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A talalmany szerinti, parazita protozodk elleni szer
legalabb egy (I) &ltal&nos képletld CN-szubsztitudlt benzimi-
dazolt tartalmaz, amely képletben
x1, x2, X3 és x4 jelentése egymastdl filiggetleniil hidrogén-

atom, halogénatom, cianocsoport, nitrocsoport; adott

esetben szubsztitudlt alkil-, alkoxi-, alkil-tio-,
alkil-szulfinil-, alkil-szulfonil- vagy cikloalkil-

csoport; adott esetben szubsztituédlt kondenzalt di-

oxi-alkilén-csoport; hidroxi-karbonil-, alkil-karbo-

nil-, alkoxi-karbonil-, cikloalkil-oxi-karbonil-cso-
port; adott estben szubsztitudlt amino- vagy amino-

-karbonil-csoport vagy adott esetben helyettesitett

aril-, aril-oxi-, aril-tio-, aril-szulfinil-, aril-

-szulfonil-, aril-szulfonil-oxi-, aril-karbonil-,

aril-oxi-karbonil-, aril-azo- vagy aril-tio-metil-

-szulfonil—-csoport, ahol az X1, X2, x3 és X% szub-



sztituensek legalabb egyikének jelentése hidrogéna-
tomtél és halogénatomtdl eltérd,

Rl jelentése hidrogénatom, alkilcsoport vagy adott e-
setben szubsztitudlt arilcsoport, és

R2 jelentése hidroxicsoport, cianocsoport vagy adott
esetben szubsztitualt alkil-, alkenil-, alkinil-,
alkoxi-, alkenil-oxi-, alkinil-oxi-, alkil-tio-, a-
mino-, alkil-karbonil-, alkoxi-karbonil-, alkil-kar-
bonil-oxi~-, dialkoxi-foszforil-, (hetero)aril-, (he-
tero)aril-karbonil-, (hetero)aril-oxi-karbonil-,
(hetero)-aril-karbonil-oxi- vagy (hetero)aril-ami-

no-karbonil-amino-karbonil-oxi-csoport.
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A talalmadny targya CN-szubsztitualt benzimidazolok
alkalmazasa parazita protozoak, kiiléndsen coccidiak lekiizdé-
sére szolgdld szerként, tovabba ilyen szerek és eljaras azok
eldallitasara, tovabba parazita protozoak lekiizdésére. A ta-
lalmédny szerinti szerek hal- és rovarparazitdk ellen is al-
kalmazhatok.

Szubsztitualt benzimidazolok és alkalmaz&suk inszek-
ticidként, fungicidként, valamint herbicidként mar ismertek
a technika 411asabdl [87 375 és 152 350 szamd eurdpai kdzre-
bocsatasi iratok, 3 472 865, 3 576 818 és 3 418 318 szanmd
USA-beli szabadalmi leirdsok, 260 744, 266 984, 181 826 &s
239 508 szaml eurdpai kdzrebocsatasi iratok].

Ismertek halogénatommal t&bbszdrdsen szubsztitualt
benzimidazolok, valamint féreglz&szerként, coccididk elleni
szerként és peszticidként kifejtett hatasuk [2 047 369 szami
NSZK-beli kozrebocsatédsi irat]. Hat&suk azonban nem minden
esetben kielégitd. Ezért igény mutatkozik parazita protozo-
ak, kiilonésen coccididk elleni hatdsos szerek irant.

A fentiek alapjén a taldlmadny (I) &ltalanos képleti
CN-szubsztitualt benzimidazolok alkalmazdsa parazita proto-
zoak, kildndsen coccidiak 1lekiizdésére szolgaldé szerként, a-
mely képletben
x1, x2, x3 &s x4 Jjelentése egymastél fiiggetleniil hidrogén-—

atom, halogénatom, cianocsoport, nitrocsoport; adott

esetben szubsztitualt alkil-, alkoxi-, alkil-tio-,
alkil-szulfinil-, alkil-szulfonil- vagy cikloalkil-

csoport; adott esetben szubsztituilt kondenzalt di-

oxi-alkilén-csoport; hidroxi-karbonil-, alkil-karbo-



nil-, alkoxi-karbonil-, cikloalkil-oxi-karbonil-cso-
port; adott estben szubsztitudlt amino- vagy amino-
-karbonil-csoport vagy adott esetben helyettesitett
aril-, aril-oxi-, aril-tio-, aril-szulfinil-, aril-
-szulfonil-, aril-szulfonil-oxi-, aril-karbonil-,
aril-oxi-karbonil-, aril-azo- vagy aril-tio-metil-
-szulfonil-csoport, ahol az Xl, X2, x3 és x4 szub-
sztituensek legaldbb egyikének jelentése hidrogéna-
tomt6l és halogénatomtdl eltérd,

jelentése hidrogénatom, alkilcsoport, cikloalkilcso-
port vagy adott esetben szubsztitudlt arilcsoport,
és

jelentése hidroxicsoport, cianocsoport vagy adott

esetben szubsztitualt alkil-, alkenil-, alkinil-,

alkoxi-, alkenil-oxi-, alkinil-oxi-, alkil-tio-, a-
mino-, amino-karbonil- alkil-karbonil-, alkoxi-kar-
bonil-, alkil-karbonil-oxi-, dialkoxi-foszforil-,

(hetero)aril-, (hetero)aril-karbonil-, (hetero)aril-
oxi-karbonil-, (hetero)-aril-karbonil-oxi- vagy (he-
tero)aril-amino-karbonil-amino-karbonil-oxi-csoport.

Az (I) &altalanos képletl vegyliletek a szubsztituen-

sek fajtajatol és szamatdl fliggden adott esetben geometriai

és/vagy optikai izomerekként, illetve régioizomerekként vagy

azok kililonb6z8 Osszetételd izomerelegyeiként lehetnek jelen.

A taldlmany mind a tiszta izomerek, mind az izomerelegyek

alkalmazasara kiterjed.

A talalmé&ny értelmében alkalmazhatd szubsztitudlt

benzimidazolokat az (I) altalanos képlet &ltaladnossagban de-



finidlja. Eldnydsek azok az (I) &ltal&anos képletd vegyii-

letek,

ahol

x1, x2, x3 &s x4 Jelentése egymistdl fiiggetleniil hidrogén-,

fluor-, klér-, brém- vagy jbédatom, cianocsoport,
nitrocsoport, 1-8 szénatomos, egyenes vagy elagazd
lanca alkil-, alkoxi-, alkil-tio-, alkil-szulfinil-
vagy alkil-szulfonil-csoport, 3-8 szénatomos ciklo-
alkilcsoport, 1-6 szénatomos, azonos vagy kiilonbd-
z6 halogénatommal 1-13-szorosan szubsztituialt, e-
gyenes vagy elagazd lanci halogén-alkil-, halogén-
alkoxi-, halogén-alkil-tio-, halogén-alkil-szulfi-
nil- vagy halogén-alkil-szulfonil-csoport vagy a-
dott esetben 1- vagy tébbszdrdsen azonos vagy kii-
16nb&6z8 halogénatommal és/vagy egyenes vagy ela-
gaz6, 1-4 szénatomos alkilcsoporttal és/vagy egye-
nes vagy elagazé 1-4 szénatomos halogén-alkil-cso-
porttal szubsztitudlt, kétszeresen kapcsolddd 1-5
szénatomos dioxi-alkilén-csoport, hidroxi-karbo-
nil-csoport, az alkillancban 1-6 szénatomos, egye-
nes vagy elagazdé lanci alkil-karbonil- vagy alko-
xi-karbonil-csoport, a cikloalkillancban 3-8 szén-
atomos cikloalkil-oxi-karbonil-csoport vagy egy
vagy todbb azonos vagy kiilénbdzd szubsztituenst
tartalmazé amino- vagy amino-karbonil-csoport, a-
hol az aminoszubsztituens jelentései a k&vetkezdk
lehetnek:

egyenes vagy elagazdé lancli, 1-6 szénatomos alkil-

csoport, 1-13 halogénatomot tartalmazd 1-6 széna-



tomos halogén-alkil-csoport, az alkillancban 1-6
szénatomos alkoxi-alkil- vagy alkil-karbonil-cso-
port vagy az arillancban adott esetben egy vagy
t8bb azonos vagy kiildnbdzd szubsztituenst tartal-
mazé aril-karbonil-, aril-szulfonil- vagy aril-
-amino-karbonil-csoport vagy az arillancban 6-10
szénatomos aril-metil-szulfonil-csoport, ahol az
arilszubsztituens jelentései Rl jelentésére a fent
megadottak lehetnek;
az arillancban 6-10 szénatomos, adott esetben egy
vagy t8bb azonos vagy Kkiildnbdz8 szubsztituenst tar-
talmazé aril-, aril-oxi-, aril-tio-, aril-szulfi-
nil-, aril-szulfonil-, aril-szulfonil-oxi-, aril-
-karbonil-, aril-oxi-karbonil-, aril-tio-metil-szul-
fonil- vagy aril-azo-csoport, ahol az arilszubszti-
tuens jelentései Rl jelentésére a fent megadottak
lehetnek,
azzal a megkdtéssel, hogy X1, X2, X3 és x4 kéziil
legalabb egy szubsztituens jelentése hidrogénatomtdél
és halogénatomtdél eltérs,
jelentése hidrogénatom, 1-8 szénatomos, egyenes vagy
elagazé lanci alkilcsoport vagy egy vagy tobb azonos
vagy kiilénbdzd szubsztituenst tartalmazd fenilcso-
port, ahol a szubsztituens(ek) jelentései a kdvetke-
z8k lehetnek:
halogénatom, cianocsoport, nitrocsoport, 1-6 szén-
atomos egyenes vagy eldgazé lanchG alkil-, alkoxi-,

alkil-tio-, alkil-szulfinil- vagy alkil-szulfo-



nil-csoport, 1-13 azonos vagy Kkiilénb6zd halogén-
atomot tartalmazdé 1-6 szénatomos egyenes vagy ela-
gazb6 lanci halogén-alkil-, halogén-alkoxi-, halo-
gén-alkil-tio-, halogén-alkinil-szulfinil- vagy
halogén-alkil-szulfonil-csoport, az alkillancban
1-6 szénatomos egyenes vagy eldgazdé lancid alkoxi-
-alkil-, alkoxi-alkoxi-, alkanoil-, alkoxi-karbo-
nil- vagy alkoxi-imino-alkil-csoport, adott eset-
ben egy- vagy tobbszOrdsen, azonos vagy kiiloénbozd
halogénatommal és/vagy egyenes vagy elagazdé lanci
1-6 szénatomos alkilcsoporttal és/vagy egyenes
vagy elagazdé lanci 1-6 szénatomos, 1-13 azonos
vagy klilonb6zd halogénatomot tartalmazé halogén-
alkil-csoporttal szubsztitualt, Kkétszeresen kap-
cs0léddé 1-5 szénatomos dioxi-alkilén-csoport vagy
adott esetben egy- vagy tobbszOrdsen, azonos vagy
kiilonb6zd halogénatommal és/vagy egyenes vagy el-
agazo lancq, 1-6 szénatomés alkilcsoporttal
és/vagy 1-13 azonos vagy kiilonbdzd halogénatomot
tartalmazd, egyenes vagy eldgazd lanci, 1-6 szén-
atomos halogén-alkil-csoporttal szubsztituilt fe-
nilcsoport,

jelentése hidroxicsoport, cianocsoport vagy adott
esetben egy vagy tobb azonos vagy kilonb6zd szub-
sztituenst tartalmazé alkil-, alkenil-, alkinil-,
alkoxi-, alkenil-oxi-, alkinil-oxi-, alkil-tio-,
alkil-karbonil-, alkoxi-karbonil-, alkil-karbonil-

-ox1i- vagy dialkoxi-foszforil-csoport, ahol az al-



kil-, alkenil=- vagy alkinillanc 1-8 szénatomos, és

a szubsztituensek Jjelentései a kovetkezdk lehet-

nek:
halogénatom, 1-8 szénatomos, egyenes vagy elaga-
z6 lanci alkoxicsoport vagy adott esetben egy
vagy tobb azonos vagy kiilonbdzd szubsztituenst
tartalmazé 6-10 szénatomos arilcsoport, ahol az
arilszubsztituens jelentései’ Rl jelentésére a
fent megadottak lehetnek, vagy

