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— amelyek képletében G jelentése hidrogénatom, egy fémion-ek-
vivalens vagy egy amménium-, szulfdénium- vagy foszfénium-kat-
ion, Rg, Ri, Rz, R3, Rgq és Rg a szerves kémidban szokadsosan al-
kalmazott és a leirasban részletezett csoportokat jelent, vala-
mint n értéke 0, 1 vagy 2 — elbdllitésa. r soran egy

(II) altalanos képletd vegyﬁletet
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— amelynek képletében Rg jelentése RgRgN- altalanos képleti

csoport; R7 jelentése RjgR11N- vagy Rj120- &ltaldnos képletd

csoport — inert szerves olddszerben, adott esetben bazis je-

- . ) - 7 N . / .
lenlétében egy /ymeﬁ.)@&,l/,é hatl rozcunea’rmca 2od lea

-2(HHa) (Vb)

.t
reagéltaE&ak, és adott esetben az igy nyert (I) &ltalédnos kép-



letli vegyliletet, amelyben G egy fémion-ekvivalenst vagy egy am-
ménium-kationt jelent, sdékonverzidval A4talakitjdk a megfeleld
olyan (I) &altalanos képletl vegyliletté, amelyben G egy szulfé-
nium- vagy foszfénium-kationt jelent, vagy egy Bronsted-savval
reagadltatva atalakitjdk a megfeleld olyan (I) &ltaldnos képletid
vegyliletté, amelyben G jelentése hidrogénatomy ~&s—kiwdnt—ese
Pen az igy nyert (I) &ltaldnos képletli vegylileteket adott gset-
ben 3avmegkotd szer vagy katalizator jelenlétében egy (XII)
vagy (XINd) &ltalanos képletd elektrofillel
Go-L (xXm Raz-N=C=X, (Xlig
in situ reagalXatva atalakitjak (Ia) &altaldnog képletd vegyiile-

tekké,
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ahol a képletekben
Gog jelentése -C(0) -R3q, -C(X1) -X5-R31, -C(X3)-N(R32) -R33,
-S02~R34 vagy -P(Xg) (R35)-R3g altaldnos képletli csoport;
X3 jelentése oxigé vagy kénatom;
L jelentése kiYépdcsoport,
R32 elentése hidrogénatom, adottN\esetben szubszti-

tualt ~alkil-, «cikloalkil-, alkoxi-, alkenil-, alkoxi-
,// g /
alkil-= +="vagy benzi
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A talalmany herbicid hatasd szubsztitualt 3‘hidroxi—4—
—aril-5-oxo-pirazolin-szarmazékok Uj eldallitasi eljéréséra vo-~
natkozik.

Herbicid aktivitassal rendelkezd 3-hidroxi-4-aril-5-oxo-
pirazolinokat ismertetnek, valamint a vegylletek eldallitasi
eljarasait ismertetik — egyebek mellett — példaul a koévetkezd
dokumentumokban: WO 92/16510. szamon ko&zzétett nemzetkézi sza-
badalmi bejelentés, 0 508 126. eurdpai szabadalmi bejelentés,
WO 95/01971., WO 96/21652., WO 96/25395., WO 97/02243. és WO
99/47525. szamon koézzétett nemzetkdzi szabadalmi bejelentés.

Meglepd médon azt taldltuk, hogy szubsztitudlt 3-hidroxi-
-4-aril-5-oxo-pirazolin-szarmazékokat nagy kitermeléssel és
nagy tisztasaggal egyszerien eldallithatunk oly médon, hogy
aril-malonamidokat (aril-malonsav-diamidokat) vagy aril-malon-
amidsavakat (aril-malonsav-monoamidokat) kondenzaciés reak-
cidban hidrazinszarmazékokkal reagaltatunk.

A jelen talalmany targya tehat eljaras (I) altaladnos kép-

letd vegyliletek

R, U]

— amelyek képletében

Ro jelentése egymastdél fiiggetlenil halogénatom, 1-6 szénato-

Vet



mos alkilcsoport, 2-6 szénatomos alkenilcsoport, 2-6 szén-—
atomos alkinilcsoport, 1-6 szénatomos halogén-alkil-cso-
port, ciano-(1-6 szénatomos alkil)-csoport, 2-6 szénatomos
halogén-alkenil-csoport, ciano-(2-6 szénatomos alkenil) -
-Csoport, 2-6 szénatomos halogén-alkinil-csoport, ciano-
-(2-6 szénatomos alkinil)-csoport, hidroxicsoport, 1-6
szénatomos hidroxi-alkil-csoport, 1-6 szénatomos alkoxi-
csoport, nitro-, aminocsoport, 1-6 szénatomos alkil-amino-
-csoport, di(l-6 szénatomos alkil) -amino-csoport, [(1-6
szénatomos alkil)-karbonil]-amino-csoport, [(1-6 szénato-
mos alkil)—szulfonil]—amino—csoport, [(1-6 szénatomos al-
kil)—amino]—szulfonil~csoport, (1-6 szénatomos alkil)-kar-
bonil-csoport, [(1-6 szénatomos alkil)-karbonil]-(1-6
szénatomos alkil)-csoport, [(1-6 szénatomos alkoxi)-karbo-
nil]-(1-6 szénatomos alkil)-csoport, [(1-6 szénatomos al-
kil)-karbonil]-(2-6 szénatomos alkenil)-csoport, {(1-6
szénatomos alkoxi)-karbonil]-(2-6 szénatomos alkenil)-cso-
port, [(1-6 szénatomos alkil)-karbonil]-(2-6 szénatomos
alkinil)-csoport, [(1-6 szénatomos alkoxi)-karbonil]-(2-6
szénatomos alkinil)-csoport, (1-6 szénatomos alkoxi)-kar-
bonil-csoport, ciano-, karboxilcsoport, fenilcsoport vagy
aromas csoport, amely a nitrogén-, az oxigén- és a kénatom
k6zil kivalasztott 1 vagy 2‘heteroatomot tartalmaz, ahol
az utdbbi két aromas csoport adott esetben 1-3 szénatomos
alkilcsoporttal, 1-3 szénatomos halogén-alkil-csoporttal,
1-3 szénatomos alkoxicsoporttal, 1-3 szénatomos halogén-

-alkoxi-csoporttal, halogénatommal, ciano- vagy nitrocso-
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porttal szubsztitudlt; vagy

Ro a szomszédos Rj, Ry és R3 szubsztituensekkel egyiitt eqgy te-
litett vagy telitetlen 3-6 szénatomos szénhidrogénhidat
képezhet, amelyet a nitrogén-, oxigén- és kénatom ko&zil
kivadlasztott egy vagy két heteroatom szakithat meg és/vagy
amely 1-4 szénatomos alkilcsoporttal szubsztitudlt lehet;

Ri, Rz és R3 mindegyikének jelentése egymastoél fiiggetleniil hid-
rogén-, halogénatom, 1-6 szénatomos alkilcsoport, 2-6
szénatomos alkenilcsoport, 2-6 szénatomos alkinilcsoport,
3-6 szénatomos cikloalkilcsoport, 1-6 szénatomos halogén-
-alkil-csoport, 2-6 szénatomos halogén-alkenil-csoport,
[(1-6 szénatomos alkoxi)-karbonil]-(2-6 szénatomos alke-
nil)-csoport, [(1-6 szénatomos alkil)-karbonil]-(2-6 szén-
atomos alkenil)-csoport, ciano-(2-6 szénatomos alkenil) -
—csoport, nitro-(2-6 szénatomos alkenil)-csoport, 2-6
szénatomos halogén-alkinil-csoport, [(1-6 szénatomos alko-
Xi)-karbonil]-(2-6 szénatomos alkinil)-csoport, [(1-6
szénatomos alkil)-karbonil]-(2-6 szénatomos alkinil)-cso-
port, ciano-(2-6 szénatomos alkinil)-csoport, nitro-(2-6
szénatomos alkinil)-csoport, 3-6 szénatomos halogén-ciklo-
alkil-csoport, hidroxi-(1-6 szénatomos alkil)-csoport,
(1-6 szénatomos alkoxi)-(1-6 szénatomos alkil)-csoport,
[(1-6 szénatomos alkil)-tio]-(1-6 szénatomos alkil) -cso-
port, cianocsoport, (1-4 szénatomos alkil)-karbonil-cso-
port, (1-6 szénatomos alkoxi)—karbonil—CSOport, hidroxi-
csoport, 1-10 szénatomos alkoxicsoport, 3-6 szénatomos al-

kenil-oxi-csoport, 3-6 szénatomos alkinil-oxi-csoport, 1-6
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szénatomos halogén-alkoxi-csoport, 3-6 szénatomos (halo-
gén-alkenil) -oxi-csoport, (1-6 szénatomos alkoxi)-(1-6
szénatomos alkoxi)-csoport, merkaptocsoport, 1-6 szénato-
mos alkil-tio-csoport, 1-6 szénatomos (halogén-alkil)-tio-
—Csoport, 1-6 szénatomos alkil-szulfinil-csoport, 1-6
szénatomos alkil-szulfonil-csoport, nitro-, aminocsoport,
1-6 szénatomos alkil-amino-csoport, di(l1-6 szénatomos al-
kil)-amino-csoport vagy fenoxicsoport, amelyben a fenil-
csoport adott esetben 1-3 szénatomos alkilcsoporttal, 1-3
szénatomos halogén-alkil-csoporttal, 1-3 szénatomos alko-
xicsoporttal, 1-3 szénatomos halogén-alkoxi-csoporttal,
halogénatommal ciano- vagy nitrocsoporttal szubsztitualt;
jelentése ezenkiviil fenilcsoport, naftilcsoport vagy egy
O6t- vagy hattagi aromas csoport, amely a nitrogén-, oxi-
gén- és kénatom kd&ziil kivalasztott egy vagy két heteroato-
mot tartalmazhat, ahol a fenilcsoport, a naftilcsoport és
az o6t- vagy hattagi aromas csoport adott esetben halogén-
atommal, 3-8 szénatomos cikloalkilcsoporttal, hidroxi-,
merkapto-, amino-~, ciano-, nitro- vagy formilcsoporttal
szubsztitualt lehet; és/vagy

a fenilcsoport, a naftilcsoport és az ot- vagy hattaga
aromas csoport adott esetben a k&vetkezd csoportokkal
szubsztitualt 1lehet: 1-6 szénatomos alkilcsoport, 1-6
szénatomos alkoxicsoport, hidroxi-(1-6 szénatomos alkil) -
-csoport, (1-6 szénatomos alkoxi)-(1-6 szénatomos alkil) -
—-csoport, (1-6 szénatomos alkoxi)-(1-6 szénatomos alkoxi) -

-csoport, (1-6 szénatomos alkil)—karbonil—csoport, 1-6



szénatomos alkil-tio-csoport, 1-6 szénatomos alkil-szulfi-
nil-csoport, 1-6 szénatomos alkil-szulfonil-csoport, mono-
(1-6 szénatomos alkil)—amino—csoport, di(l1-6 szénatomos
alkil)-amino-csoport, [(1-6 szénatomos alkil)-karbonil]-
-amino-csoport, N-[(1-6 szénatomos alkil)-karbonil]-N-(1-6
szénatomos alkil)-amino-csoport, 2-6 szénatomos alkenil-
csoport, (3-6 szénatomos alkenil)-oxi-csoport, hidroxi-
-(3-6 szénatomos alkenil)—csoport, (1-6 szénatomos alko-
Xi)-(2-6 szénatomos alkenil)-csoport, [(1-6 szénatomos
alkoxi)-(3-6 szénatomos alkenil)]-oxi-csopert, (2-6 szén-
atomos alkenil)-karbonil-csoport, 2-6 szénatomos alkenil-
-tio-csoport, 2-6 szénatomos alkenil-szulfinil-csoport,
2-6 szénatomos alkenil-szulfonil-csoport, mono- vagy di-
(2-6 szénatomos alkenil)—amino—csoport, N-(1-6 szénatomos
alkil)-N-(3-6 szénatomos alkenil)—amino-csoport, [(2-6
szénatomos alkenil)—karbonil]—amino—csoport, N-[(2-6 szén-
atomos alkenil)—karbonil]—NL(l—G szénatomos alkil)-amino-
—-Csoport, 2-6 szénatomos alkinilcsoport, (3-6 szénatomos
alkinil)—oxi—csoport, hidroxi-(3-6 szénatomos alkinil)-
—Ccsoport, (1-6 szénatomos alkoxi)-(2-6 szénatomos alki-
nil)-csoport, [(1-6 szénatomos alkoxi)-(3-6 szénatomos al-
kinil)]—oxi—csoport, (2-6 szénatomos alkinil)-karbonil-
—csoport, 2-6 szénatomos alkinil-tio-csoport, 2-6 szénato-
mos alkinil—szulfinil—csoport, 2-6 szénatomos alkinil-
-szulfonil-csoport, mono- vagy di(2-6 szénatomos alkinil) -
—amino-csoport, N-(1-6 szénatomos alkil)-N-(3-6 szénatomos

alkinil)—amino—csoport, [(2-6 szénatomos alkinil)-karbo-



nil]-amino-csoport vagy N-[(2-6 szénatomos alkinil)-karbo-
nilj-N-(1-6 szénatomos alkil)-amino-csoport; és/vagy

a fenilcsoport, a naftilcsoport és az ot- vagy hattagu
aromas csoport adott esetben a kovetkezd csoportokkal
szubsztitudlt lehet: halogén-szubsztitualt 1-6 szénatomos
alkilcsoport, 1-6 szénatomos alkoxicsoport, hidroxi-(1-6
szénatomos alkil)-csoport, (1-6 szénatomos alkoxi)-(1-6
szénatomos alkil)-csoport, (1-6 szénatomos alkoxi)-(1-6
szénatomos alkoxi)-csoport, (1-6 szénatomos alkil)-karbo-
nil-csoport, 1-6 szénatomos alkil-tio-csoport, 1-6 szén-
atomos alkil-szulfinil-csoport, 1-6 szénatomos alkil-szul-
fonil-csoport, mono(l-6 szénatomos alkil)-amino-csoport,
di(1-6 szénatomos alkil)-amino-csoport, [(1-6 szénatomos
alkil)—karbonil]—amino—csoport, N-[(1-6 szénatomos alkil)-
-karbonil]-N-(1-6 szénatomos alkil)-amino-csoport, 2-6
szénatomos alkenilcsoport, (3-6 szénatomos alkenil)-oxi-
csoport, hidroxi-(3-6 szénatomos alkenil)-csoport, (1-6
szénatomos alkoxi)-(2-6 szénatomos alkenil)-csoport, [(1-6
szénatomos alkoxi)-(3-6 szénatomos alkenil)]—oxi—csoport,
(2~-6 szénatomos alkenil)—karbonil—csoport, 2-6 szénatomos
alkenil-tio-csoport, 2-6 szénatomos alkenil-szulfinil-cso-
port, 2-6 szénatomos alkenil-szulfonil-csoport, mono- vagy
di(2-6 szénatomos alkenil) -amino-csoport, N-(1-6 szénato-
mos alkil)-N-(3-6 szénatomos alkenil)-amino-csoport, [(2-6
szénatomos alkenil)—karbonil]—amino—csoport, N-[(2-6 szén-
atomos alkenil)-karbonil]-N-(1-6 szénatomos alkil)-amino-

—csoport, 2-6 szénatomos alkinilcsoport, (3-6 szénatomos
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alkinil)—oxi—csoport, hidroxi- (3-6 szénatomos alkinil) -
—Csoport, (1-6 szénatomos alkoxi)-(2-6 szénatomos alki-
nil)-csoport, [(1-6 szénatomos alkoxi)-(3-6 szénatomos al-
kinil) ]J-oxi-csoport, (2-6 szénatomos alkinil)-karbonil-
—Csoport, 2-6 szénatomos alkinil-tio—csoport, 2-6 szénato-
mos alkinil—szulfinil—csoport, 2-6 szénatomos alkinil-
—-szulfonil-csoport, mono- vagy di(2-6 szénatomos alkinil)-
—amino-csoport, N-(1-6 szénatomos alkil)-N-(3-6 szénatomos
alkinil)-amino-csoport, [(2-6 szénatomos alkinil)-karbo-
nil]-amino-csoport vagy N-[(2-6 szénatomos alkinil)-karbo-
nil}-N-(1-6 szénatomos alkil)-amino-csoport; és/vagy
a fenilcsoport, a naftilcsoport és az ot- vagy hattagu
aromas csoport adott esetben a kovetkezS csoportokkal
szubsztitudlt lehet: —COORs5p, -CONRgq, —S02NR53R54  vagy
—SO20Rss dltalanos képletii csoport, ahol
Rso, Rs1, Rsz, Rg3, Rgy és Rss mindegyikének jelentése
egymastél fiiggetlenil 1-6 szénatomos alkilcso-
port, 2-6 szénatomos alkenilcsoport vagy 3-6
szénatomos alkinilcsoport, vagy halogénatommal,
hidroxi-, alkoxi-, merkapto-, amino-, ciano-,
nitro-, alkil-tio-, alkil-szulfinil- vagy alkil-
—-szulfonil-csoporttal szubsztitudlt 1-6 szénato-
mos alkilcsoport, 2-6 szénatomos alkenilcsoport
vagy 3-6 szénatomos alkinilcsoport;

értéke 0, 1 vagy 2;

R4 és Rs mindegyikének jelentése egymastél figgetleniil hidro-

génatom, 1-12 szénatomos alkilcsoport, 1-12 szénatomos ha-



logén—alkil—csoport, 2-8 szénatomos alkenilcsoport, 2-8
szénatomos alkinilcsoport, (1-10 szénatomos alkoxi)-~(1-8
szénatomos alkil) -csoport, [poli(1-10 szénatomos alkoxi)]-
-(1-8 szénatomos alkil)-csoport, (1-10 szénatomos alkil-
-tio)-(1-8 szénatomos alkil)-csoport, 3-8 szénatomos cik-
loalkilcsoport, 3-8 szénatomos halogén—cikloalkil—csoport,
4-8 tagd heterociklusos csoport, fenilcsoport, a- vagy fB-
-naftilcsoport, fenil-(1-6 szénatomos alkil)-csoport, a-
vagy PB-naftil-(1-6 szénatomos alkil)-csoport, &t- vagy
hattagﬁ‘heteroarilcsoport vagy oOt- vagy hattaga hetero-
aril-(1-6 szénatomos alkil)-csoport, ahol az aromds és
heteroaromas csoportok adott esetben halogénatommal, 1-6
szénatomos alkilcsoporttal, 1-6 szénatomos halogén-alkil-
-csoporttal, 1-6 szénatomos alkoxicsoporttal, 1-6 szénato-
mos halogén—alkoxi—csoporttal, nitro- vagy cianocsoporttal
Szubsztitualtak lehetnek; vagy

Rg4 és Rg azokkal a nitrogénatomokkal egyutt, amelyekhez kotdd-
nek, egy telitett vagy telitetlen 5-8 tagu heterociklusos
gylriit képeznek, amely
1) adott esetben oxigén-, kénatommal vagy >NRj4 &altalanos
képletd csoporttal van megszakitva és/vagy adott esetben
halogénatommal, 1-10 szénatomos alkilcsoporttal, 1-10
szénatomos halogén—alkil—CSOporttal, hidroxicsoporttal,
1-6 szénatomos alkoxicsoporttal, (1-6 szénatomos alkoxi) -
-(1-6 szénatomos alkoxi)—csoporttal, 1-6 szénatomos halo-
gén—alkoxi—csoporttal, merkaptocsoporttal, 1-6 szénatomos

alkil—tio—csoporttal, 3-7 szénatomos cikloalkilcsoporttal,
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hetercarilcsoporttal, heteroaril-(1-6 szénatomos alkil)-
—-csoporttal, fenilcsoporttal, fenil-(1-6 szénatomos al-
kil)-csoporttal vagy benzil-oxi-csoporttal szubsztitualt,
ahol az utébbi harom szubsztituens fenilcsoportja adott
esetben halogénatommal, 1-6 szénatomos élkilcsoporttal,
1-6 szénatomos halogén—alkil—csoporttal, 1-6 szénatomos
alkoxicsoporttal, 1-6 szénatomos halogén—alkoxi—csoporttal
vagy nitrocsoporttal szubsztitualt, és/vagy
2) egy kondenzalt vagy spiro-kététt 2-6 szénatomos, adott
esetben oxigén- vagy kénatommal megszakitott alkilén- vagy
alkenilénlancot tartalmazhat, vagy a telitett vagy teli-
tetlen heterociklusos gyldrd legalabb €gy gyidrldatomja koti
Ossze az alkilén- vagy alkenilénlancot;
Rig4 jelentése hidrogénatom, 1-4 szénatomos alkilcso-
port, (1-6 szénatomos alkil)—karbonil—csoport,
1-6 szénatomos alkil—szulfonil—csoport, 3-6
szénatomos alkenilcsoport vagy 3-6 szénatomos
alkinilcsoport; és
jelentése hidrogénatom, egy fémion-ekvivalens vagy egy am-

moénium-, szulfénium- vagy foszfénium-kation —

eldallitasara, amelynek soran egy (II) altalanos képleti vegylu-~

letet
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— amelynek képletében

Rp, Ri, Ry és R3 jelentése a fentiekben meghatarozott;

n értéke a fentiekben meghatdrozott;

Rg jelentése RgRgN- &ltal&nos képletii csoport;

R7 jelentése RjgRjpN- vagy Rj20- &ltalanos képleti csoport;
valamint

Rg, Rg, Rjp, Rjj és Ri2 mindegyikének jelentése egymastél fiig-
getleniil hidrogénatom, 1-6 szénatomos alkilcsoport, 1-6
szénatomos halogén—alkil—csoport, 3-6 szénatomos alkenil-
Csoport vagy benzilcsoport, ahol a benzilcsoport fenilcso-
portja adott esetben 1-4 szénatomos alkilcsoporttal, halo-
génatommal, 1-4 szénatomos halogén—alkil—CSOporttal, 1-4
szénatomos alkoxicsoporttal vagy nitrocsoporttal szubszti-
tualt lehet —

inert szerves olddészerben, adott esetben bazis jelenlétében egy

(IV), (IVa) vagy (IVb) altalanos képleti vegyllettel

Ry
H,},«Rs TS HN

Y (v H:L -(HHal) (IVa) H{J 2HHd) ()
R, R, R

4

— amelynek képletében R4 és Rg jelentése a fentiekben meghata-
rozott, és H-Hal egy hidrogén-halogenidet jelent —

reagaltatunk, és adott esetben az igy nyert (I) altalanos kép-
letld vegyiiletet, amelyben G egy fémion-ekvivalenst vagy egy am-
ménium-kationt jelent, sékonverzidval atalakitjuk a megfelels
olyan (I) 4ltaléanos képleti vegyiletté, amelyben G egy szulfé6-

nium- vagy foszfénium-kationt jelent, vagy egy Broénsted-savval



reagaltatva atalakitijuk a megfeleld olyan (I) altalanos képletd
vegylletté, amelyben G jelentése hidrogénatom.

