalanos képletii
8-hidroxi-1,2,3,4-tetrahidro-kinolint — a
képletben R' és R? jelentése a fenti — ha-
logén-acetil-halogeniddel, savmegkotd-
szer és higitoszer jeleniétében ciklizalunk,
vagy

¢) az X helyében kénatomot tartalmazd ve-
gyiiletek el6allitasara az a) vagy b) pont
szerint kapott (la) altalanos képletii benz-
oxazinonszarmazékokat — a képletben
R' és R? jelentése a fenti — foszfor-penta-
szulfiddal higitészer jelenlétében reagdl-
tatunk, vagy

d) R, helyében aminocsoportot tartalmazé
vegyiiletek el6allitisara az a), b) vagy
c) eljardssal kapott (Ic) altalanos kép-
let{i nitro-benzoxazin-szarmazékokat — a
képletben X jelentése oxigénatom vagy
kénatom, katalizator, tovabba higitoszer
jelenlétében nyomas alatt hidrogénnel re-
dukalunk, vagy

e) R, helyében halogénatomot vagy ciano-
csoportot tartalmazo vegyiiletek eldalli-
tasara a d) pont szerint kapott (Id) alta-
lanos képletii amino-benzoxazin-szdrmaze-
kokat natrium-nitrittel és asvanyi savval
higitészer jelenlétében diazotaljuk, majd
az igy kapott (le) 4ltaldnos képletii diazo-
nium-s6kat — a képletben n és X jelentése
a fenti és A jelentése egy erds asvanyi
sav anionja — nukleofil reagenssel, igy
célszeriien hidrogén-bromiddal vagy hid-
rogén-cianiddal higitészer és katalizator
jelenlétében Sandmeyer reakcié koriilmeé-
nyei kozott nitrogénatom leszakitdsaval
reagéaltatunk. '

Ezek az (I) 4ltalanos képletii szubszti-
tualt benzoxazinszarmazékok, kedvezd fungi-
cid hatdst mutatnak. A taldimany szerinti el-
jarassal elgallitott vegyiiletek meglep6 médon
jobb fungicid hatdst mutatnak — kiilondsen
szisztemikus alkalmazédsnal — mint a technika
4llasaban ismert vegyiiletek. (4 133:954 szamu
egyesiilt allamokbeli szabadalmi leirds). A
talalmany szerinti eljarassal eléallitott vegyii-
letek igy a technika alldsat gazdagitjak.

Az (1) altalanos képletii vegyiiletek koziil
célszer{ien azokat allitjuk eld, ahol a képlet-
ben a szubsztituensek jelentése az 1. tabla-
zatban megadottal azonos.

2.
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I. tabldzat
(I) 4ltaldnos képletil vegyiiletek
Rl R? X
6-0CH3 H
6-0CHj3 H
6-C0-C¢Hs H
6-F H
6-TF H
7-F H
7-F H
6-F 8-F
6-F 8-F
6-(CH,) ,—~CH(CHs) , H
6-(CH,) ,~CH(CH3) , H

6-(CH,) 2‘CH(CH3) 2
6-(CH,) ,-CH(CH3)

6_Cqu(t) 8'CQH9(E)
6-C,Hg (t) 8-C,Hg (t)
6_CH3 8_CH3
6-CH3 8_CH3
6_€2H5 8_C2H5
6-C,Hs 8-C,Hs
6-(CH, ) 9~CH; H
6_SCH3 H

Abban az esetben, ha kiinduldsi anyag-
ként 4,5-trimetilén-1,4-benzoxazin-3-ont és
kiort hasznalunk, a reakcio menetét az A reak-
ciovazlattal [(a) eljdras] szemléltethetjiik.

Abban az esetben, ha kiinduldsi anyag-
ként  5-klér-8-hidroxi-1,2,3,4-tetrahidro-kino-
lint és klor-acetil-kloridot alkalmazunk, a
reakcio menetét a B reakciovazlat tinteti fel
[(b) eljarés].

Abban az esetben, ha kiinduldsi anyag-
ként  6-klor-4,5-trimetilén-1,4-benzoxazin-3-
-ont és foszfor-pentaszulfidot hasznédlunk, a
reakcio menetét a C reakciovaziattal mutat-
hatjuk be. [(c) eljaras].

Abban az esetben, ha kiinduldsi anyag-
ként 7-nitro-4,5-trimetilén-1,4-benzoxazin-3-
-ont és hidrogént alkalmazunk [d) eljdras]
a reakci6 lefutasat a D reakciovazlattal szem-
1éltethetjiik.

Amennyiben kiinduldsi anyagként 7-amino-
-4.5-trimetilén-1,4-benzoxazin-3-ont és natri-
um-nitritet, valamint so6savat, tovdbba réz-
-cianidot haszndalunk, a reakcié menetét a J
reakciovazlat mutatja be [e) eljdras].

Az a) eljarasnal kiinduldsi anyagként
hasznalt (II) altalanos képletii 4,5-trimeti-
lén-benzoxazin-3-on ismert vegytilet (4133954
szamu egyesiilt allamokbeli szabadalmi le-
iras). Hasonloképpen ismertek az a) eljaras-
nal alkalmazott elektrofil reagensek is.

HalogénezGszerként célszeriien klort, bro-
mot vagy mas halogénvegyiiletet, mint pél-
d4ul brom-kloridot, vagy jod-kloridot hasz-

8-(CH,),-CH(CH3)
8_(CH2)2‘CH(CH3) 2
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nalunk; nitralészerként alkalmazhatunk salét-
romsavat; nitrozaloszerként hasznalhatunk
salétromossavat, szulionalészerként szerepel-
het kénsav; alkilezdszerként figyelembe jo-
het példaul egy alkil-klorid vagy -bromid, to-
vabba alkoholoknak valamely erds dsvanyi
savval, igy példaul kénsavval képzett elegye;
acilezészerként alkalmazhatunk savkloridokat
vagy -bromidokat; klor-metilezészerként hasz-
nathatunk példaul’ formaldehidet sésavval
elegyitve.

Fenti célokra altalaban ismert vegyiilete-
ket alkalmazunk.

A b) eljarasnal kiindulasi anyagként al-
kalmazott 8-hidroxi-1,2,3,4-tetrahidro-kinolin
a (III) altaldnos képlettel irhatd le.

A (III) édltalanos képletii 8-hidroxi-1,2,3,4-
-tetrahidro-kinolin-szarmazékok részben is-
mertek (példdul Ind. J. Chem. 12 (1974),
252).