R2 jelentése tovabba adott esetben egy vagy két azonos

vagy kiilonb6zd szubsztituenst tartalmazé amino-

vagy amino-karbonil-csoport, ahol a szubsztituens-

(ek) Jjelentései a kdvetkezdk lehetnek:

egyenes vagy eldgazé lanci 1-8 szénatomos alkil-

csoport, egyenes vagy elagazdé lanci 2-8 szénato-

mos alkenilcsoport, 3-8 szénatomos cikloalkil-
csoport, az egyenes vagy eldgazd alkillancban
1-8 szénatomos alkoxi-karbonil-, alkil-tio-kar-
bonil-, alkoxi-tio-karbonil- vagy alkil-tio-tio-
karbonil-csoport, az alkandiillancban 2-6 szén-
atomos, két kotéssel gylrlvé kapcsoldédd alkandi-
il-oxi-karbonil-csoport vagy adott esetben egy
vagy tobb azonos vagy kiilonbdzd szubsztituenst
tartalmazd6, az arillancban 6-10 szénatomos és
adott esetben az egyenes vagy elagazd alkillanc-
ban 1-6 szénatomot tartalmazdé aril-alkil- vagy
arilcsoport, ahol az arilszubsztituens jelenté-

sei Rl jelentésére a fent megadottak lehetnek,



vagy

jelentése lehet adott esetben egy vagy tdbb azonos
vagy kiilénb6z8 szubsztituenst tartalmazé aril-,
aril-karbonil-, aril-oxi-karbonil-, aril-karbonil-
-oxi- vagy aril-amino-karbonil-amino-karbonil-oxi-
-csoport, ahol az arillénc 6-10 szénatomot tartal-
maz, és az arilszubsztituens(ek) jelentései Rl je-
lentésére a fent megadottak lehetnek, vagy
jelentése lehet tovabba adott esetben egy vagy
tdébb azonos vagy kiilénbdz8 szubsztituenst tartal-
mazd heteroaril-, heteroaril-karbonil-, heteroa-
ril-oxi-karbonil-, heteroaril-karbonil-oxi- vagy
heteroaril-amino-karbonil-amino-karbonil-oxi-cso-
port, ahol a heteroarilcsoport 2-9 szénatomot és
1-5 azonos vagy kiilonb6zd heteroatomot - kiildénésen
nitrogénatomot, oxigénatomot és/vagy kénatomot -
tartalmaz, ahol a heterocarilcsoport szubsztituen-
seinek jelentései Rl jelentésére a fentiekben meg-

adott arilszubsztituensek lehetnek.

Eldnydsebbek azok az (I) altaldnos képletid vegyii-

letek, ahol

x1,

X2, X3 és X% jelentése egymastél fiiggetleniil hidrogén-,

fluor-, klér-, brdém- vagy jdébdatom, cianocsoport,
nitrocsoport, 1-6 szénatomos, egyenes vagy elagazd
lanct alkil-, alkoxi-, alkil-tio-, alkil-szulfinil-
vagy alkil-szulfonilcsoport, 3-7 szénatomos cikloal-

kilcsoport, 1-4 szénatomos, azonos vagy kiilonbdzd



halogénatommal 1-9-szeresen szubsztitudlt, egyenes
vagy elagazé lancid halogén-alkil-, halogén-alkoxi-,
halogén-alkil-tio-, halogén-alkil-szulfinil- vagy
halogén-alkil-szulfonil-csoport vagy adott esetben
azonos vagy kiilonbdzd halogénatommal 1-6 szorosan
és/vagy egyenes vagy eladgazdé lancid 1-4 szénatomos
alkilcsoporttal és/vagy egyenes vagy elagazd lanca
1-4 szénatomos, 1-9 azonos vagy kiilénbdzd halogén-
atomot tartalmazdé halogén-alkil-csoporttal szubszti-
tualt, kétszeresen kapcsolddd 1-4 szénatomos dioxi-
alkilén-csoport, hidroxi-karbonil-csoport, az alkil-
lancban 1-4 szénatomos, egyenes vagy eladgazd léanci
alkil-karbonil- vagy alkoxi-karbonil-csoport, a cik-
loalkillancban 3-7 szénatomos cikloalkil-oxi-karbo-
nil-csoport vagy 1 vagy 2 azonos vagy kiildnbdzd
szubsztituenst tartalmazé amino- vagy amino-karbo-
nil-csoport, ahol aminoszubsztituens jelentései a
kévetkezdk lehetnek:
egyenes vagy elagazdé lanci, 1-4 szénatomos alkil-
csoport, 1-9 halogénatomot tartalmazdé 1-4 széna-
tomos halogén-alkil-csoport, az alkillancban 1-4
szénatomos alkoxi-alkil- vagy alkil-karbonil-cso-
port vagy 6-10 szénatomos arillancban adott eset-
ben 1-5 azonos vagy kililénb6z& szubsztituenst tar-
talmazé aril-karbonil-, aril-szulfonil- vagy aril-
amino-karbonil-csoport vagy aril-metil-szulfonil-
csoport, ahol az arilszubsztituens jelentései R1

jelentésére a fent megadottak lehetnek;
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az arillancban 6-10 szénatomos, adott esetben 1-5
azonos vagy kiilonboz8 szubsztituenst tartalmazé a-
ril-, aril-oxi-, aril-tio-, aril-szulfinil-, aril-
szulfonil-, aril-szulfonil-oxi-, aril-karbonil-, a-
ril-oxi-karbonil-, aril-tio-metil-szulfonil- vagy
aril-azo-csoport, ahol az arilszubsztituens jelenté-
sei Rl jelentésére a fent megadottak lehetnek,
azzal a megkdtéssel, hogy X1, x2, x3 é&s x4 ké&ziil
legalabb egy szubsztituens jelentése hidrogénatomtdl
és halogénatomtél eltérd,
jelentése hidrogénatom, 1-6 szénatomos, egyenes vagy
elagaz6 lanci alkilcsoport vagy 1-3 azonos vagy kii-
16nb6z8 szubsztituenst tartalmazdé fenilcsoport, ahol
a szubsztituens jelentései a kovetkezdk lehetnek:
halogénatom, cianocsoport, nitrocsoport, 1-4 szén-
atomos, egyenes vagy elagazdé lanci alkil-, alko-
xi-, alkil-tio-, alkil-szulfinil- vagy alkil-szul-
fonil-csoport, 1-9 azonos vagy kiilénbdzd halogén-
atomot tartalmazdé 1-4 szénatomos, egyenes vagy
elagazdé lanct halogén-alkil-, halogén-alkoxi-, ha-
logén-alkil-tio-, halogén-alkinil-szulfinil- vagy
halogén-alkil-szulfonil-csoport, az alkillancban
1-4 szénatomos, egyenes vagy elagazdé lancd alkoxi-
-alkil-, alkoxi-alkoxi-, alkanoil-, alkoxi-karbo-
nil- vagy alkoxi-imino-alkil-csoport, adott eset-
ben 1-6-szorosan, azonos vagy kiilénb$z& halogén-
atommal és/vagy egyenes vagy eldagazé lancia, 1-4

szénatomos alkilcsoporttal é&s/vagy egyenes vagy
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elagaz6é lanci 1-4 szénatomos, 1-9 azonos vagy Kkii-
16nb6z6 halogénatomot tartalmazé halogén-alkil-
-csoporttal szubsztitudlt, kétszeresen kapcsoléddd
1-4 szénatomos dioxi-alkilén-csoport vagy adott
esetben 1-5-sz0rdsen, azonos vagy kiilénbézd& halo-
génatommal és/vagy egyenes vagy eldgazdé lanca, 1-4
szénatomos alkilcsoporttal és/vagy 1-9 azonos vagy
kilénb6zd halogénatomot tartalmazdé egyenes vagy
elagazd lanci, 1-4 szénatomos halogén-alkil-cso-
porttal szubsztitualt fenilcsoport,
jelentése hidroxicsoport, cianocsoport vagy adott
esetben 1-5 azonos vagy kiilénb6zd halogénatomot
tartalmazé alkil-, alkenil-, alkinil-, alkoxi-,
alkenil-oxi-, alkinil-oxi-, alkil-tio-, alkil-kar-
bonil-, alkoxi-karbonil-, alkil-karbonil-oxi- vagy
dialkoxi-foszforil-csoport, ahol az alkil-, alke-
nil- vagy alkinillédnc 1-6 szénatomos, vagy adott
esetben 1-3 azonos vagy kiilénb6zd szubsztituenst
tartalmazé alkil-, alkenil-, alkinil-, alkoxi-,
alkenil-oxi-, alkinil-oxi-, alkil-tio-, alkil-kar-
bonil-, alkoxi-karbonil-, alkil-karbonil-oxi- vagy
dialkoxi-foszforil-csoport, ahol az alkil-, alke-
nil- vagy alkinillédnc 1-6 szénatomos, és a szub-
sztituensek jelentései a kdvetkezdk lehetnek:

1-6 szénatomos, egyenes vagy eldgazdé lanca al-

koxicsoport vagy adott esetben 1-3 azonos vagy

kilénboz6 szubsztituenst tartalmazdé 6-10 széna-

tomos arilcsoport, ahol az arilszubsztituens je-



- 12 -

lentései Rl jelentésére a fent megadottak lehet-
nek, vagy
jelentése tovabba 1 vagy 2 azonos vagy Kkiilénbozd
szubsztituenst tartalmazé amino- vagy amino-kar-
bonil-csoport, ahol a szubsztituensek jelentései a
kovetkez8k lehetnek:
egyenes vagy elagazé lanciG, 1-6 szénatomos al-
kilcsoport, egyenes vagy eldgazd 1l&ncad, 2-6
szénatomos alkenilcsoport, 3-7 szénatomos cik-
loalkilcsoport, az egyenes vagy elagazd alkil-
lancban 1-6 szénatomos alkoxi-karbonil-, alkil-
tio-karbonil-, alkoxi-tio-karbonil- vagy alkil-
tio-tiokarbonil-csoport, az alkdndiillancban 2-5
szénatomos, két kotéssel gylriivé kapcsolddd al-
kadndiil-oxi-karbonil-csoport vagy adott esetben
1-3 azonos vagy kiilénbozd szubsztituenst tartal-
mazd, az arillancban 6-10 szénatomos és adott e-
setben az egyenes vagy elagazd alkillancban 1-6
szénatomot tartalmazé aril-alkil- vagy aril-
csoport, ahol az arilszubsztituens jelentései R1
jelentésére a fent megadottak lehetnek, vagy
jelentése lehet adott esetben 1-5 azonos vagy kii-
16nb6z6 szubsztituenst tartalmazé aril-, aril-
karbonil-, aril-oxi-karbonil-, aril-karbonil-oxi-
vagy aril-amino-karbonil~-amino-karbonil-oxi-cso-
port, ahol az arillanc 6-10 szénatomot tartalmaz,
és az arilszubsztituensek jelentései Rl jelenté-

sére a fent megadottak lehetnek, vagy
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R2 jelentése lehet tovabba adott esetben 1-5 azonos
vagy kiilonboz8 szubsztituenst tartalmazé hetero-
aril-, heteroaril-karbonil-, heteroaril-oxi-kar-
bonil-, heteroaril-karbonil-oxi- vagy heteroaril-
~amino-karbonil-amino-karbonil-oxi-csoport, ahol a
heterocarilcsoport 2-9 szénatomot és 1-4 azonos
vagy kiilénbdz& heteroatomot - kiilénésen nit-
rogénatomot, oxigénatomot és/vagy kénatomot - tar-
talmaz, ahol a heteroarilcsoport szubsztituense-
inek jelentései Rl jelentésére a fentiekben meg-
adott arilszubsztituensek lehetnek.

Arilcsoportként fenilcsoportot és naftilcsoportot,
heteroarilcsoportként piridilcsoportot neveziink meg.