A talalmany targyat képezi tovabba egy egyedényes reak-
Ccidbbl 4116 kdzvetlen ("in situ") eljaras (I) &4ltaléanos képleti

vegylileteknek (Ia) altalanos képletd vegyiiletekké
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— amelyek képletében

Ro, Ri, Ry, Rj, Ry és Rg jelentése az (I) altalanos képletnél

meghat4rozott;
n értéke az (I) altalanos képletnél meghatdrozott;
Go jelentése -C(0) -R3g, -C(X1)-X2-R3q, -C(X3) -N(R3>) -R33,

-S02-R34 vagy ~P(X4) (R35)-R36 &ltalanos képleti csoport;

X1, X2, X3 és X4 mindegyikének jelentése egymastél fiiggetleniil
oxigén- vagy kénatom;

R3p jelentése adott esetben halogénatommal szubsztituilt 1-20
szénatomos alkilcsoport, 2-20 szénatomos alkenilcsoport,
(1-8 szénatomos alkoxi)-(1-8 szénatomos alkil)—csoport,
[(1-8 szénatomos alkil)—tio]—(1-8 szénatomos alkil)-cso-
port, [poli(1-10 szénatomos alkoxi)]-(1-8 szénatomos al-

kil)—csoport, vagy adott esetben halogénatommal, 1-6 szén-



kénatom helyettesit, (3-6 szénatomos cikloalkil)-(1-6
szénatomos alkil)-csoport, heterociklil-(1-6 szénatomos
alkil)-csoport, heterocaril-(1-6 szénatomos alkil)—csoport,
adott esetben halogénatommal, ciano-, nitrocsoporttal, 1-6
szénatomos alkilcsoporttal, 1-6 szénatomos alkoxi-
csoporttal, 1-6 szénatomos halogén—alkil—csoporttal, 1-6
szénatomos halogén—alkoxi—csoporttal, 1-6 szénatomos
alkil-tio-csoporttal vagy 1-6 szénatomos alkil-szulfonil-
-Csoporttal szubsztitualt fenilcsoport, adott esetben ha-
logénatommal, ciano-, nitrocsoporttal, 1-6 szénatomos al-
kilcsoporttal, 1-6 szénatomos alkoxicsoporttal, 1-6 szén-
atomos halogén—alkil—csoporttal vagy 1-6 szénatomos halo-
gén-alkoxi-csoporttal szubsztitudlt fenil-(1-6 szénatomos
alkil)-csoport, adott esetben halogénatommal vagy 1-6
szénatomos alkilcsoporttal Szubsztitudlt heteroarileso-—
port, adott esetben halogénatommal vagy 1-6 szénatomos al-
kilcsoporttal szubsztitualt fenoxi- (1-6 szénatomos alkil)-
—Csoport, vagy adott esetben halogénatommal, aminocsoport-
tal vagy 1-6 szénatomos alkilcsoporttal szubsztitualt (he-
teroaril-oxi)-(1-6 szénatomos alkil)-csoport;

jelentése adott esetben halogénatommal Szubsztitualt 1-20
szénatomos alkilcsoport, 2-20 szénatomos alkenilcsoport,
(1-8 szénatomos alkoxi)-(2-8 szénatomos alkil)—csoport,
[poli(1-8 szénatomos alkoxi)]-(2-8 szénatomos alkil)-cso-
port, vagy adott esetben halogénatommal, 1-6 szénatomos
alkilcsoporttal vagy 1-6 szénatomos alkoxicsoporttal

szubsztitualt 3-8 szénatomos cikloalkilcsoport, (3-6 szén-



atomos cikloalkil)-(1-6 szénatomos alkil) -csoport, hetero-
ciklil-(1-6 szénatomos alkil)-csoport, heteroaril-(1-6
szénatomos alkil)-csoport, adott esetben halogénatommal,
ciano-, nitrocsoporttal, 1-6 szénatomos alkilcsoporttal,
1-6 szénatomos alkoxicsoporttal, 1-6 szénatomos halogén-
alkil-csoporttal vagy 1-6 szénatomos halogén-alkoxi-cso-

porttal szubsztitualt fenil- vagy benzilcsoport;

R32 és R33 mindegyikének jelentése egymastdél filiggetleniil hidro-

R34

génatom, adott esetben halogénatommal szubsztitudlt 1-8
szénatomos alkilcsoport, 3-6 szénatomos cikloalkilcsoport,
1-8 szénatomos alkoxicsoport, 3-8 szénatomos alkenilcso-
port, (1-8 szénatomos alkoxi)-(1-8 szénatomos alkil)-cso-
port, vagy adott esetben halogénatommal, 1-8 szénatomos
halogén—alkil—csoporttal, 1-8 szénatomos alkilcsoporttal
vagy 1-8 szénatomos alkoxicsoporttal Szubsztituialt fenil-
vagy benzilcsoport; vagy

€s R33 egyiitt €gy 3-6 szénatomos alkilénlancot képez,
amelyben adott esetben €gy szénatomot oxigén- vagy kénatom
helyettesit;

jelentése adott esetben halogénatommal Szubsztitualt 1-8
szénatomos alkilcsoport, 3-8 szénatomos alkenilcsoport,
3-8 szénatomos halogén—alkenil—csoport, 3-8 szénatomos al-
kinilcsoport, 3-8 szénatomos halogén-alkinil—csoport, vagy
adott esetben halogénatommal, 1-6 szénatomos alkilcso-
porttal, 1-6 szénatomos alkoxicsoporttal, 1-4 szénatomos
halogén—alkil—csoporttal, 1-4 szénatomos halogén-alkoxi-

—Csoporttal, ciano- vagy nitrocsoporttal Szubsztituilt fe-



nil- vagy benzilcsoport;

R35 és Rjg mindegyikének jelentése egymastdl fliggetleniil adott
esetben halogénatommal Szubsztituidlt 1-8 szénatomos alkil-
csoport, 1-8 szénatomos alkoxicsoport, 1-8 Szénatomos al-
kil—amino—csoport, di(1-8 szénatomos alkil)—amino-csoport,
1-8 szénatomos alkil-tio—csoport, 2-8 szénatomos alkenil-
~tio-csoport, 3-7 szénatomos cikloalkil—tio—csoport, vagy
adott esetben halogénatommal, nitro-, cianocsoporttal, 1-4
szénatomos alkoxicsoporttal, 1-4 szénatomos halogén-alko-
xi-csoporttal, 1-4 szénatomos alkil—tio—csoporttal, 1-4
szénatomos (halogén—alkil)-tio—csoporttal, 1-4 szénatomos
alkilcsoporttal vagy 1-4 szénatomos halogén—alkil—csoport—
tal szubsztitualt fenil-, fenoxi- vagy fenil-tio-cso-
port —

térténds atalakité4sara, amelynek soréan egy (I) &altaléanos képletd

vegylletet adott esetben savmegkotd szer vagy katalizator je-

lenlétében egy (XII) vagy (XIId) &ltaléanos képleti elektrofil-

lel

Go-L (Xin Ra-N=C=X, (X1id)

— amelynek képletében Go, R3) és X3 Jjelentése a fentiekben
meghatarozott, azzal az eltéréssel, hogy Rz, jelentése hidro-
génatomtdl eltérds, valamint I, jelentése kilépécsoport, példaul
R30C(0)0-, R31Xp- 4&ltaléanos képleti csoport vagy halogénatom,
elénydsen klér-, brém- vagy joédatom —

reagaltatunk.



Az Rg-Rs, G és Gg szubsztituensektdl figgéen az (I) és
(Ia) 4&ltalanos képleti vegyililetek geometriai és/vagy optikai
izomerek vagy izomerkeverékek (atropizomerek) formajaban lehet-
nek, és ha G hidrogénatomot, egy fémion-ekvivalenst vagy egy
amménium-, szulfénium- vagy foszfénium-kationt jelent, akkor a
vegyiiletek tautomerek vagy tautomerkeverékek formajdban is le-
hetnek.

Amennyiben az alkalmazott kiindulasi vegyiiletek nem enan-
tiomeresen tiszta formaban vannak, a fentiekben ismertetett el-
jarasok soréan kapott (I) és (Ia) &ltalanos képletli vegyiiletek
altaldban racematok vagy diasztereoizomer-keverékek formajaban
vannak, amelyeket kivant esetben a fizikai-kémiai tulajdonsaga-
ikon alapuld ismert médszerekkel valaszthatunk el; ilyen méd-
Szer — egyebek mellett — példaul az optikailag tiszta bazi-
sokkal, savakkal vagy fém-komplexekkel végzett séképzést kovetd
frakcionalt kristalyositas, vagy a kromatografias elvalasztias,
példaul az acetil-cellulézon végzett nagynyomasu folyadékkroma-
tografias (HPLC) elvalasztés.

A talalmany szerinti megoldas értelmében az (I) és az (Ia)
altalanos képleti vegyuletek magukban foglaljak a megfeleld
enantiomerek dadsitott vagy optikailag tiszta formdit, valamint
a racematokat és a diasztereoizomereket is. Amennyiben kiilén
nem jelsljik az egyedi optikai izomereket, a leirasban megadott
képlet a fentiekben emlitett eldallitasi eljarasok soran képzé-
d6 racém keverékre vonatkozik. Ha egy alifas C=C kett8s kotés
is jelen van, az elébbieken kiviil geometriai izomerizacié is

felléphet.



A taldlmény kiterjed azokra a sdékra is, amelyeket az (I)
€s az (Ia) altalanos képletd vegyiiletek savakkal képezhetnek. A
savaddicidés sdk kialakitdsara alkalmas Szerves és szervetlen
savak egyarant lehetnek. Az ilyen savak pP€ldai ké6zé tartoznak
— egyebek mellett — 3 kovetkezdk: hidrogén—klorid, hidrogén-
-bromid, salétromsav, foszforsav, kénsav, ecetsav, propionsav,
vajsav, valeriansav, oxalsav, malonsav, fumarsav, szerves szul-
fonsavak, tejsav, borkésav, citromsav €és szalicilsav.

Savas jellegiik miatt azokat az (I) 4altalanos képleti ve-
gylleteket, amelyekben G jelentése hidrogénatom, bazisok (pro-
tonakceptorok) jelenlétében egyszerlien atalakithatjuk a megfe-
lelsé sékka, amelyekben G példaul egy fémion-ekvivalens vagy egy
amménium-kation (l&sd példiul a 0 508 126. Szami eurdpai szaba-
dalmi bejelentést). Bazisként barmilyen szokasosan alkalmazott
protonakceptort felhasznalhatunk. A sé6k — egyebek mellett —
alkalifémsék, Példaul natrium- és kaliumsoék; alkéliféldfémsék,
példaul kalcium- és magnéziumsdk; amméniumsék, azaz szubsztitu-
alatlan amméniumsék €s egyszeresen vagy tobbszordsen szubszti-
tualt amméniumsék, példaul trietil-amménium- vagy metil-amméni-
um-sék, valamint egyéb szerves bazisokkal vagy egyéb kationok-
kal, példaul szulfénium- vagy foszfénium-kationokkal képezett
sék. A Szulfénium-kationok kdérébe tartoznak — egyebek mellett
— példaul a tri(1-4 szénatomos alkil)—szulfénium—kationok,
amelyeket a megfeleld alkalifémsékbol sékonverziéval, példaul
€gy kationcserélg alkalmazasaval allithatunk elg.

Az alkalmas sOképz&k k6zé tartoznak az alkalifém- és alka-

liféldfém—hidroxidok, kilénssen a litium-, kalium-, magnézium-



vagy kalcium-hidroxid, amelyek koézil kiiléndsen jelent8s a nat-
rium-hidroxid és a kdlium-hidroxid. Alkalmas sOképzSket ismer-
tetnek példaul a WO 97/41112. szamon k&zzétett nemzetkdzi sza-
badalmi bejelentésben.

Az amméniumsék kialakitasara alkalmas aminok k&érébe
egyebek mellett — példaul a kévetkezs vegyiiletek tartoznak:
amménia, valamint primer, szekunder és tercier 1-18 szénatomos
alkil-aminok, 1-4 szénatomos (hidroxi—alkil)—aminok, valamint
2-4 szénatomos (alkoxi—alkil)-aminok, példaul metil-amin, etil-
—amin, propil-amin, izopropil-amin, a butil-aminok négy izome-
re, amil-amin, izoamil-amin, hexil-amin, heptil-amin, oktil-
—-amin, nonil-amin, decil-amin, pentadecil-amin, hexadecil—amin,
heptadecil-amin, oktadecil-amin, N;etil—NLmetil—amin, N-izopro-
pPil-N-metil-amin, N;hexil—NLmetil—amin, N;metil—NLnonil—amin,
NLmetil—AFpentadecil—amin, N;metil—NLoktadecil—amin, N-butil-n-
-etil-amin, N-etil-N-heptil-amin, N-etil-N-oktil-amin, N-hep-
til-N-hexil-amin, N-hexil-N-oktil-amin, dimetil-amin, dietil-
—amin, dipropil-amin, diizopropil—amin, dibutil-amin, diamil-
-amin, diizoamil-amin, dihexil-amin, diheptil-amin, dioktil-
—-amin, (2—hidroxi—etil)—amin, (3—hidroxi—propil)—amin, (2-hid-
roxi—propil)—amin, ALAFbisz(2—hidroxi—etil)—amin, N-etil-N-(2-
—hidroxi—etil)—amin, NLbutil—NL(2—hidroxi—etil)—amin, allil-
—amin, (2—butenil)—amin, (2—pentenil)—amin, (2,3-dimetil-2-bu-
tenil) -amin, di(2—butenil)—amin, (2—hexenil)—amin, propilén-di-
amin, trimetil-amin, trietil-amin, tripropil-amin, triizopro-
pil-amin, tributil—amin, triizobutil—amin, tri(szek—butil)-

-amin, triamil-amin, (2—metoxi—etil)—amin és (2-etoxi-etil)-



—amin; heterociklusos aminok, példaul piridin, kinolin, izoki-
nolin, morfolin, N-metil-morfolin, tiomorfolin, piperidin, pir-
rolidin, indolin, kinuklidin €és azepin; primer aril-aminok,
példaul anilinek, metoxi-anilinek, etoxi-anilinek, orto-, meta-
és p-toluidinek, fenilén-diaminok, benzidinek, naftil-aminok,
valamint orto-, meta- és p-klér-anilinek; de kiiléndsen eldényo-
sen trietil-amin, izopropil-amin és diizopropil-amin.

A fenti definiciékban a halogénatom fluor-, klér-, brém-
vagy joédatomot, eldényésen fluor-, klér- vagy bromatomot jelsl.

A szubsztituensek fenti meghatarozisaiban szerepldé alkil-
csoport kifejezés példaul metil-, etil-, propil-, izopropil-,
butil-, szek-butil-, izobutil- vagy terc—butil—csoportra, vala-
mint pentil-, hexil-, heptil-, oktil-, nonil-, decil-, undecil-
és dodecil-izomerekre vonatkozik.

A halogén-alkil-csoportok eldénydsen 1-6 szénatomos l&anc-
hosszisaguak. Halogén-alkil-csoportok példaul a koévetkezdk:
fluor-metil-, difluor-metil-, trifluor-metil-, klér-metil-, di-
klér-metil-, triklér-metil-, 2,2,2—trifluor—etil—, 2-fluor-
-etil-, 2-klér-etil-, pentafluor-etil-, 1,1—difluor—2,2,2—tri—
klér-etil-, 2,2,3,3-tetrafluor-etil- és 2,2,2-triklér-etil-cso-
port; eldénydsen triklér-metil-, difluor—klér—metil—, difluor-
metil-, trifluor-metil- és diklér—fluor—metil—csoport.

Az alkoxicsoportok eldénybsen 1-6 szénatomosak. Az alkoxi-
csoportok példai k&ézé tartoznak — egyebek mellett — a kovet-
kezék: metoxi-, etoxi-, propoxi-, izopropoxi-, butoxi-, izobu-
toxi-, szek-butoxi- és terc-butoxi-csoport, valamint Az izomer

pentil-oxi- és hexil-oxi-csoportok; elénydsen metoxi-, etoxi-



€s propoxicsoport.

A halogén-alkoxi-csoportok példai k&6zé tartoznak — egye-
bek mellett — a kdévetkezdk: fluor-metoxi-, difluor-metoxi-,
trifluor-metoxi-, 2,2,2—trifluor—etoxi—, 1,1,2,2-tetrafluor-
—etoxi-, 2-fluor-etoxi-, 2-klér-etoxi- vagy 2,2,2-triklér-eto-
xi-csoport.

Az alkenilcsoport kifejezés példaul vinil-, allil-, metal-
1lil-, l-metil-vinil-, but-2-én-1-i1-, pentenil- és 2-hexenil-
Ccsoportot jelsl. Az alkenilcsoportok eldnydsen 3-6 szénatomos
lanchosszusaguak.

Az alkinilcsoport kifejezés példaul etinil-, propargil-,
l-metil-propargil-, 3-butinil-, but-2-in-1-il-, 2-metil-but-3-
-in-2-il-, but-3-in-2-il1-, l-pentinil-, pent-4-in-1-il- és 2-
-hexinil-csoportra vonatkozik. Az alkenilcsoportok eldényssen
3-6 szénatomos lanchosszusaguak.

Alkalmas halogén-alkenil-csoportok azok az alkenilcsopor-
tok, amelyek halogénatommal €gyszeresen vagy tdbbszdrdsen
szubsztitudltak, ahol a halogénatom fluor-, klér-, broém- vagy
jédatom, kiléndsen fluor- vagy klératom, amilyenek — egyebek
mellett — példaul a kévetkezd csoportok: 2- vagy 3-fluor-pro-
penil-, 2- vagy 3-klér-propenil-, 2- vagy 3-brém-propenil-,
2,2—difluor—l—metil—vinil—, 2,3,3—trifluor—propenil—, 3,3, 3-
-trifluor-propenil-, 2,3,3—triklér-propenil—, 4,4,4-trifluor-2-
-butenil- és 4,4,4—triklér-Z—butenil—csoport. A halogénatommal
€gyszeresen, kétszeresen vagy haromszorosan szubsztitudlt alke-
nilcsoportok kéziil eldénydsek azok, amelyek 3-6 szénatomos lanc-

hosszusaguak. Az alkenilcsoportokat a halogénatomok a telitett



vagy a telitetlen szénatomokon egyarant szubsztituilhatjik.

Alkalmas halogén-alkinil-csoportok azok az alkinilcsopor-
tok, amelyek halogénatommal €gyszeresen vagy tdbbszdrdsen
szubsztitudltak, ahol a halogénatom brém- vagy joédatom, és kii-
16ndsen fluor- vagy klératom, amilyenek — egyebek mellett —
példaul a kovetkezd csoportok: 3-fluor-propinil-, 3-klér-propi-
nil-, 3-brém-propinil- és 4,4,4—trifluor—but—2—in—l-il—csoport.

Alkenil-oxi-csoport példaul az allil-oxi-, a metallil-oxi-
és a (but-2—én—1—il)~oxi-csoport.

Alkinil-oxi-csoport példaul a propargil-oxi- és az (1-me-
til—propargil)—oxi—csoport.

Alkalmas halogén—alkenil-csoportok azok az alkenilcsopor-
tok, amelyek halogénatommal €gyszeresen vagy t&bbszdrdsen
Szubsztitudltak, ahol a halogénatom fluor-, kl6r-, brém- vagy
jédatom, kiléndsen fluor- vagy klératom, amilyenek — egyebek
mellett — példaul a kodvetkezd csoportok: 2- vagy 3-fluor-pro-
penil-, 2- wvagy 3-klér-propenil-, 2- vagy 3-brém-propenil-,
2,2—difluor—1—metil—vinil—, 2,3,3—trifluor—propenil—, 3,3,3-
-trifluor-propenil-, 2,3;3—triklér—propenil—, 4,4,4-trifluor-2-
-butenil~ és 4,4,4—triklér—2—butenil—csoport.

Az alkoxi-alkil-csoportok eldnyésen 1-6 szénatomosak. Az
alkoxi-alkil-csoportok példai ko6zé tartoznak — egyebek mellett
— a kovetkezdk: metoxi-metil-, metoxi-etil-, etoxi-metil-,
etoxi-etil-, propoxi-metil-, propoxi-etil-, izopropoxi-metil-
és izopropoxi—etil-csoport.

A halogén—alkoxi—csoportok példai k&zé tartoznak — egye-—

bek mellett — g3 kovetkezdbk: fluor-metoxi-, difluor—metoxi—,



trifluor-metoxi-, 2,2,2—trifluor—etoxi—, 1,1,2,2-tetrafluor-
—etoxi-, 2-fluor-etoxi-, 2-klér-etoxi- vagy 2,2,2-triklér-eto-
Xi-csoport.

Polialkoxi—alkil—csoportok — egyebek mellett — pé&ldaul a
kdovetkezSk: (metoxi—metoxi)—metil—, (etoxi—metoxi)-metil—,
(etoxi-etoxi)-metil-, (propoxi-etoxi)—metil—, (izopropoxi-eto-
Xi)-metil-, (metoxi—metoxi)—etil—, (etoxi—metoxi)—etil—, (eto-
Xi-etoxi)-etil-, (propoxi-etoxi)-etil-, (izopropoxi-etoxi) -
-—etil- és trietoxi-etil-csoport.

A cikloalkilcsoportok alkalmasan 3-8 szénatomot tartalmaz-
nak, amilyen példaul a ciklopropil-, a ciklobutil-, a ciklo-
pentil-, a ciklohexil-, a cikloheptil- és a ciklooktilcsoport.
Ezek a csoportok €gy vagy tobb halogénatommal, eldényésen flu-
or-, klér- és/vagy brématommal Szubsztitudltak lehetnek.

Az alkil-karbonil-csoportok kdziil kiiléndsen jelentds az
acetil- és a propionilcsoport.

Az alkoxi—karbonil—csoportok példai kbzé tartoznak —
egyebek mellett — a kovetkezdk: metoxi-karbonil-, etoxi-karbo-
nil-, propoxi-karbonil-, izopropoxi—karbonil—, butoxi-karbo-
nil-, izobutoxi-karbonil-, szek-butoxi-karbonil- vagy terc-bu-
toxi-karbonil-csoport; valamint (pentil-oxi)-karbonil- és (he-
xil—oxi)—karbonil—izomerek; eldnyésen metoxi-karbonil- vagy
etoxi-karbonil-csoport.

A fenil-, fenoxi- és naftilcsoportok adott esetben szubsz-
titualtak lehetnek. Ezekben az esetekben a szubsztituensek az
orto-, meta- és/vagy para-helyzetben, illetve a naftilcsoportok

esetében az 5-6s, 6-os, T-es és/vagy 8-as pozicidéban lehetnek.
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Eldny6sen a szubsztituensek a gylGrd kapcsolédasi pontjahoz wvi-
szonyitva orto- és para-helyzetiiek. Ahol a fenil-, fenoxi- és
naftilcsoportok szubsztituenseit konkrétan nem jeldljik megq,
ott a szubsztituensek — egyebek mellett — példaul a kévetke-—
z6k lehetnek: 1-4 szénatomos alkilcsoport, halogénatom, 1-6
szénatomos halogén-alkil-csoport, 1-6 szénatomos alkoxicsoport,
1-6 szénatomos halogén-alkoxi-csoport, nitro-, ciano-, amino-
csoport, 1-4 szénatomos alkil-amino-csoport vagy di(l-4 szén-
atomos alkil)-amino-csoport.

Az alkil-tio-csoportok eldényésen 1-6 szénatomos lanchosz-
szusaguak. Az alkil-tio-csoportok példai k&ézé tartoznak —
egyebek mellett — a kévetkezdk: metil-tio-, etil-tio-, propil-
tio-, butil-tio-, pentil-tio- és hexil-tio-csoport, valamint
elagazé izomereik, elénydsen metil-tio- és etil-tio-csoport.

A (halogén—alkil)—tio—csoportok kérébe tartozik — egyebek
mellett — példaul a (2,2,2-trifluor-etil) ~tio- és a (2,2,2-
—triklér—etil)—tio—cs0port.

Az alkil-szulfinil-csoportok példai ko6zé tartoznak —
egyebek mellett — a kévetkezSk: metil-szulfinil-, etil-szulfi-
nil-, propil-szulfinil-, izopropil—szulfinil—, butil-szulfi-
nil-, izobutil-szulfinil-, szek-butil-szulfinil- vagy terc-bu-
til-szulfinil-csoport, elénydsen metil-szulfinil- és etil-szul-
finil-csoport.

Az alkil—szulfonil—csoportok példai k&zé tartoznak —
egyebek mellett — a kévetkezdk: metil-szulfonil-, etil-szulfo-
nil-, propil-szulfonil-, izopropil—szulfonil—, butil-szulfo-

nil-, izobutil—szulfonil—, szek-butil-szulfonil- vagy terc-bu-



til-szulfonil-csoport, elénydsen metil-szulfonil- és etil-szul-
fonil-csoport.

Az alkil-amino-csoportok példai kézé tartoznak — egyebek
mellett — a kovetkezSk: metil-amino-, etil-amino-, propil-ami-
no-, izopropil-amino-csoport, valamint az izomer butil-, pen-
til- és hexil-amino-csoportok.

A dialkil-amino-csoportok példai kozé tartoznak — egyebek
mellett — a kévetkezdk: dimetil-amino-, N-etil-N-metil-amino-,
dietil-amino-, N-metil-N-propil-amino-, dibutil-amino- és di-
izopropil-amino-csoport.

Az (alkil-tio)-alkil-csoportok példai k&zé tartoznak —
egyebek mellett — a kévetkezd&k: (metil-tio)-metil-, (metil-
-tio)-etil~, (etil-tio)-metil-, (etil-tio)-etil-, (propil-tio)-
-metil-, (propil-tio)-etil-, (izopropil-tio)-metil-, (izopro-
pil-tio)-etil-csoport.

A heterociklusos csoportok vagy heterociklilcsoportok elé-
nyosen 4-8 taguiak és a nitrogén-, kén- és oxigénatom k&zul ki-
valasztott egy vagy két heteroatomot tartalmaznak. A heterocik-
lusos csoportok elénytsen telitettek.

A heteroaril-csoportok szokasosan 6t- vagy hattagd aromas
heterociklusos csoportok, amelyek elényésen 1-3 heteroatomot,
példaul nitrogén-, kén- és/vagy oxigénatomot tartalmaznak. Az
emlitett heterociklusos és heteroaromas csoportok alkalmasan —
egyebek mellett — példaul a koévetkezd vegytiletekb8l szarmaz-
nak: piridin, pirrolidin, piperidin, piran, dioxan, azetidin,
oxetadn, pirimidin, triazin, tiazol, triazol, tiadiazol, imida-

zol, oxazol, izoxazol, pirazin, furan, tiofén, morfolin, pipe-



razin, pirazol, benzoxazol, benzotiazol, kinoxalin, indol és
kinolin. Ezek a heterociklusos és heteroaromas csoportok adott
esetben szubsztitudltak lehetnek; ahol nem tiintetiink fel konk-
rét helyettesitdt, a szubsztituensek példaul a kdvetkezd atomok
és/vagy csoportok koziil keriilnek kivalasztasra: halogénatom,
1-6 szénatomos alkilcsoport, 1-6 szénatomos alkoxicsoport, 1-6
szénatomos halogén-alkil-csoport, 1-6 szénatomos halogén-alko-
xXi-csoport, 1-6 szénatomos alkil-tio-csoport, aminocsoport, 1-6
szénatomos alkil-amino-csoport, di(1-6 szénatomos alkil)-amino-
—-csoport, fenil-, nitro- és cianocsoport.

Az "R4 és Rs azokkal a nitrogénatomokkal egyiitt, amelyek-
hez kétédnek, egy telitett vagy telitetlen 5-8 tagu heterocik-
lusos gylrit képeznek, amely 1) adott esetben oxigén-, kénatom-
mal vagy >NRj4 4&ltalanos képleti csoporttal van megszakitva
és/vagy adott esetben halogénatommal, 1-10 szénatomos alkilcso-
porttal, 1-10 szénatomos halogén-alkil-csoporttal, hidroxicso-
porttal, 1-6 szénatomos alkoxicsoporttal, (1-6 szénatomos alko-
xi)-(1-6 szénatomos alkoxi)-csoporttal, 1-6 szénatomos halogén-
—alkoxi-csoporttal, merkaptocsoporttal, 1-6 szénatomos alkil-
-tio-csoporttal, 3-7 szénatomos cikloalkilcsoporttal, hetero-
arilcsoporttal, heteroaril-(1-6 szénatomos alkil)-csoporttal,
fenilcsoporttal, fenil-(1-6 szénatomos alkil)-csoporttal vagy
benzil-oxi-csoporttal szubsztitualt, ahol az utébbi  harom
szubsztituens fenilcsoportja adott esetben halogénatommal, 1-6
szénatomos alkilcsoporttal, 1-6 szénatomos halogén-alkil-cso-
porttal, 1-6 szénatomos alkoxicsoporttal, 1-6 szénatomos halo-

gén-alkoxi-csoporttal vagy nitrocsoporttal szubsztitualt, és/-



vagy 2) egy kondenzalt vagy spiro-kdtétt 2-6 szénatomos, adott
esetben oxigén- vagy kénatommal megszakitott alkilén- vagy al-
kenilénlancot tartalmazhat, vagy a telitett vagy telitetlen he-
terociklusos gylri legalabb egy gyliriatomja koéti &ssze az alki-
lén- vagy alkenilénlancot" szubsztituens-meghatdrozds — egye-
bek mellett — példaul a kodvetkezé heterociklusos gylrlirendsze-

reket foglalja magaban:
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Az 5-8 tagu heterociklusos gyiirik, amelyeket az Rgq és Rg

szerlUsitett képlet a altalanos képletd cso-

portot jelenti.

szubsztituensek egyiitt alkothatnak, és amelyek kondenzalt vagy



spiro-kététt 2-6 szénatomos alkilén- vagy alkenilénlancot tar-
talmazhatnak, adott esetben egy vagy két heteroatommal, példaul
oxigénatommal lehetnek megszakitva.