E vegyiileteket oly mddon lehet eléalli-
tani, ha a megfelelé (IV) altalanos képletii
8-hidroxi-kinolint — a képlethen R' és R? je-
lentése a fenti — ismert mdédon hidrogénnel
és megielel6 katalizator, igy példaul Raney-
-nikkel alkalmazédsdval, olddészerben mint
tetrahidrofuran, 30—180°C kozotti hdmérsék-
leten, adott esetben nyomds alatt, parcialisan
hidrogéneznek vagy az (V) altalanos képletii
8-hidroxi-1,2,3,4-tetrahidro-kinolint megfelelé
elektrofil reagenssel ismert mddon, adott
esetben higitoszer jeleniétében reagiltatnak,

3
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5
és ily modon az aromas gyliriit szubszti-
tualjak.

A (IV) altalanos képletii szubsztituilt
8-hidroxi-kinolin-szarmazékok ismertek (J.
Amer. Chem. Soc.: 66, 1927 (1944)).

Az (V) altalanos képletii 8-hidroxi-1,2,3,4-
-tetrahidro-kinolin-szdrmazékok szintén ismer-
tek (Chem. Ber.: 14, 1368 (1881)).

Az e) eljardsnal kiinduldsi anyagként
alkalmazott HA Aaltaldnos képletii asvanyi
savak szintén ismertek. Célszeriien soOsavat,
hidrogén-jodidot, kénsavat, salétromsavat,
perklorsavat vagy tetrafluor-bérsavat alkal-
mazunk.

Az e) eljarasndl reagensként hasznalt
nukleofil vegyiiletek szintén ismertek.

Célszeriien hasznéalhatunk szervetlen cia-
nidokat, igy példaul natrium-, kdlium- vagy
réz-cianidot, szervetlen halogenideket, igy
példaul natrium- vagy kalium-bromidot, -klo-
ridot vagy -jodidot, valamint egy szervet-
len tetrafluor-bordtot, mint példaul ammoni-
um-tetrafluor-boratot.

A taldlmany szerinti a) eljardsndl higi-
.toszerként alkalmazhatunk szerves vagy vi-
zes oldoszereket, ezek kozott emlitjilk meg a
kiorozott szénhidrogéneket, mint példaul a
szén-tetrakloridot, kloroformot vagy diklér-
-metant. )

Egyes esetekben specialis oldészerek is
figyelembe jéhetnek, igy példaul a nitrélas-
nal és nitrozalasnal jégecetet, az alkilezésnél
vagy acilezésnél nitro-benzolt hasznathatunk.

Az a) eljarasnél célszeriien katalizatort
hasznalunk. A nitrdlasnél elsésorban réz-nit-
ratot vagy ecetsavanhidridet haszndlunk. A
nitrozalasi reakcié szintén katalizalhato ecet-
savanhidrid hozzdadasava. A nitrozalasi reak-
cidhoz katalizatorként alkalmazhatok tovabba
gyenge szerves savak, igy példaul ecetsav
vagy p-toluolszulfonsav. Az alkilezéshez és az
acilezéshez célszeriien Lewis-savakat haszna-
lunk, mint példaul cink-dikloridot, 6n-tetra-
kloridot, bor-trifluoridot, aluminium-triklori-
dot vagy titin-tetrakloridot.

A reakcié hémérsékletét az a) eljardsnal
széles tartoméanyban véaltoztathatjuk. A nit-
réalasnal, nitrozalasnal és a halogénezésnél
altaldban —80 és 4-80°C, célszeriien —40 és
+40°C kozotti hdmérsékleten dolgozunk. A
szulfonalast, alkilezést és acilezést altaldban
—20 és 120°C, elénydsen 420 és 100°C kozott
vegezzik.

A talalmany szerinti a) eljarasnal 1 mol
(II) 4&ltalanos képletii benzoxazin-vegytlet-
re altalaban {|—2 mol, elénydésen I—1,5 mol
nitralo-, nitrozalo-, szulfondlo-, halogénezd-,
alkilezg- vagy acilez8szert vesziink.

A feldolgozas ismert modon torténik.

A b) eljarasnal higitoszerként kdzombos
szerves oldoszerek johetnek figyelembe. Ezek
kozil emlitjik meg a dipolaros-, aprotikus
oldoszereket, mint példaul az acetonitrilt vagy
propionnitrilt, tovabbd az amidokat, mint a
dimetil-formamidot vagy dimetil-acetamidot

4
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vagy N-metil-formanilidet, ezen kiviil emlit-
jitk meg a dimetil-szulfoxidot, szulfolant to-
vabba az er6sen polaros hexametil-foszfor-
sav-triamidot.

A b) eljarast savmegkoté anyagok jelen-
1étében végezziik; barmely szervetlen vagy
szerves savmegkdté anyag figyelembe johet
ilyen vonatkozasban. Ezek koziil emlitjik
meg az alkéli-karbonatokat, mint példaul a
natrium-karbonatot, kalium-karbonatot és
natrium-hidrogén-karbonatot, tovabba rovid-
szénlanct tercier alkil-aminokat, ciklo-alkil-
-aminokat vagy aril-alkil-aminokat, mint pél-
daul a trietil-amint, N,N-dimetil-benzil-amint,
fovabba a piridint, valamint az 1,4-diazabi-
ciklo(2,2,2)oktant és az [,5- diazabiciklo-
(4,3,0)non-5-ént.

A taldlmany szerinti b) eljdrdsnéal a reak-
ci6 hémérséklete széles tartomanyban valtoz-
tathaté. Altalaban 0 és 100°C, elénydsen 10 és
80°C kozott dolgozunk.

A b) eljarast altalaban normal nyomaéson
végezziik.

A b) eljarasnal 1 mél (III) altalanos kép-
letii 8-hidroxi-1,2,3,4-tetrahidro-kinolinhoz al-
talaban 1,0—1,5 mél, célszeriien 1,0—1,2 mol
klr-ecetsav-kloridot alkalmazunk.

A talalmany szerinti reakciot elonyosen
savmegk6té anyag jelenlétében és a fent em-
litett higitoszerek egyikében végezziik. A reak-
cidelegy feldolgozasat és a kapott termék
elkiilénitését a szokasos modon végezzitk.

A ¢) eljarasnal higitoszerként altaldban
k6z6mbos szerves oldosszerek alkalmazhatok.
Ezek koziil emlitjitk meg a klorozott szénhid-
rogéneket, mint példaul a szén-tetrakloridot,
klor-benzolt, vagy diklér-benzolt.