Kildéntsen eldny&sek azok az (I) &altalanos képletd
vegyliletek, ahol

x1, x2, x3 és x4 jelentése egymastdl fliggetleniil hidrogén-,

k1lér- vagy brdématom, cianocsoport, nitrocsoport, 1-4
szénatomos, egyenes vagy eldgazdé lancid alkil-, al-
koxi-, alkil-tio-, alkil=-szulfinil- vagy alkil-szul-
fonilcsoport, 3, 5 vagy 6 szénatomos cikloalkilcso-
port, 1-3 szénatomos, azonos vagy kiilonbdzd halo-
génatommal 1-7-szeresen szubsztitudlt, egyenes vagy
eldgaz6é lanci halogén-alkil-, halogén-alkoxi-, halo-
gén-alkil-tio-, halogén-alkil-szulfinil- vagy halo-
gén-alkil-szulfonil-csoport vagy adott esetben 1-4-
szeresen azonos vagy kiilonb6z& halogénatommal
és/vagy egyenes vagy eldgazdé lanci, 1-3 szénatomos

alkilcsoporttal és/vagy egyenes vagy eldgazdé 1lancq,
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1-3 szénatomos, 1-7 azonos vagy Kkiilénbdz& halogén-
atomot tartalmazé halogén-alkil-csoporttal szubszti-
tualt, kétszeresen kapcsolddd 1-3 szénatomos dioxi-
alkilén-csoport, hidroxi-karbonil-csoport, az alkil-
lancban 1-3 szénatomos, egyenes vagy elagazdé 1lanci
alkil-karbonil- vagy alkoxi-karbonil-csoport, a cik-
loalkilldncban 3, 5 vagy 6 szénatomos cikloalkil-
oxi-karbonil-csoport vagy 1 vagy 2 azonos vagy Kkii-
16nb6z8 szubsztituenst tartalmazé amino- vagy amino-
karbonil-csoport, ahol az aminoszubsztituens jelen-
tései a k&vetkezdk lehetnek:
egyenes vagy eldgazdé lanci, 1-3 szénatomos alkil-
csoport, 1-7 halogénatomot tartalmazdé 1-3 szénato-
mos halogén-alkil-csoport, az alkilladncban 1-3
szénatomos alkoxi-alkil- vagy alkil-karbonil-cso-
port wvagy a fenilcsoportban adott esetben 1-3
azonos vagy kiilonbdz8 szubsztituenst tartalmazé
fenil-karbonil-, fenil-szulfonil-, fenil-amino-
-karbonil- vagy fenil-metil-szulfonil-csoport,
ahol a fenilszubsztituens jelentései Rl jelenté-
sére a fent megadottak lehetnek; vagy

a fenilcsoportban adott esetben 1-3 azonos vagy kii-

16nb6z8 szubsztituenst tartalmazé fenil-, fenil-
-oxi-, fenil-tio-, fenil-szulfinil-, fenil-szulfo-
nil-, fenil-szulfonil-oxi-, fenil-karbonil-, fenil-

-oxi-karbonil-, fenil-tio-metil-szulfonil- vagy fe-
nil-azo-csoport, ahol a fenilszubsztituens jelenté-

sei Rl jelentésére a fent megadottak lehetnek,
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azzal a megkdtéssel, hogy X1, X2, x3 &s x4 xdziil
legalabb egy szubsztituens jelentése hidrogénatomtél
és halogénatomtdl eltérsd,
jelentése hidrogénatom, 1-4 szénatomos, egyenes vagy
elagazd lancl alkilcsoport vagy 1 vagy 2 azonos vagy
kildénb6z8d szubsztituenst tartalmazé fenilcsoport,
ahol a szubsztituens jelentései a kovetkezdk lehet-
nek:
halogénatom, cianocsoport, nitrocsoport, 1-3 szén-
atomos, egyenes vagy el&gaz6 lancd alkil-, alko-
xi-, alkil-tio-, alkil-szulfinil- vagy alkil-szul-
fonil-csoport, 1-7 azonos vagy kiilénbdz& halogén-
atomot tartalmazé 1-3 szénatomos, egyenes vagy
elagazd lancid halogén-alkil~-, halogén-alkoxi-, ha-
logén-alkil-tio-, halogén-alkinil-szulfinil- vagy
halogén-alkil-szulfonil-csoport, az alkillancban
1-3 szénatomos, egyenes vagy elagazdé lancad al-
koxi-alkil-, alkoxi-alkoxi-, alkanoil-, alkoxi-
-karbonil- vagy alkoxi-imino-alkil-csoport, adott
esetben l-4-szeresen, azonos vagy kilonbozs
halogénatommal és/vagy egyenes vagy eldgazé lancg,
1-3 szénatomos alkilcsoporttal és/vagy 1-7 azonos
vagy kiiloénb6z8 halogénatomot tartalmazd egyenes
vagy elagazé lancaq, 1-3 szénatomos halogén-al-
kil-csoporttal szubsztitudlt, kétszeresen kapcso-
1646 1-3 szénatomos dioxi-alkilén-csoport vagy
adott esetben 1-3-szorosan, azonos vagy kiildénbdzd

halogénatommal és/vagy egyenes vagy eldgazé lancd,
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1-3 szénatomos alkilcsoporttal és/vagy 1-7 azonos
vagy kildénbdz6 halogénatomot tartalmazé egyenes
vagy elagazd lancd, 1-3 szénatomos halogén-alkil-
-csoporttal szubsztitudlt fenilcsoport,
jelentése hidroxicsoport, cianocsoport vagy adott
esetben 1-3 azonos vagy kiilénb6z8 halogénatomot
tartalmazé alkil-, alkenil-, alkinil-, alkoxi-,
alkenil-oxi-, alkinil-oxi-, alkil-tio-, alkil-kar-
bonil-, alkoxi-karbonil-, alkil-karbonil-oxi- vagy
dialkoxi-foszforil-csoport, ahol az alkil-, alke-
nil- vagy alkinillénc 1-4 szénatomos, vagy egy-
vagy Kkétszeresen, azonos vagy kiilonbdz8& szubszti-
tuenssel helyettesitett, alkil-, alkenil-, alki-
nil-, alkoxi-, alkenil-oxi-, alkinil-oxi-, alkil-
-tio-, alkil-karbonil-, alkoxi-karbonil-, alkil-
-karbonil-oxi- vagy dialkoxi-foszforil-csoport, a-
hol az alkil-, alkenil- vagy alkinillanc 1-4
szénatomos, és a szubsztituensek jelentései a k&-
vetkez8k lehetnek:
1-3 szénatomos, egyenes vagy elagazd lanci alko-
xicsoport vagy adott esetben 1 vagy 2 azonos
vagy kilildénbdzd szubsztituenst tartalmazé fenil-
csoport, ahol a fenilszubsztituens jelentései R1
jelentésére a fent megadottak lehetnek, vagy
jelentése tovabba 1 vagy 2 azonos vagy kiildnbdzd
szubsztituenst tartalmazé amino- vagy amino-kar-
bonil-csoport, ahol a szubsztituensek jelentései a

kovetkezdk lehetnek:



egyenes vagy elagazdé lanci, 1-4 szénatomos al-
kilcsoport, egyenes vagy el&dgazd lancd, 2-4
szénatomos alkenilcsoport, 3-6 szénatomos ciklo-
alkilcsoport, az egyenes vagy eldgazd alkillanc-
ban 1-4 szénatomos alkoxi-karbonil-, alkil-tio-
-karbonil-, alkoxi-tio-karbonil- vagy alkil-tio-
-tiokarbonil-csoport, az alkandiilldncban 2-4
szénatomos, két kotéssel gylrivé kapcsolddd
alkandiil-oxi-karbonil-csoport vagy adott
esetben 1 vagy 2 azonos vagy kililénb6zd szubszti-
tuenst tartalmazdé, adott esetben az egyenes vagy
elidgazdé alkilladncban 1-3 szénatomot tartalmazd
fenil-alkil- vagy fenilcsoport, ahol az
fenilszubsztituens Jjelentései Rl jelentésére a
fent megadottak lehetnek, vagy
jelentése lehet adott esetben 1-3 azonos vagy kii-
16nb62z8 szubsztituenst tartalmazé fenil-, fenil-
karbonil-, fenil-oxi-karbonil-, fenil-karbonil-
oxi- vagy fenil-amino-karbonil-amino-karbonil-oxi-
csoport, ahol a fenilszubsztituensek jelentései R1
jelentésére a fent megadottak lehetnek, vagy
jelentése lehet tovabba adott esetben 1-3 azonos
vagy kiilonboz8 szubsztituenst tartalmazé hetero-
aril-, heteroaril-karbonil-, heteroaril-oxi-kar-
bonil-, heteroaril-karbonil-oxi- vagy heteroaril-
—amino-karbonil-amino-karbonil-oxi-csoport, ahol a
heteroarilcsoport 2-9 szénatomot és 1-3 azonos

vagy kililonb6zd heteroatomot - kiilénésen nit-
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rogénatomot, oxigénatomot és/vagy kénatomot - tar-
talmaz, ahol a heteroarilcsoport szubsztituense-
inek jelentései Rl jelentésére a fentiekben meg-
adott fenilszubsztituensek lehetnek.
Heteroarilcsoportként a piridilcsoportot adjuk meq.
Az elBallitasi példakban targyalt vegyiileteken kiviil
a kovetkezd (I) altalanos képletd szubsztitudlt benzimidazo-

lokat nevezzik meg:
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x1 x2 x3 x4 A
Br H CF3-S- H C,;}I,
N
TN
—a, coocy,
Br H CF3-S- H -CH-0-CHy
Br H CIFCH-CF;-S- H CH;
|
N.
TN
—CH, C00CH,
Br H CIFCH-CF;-S- H -CH2-0O-CyH5
Br H F3C-CHF-CF,-S- H (';HS
N.
TN
—CH, " Co0GH,
Br H F3C-CHF-CF)-s- H -CH»-0-CoHs
Br H F3C- H -CH2-0-CoHs
Br H F3C-0- H CH;
l
N
TN
—CH, COOGH,
Br H F3C-0O- H -CH3-0-CHj4
Br H NO, H C,H;
l
N
TN
—CH, Co0GH,
Br H NO, H -CH3-0-CoHj5
cl H CF3-S- H C,H;
l
N
N
—CH, " CooCH,
cl H CF3-S- H -CH2-0-CoH;
a H CIFCH-CF,-S- H CH,
|
N.
N
—CH, “coocy,
a H CIFCH-CF;-S- H -CH2-0-CyH;
Cl H F3C-CHF-CF,-s- H GH,
l
N

—aH, “coocH,
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x1 x2 x3 x4 A
Cl H F3C-CHF-CF,-S- H -CH,-0-CHs
Cl H F3C- H (l:sz
N
—a, ocooc,
cl H F3C- H -CH-O-C7Hj5
C H F3C-O- H (llle
N
TN
—CH, “COOGH,
Cl H F3C-O- H -CH»-0O-CyHj
c H NO, H %H,
N
TN
—CH, COOCH,
d H NO, H -CH2-0-CyH5
CF3 H CF3-S- H (‘:sz
N
TN
—ai, coocH,
CF3 H CF3-S- H -CH2-0O-CoH5
CF3 H CIFCH-CF,-S- H %HS
N
TN
—aH, cooc,
CF3 H CIFCH-CF;-S- H -CH»-0O-C7H;
CFy H F3C-CHF-CF;-S- H C“QHS
N
N
—CH, COOCH,
CF3 H F3C-CHF-CF-S- H -CH2-O-CyH5
CF3 "H F3C- H (,lIHS
N
AN
—CH, coocH,
CF3 H F3C- H -CH3-0-C5H5



x1 x2 x3 x4 A
CF3 H F3C-0O- H CH;
|
N
—aH, coocH;
CF3 H F3C-O- H -CH-0-CyHg
CF3 H NO, H ('.‘11-15
N.
TN
—CH, COOCH,
CF3 H NO, H -CH3-0-CoHs
COOCHj3 H CF3-S- H CH;
l
N
TN
—aH, CoocH,
COOCH3 H CF3-S- H -CH3-0O-CyHs
COOCH3 H CIFCH-CF»-S- H C,H;
l
N
TN
—CcH, cooCH
COOCH3 H CIFCH-CF;-S- H -CH»-0-CoH5
COOCH; H F3C-CHF-CF,-S- H CH,
|
N
SN
~—CH, COOG;H,
COOCHj3 H F3C-CHF-CF,-S- H -CH-0-C)Hs
COOCHj3 H F3C- H C,H,
l
N.
TN
) —CH, "COOGH;
COOCH;3 H F3C- H -CH»-0O-C
. . 2 H:
COOCH3 H F3C-0O- H CH, 7
|
N
TN
—aH, cooGH,
COOCH3 H F3C-0O- H -CH2-O-C2H5
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x1 X2 x3 x4 A
COOCH; H NO; H GH,
N
—aH, ooocH,
COOCH;3 H NO», H -CH,-O-C7Hj5
COO-n-C3H7y H CF3-S- H (I‘QHS
N
—ct] coocH,
COO-n-C3H7y H CF3-S- H -CH3-0-CoHjs
COO-n-C3Hy H CIFCH-CF,-S- H (,l‘,Hs
N
—a, oo,
COO-n-C3H7 H CIFCH-CF,-S- H -CH»-0-C7H5
COO-n-C3Hy H F3C-CHF-CF>-S- H Clles
N
TN
—CH, “COOCH,
COO-n-C3H7y H F3C-CHF-CF,-S- H -CH»-0-CoHy
COO-n-C3H7y H F3C- H (|‘1H5
N
—a, oo,
COO-n-C3H7y H F3C- H -CH3-0-CoHj5
COO-n-C3H7y H F3C-O- H (Ilzﬁs
N
RN
—aH, cooGH,
COO-n-C3Hy H F3C-O- H -CH3-0-C7Hs
COO-n-C3H7y H NO, H CI‘,ZH5
N
TN
—aH, cooCH,
COO-n-C3Hy H NOy H -CH3-0-C9H5
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Az (I) &ltaldnos képletd szubsztitualt benzimidazo-
lok részben ismertek [2 047 369, 2 014 293 sza&md NSZK-beli
szabadalmi leirdas, a 448 206 szamd eurdpai szabadalmi lei-
ras, valamint J. Chem. Soc. C. 1967, 2536-2540].