A fentiekben megadott jelentések az olyan Osszetett
szubsztituensek meghatdrozasara is kiterjednek, amilyenek —
egyebek mellett — példaul a kodvetkezdk: alkoxi-alkoxi-, (al-
kil—szulfonil)—amino—, (alkil—amino)—szulfonil—, alkoxi-karbo-
nil-, (alkil-karbonil)-amino-, fenil-alkil-, naftil-alkil- és
heteroaril-alkil-csoport.

Az alkil-karbonil-, (alkil-karbonil)-amino- és alkoxi-kar-
bonil-csoportok definiciéiban a karbonilcsoport szénatomja nem
szerepel a konkrét esetekben megadott alsé és felsd hatarérté-
kek altal meghatarozott szénatomszam-tartomanyban.

Az (Ia) altalanos képletben szerepld Gy szubsztituensben
lévé R3g, R3) és R3y csoportok esetén megadott o&sszetett cso-
portok, példaul cikloalkil-tio-, cikloalkil-alkil-, heterocik-
lil-alkil-, heteroaril-alkil-, fenil-alkil-, fenoxi-alkil- és
(heteroaril—oxi)—alkil—csoportok a fentiekben emlitett megfele-
18 csoportokbél szarmaznak. A heterociklusos csoportok eldényo-
Sén egy vagy két, a nitrogén-, kén- és oxigénatom kivalasztott
heteroatomot tartalmaznak. A heterociklusos csoportok &ltalaban
telitettek.

A heteroarilcsoportok szokasosan aromas heterociklusos
csoportok, amelyek elénydésen 1-3, a nitrogén-, kén- és oxigén-
atom kivalasztott heteroatomot tartalmaznak. A heterociklusos
és heteroaromas Csoportok tovabbi Szubsztituenseket, példaul

halogénatomokat, 1-4 szénatomos alkilcsoportokat és/vagy amino-



csoportokat hordozhatnak. Az R3; szubsztituens jelentésében
szerepld 2-20 szénatomos alkenilcsoportok egyszeresen vagy
tobbszérésen telitetlenek lehetnek. Az emlitett alkenilcso-
portok eldénydsen 2-12, kiildndsen eldénybsen 2-6 szénatomot tar-
talmaznak.

A (XTI) &ltalanos képletnek megfeleld G-L elektrofil —
egyebek mellett — példaul a kévetkezd vegylletek koziil keril-
het kivalasztéasra: L-C(0)-R3p (XIIa), L-C(X;)-X-R3; (XIIb),
L-C(X3)-N(R32)-R33 (XIIc), R32N=C=X3 (XIId), L-SO,-R34 (XIIe) és
L-P(X4) (R35) -R3g (XIIf).

A (XII) altalanos képletid elektrofilben L jelentése kilé-
pSécsoport, példaul R3C(0)O- vagy R330- &altalanos képletid cso-
port [amelyben R3p és R3; jelentése az (Ia) altalanos képletnél
meghatarozott], vagy halogénatom, elény6sen klér-, brém- vagy
jédatom.

A talalmény szerinti eljaras kiilédnésen alkalmas az olyan
(I) altalanos képletid vegyiiletek eldallitasara, amelyekben
Rp jelentése egymastél fuggetleniil halogénatom, 1-6 szénato-

mos alkilcsoport, 1-6 szénatomos halogén-alkil-csoport,

hidroxicsoport, 1-6 szénatomos alkoxicsoport, nitro-, ami-

nocsoport, 1-6 szénatomos alkil-amino-csoport, di(1-6

szénatomos alkil)-amino-csoport, [(1-6 szénatomos alkil)-

—karbonil]—amino—csoport, [(1-6 szénatomos alkil)-szulfo-

nil)-amino-csoport, [(1-6 szénatomos alkil)-amino]-szulfo-

nil-csoport, (1-4 szénatomos alkil)—karbonil—csoport, (1-6

szénatomos alkoxi)-karbonil-csoport vagy karboxilcsoport;

valamint



Ri, Ry és R3 mindegyikének jelentése egymastél fiiggetleniil hid-
rogén-, halogénatom, 1-6 szénatomos alkilcsoport, 2-6
szénatomos alkenilcsoport, 2-6 szénatomos alkinilcsoport,
3-6 szénatomos cikloalkilcsoport, 1-6 szénatomos halogén-
-alkil-csoport, 2-6 szénatomos halogén-alkenil-csoport,
2-6 szénatomos halogén-alkinil-csoport, 3-6 szénatomos ha-
logén-cikloalkil-csoport, (1-6 szénatomos alkoxi)-(1-6
szénatomos alkil)-csoport, [(1-6 szénatomos alkil)-tio]-
-(1-6 szénatomos alkil)-csoport, cianocsoport, (1-4 szén-
atomos alkil)-karbonil-csoport, (1-6 szénatomos alkoxi) -
—-karbonil-csoport, hidroxicsoport, 1-10 szénatomos alkoxi-
csoport, 3-6 szénatomos alkenil-oxi-csoport, 3-6 szénato-
mos alkinil-oxi-csoport, 1-6 szénatomos halogén-alkoxi-
—csoport, 3-6 szénatomos (halogén-alkenil)-oxi-csoport,
(1-6 szénatomos alkoxi)-(1-6 szénatomos alkoxi)-csoport,
merkaptocsoport, 1-6 szénatomos alkil-tio~csoport, 1-6
szénatomos (halogén-alkil)-tio-csoport, 1-6 szénatomos al-
kil-szulfinil-csoport, 1-6 szénatomos alkil-szulfonil-cso-
port, nitro-, aminocsoport, 1-4 szénatomos alkil-amino-
-csoport vagy di(1-6 szénatomos alkil)-amino-csoport.

A talalmany szerinti eljards kiiléndsen j6l alkalmazhaté az
olyan (I) &ltalanos képleti vegylletek eldallitasara, amelyek-
ben
R1, Rz és R3 mindegyikének jelentése egymastoél figgetlenil hid-

rogén-, halogénatom, 1-4 szénatomos alkilcsoport, 2-4

szénatomos alkenilcsoport, 2-4 szénatomos alkinilcsoport,

1-4 szénatomos halogén-alkil-csoport, 3-4 szénatomos halo-



gén-alkenil-csoport, 3-6 szénatomos cikloalkilcsoport,

(1-4 szénatomos alkil)-karbonil-csoport, (1-6 szénatomos

alkoxi)-karbonil-csoport, hidroxicsoport, 1-4 szénatomos

alkoxicsoport, 3-4 szénatomos alkenil-oxi-csoport, 3-14

szénatomos alkinil-oxi-csoport, 1-4 szénatomos halogén-al-

koxi-csoport, nitro- vagy aminocsoport.

A talalmény szerinti eljaras kiilondsen jél alkalmazhaté
tovabba az olyan (I) altaléanos képletl vegyiiletek elddllitasa-
ra, amelyekben
Rgq és Rg azokkal a nitrogénatomokkal egyiitt, amelyekhez kotdd-

nek, egy telitett vagy telitetlen hat- vagy héttagi hete-

rociklusos gyliriit képeznek, amely

1) adott esetben oxigén- és/vagy kénatommal van megszakit-

va, és/vagy

2) egy kondenzalt vagy spiro-kotott 2-5 szénatomos, adott

esetben oxigén- vagy kénatommal egyszeresen vagy kétszere-

sen megszakitott alkilénlancot tartalmazhat, vagy a teli-
tett vagy telitetlen heterociklusos gyiri legalabb egy
gylridatomja koéti 6ssze az alkilénlancot.

A talalmany szerinti eljaras egyik elényds valtozataban
eldnyosen olyan (II) &ltalanos képletd vegyiileteket alkalma-
zunk, amelyekben Rg, Rg, Ri10, R11 és Ry, jelentése hidrogén-
atom, 1-6 szénatomos alkilcsoport vagy benzilcsoport.

Az (I) és az (Ia) &ltalanos képletd vegyliletek elSallita-
sat az alabbi reakciévazlatokon keresztil mutatjuk be részlete-

sebben.



1. reakciévazlat
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(1) (G = H, alkalifém-, alkéliféldfém-ion,
0] amménium-kation

A (II) és a (IV), (IVa) vagy (IVb) &ltaldnos képletl ve-
gylileteket ekvimolaris mennyiségben alkalmazhatjuk, de a (IV),
(IVa) vagy (IVb) &altalanos képleti vegyiilet 5-50 mol$ felesleg-
ben térténé hasznalata elényds lehet.

A (II) és a (1V), (IVa) vagy (IVb) &ltalanos képletid ve-
gyulet kdzotti reakcidét 0 °C és 200 °C, elényssen 80 °C és 150
°C kozotti hémérséklet-tartomanyban hajtjuk végre.

A (II) és a (1IV), (IVa) vagy (IVb) &ltalanos képletd ve-
gyulet koézé6tti reakciét alkalmas inert szerves oldészerekben
hajtjuk végre, amilyenek — egyebek mellett —— példaul a kdvet-
kez8k: aromas, alifas és cikloalifas szénhidrogének, példaul
benzol, toluol, xilol izomerek, példiul orto-, meta- és para-
-xilol, ciklohex&n és metil-ciklohexan; halogénezett szénhidro-
gének, példaul klér-benzol és diklér-benzol izomerek, példaul
1,2-, 1,3- és 1,4-diklér-benzol; éterek, példaul dibutil-éter,
terc—butil—metil~éter, 1,2-dimetoxi-etan (DME) , etilénglikol-
-dimetil-éter, dietilénflikol—dimetil—éter, 1,3-dioxolan és dij-
oxan; nitrilek, példaul acetonitril, propionitril és benzonit-

ril; dialkil-szulfoxidok, példaul dimetil-szulfoxid (DMSO) ;



amidok és laktamok, példaul N, N-dimetil-formamid (DMF), N,N-di-
etil-formamid és N-metil-pirrolidon (NMP) ; alkoholok, glikolok
(diolok) és polialkoholok, példaul propanol, butanol, ciklohe-
xanol, etilénglikol és 2-etoxi-etanol, valamint altalaban kar-
bonsavak, példaul ecetsav és propionsav, tovabba az eldbbi ol-
dészerek keverékei.

Elénytsek azok a szerves oldészerek, amelyek forraspontija
legalabb 80 °C, még elénydsebbek, amelyek forraspontja legalabb
100 °c.

Kilondsen eldnydsek a kodvetkezd oldészerek: toluol, xilol
izomerek, példaul orto-, meta- és para-xilol, ciklohexan és me-
til-ciklohexan, klér-benzol és diklér-benzol izomerek, példaul
1,2-, 1,3- és 1,4-diklér-benzol.

A taldlmény szerinti eljarés értelmében a reakciét eldnys-
sen inert gaz atmoszféraban, példaul nitrogén- vagy argonat-
moszférdban hajtjuk végre.

A (II) &ltalanos képletli vegyiiletek és a (IV) a&altalanos
képletl vegyliletek kozotti kondenzaciés reakciét hozzdadott ba-
zissal vagy hozzaadott bazis nélkil hatjhatjuk végre. A [ (IV)
altalanos képletd vegyllet helyett] (IVa) vagy (IVb) &ltalanos
képletli vegyililetekkel végzett ugyanezen kondenzacids reakciét
eldnydsen bazis jelenlétében végezziik. Az utdébbi esetben alkal-
mas bazisok — egyebek mellett —— példaul 4altalaban a nitrogén-
bazisok, igy tercier aminok és piridinek, példaul tri(1-6 szén-
atomos alkil)-aminok, kinuklidin és 4—(dimetil—amino)—piridin.
Ugyancsak alkalmas bazisok példaul az alkalifém-alkoholatok,

példaul a natrium- és a kalium-metanolat, a n&trium- és a kali-



um-etanolat, valamint natrium- és a kalium-terc-butanolat.
Szervetlen bazisok alkalmaz&sara is lehetdség nyilik, amilyenek
— egyebek mellett — példaul az alkalifém- és az alkalifsld-
fém-hidridek, igy a natrium-, a kalium- vagy a kalcium-hidrid,
hidroxidok, példaul natrium- vagy kalium-hidroxid, karbonatok,
példaul natrium- vagy kalium-karbonat, valamint hidrogén-karbo-
natok, példaul natrium- vagy kélium—hidrogén—karbonét, kilono-
sen alkohol oldatok formajaban. Az emlitett bazisokat kataliti-
kus mennyiségben vagy a (II) &altaléanos képletd vegyiiletre vo-
natkoztatva legfeljebb 6tsz&rés molaris feleslegben alkalmaz-
zuk.

A taldlmany szerinti eljaras egyik eldényés megoldasa ér-
telmében reakcidokézegként egy 80 °C-nal magasabb forraspontu
aromas szénhidrogént, példaul xilolt alkalmazunk, amelyben fel-
oldjuk a (II) és a (IV), (IVa) vagy (IVb) altalanos képleti
reaktanst. A (II) 4&ltalanos képletid vegyiiletre vonatkoztatva a
(IV), (IVa) vagy (IVb) altalanos képletd vegylletet eldnydsen
5-20 mol$ feleslegben hasznaljuk. A reakcidkeveréket inert gaz
atmoszféraban, a (IV) &altalanos képletii vegyililet hozzaadott ba-
zis nélkil vagy hozzaadott bazis Jelenlétében, illetve a (IVa)
vagy (IVb) &ltalénos képletli vegyiilet esetében ekvimolaris
mennyiségd vagy legfeljebb 6tszorss feleslegben 1évé szerves
bazis, példaul trietil-amin jelenlétében 1-3 4ran keresztiil
visszafolyatd hitd alatt forraljuk. Lehiilést kdvetden a reak-
cidkeverékhez hig savat adunk, ennek hatasara a kivant termék
(G jelentése hidrogénatom) kristalyos anyag formajaban kicsapsd-

dik, amit k&zvetleniil kiszlirhetiink, majd alkalmas moséfolyadék-



kal, példaul vizzel és/vagy hexannal moshatunk.

Rp,

Azokat az (I) 4altaléanos képleti vegyiileteket, amelyekben

Ri, R2, R3, Rgq és Rs jelentése, valamint n értéke a fenti-

ekben meghatarozott, és G jelentése hidrogénatom, egy fémion-

-ekvivalens vagy €gy amménium-kation, egyszeriien atalakithatjuk

(Ia) altalanos képletii vegylletekké

a)

b)

R,

(Ro)p,

a talalmany szerinti eljarasnak megfelelden kbzvetleniil a
reakciéoldatban egy egyedényes ("one-pot") reakcidban,
izolalas nélkil, vagy

izoldlds utan egy kévetkezs reakcidlépésben, amelyben az
izolalt vegyiiletet adott esetben savmegkétd szer vagy ka-
talizator jelenlétében egy (XII) &ltalanos képletii elek-
trofillel reagaltatjuk, amelynek képletében Gy jelentése a
fentiekben meghatdrozott, és 1L, jelentése kilépdécsoport,
példaul R3(C(0)0O- vagy R370- Altaléanos képletii csoport
[amelyben R3g és R31 jelentése az (Ia) altalanos képletnél
meghatédrozott], vagy halogénatom, elénydsen klér-, brdém-
vagy jédatom. Ezt az atalakitasi lépést a 2. reakciévazlat

mutatja be.

2. reakciévazlat
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Az (I) A&ltalanos képletili vegyiiletek és a (XII) A&ltalanos
képletli elektrofilek k&zdtti reakcié esetén alkalmazhatd sav-
megkétd szerek szokasos protonakceptorok lehetnek, amilyenek —
egyebek mellett — példaul a kovetkezdk: alkalifém-hidridek,
alkélifém—alkoholétok, alkalifém- vagy alkalifoldfém-karbonatok
vagy —hidrogén-karbonétok, vagy altalaban nitrogénbazisok, pél-
daul trietil-amin, diizopropil—amin, piridin, kinolin, 1,5-di-
aza-biciklo[4.3.0)non-5-én (DBN) és 1,8—diaza—biciklo[5.4.0]un—
dec-7-én (DBU). Az (I) altalanos képleti vegyliletek és a (IId)
altalanos képleti elektrofilek k&zotti reakcié esetén a reak-
ciét gyorsité katalizatorokat is alkalmazhatunk, amilyenek bi-
zonyos szerves Onvegyiiletek, Példaul a dibutil-dilaurat.

Az alkalmazott oldészer barmely olyan oldészer lehet,
amely a (XII) és (XIIa)-(XIIf) altalanos képletl elektrofilekre
nézve inert, amilyenek — egyebek mellett — példaul a kdvetke-
z6k: aromas szénhidrogének, példaul benzol, toluol vagy xilol
izomerek; halogénezett szénhidrogének, példaul metilén-diklo-
rid, kloroform, klér-benzol és diklér-benzol izomerek; amidok,
példaul N, N-dimetil-formamid (DMF) és N-metil-2-pirrolidon
(NMP); valamint éterek, példaul dibutil—éter, 1,2-dimetoxi-etan
(DME) , 1,3-dioxolan, tetrahidrofuran vagy dioxAan.

A WO 97/02243. szamon kézzétett nemzetkszi szabadalmi be-
jelentésben és a 0 508 126. szamu eurdpai szabadalmi bejelen-
tésben tovabbi olyan, analég reakciédkat ismertetnek, amelyek
felhasznalhatdék a fenti b) eljarasvaltozatban az olyan (I) &l-
talanos képletg vegyliletek atalakitasara, amelyekben G jelenté-

Se hidrogénatom.



A talalmany szerinti megoldasnak megfelelSen eldallitott
olyan (I) altaléanos képleti vegylileteket, amelyek képletében G
jelentése hidrogénatom, egy fémion-ekvivalens vagy egy ammdédni-
um=, szulfénium- vagy foszfénium-kation, kiindulasi vegyliletek-
ként alkalmazhatjuk olyan (Ia) &ltalénos képletli vegyiiletek in
situ elBallitéasara, amelyek képletében Gop jelentése -C(0) -R3p,
~C(X1) -X2-R31, -C(X3)-N(R3,)-R33, ~SO2-R3g4 vagy -P(X4) (R35)-R3g
altalanos képleti csoport; valamint R3p, Rg3q, R32, R33, R34,
R35, R3g, X1, X2, X3 és X4 jelentése az (Ia) altalanos képlet-
nél meghatéarozott.

Azok az (I) &ltalanos képletl vegyiiletek,

R, O R,
N

K B, )
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amelyek képletében

Rg jelentése egymastél fliggetleniil halogénatom, 1-6 szénato-
mos alkilcsoport, 2-6 szénatomos alkenilcsoport, 2-6 szén-
atomos alkinilcsoport, 1-6 szénatomos halogén-alkil-cso-
port, ciano-(1-6 szénatomos alkil)-csoport, 2-6 szénatomos
halogén—alkenil—csoport, ciano-(2-6 szénatomos alkenil) -
—Csoport, 2-6 szénatomos halogén—alkinil—csoport, ciano-
-(2-6 szénatomos alkinil)-csoport, hidroxicsoport, 1-6
szénatomos hidroxi—alkil—csoport, 1-6 szénatomos alkoxi-
csoport, nitro-, aminocsoport, 1-6 Szénatomos alkil-amino-

~Csoport, di(l-6 szénatomos alkil)—amino—csoport, [(1-6



szénatomos alkil)—karbonil]—amino—csoport, [(1-6 szénato-
mos alkil)—szulfonil]—amino—csoport, [(1-6 szénatomos al-
kil)—amino]—szulfonil—csoport, (1-6 szénatomos alkil)~kar-
bonil-csoport, [(1-6 szénatomos alkil)-karbonil]-(1-6
szénatomos alkil)-csoport, [(1-6 szénatomos alkoxi)-karbo-
nil}-(1-6 szénatomos alkil)-csoport, [(1-6 szénatomos al-
kil)-karbonil]-(2-6 szénatomos alkenil)—csoport, [(1-6
szénatomos alkoxi)-karbonil]- (2-6 szénatomos alkenil)-cso-
port, [(1-6 szénatomos alkil)-karbonil]-(2-6 szénatomos
alkinil)—csoport, [(1-6 szénatomos alkoxi)~karbonil]—(2—6
szénatomos alkinil)-csoport, (1-6 szénatomos alkoxi)-kar-
bonil-csoport, ciano-, karboxilcsoport, fenilcsoport wvagy
aromas csoport, amely a nitrogén-, az oxigén- és a kénatom
k6zil kivalasztott 1 vagy 2 heteroatomot tartalmaz, ahol
az utébbi két aromas csoport adott esetben 1-3 szénatomos
alkilcsoporttal, 1-3 szénatomos halogén—alkil—csoporttal,
1-3 szénatomos alkoxicsoporttal, 1-3 szénatomos halogén-
—alkoxi-csoporttal, halogénatommal, ciano- vagy nitrocso-
porttal szubsztitualt; vagy

Rp a szomszédos R1, Ry és Rj szubsztituensekkel egylitt egy te-
litett vagy telitetlen 3-6 szénatomos szénhidrogénhidat
képezhet, amelyet a nitrogén-, oxigén- és kénatom k&ziil
kivalasztott egy vagy két heteroatom szakithat meg és/vagy
amely 1-4 szénatomos alkilcsoporttal szubsztitualt lehet;

Ri, Ry és Ry mindegyikének jelentése egymastél fliggetleniil hid-
rogén-, halogénatom, 1-6 szénatomos alkilcsoport, 2-6

szénatomos alkenilcsoport, 2-6 szénatomos alkinilcsoport,



3-6 szénatomos cikloalkilcsoport, 1-6 szénatomos halogén-—
—alkil-csoport, 2-6 szénatomos halogén-alkenil—csoport,
[(1-6 szénatomos alkoxi)—karbonil]-(2—6 szénatomos alke-—
nil)-csoport, [(1-6 szénatomos alkil)—karbonil]—(2—6 szén-
atomos alkenil) -csoport, ciano-(2-6 szénatomos alkenil) -
—Csoport, nitro-(2-6 szénatomos alkenil)—csoport, 2-6
szénatomos halogén—alkinil—csoport, [(1-6 szénatomos alko-
xi)-karbonil]-(2-6 Szénatomos alkinil)—csoport, [(1-6
szénatomos alkil)-karbonil]-(2-6 szénatomos alkinil)-cso-
port, ciano-(2-6 szénatomos alkinil)-csoport, nitro-(2-6
szénatomos alkinil)-csoport, 3-6 szénatomos halogén-ciklo-
alkil-csoport, hidroxi-(1-6 Szénatomos alkil)-csoport,
(1-6 szénatomos alkoxi)-(1-6 szénatomos alkil)-csoport,
[(1-6 szénatomos alkil)-tio}l-(1-6 szénatomos alkil)-cso-
port, cianocsoport, (1-4 szénatomos alkil)-karbonil-cso-
port, (1-6 szénatomos alkoxi)—karbonil-csoport, hidroxi-
Csoport, 1-10 szénatomos alkoxicsoport, 3-6 szénatomos al-
kenil—oxi—csoport, 3-6 szénatomos alkinil—oxi—csoport, 1-6
szénatomos halogén—alkoxi—csoport, 3-6 szénatomos (halo-
gén—alkenil)—oxi—csoport, (1-6 szénatomos alkoxi)-(1-6
szénatomos alkoxi)—csoport, merkaptocsoport, 1-6 Szénato-
mos alkil-tio-csoport, 1-6 szénatomos (halogén-alkil)-tio-
—-Csoport, 1-6 szénatomos alkil—szulfinil—csoport, 1-6
szénatomos alkil—szulfonil—csoport, nitro-, aminocsoport,
1-6 szénatomos alkil—amino—csoport, di(1-6 szénatomos al-
kil)—amino—CSOport vagy fenoxicsoport, amelyben a fenil-

Csoport adott esetben 1-3 szénatomos alkilcsoporttal, 1-3
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szénatomos halogén-alkil-csoporttal, 1-3 szénatomos alko-
xicsoporttal, 1-3 szénatomos halogén—alkoxi—csoporttal,
halogénatommal ciano- vagy nitrocsoporttal szubsztitualt;
jelentése ezenkiviil fenilcsoport, naftilcsoport vagy egy
6t- vagy hattagl aromas csoport, amely a nitrogén-, oxi-
gén- és kénatom kdéziil kivalasztott egy vagy két heteroato-
mot tartalmazhat, ahol a fenilcsoport, a naftilcsoport és
az Ot- vagy hattagd aromas Csoport adott esetben halogén-
atommal, 3-8 szénatomos cikloalkilcsoporttal, hidroxi-,
merkapto-, amino-, ciano-, nitro- vagy formilcsoporttal
szubsztitudlt lehet; és/vagy

a fenilcsoport, a naftilcsoport és az o&t- vagy hattagu
aromas csoport adott esetben a kovetkez8 csoportokkal
szubsztitualt lehet: 1-6 szénatomos alkilcsoport, 1-6
szénatomos alkoxicsoport, hidroxi-(1-6 szénatomos alkil) -
—csoport, (1-6 szénatomos alkoxi)-(1-6 szénatomos alkil) -
-Ccsoport, (1-6 szénatomos alkoxi)-(1-6 szénatomos alkoxi) -
—-csoport, (1-6 szénatomos alkil)—karbonil—csoport, 1-6
szénatomos alkil-tio-csoport, 1-6 szénatomos alkil-szulfi-
nil-csoport, 1-6 szénatomos alkil—szulfonil—csoport, mono-
(1-6 szénatomos alkil)—amino—csoport, di(1-6 szénatomos
alkil)—amino—csoport, [(1-6 szénatomos alkil)-karbonil]-
-amino-csoport, N-[(1-6 szénatomos alkil)—karbonil]—NL(l—6
szénatomos alkil)—amino—csoport, 2-6 szénatomos alkenil-
csoport, (3-6 szénatomos alkenil)—oxi—csoport, hidroxi-
-(3-6 szénatomos alkenil)—csoport, (1-6 szénatomos alko-