A c¢) eljarasnédl a reakci6 hémérsékletét
széles tartomanyban valtoztathatjuk. Alta-
laban 30 és 150°C kozott, elénydsen az oldo-
szer forraspontjanak hémeérsékletén dolgo-
zunk.

A c) eljarast altalaban normal nyomaéson
végezziik.

A taldlmany szerinti ¢) eljarasnal 1| mél
(Ia) 4altalanos képletii benzoxazinszarmazék-
‘a elénybsen 0,5 mol foszfor-pentaszulfidot
ilkalmazunk. A reakcidelegyet 10 percig a
kivant hémérsékleten kevertetjiik, majd a szi-
iard maradékot dekantéljuk és szokasos mo-
don feldolgozzuk.

A d) eljarasnal higitoszerként szintén ko-
:6mbos  szerves oldoszereket hasznalunk.
Ezek koziil emlitjiik meg az alifds vagy aro-
mas szénhidrogéneket, mint benzin, benzol,
toluol vagy xilol; a halogénezett szénhidro-
géneket, mint metilén-klorid, kloroform, szén-
-tetraklorid vagy klér-benzol; az étereket,
mint a dietil-éter, dioxdn vagy tetrahidrofuran;
az észtereket, mint az etil-acetat; az alkoho-
lokat, mint a metanol, etanol vagy izopropa-
nol.

A talalmany szerinti d) eljarasnal katali-
zatorként barmely szokasos hidrogénezd kata-
lizator figyelembe johet. Célszeriien Raney-
-nikkelt vagy nemesfém-katalizatorokat, mint

4.



7
példdul platinat vagy palladiumot haszna-
lunk; adott esetben a katalizatorokat meg-
felelé hordozéanyagokra, mint példaul szénre
felvive alkalmazzuk.

A reakci6 hémérsékletét a d) eljarasnal
széles tartomanyban valtoztathatjuk. Altala-
ban 20 és 120°C, elénybsen 60 és 100°C kozotti
hémérsékleten dolgozunk.

A d) eljardasnal nyomds alatt is dolgoz-
hatunk; altaldban 1—100 bar, célszeriien
1—80 bar nyomason dolgozunk.

A taladlmény szerinti d) eljarasnal 0,1 mél
(Ic) éltalanos képletii nitro-benzoxazin-szar-
mazékra 0,5—5 g, el6nydsen 1—3 g hidrogé-
nez6 katalizdtort vesziink. A hidrogénezés,
tovdbbd a feldolgozds,valamint az (Id) dlta-
lanos képletii vegyiiletek elkiilonitése ismert
moédon torténik.

A taldlmény szérinti e) eljarasnal higito-
szerként elsGsorban viz alkalmazhato.

A taldlmény szerinti e) eljarasnal adott
esetben megfelelé katalizatort is hasznal-
hatunk; elényésen egy réz- (I)-s6, mint példa-
ul réz-(I)-cianid vagy réz-(I)-bromid vagy
réz- (I)-klorid alkalmazhato.

Atalalmany szerintie) eljarasnal a reakcio
hémérseékletét szintén széles tartomanyban
valtoztathatjuk; dltaldban 20 és 100°C, el6-
nydsen 40 és 60°C kozotti hémérsékleten dol-
gozunk.

A taldlmény szerinti e) eljarasnal 1 mol
(Id) aftalanos képletii amino-benzoxazin-szar-
mazékra, altalaban [—1,5 mol, elénydsen
1—1,2 moél nétrium-nitritet, 2—5 mal, els-
nydsen 2—3 mol asvdnyi savat, tovabbi 1—
5 mél, elényésen | —3 mdl nukleofil reagenst
hasznélunk.

A feldolgozas szokédsos maodon torténik.

A taldlmany szerinti készitmények er6s
fungicid hatdst mutatnak és a fitopatogén
gombak irtasara alkalmazhatok.

A talalmany szerinti fungicid készitmé-
nyeket az alabbi gombak ellen hasznosithat-
juk a névényvédelemben: Plasmodiophoro-
mycetes, Oomycetes, Chytridiomycetes, Zygo-
mycetes, Ascomycetes, Basidiomycetes, Deute-
romycetes.

A taldlmany szerinti készitményeket a
novények jol toleraljak, ezért e készitménye-
ket a sziikséges koncentraciéban vihetjiik
fel a novények fold feletti részére, a vetd-
magra vagy a talajra.

A taldlmany szerinti fungicid szereket
kiilonosen jo eredménnyel hasznosithatjuk a
névényvédelemben a rizs-megbetegedések le-
kiizdésére, igy példdul a Pyricularia oryzae
ellen.

A taldlmany szerinti készitmények alkai-
masak a foltosodas, igy az almafoltosodés
el6idéz6i, az Oomycetesek lekiizdésére is.

A taldlmény szerinti eljarassal elgalli-
tott hatdéanyagokat szokdsos moddon készit-
ménnyé alakithatjuk, oldatokat, emulziokat,
porozoészert, szuszpenziét, port, szoéroport,
habot, pasztat, oldhaté port, granulatumot,
aeroszolt, szuszpenzié- és emulzié-koncent-
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ratumot, vetémagport, miianyaggal impreg-
nalt természetes és szintetikus anyagokat,
polimer anyagokkal késziilt finom kapszula-
kat, vetémag-bevondanyagot, égd rudacska-
kat, fiistpatronokat, fiistdézisokat és fiist-
spiralokat, tovabba ULV hideg és meleg por
készitményeket.