A bejelentd egy korabbi bejelentésének targyat képe-
zik az (Ia) altalanos képletl, a kéz szadmdra még nem ismert

szubsztitudlt benzimidazolok, amely képletben

x1-1, x2-1, x3-1 &s x4-1 jelentése egymastédl fliggetleniil

hidrogénatom, halogénatom, cianocsoport, nitrocso-

port, adott esetben szubsztitualt alkil-, alkoxi-,

alkil-tio-, alkil-szulfinil-, alkil-szulfonil- vagy
cikloalkilcsoport, adott esetben szubsztitualt kon-

denzalt dioxi-alkilén-csoport, hidroxi-kabonil-, al-

kil-karbonil-, alkoxi-karbonil- vagy cikloalkil-oxi-

-karbonil-csoport, adott esetben szubsztitudlt ami-

no- vagy amino-karbonil-csoport vagy adott esetben

szubsztitudlt aril-, aril-oxi-, aril-tio-, aril-

-szulfinil-, aril-szulfonil-, aril-szulfonil-oxi-,

aril-karbonil-, aril-oxi-karbonil-, aril-azo- vagy

aril-tio-metil-szulfonil-csoport, ahol az X1-1,

x2-1, x3-1 g5 x4-1 szubsztituensek koéziil legalabb az
egyik Jjelentése nitrocsoport vagy halogénatommal
szubsztitualt alkil-, alkoxi-, alkil-tio-, alkil-
-szulfinil- wvagy alkil-szulfonil-csoport, alkil-
-szulfonil-csoport, adott esetben szubsztitualt kon-
denzalt dioxi-alkilén-~csoport, hidroxi-karbonil-,
alkil-karbonil-, alkoxi-karbonil- vagy cikloalkil-

koxi-karbonil-csoport, adott esetben szubsztitualt
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amino- vagy amino-karbonilcsoport vagy adott esetben
szubsztitualt aril-, aril-tio-, aril-szulfinil-, a-
ril-szulfonil-, aril-szulfonil-oxi-, aril-karbonil-,
aril-oxi-karbonil-, aril-azo- vagy aril-tio-metil-
-szulfonil-csoport,

Rl jelentése hidrogénatom, alkilcsoport vagy adott e-
setben szubsztitualt arilcsoport, és

R2 jelentése hidroxicsoport, cianocsoport vagy adott e-
setben szubsztitualt alkil-, alkenil-, alkinil-, al-

koxi-, alkenil-oxi-, alkinil-oxi-, alkil-tio-, ami-

no-, alkil-karbonil-, alkoxi-karbonil-, alkil-karbo-
nil-oxi-, dialkoxi-foszforil-, (hetero)aril-, (hete-
ro)aril~-karbonil-, (hetero)aril-oxi-karbonil-, (hete-

ro)aril-karbonil-oxi- vagy (hetero)aril-amino-karbo-

nil-amino-karbonil-oxi-csoport.

Az (I), illetve (Ia) &ltalanos képletd ismert, il-
letve a kdz szadmdra még nem ismert szubsztitudlt benzimida-
zolokat el&allithatjuk Ggy, hogy

a) (II) A&altalanos képletll 1H-benzimidazolokat - a-
mely képletben X1, X2, x3 és X% jelentése a fenti - (III)
dltalanos képletd alkilezdszerekkel - amely képletben E
jelentése alkalmas kilépScsoport, és Rl és R2 Jjelentése a
fenti - adott esetben higitd és adott esetben reakcid-segéd-
anyagok jelenlétében reagaltatunk.

Ha kiinduléasi vegyliletekként 5-nitro-2-ciano-benzi-
midazolt és klér-metil-etil-étert hasznédlunk, akkor az eld-
4l11itasi eljaras reakcidjanak lefolydsa az 1. reakcidvazla-

ton abrazolhatd.
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Az elBallitasi eljaras lefolytatasdhoz kiinduléasi
anyagként sziikséges 1H-benzimidazolokat a (II) 4&ltalanos
képlet altalanossagban definialja. A (II) &ltalanos képlet-
ben X1, x2, x3 és X% jelentései eldnydsen azon csoportok,
amelyeket a taldlmény értelmében alkalmazhaté (I) &altalanos
képletd vegyliletek ismertetése kapcsan ezen szubsztituensek
eldnydsen valtozataiként megneveztiink.

A (II) altaldnos képletd 1H-benzimidazolok ismertek
vagy ismert eljarasok analdgidjara eldallithatdék [J. Amer.

Chem. Soc. 75, 2192 (1953); 3 576 818 szami USA-beli szaba-

dalmi leiras].

Az elBallitasi eljaras lefolytatasdhoz tovabbi kiin-
dulasi anyagként szilikséges alkilez8szereket a (III) &altala-
nos képlet 4altalanossagban definidlja. A (III) altalanos
képletben Rl és R2 jelentései eldnydsen azon csoportok, ame-
lyeket a taldlmany értelmében alkalmazhaté (I) &ltalanos
képletdi anyagok leirdsa kapcsan ezen szubsztituensként mar
megjelsltink.

E jelentése alkilezdszerek esetén szokdsos Kkilépd
csoport, eldnydsen halogénatom, kiildndsen klératom, brdématom
vagy jédatom vagy adott esetben szubsztitudlt alkil-szulfo-
nil-oxi-, alkoxi-szulfonil-oxi- vagy aril-szulfonil-oxi-
-csoport, igy kiildndsen metéanszulfonil-oxi-, trifluor-metan-
szulfonil-oxi~-, metoxi-szulfonil-oxi-, etoxi-szulfonil-oxi-
vagy p-touluolszulfonil-oxi-csoport.

E jelentése lehet tovabba alkohol-, alkanoil-oxi-
vagy alkoxicsoport is, igy hidroxi-, acetoxi- vagy metoxi-

csoport, kiildndsen akkor, ha a taldlmany szerinti eljéréassal
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olyan (I) a&altalanos képletd vegylileteket kivanunk eldalli-
tani, ahol Rl jelentése hidrogénatomtél eltérs.

A (III) altalanos képletll vegyliletek ismertek vagy
ismert eljarasok analdgidjara eldallithaték [Synthesis 1973,
703; 2 040 175 és 2 119 518 szamd NSZK-beli szabadalmi le-
irasok].

A talalmany szerinti eljirés lefolytatdsahoz higité-
szerként inert szerves oldészerek vehetdk tekintetbe. Ezen
oldészerekhez tartoznak kiilénésen az alfas, aliciklusos vagy
aromas, adott esetben halogénezett szénhidrogének, igy
benzin, benzol, toluol, xilol, klér-benzol, dikldér-benzol,
petroléter, hexan, ciklohex&n, diklér-metan, kloroform vagy
szén-tetraklorid; éterek, igy a dietil-éter, diizopropil-é-
ter, dioxan, tetrahidrofurdn vagy etilénglikol-dimetil- vagy
dietil-éter; ketonok, igy az aceton, butanon vagy metil-izo-
butil-keton; nitrilek, igy az acetonitril, propionitril vagy
benzonitril; amidok, igy a N,N-dimetil-formamid, N,N-dime-
til-acetamid, N-metil-formanilid, N-metil-pirrolidon vagy
hexametil-foszforsav-triamid; észterek, 1igy az ecetsav-me-
til-észter vagy ecetsav-etil-észter vagy bazisok, igy a pi-
ridin vagy szerves savak, igy a hangyasav vagy ecetsav.

Az eldallitasi eljarast eldnydsen alkalmas reakcid-
-segédanyag jelenlétében folytatjuk le. Ilyen segédanyagként
valamennyi szokasos szerves vagy szervetlen bazis tekintetbe
vehetd. Ezekhez tartoznak az alkalifdldfém- vagy alkalifém-
hidridek, -hidroxidok, -amidok, -alkohol&tok, -acetatok, -
karbonatok vagy hidrogén-karbonatok, igy a natrium-hidrid,

natrium-amid, litium-dietil-amid, litium-dietilamid, néatri-
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um-metilat, natrium-etilat, kalium-terc-butilat, natrium-
-hidroxid, kalium-hidroxid, amménium-hidroxid, natrium-ace-
tat, k&alium-acetat, kalcium-acetat, ammédnium-acet&t, nat-
rium-karbonat, kalium-karbonat, kalium-hidrogén-karbonat,
natrium-hidrogén-karbonat vagy amménium-karbonat, szerves
litiumvegyliletek, 1igy a N-butil-litium, wvalamint tercier
aminok, 1igy a trimetil-amin, trietil-amin, tributil-amin,
diizopropil-etil-amin, tetrametil-guanidin, N,N-dimetil-ani-
lin, piridin, piperidin, N-metil-piperidin, N,N-dimetil-ami-
no-piridin, diaza-biciklooktan (DABCO), diaza-biciklononén
(DBN) vagy diaza-bicikloundekén (DBU).

A reakcib-segédanyagok tovabbi valtozataként tekin-
tetbe vehetdk szerves vagy szervetlen savak, igy kénsav, soé-
sav, p-toluolszulfonsav, perfluor-butdnszulfonsav vagy erd-
sen savas jellegli ioncseréldk is, kiildndsen akkor, ha az al-
kalmazott (III) &ltalanos képletd alkilez&szerek képletében
E jelentése hidroxi-, acil-oxi- vagy alkoxicsoport.

Az eldallitasi eljarast adott esetben kétfazisa
rendszerben, igy viz/toluol vagy viz/diklér-metdn rendszer-
ben is lefolytathatjuk adott esetben alkalmas fazistransz-
fer-katalizator jelenlétében. Ilyen kataliz&atorok lehetnek a
tetrabutil-amménium-jodid, tetrabutil-amménium-bromid, tet-
rabutil-amménium-klorid, tributil-metil-foszfénium-bromid,

trimetil-(13-15 szénatomos)alkil-amménium-klorid, trimetil-

(13~15 szénatomos)alkil-ammdénium-bromid, dibenzil-dimetil-
—amménium-metil-szulfat, dimetil-(12-14 szénatomos)alkil-
-benzil-amménium-klorid, dimetil-(12-14 szénatomos)alkil-

-benzil-amménium-bromid, tetrabutil-amménium-hidroxid, trie-
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til-benzil-amménium-klorid, metil-trioktil-amménium-klorid,
trimetil-benzil-amménium-klorid, 15-Krone-5, 18-Krone-6 vagy
trisz-[2-(2-metoxi-etoxi)=-etil]-amin.

Az eldallitisi eljaras lefolytatdsa sordn a reakcid
hdmérsékletét szélesebb tartomanyban valtoztathajuk. Altaléa-
ban -70 °C és +200 °C kozdtti tartomdnyban, eldnydsen 0 °C
és 130 °C kozdtti hémérsékleten dolgozunk.

Az eldallitadsi eljarast szokasosan atmoszférikus
nyomason folytatjuk le. Lehetséges azonban csdkkentett vagy
megndvelt nyomds alkalmazéasa is.

Az elBallitasi eljaras 1lefolytatdsihoz 1 mol (II)
dltalanos képletli 1H-benzimidazolhoz &ltalaban 1,0-5,0 mol,
eldnydsen 1,0-2,5 mol (III) &ltaldnos képletl alkilezdszert
és adott esetben 0,01-5,0 mol, eldnydsen 1,0-3,0 mol reak-
cidé-segédanyagot hasznalunk.