Xi)-(2-6 szénatomos alkenil)~csoport, [(1-6 szénatomos



alkoxi)-(3-6 szénatomos alkenil)]-oxi-csoport, (2-6 szén-
atomos alkenil)-karbonil-csoport, 2-6 szénatomos alkenil-
-tio-csoport, 2-6 szénatomos alkenil-szulfinil-csoport,
2-6 szénatomos alkenil-szulfonil-csoport, mono- vagy di-
(2-6 szénatomos alkenil)-amino-csoport, N-(1-6 szénatomos
alkil)-N-(3-6 szénatomos alkenil)-amino-csoport, [(2-6
szénatomos alkenil)-karbonil]-amino-csoport, N-[(2-6 szén-
atomos alkenil)-karbonil]-N-(1-6 szénatomos alkil)-amino-
-csoport, 2-6 szénatomos alkinilcsoport, (3-6 szénatomos
alkinil)-oxi-csoport, hidroxi-(3-6 szénatomos alkinil)-
—csoport, (1-6 szénatomos alkoxi)-(2-6 szénatomos alki-
nil)-csoport, [(1-6 szénatomos alkoxi)-(3-6 szénatomos al-
kinil) ]-oxi-csoport, (2-6 szénatomos alkinil)-karbonil-
-csoport, 2-6 szénatomos alkinil-tio-csoport, 2-6 szénato-
mos alkinil-szulfinil-csoport, 2-6 szénatomos alkinil-
-szulfonil-csoport, mono- vagy di(2-6 szénatomos alkinil) -
—amino-csoport, N-(1-6 szénatomos alkil)-N-(3-6 szénatomos
alkinil)—amino—csoport, ((2-6 szénatomos alkinil)-karbo-
nil]-amino-csoport vagy N-[(2-6 szénatomos alkinil)-karbo-
nil]-N-(1-6 szénatomos alkil)-amino-csoport; és/vagy

a fenilcsoport, a naftilcsoport és az ot- vagy hattagu
aromas csoport adott esetben a kovetkezé csoportokkal
szubsztitualt 1lehet: halogén-szubsztitualt 1-6 szénatomos
alkilcsoport, 1-6 szénatomos alkoxicsoport, hidroxi-(1-6
szénatomos alkil)-csoport, (1-6 szénatomos alkoxi)-(1-6
szénatomos alkil)-csoport, (1-6 szénatomos alkoxi)-(1-6

szénatomos alkoxi)-csoport, (1-6 szénatomos alkil)-karbo-
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nil-csoport, 1-6 szénatomos alkil-tio-csoport, 1-6 szén-
atomos alkil—szulfinil—csoport, 1-6 szénatomos alkil-szul-
fonil-csoport, mono(l-6 szénatomos alkil)-amino-csoport,
di(l1-6 szénatomos alkil)—amino—csoport, [(1-6 szénatomos
alkil)—karbonil]—amino—csoport, N-[(1-6 szénatomos alkil)-
-karbonil]-N-(1-6 szénatomos alkil)—amino—csoport, 2-6
szénatomos alkenilcsoport, (3-6 szénatomos alkenil)-oxi-
csoport, hidroxi-(3-6 szénatomos alkenil)-csoport, (1-6
szénatomos alkoxi)-(2-6 szénatomos alkenil)-csoport, [(1-6
szénatomos alkoxi)-(3-6 szénatomos alkenil)]—oxi—csoport,
(2-6 szénatomos alkenil)—karbonil—csoport, 2-6 szénatomos
alkenil-tio-csoport, 2-6 szénatomos alkenil-szulfinil-cso-
port, 2-6 szénatomos alkenil-szulfonil-csoport, mono- vagy
di(2-6 szénatomos alkenil)-amino-csoport, N-(1-6 szénato-
mos alkil)-N-(3-6 szénatomos alkenil)-amino-csoport, [(2-6
szénatomos alkenil)—karbonil]—amino—csoport, N-[(2-6 szén-
atomos alkenil)—karbonil]—N;(l—G szénatomos alkil)-amino-
-csoport, 2-6 szénatomos alkinilcsoport, (3-6 szénatomos
alkinil)—oxi—csoport, hidroxi-(3-6 szénatomos alkinil) -
-Ccsoport, (1-6 szénatomos alkoxi)-(2-6 szénatomos alki-
nil)-csoport, [(1-6 szénatomos alkoxi)-(3-6 szénatomos al-
kinil) ]-oxi-csoport, (2-6 szénatomos alkinil)-karbonil-
-Csoport, 2-6 szénatomos alkinil-tio-csoport, 2-6 szénato-
mos alkinil—szulfinil—csoport, 2-6 szénatomos alkinil-
-szulfonil-csoport, mono- vagy di(2-6 szénatomos alkinil) -
-amino-csoport, N-(1-6 szénatomos alkil)-N-(3-6 szénatomos

alkinil)-amino-csoport, [(2-6 szénatomos alkinil)-karbo-



nil)-amino-csoport vagy N-[(2-6 szénatomos alkinil)-karbo-

nil]-N-(1-6 szénatomos alkil)-amino-csoport; és/vagy

a fenilcsoport, a naftilcsoport és az &t- vagy hattagua

aromas csoﬁort adott esetben a kévetkezd csoportokkal

szubsztitualt lehet: —COORsgp, -CONRs7, —SO2NRs53R54 vagy

~SO20Rs55 altalanos képletii csoport, ahol

Rs0, Rsi, Rsp, Rs3, Rgy és Rs5 mindegyikének jelentése

egymastél fiiggetleniil 1-6 szénatomos alkilcso-
port, 2-6 szénatomos alkenilcsoport vagy 3-6
szénatomos alkinilcsoport, vagy halogénatommal,
hidroxi-, alkoxi-, merkapto-, amino-, ciano-,
nitro-, alkil-tio-, alkil-szulfinil- vagy alkil-
-szulfonil-csoporttal szubsztitualt 1-6 szénato-
mos alkilcsoport, 2-6 szénatomos alkenilcsoport
vagy 3-6 szénatomos alkinilcsoport;

n értéke 1 vagy 2;

Rq és Rg5 azokkal a nitrogénatomokkal egyltt, amelyekhez kotdd-
nek, egy telitett vagy telitetlen 5-8 tagu heterociklusos
gyurit képeznek, amely
1) adott esetben oxigén-, kénatommal vagy >NRj4 altalénos
képletd csoporttal van megszakitva és/vagy adott esetben
halogénatommal, 1-10 szénatomos alkilcsoporttal, 1-10
szénatomos halogén-alkil—csoporttal, hidroxicsoporttal,
1-6 szénatomos alkoxicsoporttal, (1-6 szénatomos alkoxi)-
-(1-6 szénatomos alkoxi)—csoporttal, 1-6 szénatomos halo-
gén—alkoxi—csoporttal, merkaptocsoporttal, 1-6 szénatomos

alkil—tio—csoporttal, 3-7 szénatomos cikloalkilcsoporttal,
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heteroarilcsoporttal, heteroaril-(1-6 szénatomos alkil) -
—csoporttal, fenilcsoporttal, fenil-(1-6 szénatomos al-
kil)-csoporttal vagy benzil-oxi-csoporttal szubsztitudlt,
ahol az utébbi harom szubsztituens fenilcsoportja adott
esetben halogénatommal, 1-6 szénatomos alkilcsoporttal,
1-6 szénatomos halogén—alkil—csoporttal, 1-6 szénatomos
alkoxicsoporttal, 1-6 szénatomos halogén—alkoxi—csoporttal
vagy nitrocsoporttal szubsztitualt, és/vagy
2) egy kondenzalt vagy spiro-k&tstt 2-6 szénatomos, adott
esetben oxigén- vagy kénatommal megszakitott alkilén- vagy
alkenilénlancot tartalmazhat, vagy a telitett vagy teli-
tetlen heterociklusos gylri legalabb egy gylrGatomja koti
Ossze az alkilén- vagy alkenilénléancot;
R14 Jelentése hidrogénatom, 1-4 szénatomos alkilcso-
port, (1-6 szénatomos alkil)—karbonil—csoport,
1-6 szénatomos alkil—szulfonil—csoport, 3-6
szénatomos alkenilcsoport vagy 3-6 szénatomos
alkinilcsoport; és
jelentése hidrogénatom, egy fémion-ekvivalens vagy egy am-

ménium-, szulfénium- vagy foszfénium-kation,

djak. A talalmany targyat képezik ezek a vegylletek is.

Azok az (Ia) altalanos képletq vegylletek,

R, O R,
i
R2 \ N\FI‘ (Ia)
R, OG,



amelyek képletében

Rg

jelentése egymastél figgetlentil halogénatom, 1-6 szénato-
mos alkilcsoport, 2-6 szénatomos alkenilcsoport, 2-6 szén-
atomos alkinilcsoport, 1-6 szénatomos halogén-alkil-cso-
port, ciano-(1-6 szénatomos alkil)-csoport, 2-6 szénatomos
halogén—alkenil—csoport, ciano-(2-6 szénatomos alkenil) -
-Csoport, 2-6 szénatomos halogén—alkinil—csoport, ciano-
-(2-6 szénatomos alkinil)—csoport, hidroxicsoport, 1-6
szénatomos hidroxi—alkil—csoport, 1-6 szénatomos alkoxi-
csoport, nitro-, aminocsoport, 1-6 szénatomos alkil-amino-
—csoport, di(l-6 szénatomos alkil)—amino—csoport, [(1-6
szénatomos alkil)—karbonil]—amino-csoport, [(1-6 szénato-
mos alkil)—szulfonil]—amino—csoport, [(1-6 szénatomos al-
kil)—amino]—szulfonil—csoport, (1-6 szénatomos alkil)-kar-
bonil-csoport, [(1-6 szénatomos alkil)—karbonil]—(l—G
szénatomos alkil)-csoport, [(1-6 szénatomos alkoxi)-karbo-
nil]-(1-6 szénatomos alkil)-csoport, [(1-6 szénatomos al-
kil)-karbonil]-(2-6 szénatomos alkenil)—csoport, [(1-6
szénatomos alkoxi)-karbonil]- (2-6 Szénatomos alkenil)-cso-
port, [(1-6 szénatomos alkil)—karbonil]-(2—6 szénatomos
alkinil)—csoport, [(1-6 szénatomos alkoxi)—karbonil]—(2—6
szénatomos alkinil)—csoport, (1-6 szénatomos alkoxi)-kar-
bonil-csoport, ciano-, karboxilcsoport, fenilcsoport vagy
aromas csoport, amely a nitrogén-, az oxigén- és a kénatom
kdzll kivalasztott 1 vagy 2 heteroatomot tartalmaz, ahol
az utébbi két aromas Csoport adott esetben 1-3 szénatomos

alkilcsoporttal, 1-3 Szénatomos halogén—alkil—csoporttal,



1-3 szénatomos alkoxicsoporttal, 1-3 szénatomos halogén—
—alkoxi-csoporttal, halogénatommal, ciano- vagy nitrocso-
porttal szubsztitudlt; vagy

Rop a szomszédos Ry, Ry és R3 szubsztituensekkel egylitt eqgy te-
litett vagy telitetlen 3-6 szénatomos szénhidrogénhidat
képezhet, amelyet a nitrogén-, oxigén- és kénatom kéziil
kivalasztott egy vagy két heteroatom szakithat meg és/vagy
amely 1-4 szénatomos alkilcsoporttal szubsztitualt lehet;

Ri, Rz és R3 mindegyikének jelentése egymastol fliggetleniil hid-
rogén-, halogénatom, 1-6 szénatomos alkilcsoport, 2-6
szénatomos alkenilcsoport, 2-6 szénatomos alkinilcsoport,
3-6 szénatomos cikloalkilcsoport, 1-6 szénatomos halogén-
-alkil-csoport, 2-6 szénatomos halogén—alkenil—csoport,
[(1-6 szénatomos alkoxi)—karbonil]—(2—6 szénatomos alke-
nil)-csoport, [(1-6 szénatomos alkil)—karbonil]—(2—6 szén-
atomos alkenil)-csoport, ciano-(2-6 szénatomos alkenil) -
—Ccsoport, nitro-(2-6 szénatomos alkenil)-csoport, 2-6
szénatomos halogén—alkinil—csoport, [(1-6 szénatomos alko-
xi)-karbonil]-(2-6 szénatomos alkinil)-csoport, [(1-6
szénatomos alkil)-karbonil]-(2-6 szénatomos alkinil)-cso-
port, ciano-(2-6 szénatomos alkinil)—csoport, nitro-(2-6
szénatomos alkinil)-csoport, 3-6 szénatomos halogén-ciklo-
alkil-csoport, hidroxi-(1-6 szénatomos alkil)-csoport,
(1-6 szénatomos alkoxi)-(1-6 szénatomos alkil)-csoport,
[(1-6 szénatomos alkil)-tio]-(1-6 szénatomos alkil)-cso-
port, cianocsoport, (1-4 szénatomos alkil)-karbonil-cso-

port, (1-6 szénatomos alkoxi)—karbonil—csoport, hidroxi-



csoport, 1-10 szénatomos alkoxicsoport, 3-6 szénatomos al-
kenil-oxi-csoport, 3-6 szénatomos alkinil-oxi-csoport, 1-6
szénatomos halogén—alkoxi—csoport, 3-6 szénatomos (halo-
gén—alkenil)—oxi—csoport, (1-6 szénatomos alkoxi)-(1-6
szénatomos alkoxi)-csoport, merkaptocsoport, 1-6 szénato-
mos alkil-tio-csoport, 1-6 szénatomos (halogén-alkil)-tio-
-csoport, 1-6 szénatomos alkil—szulfinil—csoport, 1-6
szénatomos alkil—szulfonil—csoport, nitro-, aminocsoport,
1-6 szénatomos alkil—amino—csoport, di(1-6 szénatomos al-
kil)-amino-csoport vagy fenoxicsoport, amelyben a fenil-
Ccsoport adott esetben 1-3 szénatomos alkilcsoporttal, 1-3
szénatomos halogén-alkil—csoporttal, 1-3 szénatomos alko-
xicsoporttal, 1-3 Szénatomos halogén—alkoxi—csoporttal,
halogénatommal ciano- vagy nitrocsoporttal Szubsztitualt;
jelentése ezenkiviil fenilcsoport, naftilcsoport vagy egy
Ot- vagy hattagu aromas Ccsoport, amely a nitrogén-, oxi-
gén- és kénatom koziil kivalasztott eqgy vagy két heteroato-
mot tartalmazhat, ahol a fenilcsoport, a naftilcsoport és
az ot- vagy hattaqu aromas Csoport adott esetben halogén-
atommal, 3-8 szénatomos cikloalkilcsoporttal, hidroxi-,
merkapto-, amino-, ciano-, nitro- vagy formilcsoporttal
szubsztitudlt lehet; és/vagy

a fenilcsoport, a naftilcsoport és az ot- vagy hattagu
aromas csoport adott esetben a kovetkezd csoportokkal
szubsztitudlt 1lehet: 1-6 szénatomos alkilcsoport, 1-6
szénatomos alkoxicsoport, hidroxi-(1-6 szénatomos alkil) -

-csoport, (1-6 szénatomos alkoxi)-(1-6 szénatomos alkil)-



—Csoport, (1-6 szénatomos alkoxi)-(1-6 szénatomos alkoxi) -
—Csoport, (1-6 szénatomos alkil)-karbonil-csoport, 1-6
szénatomos alkil-tio-csoport, 1-6 szénatomos alkil-szulfi-
nil-csoport, 1-6 szénatomos alkil—szulfonil—csoport, mono-
(1-6 szénatomos alkil)—amino-csoport, di(1-6 szénatomos
alkil)—amino—csoport, [(1-6 szénatomos alkil)-karbonil]-
-amino-csoport, N-[(1-6 szénatomos alkil)—karbonil]—N;(l—G
Szénatomos alkil)—amino—csoport, 2-6 szénatomos alkenil-
csoport, (3-6 szénatomos alkenil)—oxi—csoport, hidroxi-
-(3-6 szénatomos alkenil)—csoport, (1-6 szénatomos alko-
Xi)-(2-6 szénatomos alkenil)-csoport, [(1-6 szénatomos
alkoxi)-(3-6 szénatomos alkenil)]—oxi—csoport, (2-6 szén-
atomos alkenil)—karbonil—csoport, 2-6 szénatomos alkenil-
-tio-csoport, 2-6 sSzénatomos alkenil—szulfinil—csoport,
2-6 szénatomos alkenil—szulfonil—csoport, mono- vagy di-
(2-6 szénatomos alkenil)—amino—csoport, N-(1-6 szénatomos
alkil)-N-(3-6 szénatomos alkenil)—amino—csoport, [(2-6
szénatomos alkenil)—karbonil]—amino—csoport, N-[(2-6 szén-
atomos alkenil)—karbonil]—N;(1—6 szénatomos alkil)-amino-
—Csoport, 2-6 szénatomos alkinilcsoport, (3-6 szénatomos
alkinil)—oxi—csoport, hidroxi-(3-6 szénatomos alkinil)-
—Csoport, (1-6 szénatomos alkoxi)-(2-6 szénatomos alki-
nil)-csoport, [(1-6 szénatomos alkoxi)-(3-6 szénatomos al-
kinil)]—oxi—csoport, (2-6 szénatomos alkinil)—kafbonil—
—Csoport, 2-6 szénatomos alkinil-tio-csoport, 2-6 szénato-
mos alkinil—szulfinil—csoport, 2-6 szénatomos alkinil-

—-szulfonil-csoport, mono- vagy di(2-6 szénatomos alkinil) -



-amino-csoport, N-(1-6 szénatomos alkil)-N-(3-6 szénatomos
alkinil)—amino—csoport, [(2-6 szénatomos alkinil)~karbo-
nil)-amino-csoport vagy N-[(2-6 szénatomos alkinil)-karbo-
nil}-N-(1-6 szénatomos alkil)-amino-csoport; és/vagy

a fenilcsoport, a naftilcsoport és az &t- vagy hattagu
aromas csoport adott esetben a kévetkezé csoportokkal
szubsztituilt lehet: halogén-szubsztitualt 1-6 szénatomos
alkilcsoport, 1-6 szénatomos alkoxicsoport, hidroxi-(1-6
szénatomos alkil)-csoport, (1-6 Szénatomos alkoxi)-(1-6
szénatomos alkil)-csoport, (1-6 szénatomos alkoxi)—(l—G
szénatomos alkoxi)-csoport, (1-6 szénatomos alkil)-karbo-
nil-csoport, 1-6 szénatomos alkil—tio—csoport, 1-6 szén-
atomos alkil—szulfinil—csoport, 1-6 szénatomos alkil-szul-
fonil-csoport, mono(1-6 szénatomos alkil)-amino-csoport,
di(1-6 szénatomos alkil)—amino-csoport, [(1-6 szénatomos
alkil)—karbonil]—amino-csoport, N-[(1-6 szénatomos alkil)-
—-karbonil]-N-(1-6 szénatomos alkil)-amino-csoport, 2-6
Szénatomos alkenilcsoport, (3-6 szénatomos alkenil)-oxi-
csoport, hidroxi-(3-6 szénatomos alkenil) -csoport, (1-6
szénatomos alkoxi)-(2-6 szénatomos alkenil)—csoport, [(1-6
szénatomos alkoxi)-(3-6 szénatomos alkenil)]—oxi—csoport,
(2-6 szénatomos alkenil)—karbonil—csoport, 2-6 szénatomos
alkenil—tio—csoport, 2~6 szénatomos alkenil-szulfinil-cso-
port, 2-6 szénatomos alkenil-szulfonil—csoport, mono- vagy
di(2-6 szénatomos alkenil)—amino—csoport, N-(1-6 szénato-
mos alkil)-N-(3-6 szénatomos alkenil)-amino—csoport, [(2-6

szénatomos alkenil)—karbonil]—amino—csoport, N-[(2-6 szén-



n

atomos alkenil)—karbonil]—N—(1—6 szénatomos alkil)-amino-
—-Ccsoport, 2-6 szénatomos alkinilcsoport, (3-6 szénatomos
alkinil)-oxi-csoport, hidroxi-(3-6 szénatomos alkinil)-
—csoport, (1-6 szénatomos alkoxi)-(2-6 szénatomos alki-
nil)-csoport, [(1-6 szénatomos alkoxi)-(3-6 szénatomos al-
kinil)]—oxi—csoport, (2-6 szénatomos alkinil)-karbonil-
—Ccsoport, 2-6 szénatomos alkinil—tio—csoport, 2-6 szénato-
mos alkinil—szulfinil—csoport, 2-6 szénatomos alkinil-
-szulfonil-csoport, mono- vagy di(2-6 szénatomos alkinil) -
-amino-csoport, N-(1-6 szénatomos alkil)-N-(3-6 szénatomos
alkinil)—amino—csoport, [(2-6 szénatomos alkinil)-karbo-
nil]-amino-csoport vagy N-[(2-6 szénatomos alkinil)-karbo-
nil]-N-(1-6 szénatomos alkil)-amino-csoport; és/vagy
a fenilcsoport, a naftilcsoport és az &t- vagy hattagua
aromas csoport adott esetben a kovetkezd csoportokkal
Szubsztitudlt lehet: —COORsp, -CONRg7, -SO2NR53R54  vagy
~SO20R55 4ltalanos képletii csoport, ahol
Rso, Rsi, Rsy, Rs3, Rs4 és Rgs mindegyikének jelentése
egymastél fiiggetleniil 1-6 szénatomos alkilcso-
port, 2-6 szénatomos alkenilcsoport vagy 3-6
szénatomos alkinilcsoport, vagy halogénatommal,
hidroxi-, alkoxi-, merkapto-, amino-, ciano-,
nitro-, alkil-tio-, alkil-szulfinil- vagy alkil-
-szulfonil-csoporttal Szubsztitudlt 1-6 szénato-
mos alkilcsoport, 2-6 szénatomos alkenilcsoport
vagy 3-6 szénatomos alkinilcsoport;

értéke 1 vagy 2;



R4y és Rg azokkal a nitrogénatomokkal egyiitt, amelyekhez k&téd-
nek, egy telitett vagy telitetlen 5-8 tagu heterociklusos
gylrit képeznek, amely
1) adott esetben oxigén-, kénatommal vagy >NRj4 &ltalanos
képletldi csoporttal van megszakitva és/vagy adott esetben
halogénatommal, 1-10 szénatomos alkilcsoporttal, 1-10
szénatomos halogén—alkil—csoporttal, hidroxicsoporttal,
1-6 szénatomos alkoxicsoporttal, (1-6 szénatomos alkoxi) -
-(1-6 szénatomos alkoxi)—csoporttal, 1-6 szénatomos halo-
gén-alkoxi-csoporttal, merkaptocsoporttal, 1-6 szénatomos
alkil-tio-csoporttal, 3-7 szénatomos cikloalkilcsoporttal,
heteroarilcsoporttal, heteroaril-(1-6 szénatomos alkil)-
-csoporttal, fenilcsoporttal, fenil-(1-6 szénatomos al-
kil) -csoporttal vagy benzil—oxi—csoporttal szubsztitudalt,
ahol az utébbi harom szubsztituens fenilcsoportja adott
esetben halogénatommal, 1-6 szénatomos alkilcsoporttal,
1-6 szénatomos halogén—alkil—csoporttal, 1-6 szénatomos
alkoxicsoporttal, 1-6 szénatomos halogén—alkoxi—csoporttal
vagy nitrocsoporttal Szubsztitualt, és/vagy
2) egy kondenzalt vagy spiro-kétstt 2-6 szénatomos, adott
esetben oxigén- vagy kénatommal megszakitott alkilén- vagy
alkenilénlancot tartalmazhat, vagy a telitett vagy teli-
tetlen heterociklusos gyird legalabb egy gylrliatomja koti
6ssze az alkilén- vagy alkenilénléancot;

Ri4 Jelentése hidrogénatom, 1-4 szénatomos alkilcso-
port, (1-6 szénatomos alkil)—karbonil—csoport,

1-6 szénatomos alkil—szulfonil—csoport, 3-6



szénatomos alkenilcsoport vagy 3-6 szénatomos
alkinilcsoport; és
Go  jelentése -C(0)-Rsq, ~C(X1)-X2-R31,  -C(X3)-N(R32) -R33,
-SO2-R34 vagy —P(X4) (R35) -R3¢ altalanos képletd csoport;
X1, X2, X3 és X, mindegyikének jelentése egymastél fiiggetleniil
oxigén- vagy kénatom;
R3p jelentése adott esetben halogénatommal szubsztitualt 1-20
szénatomos alkilcsoport, 2-20 szénatomos alkenilcsoport,
(1-8 szénatomos alkoxi)-(1-8 szénatomos alkil)~csoport,
[(1-8 szénatomos alkil)-tio]-(1-8 szénatomos alkil)-cso-
port, [poli(1-10 szénatomos alkoxi)]-(1-8 szénatomos al-
kil) -csoport, vagy adott esetben halogénatommal szubszti-
tualt 3-8 szénatomos cikloalkilcsoport, (3-6 szénatomos
cikloalkil)-(1-6 szénatomos alkil)-csoport, heterociklil-
-(1-6 szénatomos alkil)—csoport, heteroaril-(1-6 szénato-
mos alkil)-csoport, adott esetben halogénatommal, ciano-,
nitrocsoporttal, 1-6 szénatomos alkilcsoporttal, 1-6 szén-
atomos alkoxicsoporttal, 1-6 szénatomos halogén-alkil-cso-
porttal, 1-6 szénatomos halogén—alkoxi-csoporttal, 1-6
szénatomos alkil-tio-csoporttal vagy 1-6 szénatomos alkil-
—Szulfonil-csoporttal szubsztitualt fenilcsoport, adott
esetben halogénatommal, ciano-, nitrocsoporttal, 1-6 szén-
atomos alkilcsoporttal, 1-6 szénatomos alkoxicsoporttal,
1-6 szénatomos halogén-alkil—csoporttal vagy 1-6 szénato-
mos halogén—alkoxi—CSOporttal Szubsztituilt fenil-(1-6
szénatomos alkil)~-csoport, adott esetben halogénatommal

vagy 1-6 szénatomos alkilcsoporttal szubsztitualt hetero-



arilcsoport, adott esetben halogénatommal vagy 1-6 szén-
atomos alkilcsoporttal szubsztitualt fenoxi-(1-6 szénato-
mos alkil)-csoport, vagy adott esetben halogénatommal,
aminocsoporttal vagy 1-6 szénatomos alkilcsoporttal
szubsztituilt (heteroaril—oxi)—(l—G szénatomos alkil)-cso-
port;

R31 jelentése adott esetben halogénatommal szubsztituilt 1-20
szénatomos alkilcsoport, 2-20 szénatomos alkenilcsoport,
(1-8 szénatomos alkoxi)-(2-8 szénatomos alkil) -csoport,
[poli(1-8 szénatomos alkoxi)]-(2-8 szénatomos alkil)-cso-
port, vagy adott esetben halogénatommal vagy 1-6 szénato-
mos alkoxicsoporttal Szubsztitudlt 3-8 szénatomos cikloal-
kilcsoport, (3-6 szénatomos cikloalkil)-(1-6 szénatomos
alkil)-csoport, heterociklil-(1-6 szénatomos alkil)-cso-
port, heterocaril-(1-6 szénatomos alkil)-csoport, adott
esetben halogénatommal, ciano-, nitrocsoporttal, 1-6 szén-
atomos alkilcsoporttal, 1-6 szénatomos alkoxicsoporttal,
1-6 szénatomos halogén—alkil-csoporttal vagy 1-6 szénato-
mos halogén—alkoxi-csoporttal szubsztitualt fenil- vagy
benzilcsoport; és

R34 jelentése adott esetben halogénatommal szubsztitualt 1-8
szénatomos alkilcsoport, vagy adott esetben halogénatom-
mal, 1-6 szénatomos alkilcsoporttal, 1-6 szénatomos alko-
xicsoporttal, 1-4 szénatomos halogén—alkil-csoporttal, 1-14
szénatomos halogén—alkoxi—csoporttal, ciano- vagy nitro-
csoporttal szubsztituidlt fenilcsoport,

ujak. A talalmany targyat képezik ezek a vegyililetek is.