A készitményeket ismert modort allithat-
juk eld, igy a hatdéanyagot valamely segéd-
anyaggal, higitéanyaggal, folyékony oldoszer
rel, nyomas alatt cseppfolyosithatdé gazokkal
és/vagy szilard hordozoanyagokkal, adott
esetben feliiletaktiv anyagokkal, igy emul-
gealoszerekkel és/vagy diszpergaloszerekkel
és/vagy habzastgdtié anyagokkal elegyithet-
jik. Abban az esetben, ha higitészerként vizet
hasznalunk, oldast elGsegité anyagként hasz-
nalhatunk szerves oldoszereket is. Folyékony
olddszerként az alabbiak alkalmazhatok:
aromas anyagok, igy xilol, toluol, vagy alkil-
-naftalin, klérozott aromas vagy klorozott
alifas szénhidrogének, igy klor-benzol, klor-
-etilén, metilén-klorid, alifas szénhidrogének,
mint ciklohexan vagy paraffinok, igy példaul
kdolaj frakciok, alkoholok, mint butanol vagy
glikol, tovabbé ezek éter vagy észter szarma-
zékai, ketonok, igy aceton, metil-, etil-keton,
metil-izobutil-keton vagy ciklohexanon, er6-
sen polaros oldoszerek, mint dimetil-formamid
és dimetil-szulfoxid, tovabba viz. Cseppfolyo-
sitott gdzhalmazallapota higitoszerek, iliets-
leg hordozdanyagok alatt olyan folyadékokat
értiink,amelyek normal hémérsékleten és nyo-
méson gazhalmazallapotiak, mint példdul az
aerosol hajtogazok, mint a halogénezett szén-
hidrogének,toviabba butén, propan, nitrogén,
és szén-dioxid. A szilard hordozbanyagok ko-
zlil emlitjiik meg, példaul kdzazalékokat,
mint kaolin, agyagfold, talkum, kréta, kvarc,
attapulgit, montmorillonit, diatomaféld, to-
vabb4 a szervetlen s6zuzalékokat, mint a nagy
diszperzitasi kovasav, aluminium-oxid, vagy
a szilikatok. A granuldtumok el6é4llitasahoz
szildird hordozoanyagként alkalmazhatok,
példaul az &rélt és frakciondlt természetes
kézetek, igy kalcit, marvany, habké, szepiolit,
dolomit, tovabba szervetlen és szerves liszt-
tekb8l késziilt granulatumok, tovabba szer-
ves anyagokbdl késziilt granulatumok, igy
példdul filirészporbol, kokuszdiobdl, kukorica-
csutkabol, a dohanynévény szérabol késziilt
granulatumok. Emuigealé és/vagy habzast-
gatlé szerként az alabbiak alkalmazhatok:
nemionos vagy anionos emulgeatorok igy
példaul poli(oxi-etilén)-zsirsav-észterek, po-
li (oxi-etilén)-zsiralkohol-észterek, alkil-szul-
fonatok, alkil-szulfatok, aril-szulfonatok, to-
vabba fehérje-hidrolizatum.

Diszpergalészerként az alabbiak alkal-
mazhatok: peldaul a ligninszulfit-1ig, tovabba
a metil-celluloz.

A készitményekben koétGanyagként karb-
oxi-metil-celluléz, természetes vagy szinte-
tikus porszerii anyagok, szemcsés vagy latex
alaki polimerek, igy gumiarabikum, poli-

5
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(vinil-alkohol), poli(vinil-acetat) alkalmaz-
haté.

A készitményekhez festékként hasznal-
hatunk szervetlen pigmenteket, igy példaul
vas-oxidot, titdn-oxidot, ferrocidn-kéket, tovab-
ba szerves szinezékeket, mint alizanint, azo-
-Iém-ftalocianin-szinezékeket tovibba nyom-
elemeket, mint vas-, mangan-, 6n-, réz-, ko
balt-, molibdén- vagy cinksokat.

A készitmények 4ltalaban 0,1 —95 tomeg%
hatéanyagot, célszeriien 0,5—90 témeg% ha-
téanyagot tartalmaznak.

A taldlmany szerinti készitmények egyéb
hatdsos anyagokkal, igy fungicid, baktericid,
inszekticid, akaricid, nematocid, herbicid,
madarriasztd anyagokkal, ndvekedésszaba-
lyozé anyagokkal, névényi tapanyagokkal és
a talajstruktiirat javité anyagokkal is éssze-
keverhetGk.

A taladlmany szerinti készitményeket 6nma-
gukban vagy azokbdl késziilt higitasok, igy
oldatok, emulziok, szuszpenziok, porok, pasz-
tak, granuldtumok formajaban vihetjiik fel.
Az alkalmazéast szokisos médon végezziik,
igy példaul ontézéssel, meritéssel, permete-
zéssel, felflijassal, kodképzéssel, porzassal,
elgézélogtetéssel, injektalassal, iszapolassal,
kenéssel, szérassal, szaraz és nedves péco-
lassal, iszapos és vizes pacolassal, vagy
inkrusztalassal.

A névények kezelésénél a hatéanyag kon-
centracioja széles tartomanyban valtozhat.
A koncentracio 4ltalaban 1 és0,0001 tomeg?%;,
célszeriien 0,5 és 0,001 tomeg% kozétt van.

A vetémag kezelésénél a felvitt hatéanyag
mennyisége 19 g vet6magra szamitva 0,001 —
50 g, elényésen 0,01—10 g.

A talaj kezelésénél a hatéanyag koncent-
raciéja a készitményben 0,00001—0,1, célsze-
riien 0,0001—0,02 tomeg% kdzdtt van.

A taldlmany szerinti megoldast az alabbi
példak szemléltetik.

Eldallitasi példak

1. példa

(1) képletii vegyiilet eldallitisa

[a) eljaras]

189 g (0,1 mél) 45-trimetilén-1,4-benz-
oxazin-3-ont 250 ml szén-tetrakloridban ol-
dunk, majd az oldathoz 0°C hémérsékleten
keverés kozben 7,1 g (0,1 mél) brémnak 50 ml
szén-tetrakloriddal késziilt oldatihoz csepeg-
tetjik.

A reakcidelegyet a sésav fejlédés végéig
(mintegy 6 dra) 60°C hémérsékleten kever-
tetjiik, lehiités utdn sziirjitk, majd vakuum-
ban betdményitjiik. A visszamarado olajat
éterben eldorzsdlve kristalyositjuk. Sziirés
es szaritds utan 12 g (53%-os hozam) 6-brom-
-4,5-trimetilén-1,4-benzoxazin-3-ont kapunk.
Olvadaéspont: 133°C.

2. példa

(2) képletii vegyiilet el§allitasa

[a) eljaras]

18,9 g (0.1 mol) 4,5-trimetilén-1,4-benz-
oxazin-3-ont 250 ml diklor-metanban oldunk,
6
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majd ehhez az oldathoz —78°C hémérsék-
leten 18,6 g (0,1 moél) jod-kloridnak 10 ml
diklér-metannal késziilt oldatat csepegtetjiik.
A hozzdadas befejezése utan a reakcio-
elegyet szobah8mérsékletre felmelegitjiik, az
oldészert vakuumban ledesztillaljuk, a kris-
talyos folyadékot hideg etanollal mossuk. Sza-
ritds utdn 12,7 g (40%) 6-j6d-4,5-trimetilén-
-1,4-benzoxazin-3-ont kapunk.
Olvadaspont: 191°C.