A taldlmany szerinti eljards egyik sajatos kiviteli
alakjanak megfelelden eljarhatunk Ggy is, hogy a (II) alta-
lanos Kképletli 1H-benzimidazolt egy eldzd reakcidlépésben
szokdsos szililezési eljards uGtjan, igy hexametil-diszila-
zdnnal vagy trimetil-szilil-kloriddal, adott esetben alkal-
mas katalizator, 1igy kénsav, trifluor-ecetsav, amménium-
-szulfat, imidazol vagy szacharin jelenlétében -20 °C és
+150 °C kozotti hdmérsékleten szililezzik, és az 1igy kapott
l-trimetil-szilil-benzimidazolt egy ezt kdvetd 2. szakaszban
a talalmany szerinti eljarasnak megfelelBen (II) &altalanos
képletl alkilezdszerrel reagaltatjuk. Ebben az esetben eld-
nyosnek bizonyul az alkilezési reakcidé katalizatoraként én-

tetraklorid alkalmazasa [Chem. Heterocycl. Comp. USSR 24,
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514 (1988)].

A reakcidé lefolytatésa, a reakcidétermék feldolgozasa
és izolalasa ismert eljarasokkal tdrténik (ezzel kapcsolat-
ban utalunk az el&allitasi példakra is).

Az (I) a&altalanos képletli végtermékeket szokasos
eljarasokkal, igy oszlopkromatografiéas eljaréassal vagy at-
kristalyositassal tisztitjuk.

A termékeket az olvadispont vagy nem krist&lyosodd
vegyliletek - kiilonésen régiéizomer-elegyek - esetén a pro-
ton-magrezonancia-spektroszképia (1lH-NMR) segitségével azo-
nositjuk.

A hatbdanyagok a melegvérd A&allatokra vonatkozd
kedvezd toxicitas mellett alkalmasak azon parazita protozoak
leklizdésére, amelyek haszon-, tenyészallatok, allatkerti,
laboratériumi, kisérleti és kedvenc &llatok tartasa és te-
nyésztése sorédn eldfordulnak. Ennek soran a hatéanyagok a
parazitak valamennyi vagy egyes fejl&dési stadiumaban hatéa-
sosak mind rezisztens, mind normdl érzékenységl tdrzsek
esetén. A parazita protozodk lekiizdése a betegség, elhullas
és (his, tej, gyapja, bdr, tojas, méz és egyéb termékek ter-
melése soran bekdvetkezd) teljesitménycsdkkenés elkeriilését
szolgadlja, igy a hatéanyagok alkalmazasa Gtjan gazdasagosabb
és egyszerilibb allattartas valik lehetdvé.

A parazita protozodkhoz szamitanak a kdvetkezdk:
Mastigophora (Flagellata), igy Trypanosomatidae, igy
Trypanosoma b. brucei, T.b. gambiense, T.b. rhodesiense, T.
congolense, T. cruzi, T. evansi, T. equinum, T. lewisi, T.

percae, T. simiae, T. vivax, Leishmania brasiliensis, L.
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donovani, L. tropica, 1igy Trichomonadidae, koztik Giardia
lamblia, G. canis.

Sarcomastigophora (Rhizopoda), 1igy Entamoebidae,
koztiik Entamoeba histolytica, Hartmanellidae igy
Acanthamoeba sp., Hartmanella sp.

Apicomplexa (Sporozoa) , igy Eimeridae, koéztiik
Eimeria acervulina, E. adenoides, E. alabahmensis, E.
anatis, E. anseris, E. arloingi, E. ashata, E. auburnensis,
E. bovis, E. brunetti, E. canis, E. chinchillae, E.
clupearum, E. columbae, E. contorta, E. crandalis, E.
debliecki, E. dispersa, E. ellipsoidales, E. falciformis, E.
faurei, E. flavescens, E. gallopavonis, E. hagani, E.
intestinalis, E. iroquoina, E. irresidua, E. labbeana, E.
leucarti, E. magna, E. maxima, E. media, E. meleagridis, E.
meleagrimitis, E. mitis, E. necatris, E. ninakohlyakimovae,
E. ovis, E. parva, E. pavonis, E. perforans, E. phasani, E.
piriformis, E. praecox, E. residua E. scabra, E. spec., E.
stiedai, E. suis, E. tenella, E. truncata, E. truttae, E.
zuernii, Globidium spec., Isospora belli, I. canis, I.
felis, I. ohioensis, I. rivolta, I. spec., I. suis, Cystiso-
spora spec., Cryptosporidium spec., 1igy Toxoplasmadidae,
koztiik Toxoplasma gondii, igy Sarcocystidae, koztik
Sarcocystis bovicanis, S. bovihominis, S. ovicanis, S.
ovifelis, S. spec., S. suihominis, 1igy Leucozoidae, kdztiik
Leucozytozoon simondi, 1igy Plasmodiidae, koztiik Plasmodium
berghei, P. falciparum, P. malariae P. ovale, P. vivax, P.
spec., 1gy Piroplasmea, koztiik Babesia argentina, B. bovis,

B. canis, B. spec., Theileria parva, Theileria spec., igy
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Adeleina, koztilik Hepatozoon canis, H. spec.,

tovabba Myxospora és Microspora, 1gy Glugea spec., Nosema
spec.,

valamint Pneumocystis carinii, igy Ciliophora (Ciliata), igy
Balantidium coli, Ichthiophthirius spec., Trichodina spec.,
Epistylis spec.

A talalmany szerinti vegyliletek olyan protozoak el-
len is hatéasosak, amelyek rovarok parazitadiként lépnek fel.
Ilyen parazitaként emlithetd a Mikrosporida térzs, kiildndsen
a Nosema nemzetség, Kkiilondsen tekintettel a méhek szempont-
jabol érdekes Nosema apis.

A haszon- és tenyészallatokhoz emldsdk, igy szarvas-
marha, 16, juh, sertés, kecske, teve, vizibdlény, szamar,
nyal, damszarvas, rénszarvas, tovabba prémes &allatok, igy
nerc, csincsilla, mosémedve; madarak, igy tyak, liba, puly-
ka, kacsa, galamb, tovabba lakiasban és &llatkertben tartott
madarak tartoznak. Ezekhez sorolhaték tovabba a haszon- és
diszhalak.

A laboratdériumi és kisérleti &llatokhoz sorolhaték
az egér, patkany, tengerimalac, aranyhdrcsdg, kutya és macs-
ka.

A kedvenc allatokhoz a kutya és macska sorolhaték.

A halakhoz tartozénak értjlik az édesvizi és tengeri
haszon-, tenyészhalakat, akvariumi é&s diszhalakat é&letkoruk-
ra vald tekintet nélkiil. A haszon- és diszhalakhoz tartoznak
a ponty, angolna, pisztréang, lazac, dévérkeszeg, kele, ka-
raszkeszeg, dodbel, k&zdnséges nyelvhal, lepényhal, érdesfar-

ka hal (Seriola quinqueradiata), Jjapan angolna (Anguilla



- 32 -

japonica), vortskeszeg (Pagurus major), tengeri siills
(Dicentrarchus labrax), marna (Mugilus cephalus), pompano,
Gilthread Kkeszeg (Sparus auratus), Tilapia spp., Chichlid
fajok, 1igy Plagioscion és folyami tdrpeharcsa. A talalmany
szerinti szerek kiiléndsen alkalmasak halszaporulat, igy 2-4
cm testhosszlsdgld pontyok kezelésére. A szerek alkalmasnak
bizonyultak angolnatipban is.

A talalmdny szerinti szereket alkalmazhatjuk mind
megeldzés, mind pedig terdpia céljara.

A hatdanyagokat kozvetlenlil vagy alkalmas készitmé-
nyek alakjadban enteréalisan, parenteralisan, dermalisan vagy
nazalisan alkalmazzuk.

A hatbdanyagok enteralis alkalmazasa tdrténhet orali-
san por, kidp, tabletta, kapszula, paszta, ital, granulatum,
a gydgyaszati anyaggal adalékolt takarmdny vagy ivéviz alak-
jdban. A dermalis alkalmazas tdrténhet bemartas, permetezés
(spray), filirdetés, mosdatas, (nagy feliileten vagy lokalisan
végzett megnedvesités) és beporzas Gtjan. A parenteralis al-
kalmazas torténhet (intramuszkularis, szubkutdn, intravénas
vagy intraperitonedlis) injekcié vagy implantatum alakjaban.

Alkalmas készitmények a kdvetkezdk:

- oldatok, 1igy injekcidés oldatok, ordlis oldatok,
koncentratumok higitds utan toérténd oralis beadasra, bdrdn
vagy testiliregekben alkalmazandd oldatok, radntéssel felvien-
dd készitmények, gélek;

- emulzidk és szuszpenzidk ordlis vagy dermalis al-
kalmazasra, valamint injekcidként; félig szilard készitmé-

nyek;
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- készitmények, amelyekben a hatdanyag kendcs alap-
anyagban vagy "olaj a vizben" vagy "viz az olajban" tipusa
emulzidés alapanyagban van eldolgozva;

- szilard készitmények, igy por, premix vagy kon-
centratum, granuldatum, pellet, tabletta, kapszula; aeroszo-
lok és inhaldlasra szolgald készitmények, hatdanyagtartalma
alakos testek.

Injekcidés oldatok intravéndsan, intramuszkuldrisan
és szubkutan adhatodk be.

Injekcidés oldatokat Ggy &llitunk eld, hogy a haté-
anyagot alkalmas olddészerben oldjuk, é&s adott esetben adalé-
kokat, igy oldast fokozdé anyagokat, savakat, bazisokat, puf-
fersdékat, antioxidansokat és konzervaldé hatast szereket
adunk hozza. Az oldatokat sterilen szlrjdk és kiszereljiik.

Oldoészerként emlithetdk a gydgyaszatilag elfogadhatd
oldészerek, 1igy viz, alkoholok, kiiléndsen etanol, butanol,
benzil-alkohol, glicerin, tovabba szén-hidrogének, propilén-
glikol, N-metil-pirrolidon, valamint a felsorolt anyagok
elegyei.

A hatdanyagok adott esetben gydgyaszatilag elfogad-
haté, injekcidé céljara alkalmas ndvényi vagy szintetikus
olajokban is oldédnak.

Oldast fokozd anyagként emlithetdk azok az oldésze-
rek, amelyek eldsegitik a hatdanyag olddédasat a tulajdonkép-
peni oldészerben, vagy pedig meggatoljak a hatdanyag kivala-
sat. Ilyen adalékok lehetnek a poli(vinil-pirrolidon), poli-
oxietilezett ricinusolaj és polioxietilezett szorbitan-ész-

ter.
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Konzervaldé hatéasi szerek a benzil-alkohol, triklér-
-butanol, p-hidroxi-benzoesav-észter és N-butanol.

Az oralis oldatok k&zvetleniil felhaszndlhaték. A
koncentratumok az alkalmazdsi koncentrécibéra tdérténd el&ze-
tes higitds utén orédlisan hasznalhaték. Oralis oldatokat és
koncentratumokat az el&zdekben az injekcids oldatokra vonat-
kozbéan leirtak szerint 4llitunk eld, ennek soradn azonban nem
kell steril korilmények k&zdtt dolgozni.

A bdron alkalmazanddé oldatokat csepegtetéssel, ecse-
teléssel, beddrzsdléssel, permetezéssel, porlasztassal vagy
bemartas, flirdetés vagy mosdatas Gtjan vissziik fel.

Az eldallitas soran eldnydsnek bizonyulhat vastagi-
tdészerek hozzaadasa. Vastagitdszerként szervetlen vastagité-
szerek, 1gy bentonit, kolloid kovasav, aluminium-monosztea-
rat, tovabba szerves vastagitdszerek, igy celluldzszarmazé-
kok, poli(vinil-alkohol)-ok és azok kopolimerjei, akrilatok
és metakrilatok vehet&k szamitasba.

Gélt a bdrre hordunk fel vagy ecseteliink, vagy pedig
testiiregekben alkalmazunk. Gé&lt uGgy &llitunk eld, hogy az
injekcidés oldatokndl ismertetett médon elBallitott oldatok-
hoz annyi vastagitdészert adunk, hogy ken&csszerd konziszten-
cidjd homogén massza keletkezzen. Vastagitészerként az
eldzdekben megadott vastagitészerek alkalmazhaték.

Megnedvesitésre szolgdld készitményeket a bdr korla-
tozott tartomanyaira ontlink vagy permeteziink, ennek soran a
hatéanyag vagy &athatol a bdrdn, és szisztémas médon hat,
vagy pedig szétoszlik a testfeliileten.

Megnedvesitésre szolgald készitményeket Ggy &allitunk
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eld, hogy a hatdanyagot alkalmas, a bdrrel osszeférhetd ol-
dészerekben vagy olddszerelegyekben oldjuk, szuszpendaljuk
vagy emulgedljuk. Adott esetben tovabbi segédanyagokat, igy
szinezékeket, reszorpcidét fokozd anyagokat, antioxidansokat,
fényvédd anyagokat és tapadast noveld szereket adunk hozza.