Azok a (II) Aaltalénos képleti vegyliletek,

o o0
T
Ry

R, (1

Ry,
R,

amelyek képletében R, Ry, Rz, R3, Rg és Ry jelentése, valamint
n értéke a fentiekben meghatarozott, 1uj vegylletek, amelyeket
kifejezetten a talalmany szerinti eljadrashoz fejlesztettiink ki.
A talalmany targyat képezik ezek a vegyliletek is.

EldénySsek azok a (II) 4&ltalanos képletidi vegyliletek, ame-
lyek képletében Ri, Rz és R3 mindegyikének jelentése egymastél
fuggetleniil hidrogén-, halogénatom, 1-4 szénatomos alkilcso-
port, 1-4 szénatomos halogén-alkil-csoport, 2-4 szénatomos al-
kenilcsoport, 2-4 szénatomos halogén—alkenil—csoport, 2-4 szén-
atomos alkinilcsoport, 3-6 szénatomos cikloalkilcsoport, (1-4
szénatomos alkil)—karbonil—csoport, (1-6 szénatomos alkoxi) -
~karbonil-csoport, hidroxicsoport, 1-4 szénatomos alkoxicso-
port, 3-4 szénatomos alkenil—oxi—csoport, 3-4 szénatomos alki-
nil-oxi-csoport, 1-4 szénatomos halogén—alkoxi—csoport, nitro-
vagy aminocsoport.

Elénytsek azok a (II) altalanos képleti vegyuletek is,
amelyek képletében R; jelentése 2-6 szénatomos alkilcsoport.

Ugyancsak elényések azok a (IT) altalanos képletd vegyiile-
tek, amelyek képletében n értéke 0.

Kildnosen elénydsek azok a (IT) altalanos képleti vegyiile-



tek, amelyek képletében R1 Jjelentése 2-4 szénatomos alkilcso-
port, 1-4 szénatomos alkoxicsoport, 2-4 szénatomos alkinilcso-
port vagy 3-6 szénatomos cikloalkilcsoport, és R3 jelentése 1-4
szénatomos alkilcsoport, 1-4 szénatomos alkoxicsoport, 2-4
szénatomos alkinilcsoport vagy 3-6 Szénatomos cikloalkilcso-
port.

Hasonldképpen eldnydsek azok a (IT) &ltalanos képletd ve-
gytletek, amelyek képletében R; jelentése 2-6 szénatomos alki-
nilcsoport.

Eldnybsek tovabba azok a (IT) altalanos képleti vegylile-
tek, amelyek képletében R; és R3 mindegyikének jelentése egy-
mastél fiiggetleniil 2-6 szénatomos alkilcsoport, 2-6 szénatomos
alkinilcsoport, 1-10 szénatomos alkoxicsoport vagy 3-6 szénato-
mos cikloalkilcsoport. Az eldbbiek k6zil még elénydsebbek azok
a vegylletek, amelyek képletében R; jelentése 2-6 szénatomos
alkilcsoport, és R3 jelentése 2-6 szénatomos alkilcsoport, 2-6
szénatomos alkinilcsoport vagy 1-10 szénatomos alkoxicsoport.

Azokat a (IIa) altalanos képleti vegyiileteket,

/ICJ)\ 0
RRN"  GH “NR,R,,
R, Ry (ita)
(o)
R,

amelyek képletében Ro, Ri, Ry és Ry jelentése, valamint n érté-
ke az (I) A&ltalanos képletnél meghatarozott, tovabba Rg, Rog,

Rip és Ry jelentése hidrogénatom, ké&zvetleniil eldallithatijuk



gy, hogy a megfeleld (VI) altaldnos képletl fenil-malonsav-di-

nitrilt
NC‘CH’CN
R, R
®), .V

R,

— amelynek képletében Ro, Rj, Ry és Rj jelentése, valamint n
értéke a fentiekben meghatarozott — hidrolizaljuk. Hidroliza-
l6észerként tomény asvanyi savakat, példaul kénsavat vagy salét-
romsavat alkalmazhatunk, ahol szliikséges, viz hozzaadasaval.

Azokat a (IIa) &altalanos képletl vegylileteket,

[0} O
RmRnN/l!\cH/lk NRaRs

R R,
Ry (Ita)

R,

amelyek képletében Rg, Rj, Ry és R3 jelentése, valamint n érté-
ke az (I) &ltaléanos képletnél meghatarozott, tovabba Rg, Rg,
Ri0 &s Rj;; mindegyikének jelentése egymastél fiiggetleniil hidro-
génatom, 1-6 szénatomos alkilcsoport, 1-6 szénatomos halogén-
-alkil-csoport, 3-6 szénatomos alkenilcsoport vagy benzilcso-
port, ahol a benzilcsoport fenilcsoportja adott esetben 1-4
szénatomos alkilcsoporttal, halogénatommal, 1-4 szénatomos ha-
logén—alkil—csoporttal, 1-4 szénatomos alkoxicsoporttal vagy

nitrocsoporttal szubsztitualt, uagy allithatjuk els, hogy



1) egy (VII) altalanos képletd fenil-acetamidot
X
CH, NRR,
R, R, (Vi)
(Ry),
R,

— amelynek képletében Ro, Ri, Ry, R3, Rg és Rg jelentése,

valamint n értéke a fentiekben meghatdrozott —

a) az olyan (IIa) &ltalanos képleti vegyliletek el&alli-
tasdhoz, amelyek képletében R;; jelentése hidrogén-

atom, egy (XI) Altalanos képletl izocianattal

RioN=C=0 (X1

— amelynek képletében Rjp Jjelentése a fentiekben
meghatarozott, azzal az eltéréssel, hogy Ri1p jelenté-
Se hidrogénatomtdl eltérd — reagaltatunk, ahol a re-
akciét inert reakcidkézegben és adott esetben bazis-
katalizator jelenlétében hajtjuk végre, vagy

b) refluxhémérsékleten egy (XIV) &altaléanos képleti kar-

bonattal

?
.C. (XIv).
R,0” “OR,

— amelynek képletében Ri2 jelentése 1-6 szénatomos
alkilcsoport, 1-6 szénatomos halogén—alkil—csoport,

3-6 szénatomos alkenilcsoport vagy benzilcsoport,



2)

ahol a benzilcsoport fenilcsoportja adott esetben 1-4
szénatomos alkilcsoporttal, halogénatommal, 1-4 szén-
atomos halogén—alkil—csoporttal, 1-4 szénatomos alko-
Xicsoporttal vagy nitrocsoporttal szubsztituilt —
reagaltatunk, majd az igy nyert (IIb) &ltalanos kép-

letd vegyliletet

o o}
RO CH)LNRaRs
R, R, (lIb)
(Ry).
R,

— amelynek képletében Ro, Ri, Rz, R3, Rg, Rg és Rjp>
jelentése, valamint n értéke a fentiekben meghataro-

zott — inert oldészerben egy (X) Aaltalanos képletii

aminnal

R10R11NH X)

— amelynek képletében R1p és Rj; jelentése a fenti-
ekben meghat&rozott — reagaltatjuk, vagy

egy (VIII) 4ltaléanos képleti (fenil-ecetsav)-észtert

0

CH2 OR,,

R R, A (viln)
(Ry),



— amelynek képletében Ro, Ri1, Rz, R3 és R12 jelentése, va-
lamint n értéke a fentiekben meghatdrozott —

c) egy (XV) &altaldnos képletl izocianattal

ReN=C=0 (XV)

— amelynek képletében Rg jelentése a fentiekben meg-
hatarozott, azzal az eltéréssel, hogy Rjp jelentése
hidrogénatomtél eltérd — reagaltatunk, ahol a reak-
ciét inert reakcidksézegben és adott esetben baziska-
talizator jelenlétében hajtjuk végre, majd az igy

nyert (IIb) &ltaldanos képletd vegyiiletet

0 (o]
R0 CH)LNRaRp
R, R, (Ib)
(Ru)n
R,

— amelynek képletében Ro, Ri, Ry, Rj, Rg és Rjp je-
lentése, valamint n értéke a fentiekben meghatiro-
zott, és Rg jelentése hidrogénatom — inert o0ldé-

Szerben, az 1)b) lépésben ismertetett moédon eqgy (X)

altalénos képletd aminnal reagaltatjuk, vagy

d) emelt hémérsékleten €gy (XVI) &ltalanos képletdi kar-
bonattal
%
-C. (XVI)



— amelynek képletében R13 jelentése azonos Ri2 je-
lentésével — reagaltatunk, majd az igy nyert (III)

altalanos képleti fenil-malonsav-diésztert

0 o
Ry,0 Jl\ CH]LORI:
R, Ry )

Ry,

R,

— amelynek képletében Ro, Ry, Rz, Rjg, R12 és Rj3 je-
lentése, valamint n értéke a fentiekben meghataro-
zott — inert olddészerben, az 1)b) lépésben ismerte-

tett médon egy (IX) vagy (X) altalénos képletidi amin-

nal

RsRsNH  (IX) - RywRuNH )

— ahol a képletekben Rg, Rg, Rjp és Rpj jelentése a
fentiekben meghatarozott — reagaltatijuk.

A fenti eljarasvaltozatokat a kovetkezs 3. reakciévazlaton

mutatjuk be.



3. reakcidvazlat

o o
NC_ O RPN NRR, RO =,
R, R, ST%&L A ® um RJ%&: R, R
®), P, < oldészer ®),
R,
% (Ila) R

HRNC0,
(V) e, “” an
kat RANA
§ _
Ok(jé;Zel' q Rﬂmw T
o (XVI)
"W NRR, R,
R, R, b)R,O0OCR,,, R, QRNLC0, R
A (mw xV)
5 <« 2
n /) mms ﬁ)
R,
) mm (wm

A (IIa) 4&ltalanos képletdi fenil-malonamidokat (fenil-ma-
lonsav—diamidokat) a 3. reakciévazlat a) valtozat szerint is-
mert eljarasokkal (VII) &ltalanos képleti acetamidokbél, (XI)
altalanos képletd izociandtok alkalmazasaval allithatjuk els,
ahol a reakciét inert oldészerben és adott esetben baziskatali-
zator jelenlétében hajtjuk végre.

A 3. reakciévazlat b) valtozat értelmében a (ITa) &altala-
nos képletd fenil-malonamidokat agy is eléallithatjuk, hogy a
(VII) &altaléanos képletl fenil-acetamidokat az oldészer szerepét
is betolté (XIV) altalanos képletl karbonatokkal t&bb oran ke-
resztil visszafolyatdé hiité alatt forraljuk, maijd az nyert (IIb)

altalanos képleti vegylleteket az oldészer Szerepét is betoltd



(X) altalanos képletd aminokkal amidaljuk. A fenil-ecetsav-ész-—
ter-szarmazékokkal és a (XVI) &ltalanos képletli karbonatokkal
végzett analég reakcidkat a WO 97/02243. szamon k&ézzétett nem-
zetkdzi szabadalmi bejelentésben ismertették.

A (IIa) 4&ltalanos képleti fenil-malonamidok alternativ
eldallitdsi eljarasai (VITII) &ltaléanos képletli fenil-ecetsav-
-észterekbdl indulnak ki. Amint az 3. reakciévazlaton lathaté,
a (VIII) 4&altalanos képletld vegyliletekbdl két uton allithatjuk
elé a (ITIa) &ltalanos képletd vegyiileteket: a c) eljarasvalto-
zat szerint a (VIII) &altalanos képleti vegyilileteket eldszdr is-
mert médon [TETRAHEDRON LETTERS, 2427 (1974)]1 (XV) &ltalanos kép-
letd izocianatokkal reagaltatjuk, ahol a reakciét inert oldé-
szerben és baziskatalizator jelenlétében hajtjuk végre, majd az
igy nyert (IIb) A&ltaldnos képleti vegyiiletet (amelyben Rg je-
lentése hidrogénatom) inert oldészerben a b) eljarasvaltozatnak
megfelelSen (X) &ltaldnos képleti aminokkal amidaljuk; a d) el-
jarasvaltozat értelmében a (VITII) &ltalanos képletd vegyiile-
teket eldszor refluxhémérsékleten az oldészer szerepét is be-
t6ltdé (XVI) altalanos képletﬁ karbonatokkal reagaltatjuk, majd
az igy nyert (III) &ltalanos képleti fenil-malonsav-diésztere-
ket oldészerben, (IX) vagy (X) &ltalanos képletd aminok alkal-
mazasaval a b) eljarasvaltozatnak megfelelden amidaljuk.

A (IV), (IVa) és (IVb) altaléanos képleti vegylletek ismer-
tek, illetve ismert eljarasokkal analég médon egyszerien eldil-
lithatdék. A (IV) &ltalanos képletl vegyiiletek eléallitasi elja-
rasait példaul a WO 95/00521. szamon kbzzétett nemzetkézi sza-

badalmi bejelentésben és a PCT/EP99/01593. szamu nemzetkdzi



szabadalmi bejelentésben irjak 1le.

A (VI) altalanos képletii fenil-malonsav-dinitril-szarmazé-
kok ismert vegyiiletek, vagy ismert eljarasokkal analég mdédon
egyszerlien eldallithaték [lasd példaul: CHeM. CoMmmun., 932
(1984); vagy J. AM. CHEeM. Soc., 121, 1473 (1999)].

A (VII) és (VIII) A&ltalanos képletli fenil-acetamidok és
fenil-ecetsav-észterek ismert vegylletek. (VIII) altalanos kép-
letd fenil-ecetsav-észtereket példdul a WO 97/02243. szamon
kézzétett nemzetkoézi szabadalmi bejelentésben ismertetnek.

Az 1., 2. és 3. reakciévazlatban alkalmazott (IX), (X),
(XI), (XII), (XIIa), (XIIb), (XIIc), (XI1d), (XIIe), (XI11),
(XIV), (XV) és (XVI) altalanos képletl reagensek ismert vegyi-
letek, illetve ismert eljarasokkal analég médon egyszerten eld-
allithaték.

A talalmany szerinti eljaras megkiildnbdztetd jellemzéi —
egyebek mellett — példaul a kévetkezdk:

a) a (II) altalénos képletd kiindulasi vegyliletek kdnnyen el-
érhetdk,

b) egyszeri reakcidk és feldolgoz4as,

c) dltalaban nagy kitermelés,

d) az (I) altalanos képletd vegylletek (Ia) &ltalanos képletd
vegylletekké torténd atalakitasa (példaul a G szubsztitu-
ens Gop szubsztituenssé torténd konvertalasa) véfrehajthaté
gazdasagos és kdrnyezetvédelmi Szempontbdl eldnyds egyedé-
nyes ("one-pot") eljarassal,

e) gazdasagi és kdrnyezetvédelmi elénycket biztosit az a

tény, hogy az (Ia) altalanos képletd vegyliletek eldallita-



sa esetén a (II) altalanos képletid vegyiiletek eléallitasa-

bél (3. reakciévazlat), valamint a (IT) Altaléanos képletd

vegylletek (IV), (IVa) vagy (IVb) &altalanos képletid vegyi-

letekkel végzett reakcidkbodl (1. reakciévazlat), tovabba a

(XI1), (XIIa), (XIIb), (XIIc) vagy (XIId) altalanos képle-

td elektrofilekkel végzett reakcidkbél 4116 egyedi elja-

rasi lépések folyamatos eljarasban is végrehajthatok.

A taladlmany szerinti eljards kiléndsen alkalmas az (I) és
(Ia) éaltalanos képleti 4—aril—S—oxo—pirazolin—szérmazékok nagy
mennyiségekben toérténd eléallitasara.

Az alabbi példak a taldlmany szerinti eljarads illusztrala-
sara szolgalnak. A példak a talalmany oltalmi kérét, illetve

terjedelmét nem korlatozzak.

El64llitasi példak

P

Pl. példa

A (2,4,6-trimetil—fenil)-malonamid eldallitasa

CONH
NH,OC_  —CONH,

CH, CH,

CH,

5 ml témény (97 %) kénsav és 0,4 ml (0,022 mol) viz ele-
gyéhez 2 perc alatt Cseppenként hozziadtuk 2,0 g (0,0109 mol)
(2,4,6—trimetil—fenil)—malonsav—dinitril 5 ml metilén-diklorid-
dal készitett oldatat. A reakcidkeveréket 100 éran keresztil 20

°C-on kevertettiik, ezt kévetéen jégre ontottik, majd a vizes



keveréket etil-acetattal kétszer extrahdltuk. A szerves oldato-
kat egyesitettiik, telitett, vizes natrium-klorid-oldattal mos-
tuk, vizmentes natrium-szul fat felett szaritottuk, majd vakuum-
ban 60 °C-on betéményitettiik. Sargads kristalyok formajaban és
2,0 g mennyiségben (83 %-os kitermeléssel) nyertiik a kivant

cimvegyiiletet. Olvadaspont: 177-179 °C.

P2. példa

A (2,6-dietil-4-metil—fenil)-malonamid eldallitasa

NH,OC -CON

HC, CH,

CH,

S5 ml tomény (97 %) kénsav és 0,36 ml (0,0198 mol) viz ele-
gyéhez hozzaadtunk 2,1 g (0,0099 mol) (2,6-dietil-4-metil-fe-
nil)-malonsav-dinitrilt. A reakcidkeveréket 5 percen keresztiil
50 °C-on kevertettiik, majd az igy képzsdstt homogén, vérss ol-
datot 5 6ran at 50 °C-on tovabb kevertettiik. Ezt kévetSen a re-
akcidkeveréket 22 °C-ra hitottik, maijd jeges vizre ontiittiik. A
vizes keveréket etil-acetattal kétszer extrahaltuk, ezt kévetg-
eén a szerves oldatokat egyesitettiik, telitett, vizes natrium-
-klorid-oldattal mostuk, vizmentes natrium-szul fat felett sza-
ritottuk, majd vakuumban 60 °C-on betoményitettik. Sargas kris-
talyok formajaban és 2,35 g mennyiségben (95,6 %-os kitermelés-
sel) nyertik a kivant cimvegyiiletet. Olvadaspont: 184-186 °cC.

lH—NMR (CDC13) &: 7,19 ppm (szeles s, 1H); 6,99 ppm (s, 2H);



5,78 ppm (széles s, 1H); 4,69 ppm (s, 1H); 2,55 ppm (q, 4H):;

2,32 ppm (s, 3H); 1,21 ppm (t, 6H).

P3. példa
A 8-(2,4,6—trimetil-fenil)-tetrahidropirazolo[1,2-d][1,4,5]—

oxadiazepin-7,9-dion elédllitasa

1,5 g (0,0068 mol) (2,4,6—trimetil—fenil)—malonamid, 2,16
g (0,0082 mol) l,4,5—oxadiazepén—dihidrobromid és 2,93 g (0,029
mol) trietil-amin 50 ml Xilollal készitett oldatat nitrogénat-
moszférdban 2 6ran keresztiil visszafolyaté hité alatt forral-
tuk. A képzddstt Szuszpenzidt 22 °C-ra hitottik, 1 M sésavol-
dattal kevertettiik, majd szilrtiik. A kiszirt kristalyos anyagot
eldbb vizzel, ezt kovetden dietil-éterrel mostuk, majd vakuum-
ban 60 °C-on szaritottuk. A kivant cimvegyilet 248-250 °C-os

olvadaspontu.

P

P4. példa
A 8—(2,G—dietil-d—metil-fenil)-tetrahidropirazolo~

[1,2—d][1,4,5]oxadiazepin~7,9—dion eldallitasa




CaH,

CH,

2,15 g (0,00866 mol) (2,6—dietil—4—metil—fenil)—malonamid,
2,64 g (0,010 mol) l,4,5—oxadiazepén—dihidrobromid és 3,54 g
(0,035 mol) trietil-amin 50 ml xilollal készitett oldatat nit-
rogénatmoszféraban 2 o6ran keresztiil visszafolyaté hiité alatt
forraltuk. A képzddstt Szuszpenzidt 22 °C-ra hiitsttik, 1 M sé-
savoldatot adtunk hozzj, majd a keveréket 5 percen at kevertet-
tik. Ezt koévetden 50 ml hexant adtunk a keverékhez, a képzddstt
szilard anyagot kiszlrtik, kevés vizzel €s hexannal mostuk,
majd vakuumban 80 °C-on szaritottuk. Szintelen, szilard anyag
formajaban 2,15 g kivant cimvegyiiletet nyertiink. A szerves f4-
zist vizmentes natrium-szulfat felett szaritottuk, majd vakuum-
ban 60 °C-on betéményitettiik, amelynek eredményeként tovabbi
0,23 g kivant cimvegyiiletet nyertink. Osszesen 2,38 g mennyi-
ségben (87 %-os kitermeléssel) izolaltuk a terméket. 1H—NMR
(CDCl3) & (ppm): 6,92 ppm (d, 2H); 4,72 ppm (s, 1H); 4,30 ppm
(m, 2H): 3,98 ppm (m, 4H): 3,79 ppm (m, 2H); 2,80 ppm (s, 3H);
2,70 ppm (q, 2H); 2,27 ppm (q, 2H); 1,27 ppm (t, 3H); 1,20 ppm

(t, 3H).



A 8-(2,6-dieti1-4-metil-fenil)—tetrahidrqpirazolo-

[1,2-d][1,4,5]oxadiazepin—7,9-dion eléallitasa

()

N—N

0,55 g (0,002 mol) ALAP—dimetil—Z—(2,6—dietil—4—metil—fe—
nil)-malonamid, 0,42 g (0,0024 mol) 1,4,5-oxadiazepan—dihidro-
bromid és 1,17 ml (0,0084 mol) trietil-amin 6 ml xilollal ké-
szitett oldatat nitrogénatmoszféraban 18 0ran keresztiil vissza-
folyatd hiité alatt forraltuk. Ezt kévetSen a reakcidkeveréket
vizre o6ntéttiik, a keveréket 2 M sésavoldattal megsavanyitottuk,
majd hexant adtunk hozza és kevertettik. A szilard anyagot ki-
szlrtik, vizzel és hexannal mostuk, majd vékuumban 50 °C-on
szaritottuk. Bézsszind kristalyok formajaban 0,33 g kivant cim-

vegylletet nyertiink. Olvad4ispont: 192-193,5 °c.

P

P6. példa

Egyedényes ("one-pot") eljaras a {8—(2,6—dietil—4-metil-fenil)-

—9—oxo-1,2,4,5—tetrahidro—9H%pirazolo[1,2-d][1,4,5]oxadiazepin-

-7—i1}—2,2-dimetil—propionét eldallitasara




- 67 -

1,0 g (0,004 mol) (2,6—dietil—4—metil-fenil)—malonamid,
0,84 g (0,0048 mol) 1,4,5—oxadiazepén-dihidrobromid és 1,62 g
(0,016 mol) trietil-amin 25 ml xilollal készitett oldatat nit-
rogénatmoszféraban 2 &ran keresztiil visszafolyaté hdté alatt
forraltuk. Ezt kdvetden a reakcidkeveréket szobahémérsékletre
hitottiik, majd hozzaadtunk 0,87 g (0,0072 mol) pivaloil-klori-
dot. A reakcidkeveréket tovabbi két éran at 22 °C-on kevertet-
tik, ezt kovetden hozzaadtunk 25 ml 1 M sbésavoldatot, folytat-
tuk a keverést, majd a keveréket etil-acetattal extrahaltuk. A
Szerves oldatokat egyesitettiik, telitett, vizes natrium-klorid-
-oldattal mostuk, vizmentes natrium-szulfat felett szaritottuk
és vakuumban 60 °C-on betoményitettiik. Maradékként 2,3 g barna
olajat nyertink. A maradékot hexanbédl atkristdlyositva szinte-
len kristalyok formadjdban és 1,0 g mennyiségben nyertiik a kji-
vant cimvegyiiletet. Olvadaspont: 120-122 °c. lj-nMr (CDCl5) &
(ppm): 6,89 ppm (s, 2H); 4,29 ppm (m, 2H); 3,95 ppm (m, 2H);
3,87 ppm (m, 4H); 2,49 ppm (m, 4H); 2,30 ppm (s, 3H); 1,12 ppm

(t, 6H); 1,04 ppm (s, 9H).