3. példa

(3) képletii vegyiilet

[a) eljards]

18,9 g (0,1 mél) 4,5-trimetilén-1,4-benz-
oxazin-3-ont 200 ml jégecet és 20 g (0,1 mél)
ecetsavanhidrid elegyében oldunk, majd az
oldathoz 10°C hémérsékleten, keverés kozben
10 g (0,1 mdl) 66%-os salétromsavat cse-
pegtetiink. A reakcidelegyet 2 6ra hosszat
20--25°C hémérsékleten kevertetjiik, ezt ko-
veten 100 ml vizzel meghfgitjuk, majd 6ssze-
sen 600 ml diklér-metannal tobbszér extra-
haljuk. Az egyesitett szerves extraktumokat
natrium-szulfattal szaritjuk, vakuumban bepé-
roljuk. A visszamaradé barna olajat éterrel
eldorzsélve kristdlyositjuk, amikor is. sarga
kristalyok keletkeznek. Ily médon 19 g (80%)
7-nitro-4,5-trimetilén-1,4-benzoxazin-3-ont
kapink.

Olvadéspont: 103—105°C.

4. példa

(4) képletii vegyiilet elgillitasa

[a) eljdrds]

18,9 g (0,1 mol) 4,5-trimetilén-1,4-benz-
oxazin-3-ont, 20 g (0,1 mél) ecetsavanhid-
ridet és 172 g (0,1 mol) p-toluol-szulfonsavat
200 ml etil-acetatban oldunk, majd ehhez az
oldathoz 10°C hémérsékleten keverés kdzben
kisebb adagokban 10 g (0,15 mol) natrium-
-nitritet adunk.

A reakcio befejezédése utan {mintegy
2 ora) 200 ml vizet adunk az elegyhez, majd
diklér-meténnal t6bbszér kirdzzuk. Az egyesi-
tett szerves extraktumokat natrium-szulfattal
szaritjuk, majd vakuumban betdményitjiik.
A visszamaradé terméket ciklohexanbol at-
kristalyositjuk. 8,7 g (40%-o0s hozam) 6-nitro-
z0-4,5-trimetilén-1,4-benzoxazin-3-ont kapunk
viszkdzus olaj formajaban.

'H-NMR (6 ppm): 7,7 (m, 2H), 4,75 (s, 2H),

3,95 (1, 2H), 2,95 (1, 2H), 2,0 (kvintett,

2H).

5. példa

(5) képletii vegyiilet elallitisa

la) eljaras]

189 g (0,1 mél) 4,5-trimetilén-1,4-benz-
oxazin-3-ont és 22,3 g (0,3 mol) terc-butanol
elegyét 80°C hdmérsékleten keverés és csepeg-
tetés kdzben 9,8 g (0,1 mél) koncentralt kén-
savval reagaltatunk.

A reakcidelegyet a hozzaadis befejezése
utan 10 6ra hosszat visszafolyat hiits alkal-
mazaséaval forraljuk. A lehiilt reakcidelegy

B-
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feldolgozédsandl az elegyet natrium-hidroxid-
dal meglagositjuk, majd éterrel tobbszér extra-
héaljuk. Az egyesitett szerves fazisokat nat-
rium-szulfattal szaritjuk, majd vdkuumban
beparoljuk. 22 g (909%-0os hozam) 6-(terc-
-butil) -4,5-trimetilén-1,4-benzoxazin-3-ont ka-
punk.

Olvadaspont: 77°C

6. példa

(6) képletii vegyiilet eldallitasa

[a) eljaras]

189 g (0,1 mdl) 4,5-trimetilén-I,4-benz-
oxazin-3-ont €s 33,3 g (0,25 mél) aluminium-
-trikloridot 200 ml nitro-benzolban oldunk,
majd az oldathoz 10°C hémérsékleten keve-
rés kdézben 40,5 g (0,3 mol} izopropil-bromi-
dot csepegtetiink.

A reakcidelegyet ezutan jégre ontjik, a
szerves fazist elkiilonitjik, vizzel tobbszor
mossuk, natrium-szulfattal széritjuk. Az ol-
doszert vakuumban ledesztillaljuk, a mara-
dékot ciklohexdnbol atkristalyositjuk. 12,3 g
(45%-0s hozam) 6,8-diizopropil-4,5-trimetilén
-1,4-benzoxazin-3-ont kapunk szintelen kris-
talyok formajéban.

Olvadaspont: 71°C

7. példa

(7) képletii vegyiilet

[a) eljaras]

18,9 g (0,1 mol) 4,5-trimetilén-1,4-benz-
oxazin-3-ont és 33,3 g (0,25 mdl) aluminium-
-trikloridot 200 ml nitro-benzolban oldunk,
majd az oldathoz 0°C hémérsékleten 7,9 g
(0,1 mol) acetil-kloridot csepegtetiink.

A feldolgozasnal az elegyet jégre 6ntjiik,
diklor-metdnnal tobbszor extrahaljuk. Az
egyesitett szerves extraktumokat vizzel mos-
suk, natrium-szulfattal szaritjuk, vdkuumban
betoményitjik. 15 g (65%) 6-acetil-4,5-trime-
tilén-1,4-benzoxazin-3-ont kapunk szintelen
kristalyok formajaban.

Olvadaspont: 153—154°C.

8. példa

(8) keépletii vegyiilet

Ib) eljaras]

22 g (0,1 mol) 5-klor-8-hidroxi-1,2,3,4-tet-
rahidro-kinolin-hidrokloridot, 11,3 g (0,1 mél)
klor-acetil-kloridot és 41,4 g (0,3 mol) ka-
lium-karbonatot 300 ml acetonitrillel 5 6ra
hosszat visszafolyaté hiité alkalmazédsaval
forralunk. A reakcidelegyet lehiitjiik, szfir-
juk, a sziirletet .vakuumban betoményitjiik;;
a termék ekkor kikristalyosodik. 19 g (85%)
6-klor-4,5-trimetilén-1,4-benzoxazin-3-ont ka-
punk.

Olvadaspont: 98°C.