Oldoszerként a kovetkezd anyagokat nevezziik meg:
viz, alkanolok, glikolok, polietilén-glikolok, polipropilén-
-glikolok, glicerin, aromas alkoholok, igy benzil-alkohol,
fenil-etanol, fenoxi-etanol, észterek, 1igy ecetsav-észter,
butil-acetat, benzil-benzoat, éterek, igy alkilénglikol-al-
kil-éter, kiiléndsen dipropilénglikol-monometil-éter, dieti-
lénglikol-monobutil-éter, ketonok, igy aceton, metil-etil-
-keton, aromas és/vagy alifas szén-hidrogének, ndvényi vagy
szintetikus olajok, DMF, dimetil-acetamid, N-metil-pirroli-
don, 2-dimetil-4-oxi-metilén-1,3-dioxolan.

Szinezékként valamennyi, az allat szdmidra engedélye-
zett szinezék alkalmazhatdé, amely oldhatd vagy szuszpendal-
haté.

Reszorpcidét fokozé anyagok tobbek kézdtt a DMSO, te-
rild olajok, igy az izopropil-mirisztat, dipropilénglikol-
-argonat, szilikonolajok, zsirsav-észterek, trigliceridek és
zsiralkoholok.

Antioxidansok lehetnek szulfitok vagy diszulfitok,
igy a kalium-diszulfit, aszkorbinsav, butil-hidroxi-toluol,
butil-hidroxi-anizol és tokoferol.

Fényvédd anyagok tobbek ko&zoétt a benzofenonok vagy
novantiszolsavak osztalyaba tartozé anyagok.

Tapadast noveld anyagként alkalmazhatdk egyebek mel-
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lett a celluldézszarmazékok, keményitdszarmazékok, poliakri-
latok, természetes polimerek, igy alginatok vagy zselatin.

Emulzidkat alkalmazhatunk oralisan, dermalisan vagy
injekcidként.

Az emulzidék vagy "viz az olajban" vagy "olaj a viz-
ben" tipustuak.

Emulzidkat Ggy allitunk eld, hogy a hatdanyagot vagy
a hidrofdéb vagy a hidrofil fazisban oldjuk, és ezt alkalmas
emulgeatorok és adott esetben tovabbi segédanyagok, igy szi-
nezékek, reszorpcidét fokozd anyagok, tartdsitdszerek, anti-
oxidansok, fényvédd anyagok és/vagy viszkozitast fokozd
anyagok segitségével a masik fazis oldbészerével homogenizal-
juk.

Hidrofdéb f&azisként (olajként) a kovetkezdket nevez-
zliik meg: paraffinolajok, szilikonolajok, természetes ndvényi
olajok, 1igy szeza&molaj, mandulaolaj, ricinusolaj, szinteti-
kus trigliceridek, 1igy kapril/kaprilsav-biglicerid, trigli-
ceridek 8-12 szénatomos ndvényi =zsirsavakkal vagy egyéb,
sajatosan kivalasztott novényi zsirsavakkal alkotott elegye,
telitett vagy telitetlen, adott esetben hidroxilcsoportot is
tartalmazd zsirsavak, 8-10 szénatomos zsirsavak mono- és di-
gliceridjeinek részleges gliceridelegyei.

Zsirsav-észterek példaiként a kovetkezdket emlitjiik:
etil-sztearat, di-n-butiril-adipdt, laurinsav-hexil-észter,
dipropilénglikol-pelargonat, kdzepes lanchosszisagi elagazd
zsirsavnak 16-18 szénatomos telitett zsiralkoholokkal alko-
tott észtere, izopropil-mirisztat, izopropil-palmitat, 12-18

szénatomos telitett zsiralkoholok kapril/kaprinsav-észterei,
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izopropil-sztearat, olajsav-oleil-észter, olajsav-decil-ész-
ter, etil-oleat, tejsav-etil-észter, viasz tipusd zsirsav-
-észterek, 1igy dibutil-ftal&t, adipinsav-diizopropil-észter,
az utdbbival rokon, tdbbek k&zdtt zsiralkoholok, igy izotri-
decil-alkohol, 2-oktil-dodekanol, cetil—éztearil-alkohol és
oleil-alkohol alkotta észterelegyek.

Zsirsavakként megemlithetdk az olajsavak és elegye-
ik.

Hidrofil fazisként a kdvetkezdket nevezziik meg: viz,
alkoholok, 1igy propilénglikol, glicerin, szorbitol és ele-
gyeik.

Emulgeatorok képviseldi a kdvetkezd anyagok:

- nemionos tenzidek, igy polioxietilénezett ricinus-
olaj, polioxietilénezett szorbitdn-monooleat, szorbitin-mo-
nosztearat, glicerin-monosztearat, polioxietil-sztearat, al-
kil-fenol-poliglikol-éter;

- amfolitikus tenzidek, igy dinatrium-N-lauril-p-i-
mino-dipropiondt vagy lecitin;

- anionaktiv tenzidek, 1igy natrium-lauril-szulfat,
zsiralkohol-éter-szulfatok, mono-/dialkil-poliglikol-éter-
-ortofoszforsav-észter-monoetanol-amin-sé;

- kationaktiv tenzidek, igy cetil-trimetil-amménium-
-klorid.

Tovabbi segédanyagokként a kdvetkezdket nevezziik
meg: viszkozit&st ndveld és az emulzidt stabilizalé anyagok,
igy karboxi-metil-celluléz, metil-celluléz és egyéb cellu-
16z- és keményitdszarmazékok, poliakrilatok, alginatok, zse-

latin, gumiarabikum, poli(vinil-pirrolidon), poli(vinil-al-
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kohol), metil-vinil-éter és maleinsavanhidrid kopolimerijei,
polietilén-glikolok, viaszok, kolloid kovasav vagy a felso-
rolt anyagok elegyei.

Szuszpenzidkat oralisan, dermdlisan vagy injekcié-
ként alkalmazhatunk. Szuszpenzidkat Ggy allitunk eld, hogy a
hatdéanyagot hordozéfolyadékban szuszpendaljuk, adott esetben
tovabbi segédanyagok, 1igy nedvesit&szerek, szinezékek, re-
szorpciét fokozdé anyagok, tartésitészerek, antioxiddnsok és
fényvédd szerek hozzédadasa mellett.

Hordozdéfolyadékként barmilyen homogén olddészer és
oldbészerelegy szolgalhat.

NedvesitOszerként (diszpergaldszerként) a fentiekben
megadott tenzideket nevezziik meg.

Tovabbi segédanyagokként az eldzdekben felsoroltakra
hivatkozunk.

Félig sziladrd készitményeket ordlisan vagy dermali-
san adhatunk be. Ezek a készitmények az el&z&ekben ismerte-
tett szuszpenzidktdl és emulzidktdl csak nagyobb viszkozita-
suk révén kiilonbdznek.

Szilard készitmények eldallitasiara a hatdanyagot al-
kalmas hordozdkkal, adott esetben segédanyagok hozz&adasa
mellett elkeverjiik és a kivant alakra hozzuk.

Hordozoként barmilyen gydgyaszatilag elfogadhatd
szilard inert anyag alkalmazhatdé. Ilyen anyagok lehetnek
szervetlen és szerves eredetiiek. Szervetlen anyagok tdbbek
kdz6tt a néatrium-klorid, karbonatok, igy kalcium-karbonat,
hidrogén-karbondtok, aluminium-oxidok, kovasavak, timf&ldek,

kicsapatott vagy kolloid szilicium-dioxid és foszfatok.
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Szerves anyagként alkalmazhatd tdbbek kozdtt a cu-
kor, celluléz, tapanyag és takarmany, igy tejpor, A&allati
eredetl drlemények, gabonaliszt és -dara, keményitd.

A segédanyagok tartésitészerek, antioxidansok, szi-
nezékek, amelyeket az el&zdekben mar targyaltunk.

Tovabbi alkalmas segédanyagok a kend- és csGsztatéd-
szerek, igy magnézium-sztearat, sztearinsav, talkum, bento-
nit, szétesést fokozdé anyagok, igy keményitd vagy keresztko-
tésekkel térhalésitott poli(vinil-pirrolidon), k&ét&anyagok,
igy keményitd, zselatin vagy linedris poli(vinil-pirroli-
don), valamint szdraz ko&tSanyagok, igy mikrokristalyos cel-
lulédz.

A hatdanyagok a készitményekben szinergistakkal vagy
egyéb hatdanyagokkal keverve is jelen lehetnek.

Az alkalmazasra kész készitmények a hatdanyagot 10
ppm - 20 tOmeg% koncentracidéban, eldnydsen 0,1-10 tdmeg$
koncentracidéban tartalmazzak.

Az alkalmazas eldtt higitandé készitmények a hatd-
anyagot 0,5-90 todmeg%, eldnydsen 1-50 témég% koncentraciéban
tartalmazzak.

Hatasos eredmények elérésére 4ltalaban eldnydsnek
bizonyult naponta 0,5-50 mg, el&nydsen 1-20 mg/kg testtomeg
hatdéanyag beadasa.

A hatdanyagot az &llatok takarmanyaval vagy ivévizé-
vel egyiitt is beadhatjuk.

A takarmany és tapanyag alkalmas ehetd anyaggal kom-
bindlva 0,01-250 ppm, eldnydsen 0,5-100 ppm hatdéanyagot tar-

talmaz.
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Ilyen takarmany és té&panyag mind gyégyitéds, mind
pedig megeldzés céljara alkalmazhaté.

Ilyen takarmanyt vagy téapanyagot Ggy &llitunk eld,
hogy ehetd szerves vagy szervetlen hordozéval elkeverten
0,5-30 tomeg%, eldnydsen 1-20 tdmeg% hatdanyagot tartalmazé
koncentratumot vagy eldkeveréket szokdsos takarmadnyokkal el-
keveriink. Ehetd hordozdék tdbbek kdzétt a kukoricaliszt vagy
kukorica- és szdjababliszt vagy &asvanyi sék, amelyek eldnyo-
sen kis mennyiségl ehetd, porzast gatld olajat, igy kukori-
caolajat vagy széjaolajat tartalmaznak. Az igy kapott eldke-
veréket az allatok etetése eldtt hozzaadhatjuk a takarmany-
hoz.

Szemléltetésilil a coccidibzis esetén t8rténd alkalma-
zast targyaljuk. Baromfi, kiildndsen tydk, kacsa, liba é&s
pulyka esetén fellépd coccididzis gyégyitasara és megeldzé-
sére 0,1-100 ppm, eldnydsen 0,5-100 ppm hatdéanyagot alkalmas
ehetd anyaggal, igy tapl&lé hatasd takarmannyal keveriink el.
Kivant esetben ezek a mennyiségek megndvelhetdk, kiiléndsen
akkor, ha az illetd egyedek a hatdanyagot j61 elviselik. A
beadads megfeleld mdédon az ivévizben is tdrténhet.

Allatok egyedi kezelésére, igy emld8sok coccidibdzisa-
nak vagy toxoplazmbézis Kezelése esetén a kivant eredmények
elérése érdekében 0,5-100 mg/kg testtdmeg mennyiségd hatda-
nyagot adunk be. Iddnként ennek ellenére sziikségessé valhat
a megnevezett mennyiségektdl vald eltérés, kiildndsen a ki-
sérleti allat testtomegétdl vagy a beadads médjatédl fliggden
azonban az allat fajtajatél vagy a hatéanyaggal szemben mu-

tatott egyedi reakci6jatél, a formalas tipusatél vagy a bea-
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das iddpontjatél vagy iddkozétdl filigg6en is. Bizonyos ese-
tekben igy az eldz8ekben megadott legkisebb mennyiségnél ke-
vesebb is elegendd, mig mds esetekben a felsd hatart megha-
ladé mennyiségre van sziikség. Nagyobb mennyiségek beadisa e-
setén célszerl lehet, ha azt a nap folyamdn tdbb részletben
adjuk be.

A talalmény szerinti vegyililetek ezenkiviil hatasosak
kiil6nboz6, a bélférgekhez sorolhatd halparazitak ellen.