Az N}N"—dimetil—2—(2,6—dieti1-4-meti1-fenil)—malonamid

elédallitasa

0o o
LNy N~ CHs
H H

H,C, CH;

CH,

4,18 g (0,015 mol) dimetil—2—(2,6—dietil-4—metil—fenil)—
-malonathoz 22 °C-on hozzaadtunk 30 ml 33 témeg%-os etanolos
metil-amin-oldatot. A reakcidkeveréket 30 6ran keresztiil 75 °c-
on kevertettiik, majd vizre ontéttiik. A vizes keveréket tomény
sbésavval megsavanyitottuk, majd dietil-éterrel extrahdaltuk. A
szerves oldatokat egyesitettiik, telitett, vizes natrium-klorid-
-oldattal mostuk, vizmentes magnézium-szulfat felett szaritot-
tuk, majd vakuumban 60 °C-on betdményitettiik. A maradékként ka-
pott 4,0 g barna olajat hexannal kevertettiik, amelynek eredmé-
nyeként kristalyos formaban és 1,74 g mennyiségben izolaltuk a

kivant cimvegyiiletet. Olvadaspont: 98-100 °cC.

-

P8. példa
A 2—(2,4,6—trimetil-fenil)—tetrahidrqpirazolo[1,2-a]piridazin-

-1,3-dion eldallitasa (bazis hozzaadasa nélkiil)




2,05 g (0,0093 mol) (2,4,6—trimetil—fenil)—malonamid és
0,95 g (0,0110 mol) hexahidropiridazin 50 ml xilollal készitett
oldatat nitrogénatmoszféraban 2 éradn keresztiil visszafolyato
hité alatt forraltuk. Ezt kévetéen a reakcidkeveréket 22 °C-ra
hdtéttik, hozzaadtunk 50 ml 1M sésavoldatot, majd folytattuk a
keverést. A képzddott Szuszpenziét szilrtiik, a kiszirt krist&-
lyos anyagot elészér dietil-éterrel, majd vizzel mostuk, véqgiil
pedig vakuumban szaritottuk. Szintelen kristalyok formajaban
2,2 g kivant cimvegyiiletet nyertink. Olvadaspont: 247-248 °cC.
'H-NMR (CDC1;) & (ppm): 6,93 ppm (s, 1H); 6,83 ppm (s, 1H);
4,65 ppm (s, 1H); 3,67 ppm (széles S, 4H); 2,40 ppm (s, 3H) ;

2,27 ppm (s, 3H); 2,04 ppm (s, 3H); 1,83 ppm (széles s, 4H).

P9. példa

A [2,6-dieti1-4-(4-piridil)-fenil]-malonamid eldallitasa

NH

0,5 ml 97 %-o0os kénsavhoz hozzaadtunk elészér 36 mg (0,002



mol) vizet, majd 360 mg (koérilbeliil 75 %-o0s tisztasagu, 0,001
mol) [(2,6—dietil—4—(4—piridil)—fenil]—malonsav—dinitrilt. A
reakcidkeveréket 5,5 6ran keresztiil 50 °C-on kevertettiik, ezt
kévetden lehidtosttiik, majd telitett, vizes natrium-hidrogén-kar-
bonat-oldattal semlegesitettiik. A képz&dott csapadékot kisziir-
tik, vizzel mostuk, ezt kdvetden a kristadlyokat kevés dietil-
-éterben Szuszpendaltuk, ismét kiszirtiik, majd szaritottuk. En-
nek eredményeként 145 mg mennyiségben (47 %-os kitermeléssel)
nyertik a kivant cimvegyiiletet. Olvadaspont: 184-186 °cC. lH—NMR
(CDCl3) & (ppm): 8,63 ppm (d, 2H); 7,48 ppm (d, 2H); 7,40 ppm
(s, 2H); 7,20 ppm (széles szignal, 2H); 5,81 ppm (széles szig-

nal, 2H); 4,80 ppm (s, 1H); 2,68 ppm (q, 4H); 1,30 ppm (t, 6H).

P10. példa

A [2,6-dieti1-4—(2-piridi1)-fenil]-malonamid eldallitasa

A cimvegyiiletet a P9. példa szerinti eljarédssal analég mé-
don allitottuk elS. Olvadaspont: 230 °c (bomlik). lh-NMR
(CDCl3) & (ppm): 8,68 ppm (d, 1H); 4,66-7,80 ppm (m, 4H); 7,23
ppm (m, 1H); 7,20 ppm (széles szigndl, 2H); 5,67 ppm (széles
szignal, 2H); 4,80 ppm (s, 1H); 2,67 ppm (q, 4H); 1,30 ppm (t,

6H) .

Pll. példa
A {8—[2,6—dietil—4-(2—piridil)—fenil]—9-oxo—1,2,4,5—tetrahidro-

—QHLpirazololl,Z-d][1,4,5]oxadiazepin-?—il}—2,2-dimetil—

“Propionat eléallitasa




7 ml levegdmentesitett xililhoz hozzaadtunk 290 mg (0,0011
mol) 1,4,5—oxadiazepén—dihidrobromidot és 0,56 ml (0,004 mol)
trietil-amint, majd az igy nyert keverékhez hozzdadtunk 311 mg
(0,001 mol) [2,6—dietil-4—(2—piridil)—fenil]—malonamidot. A re-
akcidkeveréket 4 6ran keresztiil 150 °C-on kevertettiik, ezt ko-
vetden egy éjszakan keresztiil 20 °C-on 4llni hagytuk, majd 0-5
°C-ra hidtosttik. A lehGtstt keverékhez cseppenként hozzaadtunk
0,135 ml (0,0011 mol) pivaloil-kloridot. A reakcidkeveréket 3
6ran keresztil 20 °C-on kevertettiik, ezt kovetéen bizre éntot-—
tik, majd a vizes keveréket etil-acetattal kétszer extrahdltuk.
A szerves oldatokat egyesitettiik, vizzel és telitett, vizes
natrium-klorid-oldattal mostuk, vizmentes natrium-szulfat fe-
lett szaritottuk, majd betdményitettiik. A maradékként 75 %-os
kitermeléssel 345 mg mennyiségben kapott nyers terméket dietil-
-éterb6l kristalyositottuk. Ennek eredményeként 160 mg mennyi-
ségben (35 %-o0s kitermeléssel) izolaltuk a kivant cimvegyiile-
tet. Olvadaspont: 146-147 °C. ‘H-NMR (CDC13) & (ppm): 8,70 ppm
(m, 1H); 7,72 ppm (m, 2H); 7,70 ppm (s, 2H); 7,22 ppm (m, 1H);
4,30 ppm (m, 2H}; 3,97 ppm (m, 2H); 3,89 ppm (m, 4H); 2,62 ppm

(m, 4H); 1,21 ppm (t, 6H); 1,03 ppm (s, O9H).



-

Pl12. példa

A {8-[2,6-dietil-4~(4-piridil)-fenil]—9-oxo-1,2,4,5—tetrahidro-

—QHLpirazolo[I,Z—d][1,4,5]oxadi§EgEig-7-il}-2,2—dimeti1—

—propionat eldallitasa

A cimvegyiiletet a P11. példa szerinti eljarassal analég

médon allitottuk els. 'H-NMR (CDCly) & (ppm): 8,19 ppm (széles
szigndl, 2H); 7,53 ppm (széles szignal, 2H); 7,35 ppm (s, 2H);
4,30 ppm (m, 2H); 3,96 ppm (m, 2H); 3,89 ppm (m, 4H); 2,62 ppm

(m, 4H); 1,20 ppm (t, 6H); 1,05 ppm (s, 9H).



SZABADALMI IGENYPONTOK

1. Eljaras (I) Aaltalanos képletid vegyiiletek

R, O R,
N’
R; 'R

R, )
oG
Ry,

— amelyek képletében

Ro

jelentése egymastdl fiiggetleniil halogénatom, 1-6 szénato-
mos alkilcsoport, 2-6 szénatomos alkenilcsoport, 2-6 szén-
atomos alkinilcsoport, 1-6 szénatomos halogén-alkil-cso-
port, ciano-(1-6 szénatomos alkil)-csoport, 2-6 szénatomos
halogén—alkenil—csoport, ciano-(2-6 szénatomos alkenil) -
-csoport, 2-6 szénatomos halogén-alkinil-csoport, ciano-
~(2-6 szénatomos alkinil)-csoport, hidroxicsoport, 1-6
szénatomos hidroxi—alkil—csoport, 1-6 szénatomos alkoxi-
csoport, nitro-, aminocsoport, 1-6 szénatomos alkil-amino-
—csoport, di(l-6 szénatomos alkil)—amino—csoport, [(1-6
szénatomos alkil)—karbonil]—amino—csoport, [(1-6 szénato-
mos alkil)—szulfonil]-amino—csoport, [(1-6 szénatomos al-
kil)—amino]—szulfonil—csoport, (1-6 szénatomos alkil)-kar-
bonil-csoport, [(1-6 szénatomos alkil)-karbonil]-(1-6
szénatomos alkil) -csoport, [(1-6 szénatomos alkoxi)-karbo-~
nil]-(1-6 szénatomos alkil)-csoport, [(1-6 szénatomos al-
kil)-karbonil]- (2-6 szénatomos alkenil)-csoport, [(1-6

szénatomos alkoxi)—karbonil]—(2—6 szénatomos alkenil)-cso-



port, [(1-6 szénatomos alkil)-karbonil]-(2-6 szénatomos
alkinil)-csoport, [(1-6 szénatomos alkoxi)-karbonil]- (2-6
szénatomos alkinil)-csoport, (1-6 szénatomos alkoxi)-kar-
bonil-csoport, ciano-, karboxilcsoport, fenilcsoport vagy
aromas csoport, amely a nitrogén-, az oxigén- és a kénatom
kézil kivalasztott 1 vagy 2 heteroatomot tartalmaz, ahol
az utdébbi két aromas csoport adott esetben 1-3 szénatomos
alkilcsoporttal, 1-3 szénatomos halogén—alkil—csoporttal,
1-3 szénatomos alkoxicsoporttal, 1-3 szénatomos halogén-
-alkoxi-csoporttal, halogénatommal, ciano- vagy nitrocso-
porttal szubsztitudlt; vagy

Rp a szomszédos R;, Rz és R3 szubsztituensekkel egyitt eqgy te-
litett vagy telitetlen 3-§ szénatomos szénhidrogénhidat
képezhet, amelyet a nitrogén-, oxigén- és kénatom kozul
kivalasztott egy vagy két heteroatom szakithat meg és/vagy
amely 1-4 szénatomos alkilcsoporttal szubsztitualt lehet;

R1, Ry és R3 mindegyikének jelentése egymastol figgetlenil hid-
rogén-, halogénatom, 1-6 szénatomos alkilcsoport, 2-6
szénatomos alkenilcsoport, 2-6 szénatomos alkinilcsoport,
3-6 szénatomos cikloalkilcsoport, 1-6 szénatomos halogén-
-alkil-csoport, 2-6 szénatomos halogén—alkenil—csoport,
[(1-6 szénatomos alkoxi)—karbonil]-(2-6 szénatomos alke-
nil)-csoport, [(1-6 szénatomos alkil)-karbonil]-(2-6 szén-
atomos alkenil)—csoport, ciano-(2-6 szénatomos alkenil) -
—csoport, nitro-(2-6 szénatomos alkenil) -csoport, 2-6
szénatomos halogén—alkinil—csoport, [(1-6 szénatomos alko-

xi)-karbonil]-(2-6 Szénatomos alkinil)—csoport, {(1-6



szénatomos alkil)-karbonil]-(2-6 szénatomos alkinil)-cso-
port, ciano-(2-6 szénatomos alkinil)-csoport, nitro-(2-6
szénatomos alkinil)-csoport, 3-6 szénatomos halogén-ciklo-
alkil-csoport, hidroxi-(1-6 szénatomos alkil) -csoport,
(1-6 szénatomos alkoxi)-(1-6 szénatomos alkil)-csoport,
[(1-6 szénatomos alkil)-tio]-(1-6 szénatomos alkil) -cso-
port, cianocsoport, (1-4 szénatomos alkil)-karbonil-cso-
port, (1-6 szénatomos alkoxi)-karbonil-csoport, hidroxi-
csoport, 1-10 szénatomos alkoxicsoport, 3-6 szénatomos al-
kenil-oxi—csoport, 3-6 szénatomos alkinil-oxi-csoport, 1-6
szénatomos halogén-alkoxi-csoport, 3-6 szénatomos (halo-
gén-alkenil) -oxi-csoport, (1-6 szénatomos alkoxi)-(1-6
szénatomos alkoxi)-csoport, merkaptocsoport, 1-6 szénato-
mos alkil-tio-csoport, 1-6 szénatomos (halogén-alkil)-tio-
~csoport, 1-6 szénatomos alkil-szulfinil-csoport, 1-6
szénatomos alkil-szulfonil-csoport, nitro-, aminocsoport,
1-6 szénatomos alkil-amino-csoport, di(l-6 szénatomos al-
kil) -amino-csoport vagy fenoxicsoport, amelyben a fenil-
csoport adott esetben 1-3 szénatomos alkilcsoporttal, 1-3
szénatomos halogén-alkil-csoporttal, 1-3 szénatomos alko-
xicsoporttal, 1-3 szénatomos halogén-alkoxi-csoporttal,
halogénatommal ciano- vagy nitrocsoporttal szubsztitualt:;

jelentése ezenkiviil fenilcsoport, naftilcsoport vagy egy
Ot- vagy hattagu aromas csoport, amely a nitrogén-, oxi-
gén- és kénatom koéziil kivalasztott egy vagy két heteroato-
mot tartalmazhat, ahol a fenilcsoport, a naftilcsoport és

az Ot- vagy hattagi aromas csoport adott esetben halogén-



atommal, 3-8 szénatomos cikloalkilcsoporttal, hidroxi-,
merkapto-, amino-, ciano-, nitro- vagy formilcsoporttal
szubsztitualt lehet; és/vagy

a fenilcsoport, a naftilcsoport és az 6t- vagy hattagua
aromas csoport adott esetben a kovetkezd csoportokkal
szubsztitudlt lehet: 1-6 szénatomos alkilcsoport, 1-6
szénatomos alkoxicsoport, hidroxi-(1-6 szénatomos alkil)-
-csoport, (1-6 szénatomos alkoxi)-(1-6 szénatomos alkil)-
-csoport, (1-6 szénatomos alkoxi)-(1-6 szénatomos alkoxi)-
-csoport, (1-6 szénatomos alkil)-karbonil-csoport, 1-6
szénatomos alkil-tio-csoport, 1-6 szénatomos alkil-szulfi-
nil-csoport, 1-6 szénatomos alkil-szulfonil-csoport, mono-
(1-6 szénatomos alkil)-amino-csoport, di(l-6 szénatomos
alkil)-amino-csoport, [(1-6 szénatomos alkil)-karbonil]-
—amino-csoport, N-[(1-6 szénatomos alkil)-karbonil]-N-(1-6
szénatomos alkil)-amino-csoport, 2-6 szénatomos alkenil-
csoport, (3-6 szénatomos alkenil)-oxi-csoport, hidroxi-
-(3-6 szénatomos alkenil)—céoport, (1-6 szénatomos alko-
Xi)-(2-6 szénatomos alkenil)-csoport, [(1-6 szénatomos
alkoxi)-(3-6 szénatomos alkenil) ]-oxi-csoport, (2-6 szén-
atomos alkenil)-karbonil-csoport, 2-6 szénatomos alkenil-
-tio-csoport, 2-6 szénatomos alkenil-szulfinil-csoport,
2-6 szénatomos alkenil-szulfonil-csoport, mono- vagy di-
(2-6 szénatomos alkenil)-amino-csoport, N-(1-6 szénatomos
alkil)-N-(3-6 szénatomos alkenil)-amino-csoport, [(2-6
szénatomos alkenil)-karbonil]-amino-csoport, N-[(2-6 szén-

atomos alkenil)-karbonil]-N-(1-6 szénatomos alkil)-amino-
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—-csoport, 2-6 szénatomos alkinilcsoport, (3-6 szénatomos
alkinil)-oxi-csoport, hidroxi-(3-6 szénatomos alkinil)-
-csoport, (1-6 szénatomos alkoxi)-(2-6 szénatomos alki-
nil)-csoport, [(1-6 szénatomos alkoxi)-(3-6 szénatomos al-
kinil)]—oki—csoport, (2-6 szénatomos alkinil)-karbonil-
-csoport, 2-6 szénatomos alkinil-tio-csoport, 2-6 szénato-
mos alkinil-szulfinil-csoport, 2-6 szénatomos alkinil-
-szulfonil-csoport, mono- vagy di(2-6 szénatomos alkinil) -
—amino-csoport, N-(1-6 szénatomos alkil)-N-(3-6 szénatomos
alkinil)-amino-csoport, [(2-6 szénatomos alkinil)-karbo-
nil]-amino-csoport vagy N-[(2-6 szénatomos alkinil)-karbo-
nil]-N-(1-6 szénatomos alkil)-amino-csoport; és/vagy

a fenilcsoport, a naftilcsoport és az 6t- vagy hattagu
aromas csoport adott esetben a kovetkezé csoportokkal
szubsztituadlt lehet: halogén-szubsztitudlt 1-6 szénatomos
alkilcsoport, 1-6 szénatomos alkoxicsoport, hidroxi-(1-6
szénatomos alkil)-csoport, (1-6 szénatomos alkoxi)-(1-6
szénatomos alkil)-csoport, (1-6 szénatomos alkoxi)-(1-6
szénatomos alkoxi)-csoport, (1-6 szénatomos alkil)-karbo-
nil-csoport, 1-6 szénatomos alkil-tio-csoport, 1-6 szén-
atomos alkil-szulfinil-csoport, 1-6 szénatomos alkil-szul-
fonil-csoport, mono(l-6 szénatomos alkil)-amino-csoport,
di(1-6 szénatomos alkil)-amino-csoport, [(1-6 szénatomos
alkil)-karbonil]-amino-csoport, N-[(1-6 szénatomos alkil)-
-karbonil]-N-(1-6 szénatomos alkil)-amino-csoport, 2-6
szénatomos alkenilcsoport, (3-6 szénatomos alkenil)-oxi-

csoport, hidroxi-(3-6 szénatomos alkenil)-csoport, (1-6



szénatomos alkoxi)-(2-6 szénatomos alkenil)-csoport, [(1-6
szénatomos alkoxi)-(3-6 szénatomos alkenil)]-oxi-csoport,
(2-6 szénatomos alkenil)-karbonil-csoport, 2-6 szénatomos
alkenil-tio-csoport, 2-6 szénatomos alkenil-szulfinil-cso-
port, 2-6 szénatomos alkenil-szulfonil-csoport, mono- vagy
di(2-6 szénatomos alkenil)-amino-csoport, N-(1-6 szénato-
mos alkil)-N-(3-6 szénatomos alkenil)-amino-csoport, [(2-6
szénatomos alkenil)-karbonil]-amino-csoport, N-{(2-6 szén-
atomos alkenil)-karbonil]-N-(1-6 szénatomos alkil)-amino-
—-csoport, 2-6 szénatomos alkinilcsoport, (3-6 szénatomos
alkinil)-oxi-csoport, hidroxi-(3-6 szénatomos alkinil)-
-csoport, (1-6 szénatomos alkoxi)-(2-6 szénatomos alki-
nil)-csoport, [(1-6 szénatomos alkoxi)-(3-6 szénatomos al-
kinil) ]-oxi-csoport, (2-6 szénatomos alkinil)-karbonil-
-csoport, 2-6 szénatomos alkinil-tio-csoport, 2-6 szénato-
mos alkinil-szulfinil-csoport, 2-6 szénatomos alkinil-
-szulfonil-csoport, mono- vagy di(2-6 szénatomos alkinil)-
—amino-csoport, N-(1-6 szénatomos alkil)-N-(3-6 szénatomos
alkinil)-amino-csoport, [(2-6 szénatomos alkinil)-karbo-
nil]-amino-csoport vagy N-[(2-6 szénatomos alkinil)-karbo-
nil]-N-(1-6 szénatomos alkil)-amino-csoport; és/vagy
a fenilcsoport, a naftilcsoport és az &t- vagy hattagu
aromas csoport adott esetben a kévetkezd csoportokkal
szubsztitualt lehet: -COORsp, -CONRsj, -SO2NR53R54 vagy
-SO20R5s altalanos képletid csoport, ahol

Rs50, Rs1, Rs2, Rs3, Rsg és Rgs mindegyikének jelentése

egymast6l filggetlenil 1-6 szénatomos alkilcso-



port, 2-6 szénatomos alkenilcsoport vagy 3-6
szénatomos alkinilcsoport, vagy halogénatommal,
hidroxi-, alkoxi-, merkapto-, amino-, ciano-,
nitro-, alkil-tio-, alkil-szulfinil- vagy alkil-
—-szulfonil-csoporttal szubsztitualt 1-6 szénato-
mos alkilcsoport, 2-6 szénatomos alkenilcsoport
vagy 3-6 szénatomos alkinilcsoport;

n értéke 0, 1 vagy 2;

R4 €s Rs mindegyikének jelentése egymastél figgetleniil hidro-
génatom, 1-12 szénatomos alkilcsoport, 1-12 szénatomos ha-
logén-alkil-csoport, 2-8 szénatomos alkenilcsoport, 2-8
szénatomos alkinilcsoport, (1-10 szénatomos alkoxi)-(1-8
Szénatomos alkil)-csoport, [poli(1-10 szénatomos alkoxi)]-
-(1-8 szénatomos alkil)-csoport, (1-10 szénatomos alkil-
-tio)-(1-8 szénatomos alkil)-csoport, 3-8 szénatomos cik-
loalkilcsoport, 3-8 szénatomos halogén-cikloalkil—csoport,
4-8 tagu heterociklusos csoport, fenilcsoport, a- vagy B-
—naftilcsoport, fenil-(1-6 szénatomos alkil)-csoport, a-
vagy P-naftil-(1-6 szénatomos alkil) -csoport, o&t- vagy
hattagu heteroarilcsoport vagy Ot- vagy hattagd hetero-
aril-(1-6 szénatomos alkil)-csoport, ahol az aromas és
heteroaromids csoportok adott esetben halogénatommal, 1-6
szénatomos alkilcsoporttal, 1-6 szénatomos halogén-alkil-
—Csoporttal, 1-6 szénatomos alkoxicsoporttal, 1-6 szénato-
mos halogén—alkoxi—csoporttal, nitro- vagy cianocsoporttal
Szubsztitudltak lehetnek; vagy

R4 és Rg azokkal a nitrogénatomokkal egyutt, amelyekhez k&tsd-



nek, egy telitett vagy telitetlen 5-8 tagu heterociklusos
gylrit képeznek, amely
1) adott esetben oxigén-, kénatommal vagy >NR;4 altalanos
képleti csoporttal van megszakitva és/vagy adott esetben
halogénatommal, 1-10 szénatomos alkilcsoporttal, 1-10
szénatomos halogén-alkil-csoporttal, hidroxicsoporttal,
1-6 szénatomos alkoxicsoporttal, (1-6 szénatomos alkoxi) -
-(1-6 szénatomos alkoxi)-csoporttal, 1-6 szénatomos halo-
gén-alkoxi-csoporttal, merkaptocsoporttal, 1-6 szénatomos
alkil-tio-csoporttal, 3-7 szénatomos cikloalkilcsoporttal,
heteroarilcsoporttal, heteroaril-(1-6 szénatomos alkil)-
-csoporttal, fenilcsoporttal, fenil-(1-6 szénatomos al-
kil)-csoporttal vagy benzil-oxi-csoporttal szubsztitudlt,
ahol az utébbi harom szubsztituens fenilcsoportja adott
esetben halogénatommal, 1-6 szénatomos alkilcsoporttal,
1-6 szénatomos halogén-alkil-csoporttal, 1-6 szénatomos
alkoxicsoporttal, 1-6 szénatomos halogén-alkoxi-csoporttal
vagy nitrocsoporttal szubsztitualt, és/vagy
2) egy kondenzalt vagy spiro-kotoétt 2-6 szénatomos, adott
esetben oxigén- vagy kénatommal megszakitott alkilén- vagy
alkenilénlancot tartalmazhat, vagy a telitett vagy teli-
tetlen heterociklusos gylr(i legaldbb egy gydrdatomja kéti
Ossze az alkilén- vagy alkenilénléancot:;
Ri14 Jjelentése hidrogénatom, 1-4 szénatomos alkilcso-
port, (1-6 szénatomos alkil)-karbonil-csoport,
1-6 szénatomos alkil-szulfonil-csoport, 3-6

szénatomos alkenilcsoport vagy 3-6 szénatomos



alkinilcsoport; és
G jelentése hidrogénatom, egy fémion-ekvivalens vagy egy am-
ménium-, szulfénium- vagy foszfénium-kation —
eléallitasira, azzal jellemezve, hogy egy (II) altaldnos

képletd vegyiiletet

0] o)
R,JLCHJLR,
R, R,

(Ry).