Kiindulasi vegyiilet eléallitasa

(II-1) képletii vegyiilet elallitisa

14,9 g (0,1 mél) 8-hidroxi-1,2,3,4-tetrahid-
ro-kinolint 100 ml diklor-metanban oldunk,
az oldathoz —78°C hémeérsékleten 7,1 g
(0,1 mol) klort vezetiink.
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Az elegyet hagyjuk szobahémérsékletre
felmelegedni, ezutdn 10 percig aktiv szénnel
kevertetjiik, sziirjitk, majd vakuumban beto-
ményitjilk. Ily modon 16,5 g (75%-0s hozam)
5-klor-8-hidroxi-1,2,3,4-tetrahidro-kinolint
kapunk.

9. példa

(9) képletii vegyiilet eldallitisa-

[c) eljaras]

189 g (0,1 mol) 4,5-trimetilén-1,4-benz-
oxazin-3-ont 200 ml klér-benzolban oldunk,
majd keverés kozben részletekben 11,1 g
(0,05 mol) foszior-pentaszulfidot adunk hoz-
Z4a.

Az elegyet visszafolyatdé hiité alkalma-
zdsaval 10 percig forraljuk, majd hagyjuk
lehiilni, dekantdldssal az oldhatatlan mara-
dékot eltavolitjuk. Az oldoszer ledesztilldlasa
utan 19,5 g (95%-o0s hozam) 4,5-trimetilén-
-1,4-benzoxazin-3-tiont kapunk.

Olvadéaspont: 103°C.

10. példa

(10) képletii vegyiilet elgallitasa

[d) eljarés]

58 g (0,025 mdl) 7-nitro-4,5-trimetilén-
-1,4-benzoxazin-3-ont 50 ml tetrahidrofurdn-
ban oldunk, majd az oldathoz | g Raney-nik-
kelt adunk, ezutdn az elegyet 2 6ra hosszat
80 bar nyomason 60°C hémérsékleten hid-
rogénezzik. B

A reakcio befejezédése utan a kataliza-
tort lesziirjiitk, az oldoszert vakuumban le-
paroljuk, a visszamaradd kristdlyos szusz-
penziot 100 ml éterrel felforraljuk, a lehiilés
utan lesziirjik, és szdritjuk. 3,3 g (64%) 7-
-amino-4,5-trimetilén-1,4-benzoxazin-3 - ont
kapunk. :
Olvadaspont: 170°C

11. példa

(11) képletii vegyiilet

[e) eljards]

20,4 g (0,1 mol) 7-amino-4,5-trimetilén-
-1,4-benzoxazin-3-ont 50 ml (0,3 mél) 509 -os
hidrogén-bromiddal és 6,9 g (0,1 mol) nat-
rium-nitrittel elegyitiink. A reakcidelegyet 0°C
hémérsékleten 14,3 g (0,1 moél) réz-(I)-bro-
midnak és 10,3 g (0,1 mél) néatrium-bromid-
nak 50 ml vizzel késziilt oldatdhoz csepeg-
tetjik. Az elegyet a gazfejlédés befejeztéig
melegitjik. A lehiités utan az elegyet diklor-
-metannal tobbszor extrahdljuk, az egyesi-
tett szerves fazisokat natrium-szuifattal sza-
ritjuk, az oldészert vakuumban ledesztil-
laljuk, a kapott szilard anyagot ciklohexan-
bol atkristalyositjuk.

13,4 g (509%-0s hozam) 7-brém-4,5-trime-
tilén-1,4-benzoxazin-3-ont kapunk sarga kris-
talyok formajéaban.

Olvadaspont: 168°C.

A fentiek szerint eljarva allithatjuk eld
a II. tablazatban felsorolt (I) dltaldnos kép-
letii vegyiileteket.

7
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1. tablézat
(I) 4ltalénos képletil vegyiiletek
Példa Fizikai jellemzdk
széma
12 (12) képletd vegyiilet Op: 152 °C - 156 °c
13 (13) képletfl vegyiilet IR: 2,200 cm *
(CN-sé&v )
op: 147 °- 149 °c
1y (14) képleti vegyiillet Op: 104 °C
15 (15) képletdl vegyiilet Op: 132 °C
16 (16) képletil vegyiilet oOp: 169° - 172 °¢
17 (17) képletll vegyiilet oOp: 142° - 146 °c
18 (18) képletll vegyiilet Op: > 280 °c
19 (19) képletl vegyiilet Op: 162° - 168 °C
20 (20) képletdl vegyilet 1y ynm ( & ppm-ben):
6,7 (d, 1H); 6,3 (4, 1E);
4,65 (s, 2H); 3,85 (t, 2H);
3,4 (s, 2H); 2,55 (t, 28);
2,0 (kvintett, 2H)
21 (21) képletili vegylilet Op: 193° - 194 °c
22 (22) képletli vegyiilet 0Op: 191° - 193 °c
23, (23) képletll vegylilet Op: 90° _ 110 ¢
2 (24) képletl vegyiilet Op: 169° - 173 °c
25 (25) képletil vegyiilet Olaj
26 {26) képletill vegyiilet Olaj

Alkalmazasi példak

A biolégiai vizsgilatokhoz 0Osszehason-
lito anyagként az (A) képletii ismert 4,5-tri-
metilén-1,4-benzoxazin-3-ont, valamint a szin-
tén ismert (B) képletii etil-szarmazékot hasz-
naljuk.

A példa

Pyricularia-vizsgalat (rizs) /szisztemikus
hatés
Olddszer: 12,5 tdmegrész aceton
Emulgeator: 0,3 tomegrész alkil-aril-poligli-

kol-éter

1 tomegrész talalmany szerinti eljarédssal
eldallitott vegyiiletet fent megadott mennyisé-
gii oldoszerrel elegyitjiik, majd a kapott kon-
8

55

65

centratumot az A tablazat szerint vizzel és
fent megadott emulgeatorral higitjuk.

A szisztemikus hatas vizsgalatanal 40 ml
pe-metlét visziink fel fiatal rizspalantakkal
beiltetett foldre. 7 nappal a kezelés utdn a
palantakat Pyricularia oryzae vizes spora-
-szuszpenziojaval fertézziik. Ezt kdvetden a
névényeket 25°C hémérsékletii 100% relativ
nedvességtartalmi noévényhazban taroljuk.

4 nappal a fertGzést kovetden végezziik
az értékelést.

A talalmany szerinti 1., 3., 8. eléallitasi
péidak vegyiiletei |ényegesen jobb hatast mu-
tatnak, mint a technika allasabél ismert ve-
gyiilet. A szamszerii eredményeket az A tab-
lazat tiinteti fel.