A protozodk koziil a halparazitakhoz tartoznak a
Ciliata torzs egyedei, 1igy Ichthyophthirius multifiliis,
Chilodonella cyprini, Trichodina spp., Glossatella spp.,
Epistylis spp., a Myxosporidia térzs egyedei, 1igy Myxosoma
cerebralis, Myxidium spp., Mysobolus spp., Heneguya spp.,
Hoferellus spp., a Mikrosporidia osztdly egyedei, igy Glugea
spp., Thelohania spp., Pleistophora spp., a Plathelminthen
térzs egyedei: Trematoden; Monogenea, igy Dactylogyrus spp.,
Gyrodactylus spp., Pseudodactylogyrus spp., Diplozoon spp.,
Cestoden, igy a Caryphyllidea csoportjabdél (igy Caryo-
phyllaeus laticeps), Pseudophyllidea (igy Diphyllobothrium
spp.), Tetraphyllidea (igy Phyllobothrium spp.) és
Protocephalida (igy a Proteocephalus nemzetség fajtai) és
kiildnbdz8 Crustaceen parazitak az Arthropoda toérzsébdl, kii-
18nésen a Branchiura (haltetvek) és Copepoda (evez&laba ra-
kok) alosztalyaibél, valamint az Isopoda (aszkak) és
Amphipoda (bolharakok) rendjeibd&l.

A halak Kkezelése vagy ordlisan, 1igy a haleledelen
keresztiil vagy roévid idejl kezelés, "gydgyaszati firds" at-

jan torténik, amelybe a halakat behelyezziik, é&s (néhany

®eas
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perctdl néhany 6raig terjedd iddtartamig) abban tartjuk,
majd visszarakjuk azokat a tenyészmedencébe.

Atmenetileg vagy tartdésan a halak életterét (igy
egész halastavakat, akvariumokat, tartalyokat vagy medencé-
ket) is kezelhetlink, amelyekben a halakat tartjuk.

A hatdanyagot az egyes alkalmazasoknak megfeleld ké-
szitményként adjuk be.

A hatdanyag koncentraciéja a készitményekben 1 ppm -
- 10 tomeg%.

A "gyodgyaszati fiirdé" dtjan, igy a halak athelyezé-
sével megoldott rovid idejl kezelésekhez, vagy a halak élet-
terének kezeléséhez (halastavak kezeléséhez) eldnyds készit-
ményekben a hatdanyag egy vagy tdbb polaros oldészerben van
oldva amely(ek) vizzel torténd higitas soran ldgos kémhatas-
sal reagal (nak).

Ezen oldatok el&allitasdhoz a hatdanyagot egy pola-
ros, vizoldhaté oldészerben oldjuk, amely vagy alk&likus
kémhatast, vagy amelyhez alkalikus kémhatasa vizoldhatd
anyagot adagolunk. Utdbbi el&nydsen szintén oldédik az oldé-
szerben, az oldészerben lehet azonban szuszpendalt allapot-
ban is, és csak a vizben oldédik. A hatdanyagoldat hozzaada-
sa utan a viz pH-értéke 7-10, eldnydsen 8-10 legyen.

A hatdanyag koncentraciéja 0,5-50 tdmeg%, eldnydsen
1-25 tomeg% lehet.

Oldészerként valamennyi vizoldhatdé oldészer szami-
tasba vehetd, amelyben a hatéanyag kelld koncentracidban ol-
dédik, és amely gydégyaszatilag elfogadhaté.

Ezek az oldészerek az etil-alkohol, izopropil-alko-
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hol, benzil-alkohol, glicerin, propilénglikol, polietilén-
-glikolok, poli(oxoetilén)-poli(oxipropilén)-polimerek, ba-
zikus alkoholok, igy mono-, di- és trietanol-amin, ketonok,
igy aceton vagy metil-etil-keton, észterek, igy tejsav-etil-
-észter, tovabba N-metil-pirrolidon, dimetil-acetamid, dime-
til-formamid, tovabba diszeprgalé- és emulgedlészerek, 1igy
polioxietilezett ricinusolaj, polietilén-glikol-szorbitan-
-monooledt, polietilén-glikol-sztearat vagy polietilén-gli-
kol-éter és polietilén-glikol-alkil-amin.

Az alkalikus pH-érték bedllitdsahoz szolgald bazisok
lehetnek szerves bazisok, 1gy bazikus aminosavak, kiildndsen
L-, illetve DL-arginin, L-, illetve DL-1lizin, metil-gliikéz-
-amin, 2-amino-hidroxi-metil-1,3-diol, tovabba N,N,N' ,N'-
tetrakisz(2-hidroxi-propil)-etilén-diamin vagy etilén-diamin
alapon készitett (480-420 molekulatdmegli) poliéter-tetrol,
valamint szervetlen b&azisok, 1igy amménia vagy natrium-
karbonat - adott esetben viz hozzaadasa mellett.

A készitmények 0,1-20 tomeg%, eldnydsen 0,1-10 t&-
meg%¥ egyéb formalasi segédanyagokat, 1igy antioxidansokat,
tenzideket, szuszpenziét stabiliz&lé anyagokat és vastagitéo-
szereket, 1gy metil-cellulézt, algindtot, poliszacharidot,
galaktomannant és kolloid kovasavat is tartalmazhatnak. Szi-
nezék, aroma é&s az &llatok taplalasat szolgald komponensek
hozzaadasa szintén lehetséges. Itt megemlitenddk azok a sa-
vak, amelyek az eldzdekben emlitett bazissal egyiitt puffer-
rendszert alkotnak, vagy az oldat pH-jat csdkkentik.

Az alkalmazas soran a hatbanyag koncentraciéja a ke-

zelés moédjatol és tartamatdl, valamint a kezelt halak élet-
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koratdél és allapotatdél figg. Révid idétartami kezelés esetén
a koncentracié 2-50 mg hatdanyag/l viz, eldnydsen 5-10 mg/l
3-4 Ora iddtartamd kezelések esetén. Fiatal pontyokat 5-10
mg/1l koncentraciéji hatdanyaggal 1-4 éra idétartamig keze-
link.

Angolnakat 5 mg/l koncentracidéji hatdanyaggal 4 o6ran
at kezeliink.

Hosszabb id&tartami kezelés vagy tartdés kezelés ese-
tén a koncentraciét ennek megfelelden kisebb értéken va-
laszthatjuk meq.

Tavak kezelése esetén 1 1 vizre vonatkoztatva 0,1-5
mg hatdanyagot alkalmazhatunk.
Takarmanyadalékként alkalmazhatjuk tobbek kozdtt a
kovetkezd Osszetétell készitményeket:
a) (I) altalanos képletd hatdanyag 1-10 tomegrész,
szbjabab-protein 49-90 tOmegrész,

b) (I) altalanos képletd hatdanyag 0,5-10 tdmegrész,

benzil-alkohol 0,8-1,4 tomegrész,
hidroxi-propil-metil-celluldz 0-3,5 tomegrész,
viz 100 tomegrészhez szilikséges mennyiség.

"Gyogyaszati flirdék" és halastavak kezelésére szol-
gald készitmények Osszetétele és elBallitasa a kdvetkezd:
c) 2,5 g (I) altalanos képletd hatdanyagot 100 ml tri-
etanol-aminban melegités k&zben oldunk.
d) 2,5 g (I) altalanos képletd hatdanyagot és
12,5 g tejsavat 100 ml trietanol-aminban melegités
és keverés kdzben oldunk.

e) 10,0 g (I) altalanos képletd hatdanyagot 100 ml
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monoetanol-aminban oldunk.

f) (I) altalanos képletd hatdanyag 5,0 g,

propilénglikol 50,0 g,
natrium-karbonat 5,0 g és
viz 100 ml térfogatig kiegészitve.

g) (I) altalanos képletd hatéanyag 5,0 g,
monoetanol-amin _ 10 g,
N-metil-pirrolidon 100 ml térfogatig kiegészitve.

h) (I) altalanos képletd hatédanyag 2,5 g,

natrium-karbonat 5,0 g,
polietilén-glikol 200 100 ml1 térfogatig kiegé-
szitve.

A hatdanyagot melegités kdzben a polietilén-glikol-
ban oldjuk, majd a natrium-karbonatot a kapott elegyben
szuszpendaltatjuk.

A) példa

TylGkokndl fellépd coccidibzis

9-11 napos csibéket az emésztdcsatorna coccididzisat
okozd Eimeria acervuline, E. maxima és E. tenella erdsen
virulens torzsek 40000 spdérds petesejtjével fertdztiink meqg.

A fertdzés eldtt 3 nappal és a fertdzés utadn 8 nap-
pal (a kisérlet végén) az &llatok taplalékaba bekeverve a
megadott koncentraciéja hatdanyagot adtuk be.

Az lrililékben 1évd érett petesejtek szamat McMaster-
-kamra segitségével hatéroztuk meg [Engelbrecht és munkatar-
sai: Parasitologische Arbeitsmethoden in Medizin und
Veterindrmedizin, 172, Akademie-Verlag, Berlin (1965) ].

A kovetkezd tablazatokban megadjuk a hatéanyag dézi-
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sait és az egyes koérokozdkra nézve az érett petesejtek kili-

O,

rilését %-ban. Az utdbbi adatra vonatkozdan 100 % hatasta-
lansagot, mig 0 % teljes hatast, azaz petesejtmentes iiriilé-
ket jelent.
1. tablazat
TyGkoknal fellépd coccididzis

Példa Dbézis E. acervulina E. maxia E. tenella
szama (ppm) petesejtek kiliriilése %-ban kezeletlen
fertdzott nem fertézott
kontroll &llatokra vonatkoztatva

* 0 100 100 100
37 250 0,5 0
100 28 26 32
45 250 0,1 0
100 11
250 0,01 0
100 38 5,3 93

* kezeletlen fertdzdtt kontroll allatok

A talalmanyt a kdvetkezdkben példikkal szemléltetjiik.

Talalmdny szerinti vegyiiletek eldallitasa

1. példa, (1) képletld vegyiilet elBallitasa

9,0 g (0,03 mol) 4-brém-2-ciano-6-trifluor-metil-
-1H-benzimidazol (239 508 szamid eurdpai szabadalmi leiréas],
8,3 g (0,06 mol) kalium-karbonat, 4,2 g (0,03 mol) N-klér-

-metil-N-metil-karbamidsav-metil-észter és 105 ml ecet-
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sav-észter elegyét 4 Oran at visszacsepegd hitd alatt for-
raljuk. A feldolgozashoz a lehltdtt reakciéelegyet szarjik,
a szlrletet vizzel mossuk, vizmentes natrium-szulfat folott
szaritjuk, majd vakuumban betdményitjiik. A maradékot (1:10
aranyl) éter/petroléter elegybdl végzett atkristalyositassal
és azt kovetden kovasavgél tdltetd oszlopon végzett kroma-
tografias eljarassal tisztitjuk (eludlészer: diklédr-metéan).

6,0 g N-(4-brém-2-ciano-6~trifluor-metil-1H-benzimi-
dazol-1-il-metil)-N-metil-karbamidsav-metil-észtert kapunk,
olvadaspont: 138-141 °C (kitermelés: 51%).