(In

— amelynek képletében

Ro, Ri1, Ry és R3 jelentése a fentiekben meghatarozott;

n értéke a fentiekben meghatdrozott;

Rg jelentése RgRgN- altaléanos képletld csoport;

Ry jelentése Rj;gR71N- vagy Rj20- altaléanos képletii csoport;
valamint

Rg, Rg, Rjg, Rj; és Ry, mindegyikének jelentése egymastdl fiig-
getlenil hidrogénatom, 1-6 szénatomos alkilcsoport, 1-6
szénatomos halogén-alkil—csoport, 3-6 szénatomos alkenil-
Ccsoport vagy benzilcsoport, ahol a benzilcsoport fenilcso-
portja adott esetben 1-4 szénatomos alkilcsoporttal, halo-
génatommal, 1-4 szénatomos halogén-alkil-csoporttal, 1-4
szénatomos alkoxicsoporttal vagy nitrocsoporttal szubszti-
tualt lehet —

inert szerves oldészerben, adott esetben bazis jelenlétében eqgy

(IV), (IVa) vagy (IVb) altalanos képletid vegyiilettel
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— amelynek képletében R, és Rs jelentése a fentiekben meghata-
rozott, és H-Hal egqgy hidrogén-halogenidet jelent —
reagaltatunk, és adott esetben az igy nyert (I) altalanos kép-
letd vegyiiletet, amelyben G egy fémion-ekvivalenst vagy egy am-
ménium-kationt jelent, sbkonverzidéval atalakitjuk a megfeleld
olyan (I) &ltaléanos képletd vegyililetté, amelyben G egy szulfé-
nium- vagy foszfénium-kationt jelent, vagy egy Brénsted-savval
reagaltatva atalakitjuk a megfeleld olyan (I) &ltalanos képletd
vegylletté, amelyben G jelentése hidrogénatom.
2. Az 1. igénypont szerinti eljaras (I) &ltalanos képleti
vegylletek el6allitisara, azzal jellemezve, hogy
Rg jelentése egymastél fliggetlenil halogénatom, 1-6 szénato-
mos alkilcsoport, 1-6 szénatomos halogén—alkil~csoport,
hidroxicsoport, 1-6 szénatomos alkoxicsoport, nitro-, ami-
nocsoport, 1-6 szénatomos alkil-amino-csoport, di(l1-6
szénatomos alkil)—amino-csoport, [(1-6 szénatomos alkil)-
—karbonil]—amino—csoport, [(1-6 szénatomos alkil)-szulfo-
nil]-amino-csoport, [(1-6 szénatomos alkil)-amino]-szul fo-
nil-csoport, (1-4 szénatomos alkil)—karbonil-csoport, (1-6
szénatomos alkoxi)—karbonil—csoport vagy karboxilcsoport;
valamint
R1, Rz és R3 mindegyikének jelentése egymastol figgetleniil hid-
rogén-, halogénatom, 1-6 szénatomos alkilcsoport, 2-6

szénatomos alkenilcsoport, 2-6 szénatomos alkinilcsoport,



3-6 szénatomos cikloalkilcsoport, 1-6 szénatomos halogén-
—alkil-csoport, 2-6 szénatomos halogén—alkenil—csoport,
2-6 szénatomos halogén—alkinil—csoport, 3-6 szénatomos ha-
logén—cikloalkil—csoport, (1-6 szénatomos alkoxi)-(1-6
szénatomos alkil)-csoport, [(1-6 szénatomos alkil)-tio]-
-(1-6 szénatomos alkil)-csoport, cianocsoport, (1-4 szén-
atomos alkil)—karbonil—csoport, (1-6 szénatomos alkoxi)-
—-karbonil-csoport, hidroxicsoport, 1-10 szénatomos alkoxi-
Ccsoport, 3-6 szénatomos alkenil-oxi-csoport, 3-6 szénato-
mos alkinil—oxi—csoport, 1-6 szénatomos halogén-alkoxi-
-Csoport, 3-6 szénatomos (halogén—alkenil)~oxi—csoport,
(1-6 szénatomos alkoxi)-(1-6 szénatomos alkoxi) -csoport,
merkaptocsoport, 1-6 szénatomos alkil-tio-csoport, 1-6
szénatomos (halogén—alkil)—tio—csoport, 1-6 szénatomos al-
kil—szulfinil—csoport, 1-6 szénatomos alkil-szulfonil~-cso-
port, nitro-, aminocsoport, 1-4 szénatomos alkil-amino-
—Ccsoport vagy di(1-6 szénatomos alkil)—amino—csoport.

3. Eljards (Ia) &altaléanos képleti vegyiiletek

R, O R,
N
R; N 2N R, (la)
R, 0G,

(o),

— amelyek képletében

Ro,

n

Ri1, Ra, R3, Rq és Rs jelentése az (I) altalanos képletnél
meghatdrozott;

értéke az (I) altalanos képletnél meghatéarozott;



Go

X1,

R3p

jelentése -C(0) -R3p, —C(Xl)—XZ—R31, —C(X3)—N(R32)—R33,

-S02-R34 vagy —P(X4) (R35) -R3¢ &ltaléanos képletl csoport;

X2, X3 és X4 mindegyikének jelentése egymastél figgetleniil

oxigén- vagy kénatom;

jelentése adott esetben halogénatommal szubsztitualt 1-20
szénatomos alkilcsoport, 2-20 szénatomos alkenilcsoport,
(1-8 szénatomos alkoxi)-(1-8 szénatomos alkil) -csoport,
[(1-8 szénatomos alkil)-tio]-(1-8 szénatomos alkil)-cso-
port, [poli(1-10 szénatomos alkoxi)]-(1-8 szénatomos al-
kil)-csoport, vagy adott esetben halogénatommal, 1-6 szén-
atomos alkilcsoporttal vagy 1-6 szénatomos alkoxicsoport-
tal szubsztitualt 3-8 szénatomos cikloalkilcsoport, amely-
ben adott esetben legalabb egy gyiritagot oxigén- és/vagy
kénatom helyettesit, (3-6 szénatomos cikloalkil)-(1-6
szénatomos alkil)-csoport, heterociklil- (1-6 szénatomos
alkil)-csoport, heterocaril-(1-6 szénatomos alkil)-csoport,
adott esetben halogénatommal, ciano-, nitrocsoporttal, 1-6
szénatomos alkilcsoporttal, 1-6 szénatomos alkoxi-
csoporttal, 1-6 szénatomos halogén—alkil—csoporttal, 1-6
szénatomos halogén—alkoxi—csoporttal, 1-6 szénatomos
alkil-tio-csoporttal vagy 1-6 szénatomos alkil-szulfonil-
—Csoporttal szubsztitualt fenilcsoport, adott esetben ha-
logénatommal, ciano-, nitrocsoporttal, 1-6 szénatomos al-
kilcsoporttal, 1-6 szénatomos alkoxicsoporttal, 1-6 szén-
atomos halogén—alkil—csoporttal vagy 1-6 szénatomos halo-
gén-alkoxi-csoporttal szubsztitualt fenil-(1-6 szénatomos

alkil)-csoport, adott esetben halogénatommal vagy 1-6



szénatomos alkilcsoporttal Szubsztitudlt heteroarilcso-—
port, adott esetben halogénatommal vagy 1-6 szénatomos al-
kilcsoporttal szubsztitualt fenoxi-(1-6 szénatomos alkil)-
—Csoport, vagy adott esetben halogénatommal, aminocsoport-
tal vagy 1-6 szénatomos alkilcsoporttal szubsztitualt (he-
teroaril-oxi)-(1-6 szénatomos alkil)-csoport;

R31 Jjelentése adott esetben halogénatommal szubsztitudlt 1-20
szénatomos alkilcsoport, 2-20 szénatomos alkenilcsoport,
(1-8 szénatomos alkoxi)-(2-8 szénatomos alkil)-csoport,
[pcli(1-8 szénatomos alkoxi)]-(2-8 szénatomos alkil)-cso-~
port, vagy adott esetben halogénatommal, 1-6 szénatomos
alkilcsoporttal vagy 1-6 szénatomos alkoxicsoporttal
szubsztitudlt 3-8 szénatomos cikloalkilcsoport, (3-6 szén-
atomos cikloalkil)-(1-6 szénatomos alkil)-csoport, hetero-
ciklil-(1-6 szénatomos alkil)-csoport, heteroaril-(1-6
szénatomos alkil)-csoport, adott esetben halogénatommal,
ciano-, nitrocsoporttal, 1-6 szénatomos alkilcsoporttal,
1-6 szénatomos alkoxicsoporttal, 1-6 szénatomos halogén-
alkil-csoporttal vagy 1-6 szénatomos halogén-alkoxi-cso-
porttal szubsztitudlt fenil- vagy benzilcsoport;

R32 és R33 mindegyikének jelentése egymastol fiiggetleniil hidro-
génatom, adott esetben halogénatommal szubsztitualt 1-8
szénatomos alkilcsoport, 3-6 szénatomos cikloalkilcsoport,
1-8 szénatomos alkoxicsoport, 3-8 szénatomos alkenilcso-
port, (1-8 szénatomos alkoxi)-(1-8 szénatomos alkil)-cso-
port, vagy adott esetben halogénatommal, 1-8 szénatomos

halogén—alkil—csoporttal, 1-8 szénatomos alkilcsoporttal



R32

vagy 1-8 szénatomos alkoxicsoporttal szubsztitudalt fenil-

vagy benzilcsoport; vagy

€s R33 egyilitt egy 3-6 szénatomos alkilénlancot képez,

amelyben adott esetben €gy szénatomot oxigén- vagy kénatom
helyettesit;

jelentése adott esetben halogénatommal szubsztitualt 1-8
Szénatomos alkilcsoport, 3-8 szénatomos alkenilcsoport,
3-8 szénatomos halogén—alkenil—csoport, 3-8 szénatomos al-
kinilcsoport, 3-8 szénatomos halogén-alkinil—csoport, vagy
adott esetben halogénatommal, 1-6 szénatomos alkilcso-
porttal, 1-6 szénatomos alkoxicsoporttal, 1-4 szénatomos
halogén—alkil-csoporttal, 1-4 szénatomos halogén-alkoxi-
~Csoporttal, ciano- vagy nitrocsoporttal szubsztitualt fe-

nil- vagy benzilcsoport;

R35 és R3g mindegyikének jelentése egymastél fiiggetleniil adott

esetben halogénatommal szubsztitualt 1-8 szénatomos alkil-
csoport, 1-8 szénatomos alkoxicsoport, 1-8 szénatomos al-
kil-amino-csoport, di(1-8 szénatomos alkil)-amino-csoport,
1-8 szénatomos alkil-tio-csoport, 2-8 szénatomos alkenil-
—tio-csoport, 3-7 szénatomos cikloalkil—tio—csoport, vagy
adott esetben halogénatommal, nitro-, cianocsoporttal, 1-4
szénatomos alkoxicsoporttal, 1-4 szénatomos halogén-alko-
Xi-csoporttal, 1-4 szénatomos alkil—tio—csoporttal, 1-4
szénatomos (halogén—alkil)-tio—csoporttal, 1-4 szénatomos
alkilcsoporttal vagy 1-4 szénatomos halogén—alkil—csoport—
tal szubsztitualt fenil-, fenoxi- vagy fenil-tio-cso-

port —



eldallitaséra, azzal jellemezve, hogy egy 1. igénypont
szerinti eljarassal eléallitott (I) altalanos képleti vegyille-
tet izolal&s nélkiil, kézvetleniil a reakcibéoldatban egy egyedé-
nyes reakcidé soran, adott esetben SavmegkétS szer vagy katali-
zator jelenlétében egy (XII) vagy (XIId) &ltalanos képletii

elektrofillel

Go-L (Xi) Raz-N=C=X; (Xiid)

— amelynek képletében Gp, R32 és X3 jelentése a fentiekben
meghatarozott, azzal az eltéréssel, hogy R32 jelentése hidro-
génatomtél eltérd, valamint I jelentése kilépScsoport —
reagaltatunk.

4. A 2. igénypont szerinti eljarads, azzal jellemez-
ve, hogy R;, Ry és R3 mindegyikének jelentése egymastél flig-
getlenil hidrogén-, halogénatom, 1-4 szénatomos alkilcsoport,
2-4 szénatomos alkenilcsoport, 2-4 szénatomos alkinilcsoport,
1-4 szénatomos halogén—alkil—csoport, 3-4 szénatomos halogén-
-alkenil-csoport, 3-6 szénatomos cikloalkilcsoport, (1-4 szén-
atomos alkil)—karbonil-csoport, (1-6 szénatomos alkoxi)-karbo-
nil-csoport, hidroxicsoport, 1-4 szénatomos alkoxicsoport, 3-4
szénatomos alkenil—oxi-csoport, 3-4 szénatomos alkinil-oxi-cso-
port, 1-4 szénatomos halogén—alkoxi—csoport, nitro- vagy amino-
Csoport.

5. Az 1. igénypont szerinti eljaras, azzal Jelle-
mezve, hogy

R4y €s Rg azokkal a nitrogénatomokkal egylitt, amelyekhez k&téd-
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nek, egy telitett vagy telitetlen hat- vagy héttagd hete-

rociklusos gylrit képeznek, amely

1) adott esetben oxigén- és/vagy kénatommal van megszakit-

va, és/vagy

2) egy kondenzalt vagy spiro-kotott 2-5 szénatomos, adott

esetben oxigén- vagy kénatommal eégyszeresen vagy kétszere-

sen megszakitott alkilénlancot tartalmazhat, vagy a teli-
tett vagy telitetlen heterociklusos gydrd legalabb egy
gylrGatomja koti dssze az alkilénlancot.

6. Az 1. igénypont szerinti eljards, azzal Jelle-
mezve, hogy olyan (II) &ltalanos képletlG vegyiileteket alkal-
mazunk, amelyekben Rg, Rg9, R10, R11 és Ry, jelentése hidrogén-
atom, 1-6 szénatomos alkilcsoport vagy benzilcsoport.

7. Az 1. igénypont szerinti eljaras, azzal Jelle-
mezve, hogy a (II) altalanos képletii vegyiiletre vonatkoztat-
va a (IV), (Iva) vagy (IVb) altalanos képleti vegyliletet ekvi-
molaris mennyiségben vagy eldénydésen 5-50 mol$ feleslegben al-
kalmazzuk.

8. Az 1. igénypont szerinti eljaras, azzal jelle-
mezve, hogy a reakciét 0 °C és 200 °cC koéz6tti hémérséklet-
-tartomanyban hajtjuk végre.

9. Az 1. igénypont szerinti eljarads, az=zal Jelle-
mezve, hogy a reakcidhoz inert szerves oldészerként aromas,
alifas vagy cikloalifas szénhidrogéneket, halogénezett szénhid-
rogéneket, étereket, nitrileket, dialkil—szulfoxidokat, amido-
kat vagy laktamokat, alkoholokat, glikolokat vagy polialkoholo-

kat, karbonsavakat vagy ilyan oldészerkeverékeket alkalmazunk.



10. A 9. igénypont szerinti eljaras, azzal jelle-
mezve, hogy az oldészert a koévetkezs csoportbdl valasztjuk
ki: toluol, xilol izomerek, példaul orto-, meta- és para-xilol,
ciklohexan és metil-ciklohexan, klér-benzol és diklér-benzol
izomerek, példaul 1,2-, 1,3- és 1,4-diklér-benzol.

11. Az 1. igénypont szerinti eljaras, azzal jelle-
mezve, hogy a kondenzidciés reakciét inert gaz atmoszféraban
hajtjuk végre.

12. Az 1. igénypont szerinti eljards, azzal jelle-
mezve, hogy a (II) &ltalanos képletd vegyliletek és a (IVa)
vagy (IVb) &altalanos képleti vegyliletek k&zétti reakcidt bazis
hozzdadasa nalkiil vagy bazis hozzaadasaval hajtjuk végre.

13. Az 1. igénypont szerinti eljaras, azzal jelle-
mezve, hogy a (II) &altalanos képletli vegyiiletek és a (IVa)
vagy (IVb) &ltalanos képleti vegylletek kozétti reakcidt bazis
jelenlétében hajtjuk végre.

14. A 13. igénypont szerinti eljaras, azzal jelle-
mezve, hogy bazisként tercier aminokat, piridint, alkalifém-
-alkoholatokat, alkalifém- vagy alkéliféldfém—hidrideket, -hid-
roxidokat, -karbonatokat vagy -hidrogén-karbonatokat alkalma-
zunk.

15. A 14. igénypont szerinti eljardas, azzal jelle-
mezve, hogy a bazist katalitikus mennyiségben vagy a (II)
altalanos képletd vegyluletre vonatkoztatva legfeljebb 6tszérss
molaris feleslegben alkalmazzuk.

16. Az 1. igénypont szerinti eljarassal elSallitott (1)

altalanos képleti vegyiiletek — amelyek képletében G jelentése



see
[ XYY
.
e
.
eoe
ece
XXXy

hidrogénatom, egy fémion-ekvivalens vagy egy amménium-, szulfo-
nium- vagy foszfénium-kation — alkalmazasa olyan (Ia) 4altala-
nos képletl vegyiiletek in situ eldallitasara, amelyek képleté-
ben Gy jelentése -C(0)-Rj3q, -C(X1)-X2-R31, -C(X3)-N(R32)-R33,
~S02-R34 vagy -P(X4) (R35)-R3g altaladnos képleti csoport; vala-
mint R3g, R31, R32, R33, R3g, R3s, Rzg, Xi, Xy, X3 és X4 jelenté-
se a fentiekben meghatarozott.

17. (I) &altalanos képleti vegyiletek,

R, O R
N
Rs 'R
R, (0
R, OG

amelyek képletében

Rg jelentése egymastél fiiggetleniil halogénatom, 1-6 szénato-
mos alkilcsoport, 2-6 szénatomos alkenilcsoport, 2-6 szén-
atomos alkinilcsoport, 1-6 szénatomos halogén-alkil-cso-
port, ciano-(1-6 szénatomos alkil)-csoport, 2-6 szénatomos
halogén-alkenil-csoport, ciano-(2-6 szénatomos alkenil) -
-csoport, 2-6 szénatomos halogén-alkinil-csoport, ciano-
-(2-6 szénatomos alkinil)-csoport, hidroxicsoport, 1-6
szénatomos hidroxi-alkil-csoport, 1-6 szénatomos alkoxi-
csoport, nitro-, aminocsoport, 1-6 szénatomos alkil-amino-
—-csoport, di(l-6 szénatomos alkil)-amino-csoport, [(1-6
szénatomos alkil)—karbonil]—amino—csoport, [(1-6 szénato-
mos alkil)—szulfonil]—amino-csoport, [(1-6 szénatomos al-

kil)—amino]—szulfonil—csoport, (1-6 szénatomos alkil)-kar-



bonil-csoport, [(1-6 szénatomos alkil)-karbonil]-(1-6
szénatomos alkil)-csoport, [(1-6 szénatomos alkoxi)-karbo-
nil]-(1-6 szénatomos alkil)-csoport, [(1-6 szénatomos al-

kil)-karbonil]-(2-6 szénatomos alkenil)-csoport, [(1-6
szénatomos alkoxi)-karbonil]-(2-6 szénatomos alkenil)-cso-
port, [(1-6 szénatomos alkil)-karbonil]-(2-6 szénatomos
alkinil)-csoport, [(1-6 szénatomos alkoxi)-karbonil]-(2-6
szénatomos alkinil)-csoport, (1-6 szénatomos alkoxi)-kar—
bonil-csoport, ciano-, karboxilcsoport, fenilcsoport vagy
aromas csoport, amely a nitrogén-, az oxigén- és a kénatom
kdzul kivalasztott 1 vagy 2 heteroatomot tartalmaz, ahol
az utdbbi két aromas csoport adott esetben 1-3 szénatomos
alkilcsoporttal, 1-3 szénatomos halogén-alkil-csoporttal,
1-3 szénatomos alkoxicsoporttal, 1-3 szénatomos halogén-—
-alkoxi-csoporttal, halogénatommal, ciano- vagy nitrocso-
porttal szubsztitudlt; vagy

szomszédos Rj, Ry és R3 szubsztituensekkel egyiitt egy te-
litett vagy telitetlen 3-6 szénatomos szénhidrogénhidat
képezhet, amelyet a nitrogén-, oxigén- és kénatom koziil
kivalasztott egy vagy két heteroatom szakithat meg és/vagy

amely 1-4 szénatomos alkilcsoporttal szubsztitualt lehet;

Rj, Rz és R3 mindegyikének jelentése egymastoél figgetleniil hid-

rogén-, halogénatom, 1-6 szénatomos alkilcsoport, 2-6
szénatomos alkenilcsoport, 2-6 szénatomos alkinilcsoport,
3-6 szénatomos cikloalkilcsoport, 1-6 szénatomos halogén-
-alkil-csoport, 2-6 szénatomos halogén-alkenil-csoport,

[(1-6 szénatomos alkoxi)-karbonil]-(2-6 szénatomos alke-



nil)-csoport, [(1-6 szénatomos alkil)-karbonil]-(2-6 szén-
atomos alkenil)-csoport, ciano-(2-6 szénatomos alkenil)-
—-csoport, nitro-(2-6 szénatomos alkenil)-csoport, 2-6
szénatomos halogén-alkinil-csoport, [(1-6 szénatomos alko-
xi)-karbonil]-(2-6 szénatomos alkinil)-csoport, [(1-6
szénatomos alkil)-karbonil]-(2-6 szénatomos alkinil)-cso-
port, ciano-(2-6 szénatomos alkinil)-csoport, nitro-(2-6
szénatomos alkinil)-csoport, 3-6 szénatomos halogén-ciklo-
alkil-csoport, hidroxi-(1-6 szénatomos alkil)-csoport,
(1-6 szénatomos alkoxi)-(1-6 szénatomos alkil)-csoport,
[(1-6 szénatomos alkil)-tio]l-(1-6 szénatomos alkil)-cso-
port, cianocsoport, (1-4 szénatomos alkil)-karbonil-cso-
port, (1-6 szénatomos alkoxi)-karbonil-csoport, hidroxi-
csoport, 1-10 szénatomos alkoxicsoport, 3-6 szénatomos al-
kenil-oxi-csoport, 3-6 szénatomos alkinil-oxi-csoport, 1-6
szénatomos halogén-alkoxi-csoport, 3-6 szénatomos (halo-
gén-alkenil)-oxi-csoport, (1-6 szénatomos alkoxi)-(1-6
szénatomos alkoxi)-csoport, merkaptocsoport, 1-6 szénato-
mos alkil-tio-csoport, 1-6 szénatomos (halogén-alkil)-tio-
-csoport, 1-6 szénatomos alkil-szulfinil-csoport, 1-6
szénatomos alkil-szulfonil-csoport, nitro-, aminocsoport,
1-6 szénatomos alkil-amino-csoport, di(1-6 szénatomos al-
kil)-amino-csoport vagy fenoxicsoport, amelyben a fenil-
csoport adott esetben 1-3 szénatomos alkilcsoporttal, 1-3
szénatomos halogén-alkil-csoporttal, 1-3 szénatomos alko-
xicsoporttal, 1-3 szénatomos halogén-alkoxi-csoporttal,

halogénatommal ciano- vagy nitrocsoporttal szubsztitualt:;



jelentése ezenkivil fenilcsoport, naftilcsoport vagy egy
ot- vagy hattagl aromds csoport, amely a nitrogén-, oxi-
gén- és kénatom kozlil kivalasztott eqgy vagy két heteroato-
mot tartalmazhat, ahol a fenilcsoport, a naftilcsoport és
az ot- vagy hattagl aromas csoport adott esetben halogén-
atommal, 3-8 szénatomos cikloalkilcsoporttal, hidroxi-,
merkapto-, amino-, ciano-, nitro- vagy formilcsoporttal
szubsztitudlt lehet; és/vagy

a fenilcsoport, a naftilcsoport és az ©6t- vagy hattagu
aromas csoport adott esetben a koévetkezd csoportokkal
szubsztitualt lehet: 1-6 szénatomos alkilcsoport, 1-6
szénatomos alkoxicsoport, hidroxi-(1-6 szénatomos alkil)-
-csoport, (1-6 szénatomos alkoxi)-(1-6 szénatomos alkil)-~
-csoport, (l1-6 szénatomos alkoxi)-(1-6 szénatomos alkoxi)-
-csoport, (1-6 szénatomos alkil)-karbonil-csoport, 1-6
szénatomos alkil-tio-csoport, 1-6 szénatomos alkil-szulfi-
nil-csoport, 1-6 szénatomos alkil-szulfonil-csoport, mono-
(1-6 szénatomos alkil)-amino-csoport, di(l-6 szénatomos
alkil)-amino-csoport, [(l1-6 szénatomos alkil)-karbonil]-
-amino-csoport, N-[(1-6 szénatomos alkil)-karbonil]-N-(1-6
szénatomos alkil)-amino-csoport, 2-6 szénatomos alkenil-
csoport, (3-6 szénatomos alkenil)-oxi-csoport, hidroxi-
-(3-6 szénatomos alkenil)-csoport, (1-6 szénatomos alko-
Xi)-(2-6 szénatomos alkenil)-csoport, [(1-6 szénatomos
alkoxi)-(3-6 szénatomos alkenil)]-oxi-csoport, (2-6 szén-
atomos alkenil)-karbonil-csoport, 2-6 szénatomos alkenil-