8-
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A Tébldzat

Pyricularia-vizsgdlat

(szisztemikus/rizs)

Vizsgdlt vegyllet Felhaszndlt Fert8zés %-ban
hatéanyag a kezeletlen .
mennyisége kontrollhoz

mg/100 ml viszony{tva

(A) képletl ismert vegyiilet 100 25

1.példa szerinti vegyiilet 100 0

3. példa szerinti.vegyiilet 100 13

8. példa szerinti vegyiilet 100 0

B példa a novényeket Pyricularia oryzae vizes spora-
Pyricularia-vizsgalat (rizs)/védéhatas -szuszpenziojaval fertézziik, ezt koévetéen a
Oldoszer: 12,5 témegrész aceton névényeket 1009 nedvességtartalmi és 25°C
Emulgeator: 0,3 tomegrész alkil-aril-poli- hémérsékletii novényhdzba allitjuk.
glikol-éter 2 4 nappal a fert6zést kovetben végezziik
| tomegrész hatoanyagot fent megadott az értékelést.
mennyiségii olddszerrel elegyitiink, majd a
koncentratumot vizzel és a fenti emulgedtorral A taldlmény szerinti 1., 3., 8. eldallitas
a B tablazat szerinti mértékben meghigitjuk. példdk vegyiiletei lényegesen - jobb hatast
A védéhatas ellendrzésénél fiatal rizspa- 30 mutatnak, mint a technika 4lldsabél ismert
lantakat fenti készitménnyel harmatnedvesre vegyliletek. A szamszerii eredményeket a B
bepermeteziink. A permetlé leszdradasa utéan tablazat foglalja dssze.
B t4bl4zat

Pyricularia-vizsgdlat (védBhatds/rizs)

Vizsgdlt vegyiiletek Hatdanyag Fert8zés %-ban
koncentrd- a kezeletlen
¢ié %-ban kontrollhosz

képest

1. példa szerinti vegyiilet 0,025 0

3. példa szerinti vegyiilet 0,025 0

8. példa szerinti vegylilet 0,025 0

(A) képlet{l ismert vegyiilet 0,005 25

13. példa szerinti vegyiilet 0,005 10

2. példa szerinti veyiilet 0,005 0

9. példa szerinti vegyiilet 0,005 10

15. példa szerinti vegyiilet 0,005 11

14, példa szerinti vegylilet 0,005 0

1. példa szerinti vegyiilet AO,OOS 0

8. példa szerinti vegyiilet 0,005 0

(B) képletll ismert vegyiilet 0,0025 - 30

-9-
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B_tédbldzat (folyt.)

Vizsgdlt vegyiiletek Hatéanyag Fert8zés %-ban
koncentrid- a kezeletlen
cié %-ban kontrollhoz

képest

8. példa szerinti vegyiilet 0,0025 0

(A) képletll ismert vegyiilet 50 ppm 25

5. példa szerinti vegyiilet 50 ppm 10

Formalasi példak

1. példa

Porozoészer

0,5 tdmegrész 1. példa szerint eléallitott
hatéanyagot 99,5 tomegrész természetes kjzet-
liszttel elegyitiink és porfinomsagitira éroliink.
Az igy kapott készitményt a ndévényekre,illet-
téleg ezek életterére felszdrjuk.

2. példa

Széropor (diszpergalhaté porkészitmény)

Szilard hatéanyag formaldsa

50 tomegrész 12. példa szerint eldallitott
hatéanyagot | tomegrész dibutil-naftalinszul-
fonattal, 4 tomegrész ligninszulionattal, 8
témegrész nagydiszperzitasii kovasavval to-
vabba 37 tomegrész természetes kozetliszt-
tel elegyitiink, majd az elegyet finom porra
oroljitk. Felhasznalas el6tt a készitményt viz-
zel kivant mértékben meghigitjuk.

3. példa

Emulgealhaté koncentratum

25 tomegrész 25. példa szerint elGallitott
hatéanyagot 55 témegrész xilol és 10 tomeg-
rész ciklohexanon elegyében feloldunk. Ezutan
emulgeatorként 10 témegrész dodecilbenzol-
-szulfonsav-kalcium és nonilfenol-poliglikol-
-éter tartalmn elegyet adunk hozza. Felhasz-
nalds elétt az emulgealhatd koncentratumot
kivant mértékben vizzel meghigitjuk.

4. példa

Granuldtum eldallitasa

Szilard hatéanyag formidlasa

" 91 témegrész 0,5—1,0 mm szemcseméretii

homokot 2 tomegrész orséolajjal, majd ezutén
7 tomegreész finomra &rolt hatoanyag eleggyel
keveriink 0ssze; ez utobbi 75 tomegrész 5 pél-
da szerint eldallitott hatéanyagot és 25 t6-
megrész természetes kozetliszlet tartalmaz.
Az elegyet mindaddig kevertetjiik, amig egyen-
letes, konnyen gordiilé, nem porzé granula-
tumot nem kapunk. A kapott granulatumot a
noévényekre és ezek életterére kivant mennyi-
ségben felhordjuk.

5. példa

90 tomegrész 6. példa szerint elSallitott
hatéanyaghoz 3 tomegrész poli(etilén-oxid)
10

20

25

30

35

40

45

50

55

65

emulgeatort adunk; az elegyet melegen 7 to- .
megrész aromds asvanyolajirakcioban oldjuk.
Ezt az oldatot ULV eljdrassal a kezelendd
teriiletre permetezziik.

SZABADALMI IGENYPONTOK

1. Fungicid készitmény, amelyben szilard
higitéanyagként célszeriien kézetzilizalék vagy
poritott kovasav, folyékony higitoszerként
célszeriien xilol és ciklohexanon és adott eset-
ben feliiletaktiv anyagként célszeriien poli-
(etilén-oxid) vagy dodecil-benzolszulfon-kal-
ciumsd vagy nonil-fenol-poliglikol-éter van,
azzal jellemezve, hogy a készitmény hato-
anyagként 0,5—90 tomeg%-ban valamely
(I) altalanos képletii szubsztitudlt benzoxa-
zinszarmazékot — a képlethen
X jelentése oxigén- vagy kénatom,

R' jelentése hidrogén-, halogénatom, ciano-,
nitro- vagy terc-butil-csoport,

R? jelentése hidrogénatom,

azzal a megkotéssel, hogy ha

X jelentése oxigénatom, akkor R' jelentése
halogénatom, ciano- vagy nitrocsoport,
és ha

X jelentése kénatom, akkor R! jelentése hid-
rogén- vagy halogénatom —

tartalmaz.