Az eldallitasra vonatkozd altalanos adatoknak megfe-
lelden eljarva a megfelelden szubsztitualt kiindulasi anya-
gokbdl a kovetkezd (Ib) 4&ltaldnos képletd szubsztitualt

benzimidazolokat kapjuk:

Példa szama x1 x2 x3 x4 A fizikai
tulajdonsagok
2 H NO, H H CH, Fp. 120-121°C
(H) (NOy) N (69:31)

—CH, “C0OCH,
3 H NO, H H nCH, Fp. 99-102°C
(H) (NOy) ! (65:35)

—G{; \COOCH,
4 H NO, H H cH, Fp. 92-96°C
(H) (NOp) N (59:41)

—CH, “COOGH;
5 H NO, H H CH, Fp. 65-70°C
H) (NOyp) N (59:41)

—CH, “C00CH,
6 H NO; H H n oty 1H-NMR):
H) (NOy) N 6,0; 6,05
TCH,  "COOGH, (72:28)
7 H NO; H H aL-CH, Fp. 78-82°C

(H) (NOy) N

—CH, 000G, H,

8 Br H CF3 H G Fp. 107-110°C
,N\
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10

11

12

13

14

15
16
17

18
19
20

21

22

23

24

Br

Br

Br

Br
Br
Br

Br
Br

Br
H)

Br

NO;
(H)

H
H
H

H
H
NO,
(H)

NO,
(H)
NOj
(H)

H
(CF3)

H

H
(NOy)

CF3
CF3
CF3

CF3
CF3
H
(NOy)

H
(NOp)
H
(NOy)

CF3
(H)

CF3

H
H
H
H

H

H

A fizikai
tulajdonsagok
ooty IH-NMR™):
N 6,03
—CH, “ODOCH,
G Fp. 163-168°C
N
—CH, OOOG,H,
a, Fp. 110-113°C
,N\
—CH, “COOGH,
G Fp. 84-87°C
_N.
—CH, “COOGH,
ooty IH-NMR*);
N 6,02
—CH, “COOGH,
i Fp. 127-131°C
N (65:31)
AN
—CH, “CDOCH,
-CHp-COOCH3  Fp. 160-163°C
-CH-COOCyHs5 Fp. 113-117°C
i Fp. 105-108°C
—CH
~COOCH,
H -CH)-NH-COOCH3 Fp. 205-208°C
-CHp-CN ~  Fp. 157-160°C
CH, Fp. 87-91°C
—h (57:43)
~COOCH,
-CH-COOCHs  Fp. 96-100°C
(1:1)
-CH»-COOCH3  Fp. 141-143°C

H

H

H

IN\
(Bn) —(}{Z—N\;l

(1)

o)

(1:1

Fp. 154-157°C
(63:37)

Fp. 212-217°C
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28

29
30

31

32

33

34

35

36

37

38

39

40

(H)

Br
Br
Br

(H)

Br

Br
(H)

Br

Br

Br

Br

Br

CF3
(H)

CF3

CF3
(H)

CF3

A fizikai
tulajdonsagok
-CHy-CH=CH,  Fp. 95-99°C
(78:22)
-CH3-CN Fp. 170-172°C
Fp. 147-150°C
-C'*z@—ﬂ (86:14)
-CHp-CgHs5  Fp. 140-143°C
(95:5)
-CH2-COOH  Fp. >195°C (Z)
= Fp. 83-86°C
N
—aH, “O0OoCH,
GH, Fp. 90-93°C
,N\
—QH, “C00iCH,
faﬂs Fp. 97-101°C
N
—QH, “CO0iCH,
= Fp. 120-123°C
—CH-N (84:16)
\=N
o, Fp. 101-105°C
N
—CH, “000aCH,
No  Fp.160-163°C
—CH;-N (75:25)
\=N
CH,-CH, IH.NMR™Y)
] .
- 6,11
—Q, "COOGH,
nCH 1H-NMR ")
N 5,94
~
—CH, “000CH,
@G, IH.NMR"):
N 6,06
—CH, 00O,
i{l‘,,H7 Fp. 86-90°C
N
—CH, “COOCH,
CH, Fp. 137-140°C
l
No
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43

45

46

47

48

49

50

51

52

53

54

55

56

Br
(H)

Br

Br

(H)

Br
(H)

Br

Br
(H)

(H)

Br

x2 x3
H CF3
(CF3) (H)
H CF3
(CF3) (H)
H CF3
(CF3) (H)
H CF3
(CF3) (H)
H CF3
(CF3) (H)
H CF3
(CF3) (H)
H CF3 H
H CF3
CF3) (H)
H CF3
H CF3
H CF3
(CF3)  (H)
H CF3
(CF3) (H)
H CF3
H CF3
CF3) H)
H CF3
(CF3) (H)
H CF3

x4 A fizikai
tulajdonsagok
H -O-n-C3H7  Fp. 105-109°C
(Br) (86:14)
H -0-i-C3Hq 1H.NMR™:
(Br) 5,98; 6,06
(53:47)
H  -O--CHy-CECH Fp. 73-76°C
(Br) (53:47)
H Fp. 75-78°C
By (36:64)
H -CHy-0-CO-t-C4H9 IH-NMR™):
(Br) 6,49
(66:34)
H -CH-0-(CHp)3-CgHs IH-NMR™:
(Br) 5.96; 6,05
0O .0 Fp. 175-180°C

—O—C-NH-C-NH

H
(Br)

(Br)

(Br)

(Br)

(Br)

C

1H-NMR™):
6,03
(76:24)
Fp. 90-93°C

Fp. 105-108°C

Fp. 86-90°C
(81:19)

IH-NMR®):
5,95; 6,35
(80:20)
1H-NMR™:
6,05

1H-NMR™®):
5.95
(76:24)
1IH.NMRY):
5,95; 6,35
(72:28)
Fp. 115-120°C
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59

60
61

62

63

65

66

67

68

69

70
71

72
73

74

H

H
H

H

H
H

aofien

anfient

X2 x3 x4 A fizikai

tulajdonsagok

H CF3 H -G, Fp. 112-116°C

,N\ .
—QH, COOiGH,
H CF3 H ne Fp. 135-140°C
'N\cooal,

H CF3 H -0-CyHjs Fp. 173-176°C
H F,CH-CF-0- H -0-CpHs Fp. 35-40°C
CF3-O- CF3-0- H -0-CpH;5 1H-NMR™/;

591

CgHs H H -0-CHj5 1H-NMR™):

(H) (CeHs) ‘ 5,87; 5,92

-0-(CH»),-O- H -0-CoHs  Fp. 150-151°C

-0-(CHp)7-O- H <|:H, Fp. 162-164°C

N
—QH, COOCH,

-O-CF;-CFCl-0O- H o Fp. 127-130°C

(-O-CFCI-CF2-0-) N
—CH, “COOCH,

-0-CF,-CFCI-O- H -0-CHj5 Fp. 96-100°C
(-O-CFC1-CF»-0-) 1:1)
-0-CF,-CFCl-O- Gt 1H.NMR™:
(-0-CFC1-CF,-0-) N 5,91

—QH, T COOGH,

-0-CF;-CFCI-0O- H a, Fp. 130-133°C

(-O-CFCI-CF5-0-) N
—CH, TO00CH,

-0-CF,-CFCl-O- H nCHy Fp. 62-66°C

(-O-CFCI-CF3-0-) N
—C, “COOCH,

-0-CF5-CF-O- H -0-CoHj5 Fp. 90-93°C

-0-CF,-CF5-0- H o Fp. 140-144°C
N ~N
—CH, TCOOCH,
-0-CF)-CF»-0- H -CHy-0-CHy)»-OCH; Fp. 60-64°C
-0-CF,-CF5-0- H CiHy Fp. 53-57°C
’N\
—Qi, TC00CH,
-0-CFp-CF»-O- H H, Fp. 123-125°C

|
’N\
—CH, “COOCH,



Példa szama x1 x2 x3 x4 A fizikai

tulajdonsagok

75 H -0-CF»-CF2-0O- H n—fllsﬂr Fp. 70-73°C
N :
—CH, “OOOGH, ( .

76 H -0-CF»-CHF-O- H -0-CoHs Fp. 75-80°C
77 H -0-CF»-0- H -0-CoHg Fp. 110-113°C
78 H -0-CF2-0O- H ?*s Fp. 147-150°C

Fp. olvadaspont

az lH—NMR-—spektrumokat deuterokloroformban (CDCljy) vagy
hexadeutero-dimetil-szulfoxidban (DMSO-dg) belsd standard-
ként tetrametil-szilannal (TMS) vettiik fel. é&-értékként
az N-CHp-N-csoport kémiai eltoléddsa van megadva ppm egy-

ségben.

Kiinduldsi vegyliletek eldallitasa

II-1. példa a (2) képletd vegyiilet eldallitasa

900 ml telitett vizes amméniaoldathoz keverés kdzben
cseppenként 120 g (0,3 mol) 4-broém-2-triklér-metil-6-tri-
fluor-metil-1H-benzimidazol [239 508 sz&md eurdpai szabadal-
mi leiras] 300 ml etanolban készitett oldatéat adjuk 15-25 °C
hémérsékleten, majd az adagolas befejezését kdvetden egy O6-
ran at szobahdmérsékleten keverjiik. A feldolgozashoz a
reakcidelegyet 4000 ml 20 %-os sdsavval pH=1 értékre &4llit-
juk be, majd egyenként 300 ml diklér-metannal h&romszor ext-—

rahaljuk. Az egyesitett szerves fazisokat vizmentes natri-

um-szulfattal szaritjuk, vakuumban betdményitjiik, és a mara-
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dé olajat kovasavgél tdltetd oszlopon végzett kromatogrédfias
eljarassal (elualdészer: ciklohexan/ecetsav-észter 2:1 aranyi
elegye) és petroléterbdl végzett kristalyositassal tisztit-
Jjuk.

49,1 g 4-brém-2-ciano-6-trifluor-metil-1H-benzimida-
zolt kapunk, olvadaspont: 130-134 °C (kitermelés:55 %).

Megfelelden lefolytatott eldallitasi eljaréassal kap-
juk a kovetkezd, (II) a&altalanos képletll szubsztitualt 1H-

~benzimidazolokat:

-Példa szama x1 x2 x3 x4 A fizikai
tulajdonsagok
11-2 H NOy H H Fp. >240°C
(H) (NO2)
I1-3 H -0-CF,-CFCl-O- H Fp. >230°C

(-O-CFC1-CF»-0-)

11-4 H -O-CF,-CF5-O- H Fp. >230°C
1-5 H H CF3 H Fp. 173-176°C
(CF3) (H)
11-6 H H CyHs-0- H Fp. 86-90°C
(C2Hs5-0-) (H)
11-7 H H FCH-CF5-O- H Fp. 130-132°C
(FoCH-CF7-0O-) (H)
11-8 H CF3.0-  CF3.0- H Fp. 194-198°C
11-9 H H CeHs H Fp. >230°C
(CeHs) (H)
I1-10 H -0-(CHj)3-O- H Fp. >230°C
II-11 H -O-CF»-CHF-O- H Fp. 50-60°C

(-O-CHF-CF,-0-)
11-12 H -0-CF5-0- H Fp. >220°C
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Szabadalmi igénypontok

1. (I) altalanos képletld CN-szubsztitudlt benzimida-

zolok alkalmazadsa parazita protozodk, kiildndsen coccidiak

lekilizdésére szolgald szerként, amely képletben

x1, x2, x3 &s x4 jelentése egymastél fiiggetleniil hidrogén-

atom, halogénatom, cianocsoport, nitrocsoport; adott
esetben szubsztitualt alkil-, alkoxi-, alkil-tio-,
alkil-szulfinil-, alkil-szulfonil- vagy cikloalkil-
csoport; adott esetben szubsztitualt kondenzalt di-
oxi-alkilén-csoport; hidroxi-karbonil-, alkil-karbo-
nil-, alkoxi-karbonil-, cikloalkil-oxi-karbonil-cso-
port; adott estben szubsztitudlt amino- vagy amino-
-karbonil-csoport vagy adott esetben helyettesitett
aril-, aril-oxi-, aril-tio-, aril-szulfinil-, aril-
-szulfonil-, aril-szulfonil-oxi-, aril-karbonil-,
aril-oxi-karbonil-, aril-azo- vagy aril-tio-metil-
-szulfonil-csoport, ahol az X1, X2, x3 és x4 szub-
sztituensek legalabb egyikének jelentése hidrogéna-
tomtdl és halogénatomtdl eltérd,

jelentése hidrogénatom, alkilcsoport vagy adott e-
setben szubsztitudlt arilcsoport, és

jelentése hidroxicsoport, cianocsoport vagy adott
esetben szubsztitudlt alkil-, alkenil-, alkinil-,
alkoxi-, alkenil-oxi-, alkinil-oxi-, alkil-tio-, a-
mino-, alkil-karbonil-, alkoxi-karbonil-, alkil-kar-
bonil-oxi-, dialkoxi-foszforil-, (hetero)aril-, (he-

tero)aril-karbonil-, (hetero)aril-oxi-karbonil-,
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(hetero)-aril-karbonil-oxi- vagy (hetero)aril-ami-

no-karbonil-amino-karbonil-oxi-csoport.

2. Parazita protozodk elleni szer, azzal jellemezve,
hogy 1legaldbb egy 1. igénypont szerinti, (I) &altalanos
képletd szubsztitualt benzimidazolt tartalmaz.

3. Eljaras parazita protozak lekiizdésére, azzal jel-
lemezve, hogy a protozodkat és/vagy életteriiket 1. igénypont
szerinti, (I) &ltalanos képletll szubsztitudlt benzimidazolok
behatasanak tessziik ki.

4. Eljaras parazita protozodk elleni szer el&allita-
sdra, azzal jellemezve, hogy 1. igénypont szerinti, (I) &l-
talanos képletd szubsztitudlt benzimidazolokat szaporitéda-
nyaggal és/vagy felliletaktiv anyagokkal keveriink Ossze.

5. Az 1. igénypont szerinti (I) &ltalanos képleti
szubsztitudlt benzimidazolok alkalmazadsa parazita protozoak

elleni szer eldallitaséara.
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