2. Eljéaras az (I) altaldnos képletii szubszti-
tuélt benzoxazinszdrmazékok el6allitadsara —
a képletben .

X jelentése oxigén- vagy kénatom,

R' jelentése hidrogén-, halogénatom, amino-,
ciano-, nitrozo-, nitro-, szulfo-, (1—4 szén-
atomos alkil)-karbonil- vagy 1-—5 szén-
atomos alkilcsoport,

R? jelentése hidrogén-, halogénatom, nitro-
vagy 1—5 szénatomos alkilcsoport,

azzal a megkétéssel, hogy ha

X jelentése oxigénatom és R? jelentése hid-
rogénatom, akkor R' jelentese hidrogén-
atomtol, 6-metil-, 6-etil-, 6-butil- vagy 6-
-acetil-csoporttol eltérd,

és azzal a tovabbi megkdtéssel, hogy ha

R? jelentése hidrogénatomtél eltérd, akkor
R! jelentése megegyezik R? jelentésével —

azzal jellemezve, hogy

a) az X helyében oxigénatomot, R! és R’
szubsztituensként halogénatomot, nitro-,

-10-
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nitrozo-, szulfo-, 1—6 szénatomos alkil-
csoportot, vagy (1—4 szénatomos alkil)-
-karbonil-csoportot tartalmazé vegyiiletek
eléallitasara (II) képletii 4,5-trimetilén-
-benzoxazinont halogénezdszerrel, célsze-
riilen brom-kloriddal vagy jod-kloriddal,
nitréloszerrel, célszeriien salétromsavval,
nitrozalészerrel, célszeriien salétromos-
savval, szulfondaloszerrel, célszeriien kén-
savval, alkilez8szerrel, célszeriien alkil-
-kloriddal vagy alkil-bromiddal, vagy al-
koholnak erds savval képzett elegyének
vagy acilezdszerrel, célszeriien savklorid-
dal vagy -bromiddal, adott esetben kata-
lizdtor és adott esetben higitdszer jelen-
1étében reagéltatunk, vagy

X helyében oxigénatomot, R, és R, szubszti-
tuensként halogénatomot, nitro-, nitrozo-,
ciano- vagy 1—6 szénatomos alkilcsopor-
tot tartalmazé vegyiiletek eldallitasara
valamely (III) 4ltaldnos képletii 8-hidr-
oxi-1,2,3,4-tetrahidro-kinolint — a képlet-
ben R' és R? jelentése a fenti — halogén-
-acetil-halogeniddel, savmegkétdszer és hi-
gitoszer jelenlétében ciklizalunk, vagy
az X helyében kénatomot tartalmazé ve-
gyiiletek el6allitasara az a) vagy b) pont
szerint kapott (Ia) dltalanos képletii benz-

193654
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oxazinonszdrmazékokat—a képletben R!
és R’ jelentése a fenti — foszior-penta-
szulfidda] higitoszer jelenlétében reagalta-
tunk, vagy

R, helyében aminocsoportot tartalmazé
vegyiiletek el6allitasdra az a), b) vagy c)
eljarassal kapott (Ic) altalanos képletii
nitro-benzoxazin-szarmazékokat — a kép-
letben X jelentése oxigénatom vagy kén-
atom, katalizdtor, tovabba higitoszer je-
lenlétében nyomdés alatt hidrogénnel re-
dukalunk, vagy

R, helyében halogénatomot vagy ciano-
csoportot tartalmazo vegyiiletek eldéalli-
tasara a d) pont szerint kapott (Id) alta-
ldnos képletii amino-benzoxazin-szarmazé-
kokat natrium-nitrittel és dsvanyi savval
higitoszer jelenlétében diazotaljuk, majd
az igy kapott (le) altalanos képletii diazo-

nium-sokat — a képletben n és X jelen-
tése a fenti és A° jelentése egy erds asvanyi
sav anionja — nukleofil reagenssel, igy

célszeriien hidrogén-bromiddal vagy hidro-
gén-cianiddal higitoszer és katalizator je-
lenlétében Sandmeyer reakci6é koriilményei
kozott nitrogénatom leszakitasaval rea-
galtatunk.

7 lap rajz képletekkel

11
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193654

Int.Cl; A 01 N 43/84; C 07 D 498/06

R! R!
R2 () RZ
N N
Rl
N N
(HN), (1d)
N N
R! Cl
R2 A@j () @
N N
| I

r!
R
R2 _ (1v)
N N
OH H '

12

(la)

(lc)

(n)

(i-1)

(v)

-12-



193654

Int.Cl, A 01 N 43/84; C 07 D 498/06

(1)

(A)

I
CH3—C—CH;

NO

______

(5)

(4)

CH>—-C=0

(7)

(6)

13

13-



193654

Int.Cl, A 01 N 43/84; C 07 D 498/06

QR
N N
o\,g
- HN Br,
\Q(j (10) \QE\/] (1)
N _ N
Cl
NC
QO @ T -
Cl N N

(o
JD W D -
N N
Br
m (16) ON (17)




193654

Int.Cl, A 01 N 43/84; C 07 D 498/06

(18) (19)
N
NH> Br
(20) - {21)
N Br - N

CN -
(22) F (23)
N N
PN A
r

ON (24) (25)

)
§-s

(CH2) 11 —CH3

CH3—(CH2)y N (26)




193654

int.Cl, A Ol N 43/84; C 07 D 498/06

A reakciovazlat

be

+ Cl ————= (i N

o, o\/go

B reakciovazlat

0 .
" M.
@3 oot e

C reakciovazlat

U e —
N

Ci
N
OH L
Cl
N
O\/go \/ks

-16-



"

193654

Int.Cl, A 01 N 43/84; C 07 D 498/06

D reakciovazlat

N
N N

0\/]\0 | O\Ao

E reakcidvazlat

CtN=N®

HCI
N 4+ NaNOy; ——— N

O\AO D\Ao

CuCN/NaCN - NC
—~N, N

oK,

A7-



193654

Int.Cl, A 01 N 43/84; C 07 D 498/06

CoHs

(8)
N

oA

(Aeuene)n—@(j (le)
N

oK

Kiadja: Orszagos Talalmanyi Hivatal, Budapest
A kiadasért felel: Himer Zoltan osztalyvezetd

Ne 3716. Nyomdaipari véllalat, Ungvar

N e

18-



	BIBLIOGRAPHY
	DESCRIPTION
	CLAIMS