-tio-csoport, 2-6 szénatomos alkenil-szulfinil-csoport,



2-6 szénatomos alkenil-szulfonil-csoport, mono- vagy di-
(2-6 szénatomos alkenil)-amino~-csoport, N-(1-6 szénatomos
alkil)-N-(3-6 szénatomos alkenil)-amino-csoport, [(2-6
szénatomos alkenil)-karbonil]-amino-csoport, N-[(2-6 szén-
atomos alkenil)-karbonil]-N-(1-6 szénatomos alkil)-amino-
-csoport, 2-6 szénatomos alkinilcsoport, (3-6 szénatomos
alkinil)-oxi-csoport, hidroxi-(3-6 szénatomos alkinil)-
-csoport, (1-6 szénatomos alkoxi)-(2-6 szénatomos alki-
nil)-csoport, [(1-6 szénatomos alkoxi)-(3-6 szénatomos al-
kinil) ]-oxi-csoport, (2-6 szénatomos alkinil)-karbonil-
-csoport, 2-6 szénatomos alkinil-tio-csoport, 2-6 szénato-
mos alkinil-szulfinil-csoport, 2-6 szénatomos alkinil-
-szulfonil-csoport, mono- Vagy di(2-6 szénatomos alkinil) -
—amino-csoport, N-(1-6 szénatomos alkil)-N-(3-6 szénatomos
alkinil)-amino-csoport, [(2-6 szénatomos alkinil)-karbo-
nil]-amino-csoport vagy N-[(2-6 szénatomos alkinil)-karbo-
nil]-N-(1-6 szénatomos alkil)-amino-csoport; és/vagy

a fenilcsoport, a naftilcsoport és az &t- vagy hattago
aromas csoport adott esetben a kovetkezd csoportokkal
szubsztitualt lehet: halogén-szubsztitualt 1-6 szénatomos
alkilcsoport, 1-6 szénatomos alkoxicsoport, hidroxi-(1-6
szénatomos alkil)-csoport, (1-6 szénatomos alkoxi)-(1-6
szénatomos alkil)-csoport, (1-6 szénatomos alkoxi)-(1-6
szénatomos alkoxi)-csoport, (1-6 szénatomos alkil)-karbo-
nil-csoport, 1-6 szénatomos alkil-tio-csoport, 1-6 szén-
atomos alkil-szulfinil-csoport, 1-6 szénatomos alkil-szul-

fonil-csoport, mono(l-6 szénatomos alkil)-amino-csoport,



di(1-6 szénatomos alkil)-amino-csoport, [(1-6 szénatomos
alkil)-karbonil]-amino-csoport, N-[(1-6 szénatomos alkil)-
—-karbonil]-N-(1-6 szénatomos alkil)-amino-csoport, 2-6
szénatomos alkenilcsoport, (3-6 szénatomos alkenil)-oxi-
csoport, hidroxi-(3-6 szénatomos alkenil)-csoport, (1-6
szénatomos alkoxi)-(2-6 szénatomos alkenil)-csoport, [(1-6
szénatomos alkoxi)-(3-6 szénatomos alkenil) ]-oxi-csoport,
(2-6 szénatomos alkenil)-karbonil-csoport, 2-6 szénatomos
alkenil-tio-csoport, 2-6 szénatomos alkenil-szulfinil-cso-
port, 2-6 szénatomos alkenil-szulfonil-csoport, mono- vagy
di(2-6 szénatomos alkenil)-amino-csoport, N-(1-6 szénato-
mos alkil)-N-(3-6 szénatomos alkenil)-amino-csoport, [(2-6
szénatomos alkenil)-karbonil]-amino-csoport, N-[(2-6 szén-
atomos alkenil)-karbonil]-N-(1-6 szénatomos alkil)-amino-
-csoport, 2-6 szénatomos alkinilcsoport, (3-6 szénatomos
alkinil)-oxi-csoport, hidroxi-(3-6 szénatomos alkinil)-
-csoport, (1-6 szénatomos alkoxi)-(2-6 szénatomos alki-
nil)-csoport, [(1-6 szénatomos alkoxi)-(3-6 szénatomos al-
kinil)]-oxi-csoport, (2-6 szénatomos alkinil)-karbonil-
-csoport, 2-6 szénatomos alkinil-tio-csoport, 2-6 szénato-
mos alkinil-szulfinil-csoport, 2-6 szénatomos alkinil-
-szulfonil-csoport, mono- vagy di(2-6 szénatomos alkinil)-
—amino-csoport, N-(1-6 szénatomos alkil)-N-(3-6 szénatomos
alkinil)-amino-csoport, [(2-6 szénatomos alkinil)-karbo-
nil]-amino-csoport vagy N-[(2-6 szénatomos alkinil)-karbo-
nil]-N-(1-6 szénatomos alkil)-amino-csoport; és/vagy

a fenilcsoport, a naftilcsoport és az o6t- vagy hattaga
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aromas csoport adott esetben a kovetkezé csoportokkal
szubsztitualt lehet: -COORsg, -CONRsj, -SO,NRg3Rsg4 vagy
-SO70Rg55 altalanos képletii csoport, ahol
Rsg, Rsi1, Rs2, Rg3, Rsyg és Rgg mindegyikének jelentése
egymastdl fuggetleniil 1-6 szénatomos alkilcso-
port, 2-6 szénatomos alkenilcsoport vagy 3-6
szénatomos alkinilcsoport, vagy halogénatommal,
hidroxi-, alkoxi-, merkapto-, amino-, ciano-,
nitro-, alkil-tio-, alkil-szulfinil- vagy alkil-
-szulfonil-csoporttal szubsztitudlt 1-6 szénato-
mos alkilcsoport, 2-6 szénatomos alkenilcsoport
vagy 3-6 szénatomos alkinilcsoport;

n értéke 1 vagy 2;

R4 és Rs azokkal a nitrogénatomokkal egyiitt, amelyekhez k&téd-
nek, egy telitett vagy telitetlen 5-8 tagld heterociklusos
gyliriit képeznek, amely |
1) adott esetben oxigén-, kénatommal vagy >NRj4 altalanos
képletd csoporttal van megszakitva és/vagy adott esetben
halogénatommal, 1-10 szénatomos alkilcsoporttal, 1-10
szénatomos halogén-alkil-csoporttal, hidroxicsoporttal,
1-6 szénatomos alkoxicsoporttal, (1-6 szénatomos alkoxi) -
-(1-6 szénatomos alkoxi)-csoporttal, 1-6 szénatomos halo-
gén-alkoxi-csoporttal, merkaptocsoporttal, 1-6 szénatomos
alkil-tio-csoporttal, 3-7 szénatomos cikloalkilcsoporttal,
heteroarilcsoporttal, heteroaril-(1-6 szénatomos alkil)-
—csoporttal, fenilcsoporttal, fenil-(1-6 szénatomos al-

kil)-csoporttal vagy benzil-oxi-csoporttal szubsztitualt,
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ahol az utdébbi harom szubsztituens fenilcsoportja adott

esetben halogénatommal, 1-6 szénatomos alkilcsoporttal,

1-6 szénatomos halogén-alkil-csoporttal, 1-6 szénatomos

alkoxicsoporttal, 1-6 szénatomos halogén-alkoxi-csoporttal

vagy nitrocsoporttal szubsztitualt, és/vagy

2) egy kondenzalt vagy spiro-kétdtt 2-6 szénatomos, adott

esetben oxigén- vagy kénatommal megszakitott alkilén- vagy

alkenilénlancot tartalmazhat, vagy a telitett vagy teli-

tetlen heterociklusos gyliri legaladbb egy gytlirGiatomja koti

Ossze az alkilén- vagy alkenilénlancot;

Ri14 Jjelentése hidrogénatom, 1-4 szénatomos alkilcso-

port, (1-6 szénatomos alkil)-karbonil-csoport,
1-6 szénatomos alkil-szulfonil-csoport, 3-6
szénatomos alkenilcsoport vagy 3-6 szénatomos
alkinilcsoport; és

jelentése hidrogénatom, egy fémion-ekvivalens vagy egy am-

ménium—, szulfénium- vagy foszfénium-kation.

18. (Ia) &altaléanos képletii vegyiiletek,

RO A,
N
k& B, (1a)
(Ro)n R@ OGO

amelyek képletében

Ro

jelentése egymastdl fiiggetleniil halogénatom, 1-6 szénato-
mos alkilcsoport, 2-6 szénatomos alkenilcsoport, 2-6 szén-

atomos alkinilcsoport, 1-6 szénatomos halogén-alkil-cso-



port, ciano-(1-6 szénatomos alkil)-csoport, 2-6 szénatomos
halogén-alkenil-csoport, ciano-(2-6 szénatomos alkenil)-
-csoport, 2-6 szénatomos halogén-alkinil-csoport, ciano-
-(2-6 szénatomos alkinil)-csoport, hidroxicsoport, 1-6
szénatomos hidroxi-alkil-csoport, 1-6 szénatomos alkoxi-
csoport, nitro-, aminocsoport, 1-6 szénatomos alkil-amino-
-csoport, di(l-6 szénatomos alkil)-amino-csoport, [(1-6
szénatomos alkil)-karbonil]-amino-csoport, [(1-6 szénato-
mos alkil)-szulfonil]-amino-csoport, [(1-6 szénatomos al-
kil)-amino]-szulfonil-csoport, (1-6 szénatomos alkil)-kar-
bonil-csoport, [(1-6 szénatomos alkil)-karbonil]-(1-6
szénatomos alkil)-csoport, [(1-6 szénatomos alkoxi)-karbo-
nil]-(1-6 szénatomos alkil)-csoport, [(1-6 szénatomos al-
kil)-karbonil]-(2-6 szénatomos alkenil)-csoport, [(1-6
szénatomos alkoxi)-karbonil]-(2-6 szénatomos alkenil) -cso-
port, [(1-6 szénatomos alkil)-karbonil]-(2-6 szénatomos
alkinil)-csoport, [(1-6 szénatomos alkoxi)-karbonil]-(2-6
szénatomos alkinil)-csoport, (1-6 szénatomos alkoxi)-kar-
bonil-csoport, ciano-, karboxilcsoport, fenilcsoport vagy
aromas csoport, amely a nitrogén-, az oxigén- és a kénatom
kézlul kivalasztott 1 vagy 2 heteroatomot tartalmaz, ahol
az utdbbi két aromas csoport adott esetben 1-3 szénatomos
alkilcsoporttal, 1-3 szénatomos halogén-alkil-csoporttal,
1-3 szénatomos alkoxicsoporttal, 1-3 szénatomos halogén-
-alkoxi-csoporttal, halogénatommal, ciano- vagy nitrocso-
porttal szubsztitudlt; vagy

Ro a szomszédos R;, Ry és R3 szubsztituensekkel egylitt egy te-
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litett vagy telitetlen 3-6 szénatomos szénhidrogénhidat
képezhet, amelyet a nitrogén-, oxigén- és kénatom koziil
kivdlasztott egy vagy két heteroatom szakithat meg és/vagy
amely 1-4 szénatomos alkilcsoporttal szubsztitualt lehet;
Ri, Ry és R3 mindegyikének jelentése egymastdl fiiggetleniil hid-
rogén-, halogénatom, 1-6 szénatomos alkilcsoport, 2-6
szénatomos alkenilcsoport, 2-6 szénatomos alkinilcsoport,
3-6 szénatomos cikloalkilcsoport, 1-6 szénatomos halogén-
-alkil-csoport, 2-6 szénatomos halogén-alkenil-csoport,
[(1-6 szénatomos alkoxi)-karbonil]-(2-6 szénatomos alke-—
nil)-csoport, [(1-6 szénatomos alkil)-karbonil]-(2-6 szén-
atomos alkenil)-csoport, ciano-(2-6 szénatomos alkenil)-
-csoport, nitro-(2-6 szénatomos alkenil)-csoport, 2-6
szénatomos halogén-alkinil-csoport, [(1-6 szénatomos alko-
xXi)-karbonil]-(2-6 szénatomos alkinil)-csoport, [(1-6
szénatomos alkil)-karbonil]-(2-6 szénatomos alkinil)-cso-
port, ciano-(2-6 szénatomos alkinil)-csoport, nitro-(2-6
szénatomos alkinil)-csoport, 3-6 szénatomos halogén-ciklo-
alkil-csoport, hidroxi-(1-6 szénatomos alkil)-csoport,
(1-6 szénatomos alkoxi)-(1-6 szénatomos alkil)-csoport,
[(1-6 szénatomos alkil)-tio]-(1-6 szénatomos alkil)-cso-
port, cianocsoport, (1-4 szénatomos alkil)-karbonil-cso-
port, (1-6 szénatomos alkoxi)-karbonil-csoport, hidroxi-
csoport, 1-10 szénatomos alkoxicsoport, 3-6 szénatomos al-
kenil-oxi-csoport, 3-6 szénatomos alkinil-oxi-csoport, 1-6
szénatomos halogén-alkoxi-csoport, 3-6 szénatomos (halo-

gén-alkenil)-oxi-csoport, (1-6 szénatomos alkoxi)-(1-6
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szénatomos alkoxi)-csoport, merkaptocsoport, 1-6 szénato-
mos alkil-tio-csoport, 1-6 szénatomos (halogén-alkil)-tio-
—-csoport, 1-6 szénatomos alkil-szulfinil-csoport, 1-6
szénatomos alkil-szulfonil-csoport, nitro-, aminocsoport,
1-6 szénatomos alkil-amino-csoport, di(l1-6 szénatomos al-
kil) -amino-csoport vagy fenoxicsoport, amelyben a fenil-
csoport adott esetben 1-3 szénatomos alkilcsoporttal, 1-3
szénatomos halogén-alkil-csoporttal, 1-3 szénatomos alko-
Xicsoporttal, 1-3 szénatomos halogén-alkoxi-csoporttal,
halogénatommal ciano- vagy nitrocsoporttal szubsztitudlt;
jelentése ezenkiviil fenilcsoport, naftilcsoport vagy egy
o6t- vagy hattagu aroméds csoport, amely a nitrogén-, oxi-
gén- és kénatom k&ziil kivalasztott egy vagy két heteroato-
mot tartalmazhat, ahol a fenilcsoport, a naftilcsoport és
az Ot- vagy hattagd aromds csoport adott esetben halogén-
atommal, 3-8 szénatomos cikloalkilcsoporttal, hidroxi-,
merkapto-, amino-, ciano-, nitro- vagy formilcsoporttal
szubsztitualt lehet; és/vagy

a fenilcsoport, a naftilcsoport és az ot- vagy hattaga
aromas csoport adott esetben a kdvetkezd csoportokkal
szubsztitualt lehet: 1-6 szénatomos alkilcsoport, 1-6
szénatomos alkoxicsoport, hidroxi-(1-6 szénatomos alkil) -
—Ccsoport, (1-6 szénatomos alkoxi)-(1-6 szénatomos alkil)-
-csoport, (1-6 szénatomos alkoxi)-(1-6 szénatomos alkoxi) -
—-csoport, (1-6 szénatomos alkil)-karbonil-csoport, 1-6
szénatomos alkil-tio-csoport, 1-6 szénatomos alkil-szulfi-

nil-csoport, 1-6 szénatomos alkil-szulfonil-csoport, mono-
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(1-6 szénatomos alkil)-amino-csoport, di(l-6 szénatomos
alkil)-amino-csoport, [(1-6 szénatomos alkil)-karbonil]-
—amino-csoport, N-[(1-6 szénatomos alkil)-karbonil]-N-(1-6
szénatomos alkil)-amino-csoport, 2-6 szénatomos alkenil-
csoport, (3-6 szénatomos alkenil)-oxi-csoport, hidroxi-
-(3-6 szénatomos alkenil)-csoport, (1-6 szénatomos alko-
xXi)-(2-6 szénatomos alkenil)-csoport, [(1-6 szénatomos
alkoxi)=-(3-6 szénatomos alkenil) ]-oxi-csoport, (2-6 szén-
atomos alkenil)-karbonil-csoport, 2-6 szénatomos alkenil-
-tio-csoport, 2-6 szénatomos alkenil-szulfinil-csoport,
2-6 szénatomos alkenil-szulfonil-csoport, mono- vagy di-
(2-6 szénatomos alkenil)—amino—csoport, N-(1-6 szénatomos
alkil)-N-(3-6 szénatomos alkenil)—amino—csoport, [(2-6
szénatomos alkenil)—karbonil]-amino—csoport, N-[{(2-6 szén-
atomos alkenil)-karbonil]-N-(1-6 szénatomos alkil)-amino-
-csoport, 2-6 szénatomos alkinilcsoport, (3-6 szénatomos
alkinil)-oxi-csoport, hidroxi-(3-6 szénatomos alkinil) -
-csoport, (1-6 szénatomos alkoxi)-(2-6 szénatomos alki-
nil)-csoport, [(1-6 szénatomos alkoxi)-(3-6 szénatomos al-
kinil) ] -oxi-csoport, (2-6 szénatomos alkinil)-karbonil-
—-csoport, 2-6 szénatomos alkinil-tio-csoport, 2-6 szénato-
mos alkinil-szulfinil-csoport, 2-6 szénatomos alkinil-
—szulfonil-csoport, mono- vagy di(2-6 szénatomos alkinil) -
-amino-csoport, N-(1-6 szénatomos alkil)-N-(3-6 szénatomos
alkinil)—amino—csoport, [(2-6 szénatomos alkinil)-karbo-
nil]-amino-csoport vagy N-[(2-6 szénatomos alkinil)-karbo-

nil]j-N-(1-6 szénatomos alkil)-amino-csoport; és/vagy
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a fenilcsoport, a naftilcsoport és az o6t- vagy hattagu
aromas csoport adott esetben a koévetkezé csoportokkal
szubsztitualt lehet: halogén-szubsztitudlt 1-6 szénatomos
alkilcsoport, 1-6 szénatomos alkoxicsoport, hidroxi-(1-6
szénatomos alkil)-csoport, (1-6 szénatomos alkoxi)-(1-6
szénatomos alkil)-csoport, (1-6 szénatomos alkoxi)-(1-6
szénatomos alkoxi)-csoport, (1-6 szénatomos alkil)-karbo-
nil-csoport, 1-6 szénatomos alkil-tio-csoport, 1-6 szén-
atomos alkil-szulfinil-csoport, 1-6 szénatomos alkil-szul-
fonil-csoport, mono(l-6 szénatomos alkil)-amino-csoport,
di(1-6 szénatomos alkil)-amino-csoport, [(1-6 szénatomos
alkil)-karbonil]-amino-csoport, N-[(1-6 szénatomos alkil)-
-karbonil]-N-(1-6 szénatomos alkil)-amino-csoport, 2-6
szénatomos alkenilcsoport, (3-6 szénatomos alkenil) -oxi-
csoport, hidroxi-(3-6 szénatomos alkenil)-csoport, (1-6
szénatomos alkoxi)-(2-6 szénatomos alkenil)-csoport, [(1-6
szénatomos alkoxi)-(3-6 szénatomos alkenil) ]-oxi-csoport,
(2-6 szénatomos alkenil)-karbonil-csoport, 2-6 szénatomos
alkenil-tio-csoport, 2-6 szénatomos alkenil-szulfinil-cso-
port, 2-6 szénatomos alkenil-szulfonil-csoport, mono- vagy
di(2-6 szénatomos alkenil)-amino-csoport, N-(1-6 szénato-
mos alkil)-N-(3-6 szénatomos alkenil)-amino-csoport, [(2-6
szénatomos alkenil)—karbonil]—amino-csoport, N-[(2-6 szén-
atomos alkenil)-karbonil]-N-(1-6 szénatomos alkil)-amino-
—-csoport, 2-6 szénatomos alkinilcsoport, (3-6 szénatomos
alkinil)-oxi-csoport, hidroxi-(3-6 szénatomos alkinil) -

-csoport, (1-6 szénatomos alkoxi)-(2-6 szénatomos alki-
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nil)-csoport, [(l1-6 szénatomos alkoxi)-(3-6 szénatomos al-
kinil) ]-oxi-csoport, (2-6 szénatomos alkinil)-karbonil-
—csoport, 2-6 szénatomos alkinil-tio-csoport, 2-6 szénato-
mos alkinil-szulfinil-csoport, 2-6 szénatomos alkinil-
-szulfonil-csoport, mono- vagy di(2-6 szénatomos alkinil)-
-amino-csoport, N-(1-6 szénatomos alkil)-N-(3-6 szénatomos
alkinil)-amino-csoport, [(2-6 szénatomos alkinil)-karbo-
nilj-amino-csoport vagy N-[(2-6 szénatomos alkinil)-karbo-
nil]-N-(1-6 szénatomos alkil)-amino-csoport; és/vagy
a fenilcsoport, a naftilcsoport és az o&t- vagy hattagu
aromas csoport adott esetben a kévetkezd csoportokkal
Szubsztitualt 1lehet: -COORsg, -CONRgq, -SO2NRs3Rg4  vagy
—S020Rs5 altalanos képleti csoport, ahol
Rso, Rsi, Rs2, Rs3, Rsg és Rgg mindegyikének jelentése
egymastdl fliggetleniil 1-6 szénatomos alkilcso-
port, 2-6 szénatomos alkenilcsoport vagy 3-6
szeénatomos alkinilcsoport, vagy halogénatommal,
hidroxi-, alkoxi-, merkapto-, amino-, ciano-,
nitro-, alkil-tio-, alkil-szulfinil- vagy alkil-
—-szulfonil-csoporttal szubsztitualt 1-6 szénato-
mos alkilcsoport, 2-6 szénatomos alkenilcsoport
vagy 3-6 szénatomos alkinilcsoport;
n értéke 1 vagy 2;
Rq és Rs azokkal a nitrogénatomokkal egyutt, amelyekhez kotéd-
nek, egy telitett vagy telitetlen 5-8 tagu heterociklusos
gylrit képeznek, amely

1) adott esetben oxigén-, kénatommal vagy >NRj4 altaléanos
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képletd csoporttal van megszakitva és/vagy adott esetben
halogénatommal, 1-10 szénatomos alkilcsoporttal, 1-10
szénatomos halogén-alkil-csoporttal, hidroxicsoporttal,
1-6 szénatomos alkoxicsoporttal, (1-6 szénatomos alkoxi) -
-(1-6 szénatomos alkoxi)-csoporttal, 1-6 szénatomos halo-
gén-alkoxi-csoporttal, merkaptocsoporttal, 1-6 szénatomos
alkil-tio-csoporttal, 3-7 szénatomos cikloalkilcsoporttal,
heteroarilcsoporttal, heteroaril-(1-6 szénatomos alkil)-
—Csoporttal, fenilcsoporttal, fenil-(1-6 szénatomos al-
kil)-csoporttal vagy benzil-oxi-csoporttal szubsztitualt,
ahol az utdbbi harom szubsztituens fenilcsoportja adott
esetben halogénatommal, 1-6 szénatomos alkilcsoporttal,
1-6 szénatomos halogén-alkil-csoporttal, 1-6 szénatomos
alkoxicsoporttal, 1-6 szénatomos halogén-alkoxi-csoporttal
vagy nitrocsoporttal szubsztitualt, és/vagy
2) egy kondenzalt vagy spiro-kététt 2-6 szénatomos, adott
esetben oxigén- vagy kénatommal megszakitott alkilén- vagy
alkenilénlancot tartalmazhat, vagy a telitett vagy teli-
tetlen heterociklusos gyiiri legalabb egy gylrdatomja koti
Ossze az alkilén- vagy alkenilénléancot;
R14 Jjelentése hidrogénatom, 1-4 szénatomos alkilcso-
port, (1-6 szénatomos alkil)-karbonil-csoport,
1-6 szénatomos alkil-szulfonil-csoport, 3-6
szénatomos alkenilcsoport vagy 3-6 szénatomos
alkinilcsoport; és
jelentése -C(0) -Rj3q, -C(X1)-X2-R3q, -C(X3) -N(R32) -R33,

-S02-R34 vagy -P(X4) (R35)-R3g altaldnos képleti csoport;
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X1, X2, X3 és X4 mindegyikének jelentése egymastdl fiiggetlenil

R30

oxigén- vagy kénatom;

jelentése adott esetben halogénatommal szubsztitualt 1-20
szénatomos alkilcsoport, 2-20 szénatomos alkenilcsoport,
(1-8 szénatomos alkoxi)-(1-8 szénatomos alkil)-csoport,
[(1-8 szénatomos alkil)-tio]-(1-8 szénatomos alkil) -cso-
port, [poli(1-10 szénatomos alkoxi)]-(1-8 szénatomos al-
kil)-csoport, vagy adott esetben halogénatommal szubszti-
tudlt 3-8 szénatomos cikloalkilcsoport, (3-6 szénatomos
cikloalkil)-(1-6 szénatomos alkil)-csoport, heterociklil-
-(1-6 szénatomos alkil)-csoport, heteroaril-(1-6 szénato-
mos alkil)-csoport, adott esetben halogénatommal, ciano-,
nitrocsoporttal, 1-6 szénatomos alkilcsoporttal, 1-6 szén-
atomos alkoxicsoporttal, 1-6 szénatomos halogén-alkil-cso-
porttal, 1-6 szénatomos halogén-alkoxi-csoporttal, 1-6
szénatomos alkil-tio-csoporttal vagy 1-6 szénatomos alkil-
-szulfonil-csoporttal szubsztitudlt fenilcsoport, adott
esetben halogénatommal, ciano-, nitrocsoporttal, 1-6 szén-
atomos alkilcsoporttal, 1-6 szénatomos alkoxicsoporttal,
1-6 szénatomos halogén-alkil-csoporttal vagy 1-6 szénato-
mos halogén-alkoxi-csoporttal szubsztitualt fenil-(1-6
szénatomos alkil)-csoport, adott esetben halogénatommal
vagy 1-6 szénatomos alkilcsoporttal szubsztitualt hetero-
arilcsoport, adott esetben halogénatommal vagy 1-6 szén-
atomos alkilcsoporttal szubsztitudlt fenoxi-(1-6 szénato-
mos alkil)-csoport, vagy adott esetben halogénatommal,

aminocsoporttal vagy 1-6 szénatomos alkilcsoporttal
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szubsztitudlt (heteroaril-oxi)-(1-6 szénatomos alkil)-cso-
port;

jelentése adott esetben halogénatommal szubsztitudlt 1-20
szénatomos alkilcsoport, 2-20 szénatomos alkenilcsoport,
(1-8 szénatomos alkoxi)-(2-8 szénatomos alkil)-csoport,
[poli(1-8 szénatomos alkoxi)]-(2-8 szénatomos alkil)-cso-
port, vagy adott esetben halogénatommal vagy 1-6 szénato-
mos alkoxicsoporttal szubsztitudlt 3-8 szénatomos cikloal-
kilcsoport, (3-6 szénatomos cikloalkil)-(1-6 szénatomos
alkil)-csoport, heterociklil-(1-6 szénatomos alkil)-cso-
port, heteroaril-(1-6 szénatomos alkil)-csoport, adott
esetben halogénatommal, ciano-, nitrocsoporttal, 1-6 szén-—
atomos alkilcsoporttal, 1-6 szénatomos alkoxicsoporttal,
1-6 szénatomos halogén-alkil-csoporttal vagy 1-6 szénato-
mos halogén-alkoxi-csoporttal szubsztitualt fenil- vagy
benzilcsoport; és

jelentése adott esetben halogénatommal szubsztitualt 1-8
szénatomos alkilcsoport, vagy adott esetben halogénatom-
mal, 1-6 szénatomos alkilcsoporttal, 1-6 szénatomos alko-
xicsoporttal, 1-4 szénatomos halogén-alkil-csoporttal, 1-4
szénatomos halogén-alkoxi-csoporttal, ciano- vagy nitro-
csoporttal szubsztitudlt fenilcsoport.

19. (ITI) altaléanos képletii vegyiiletek,
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O Q
R,/U\CH R,
R, R, (n
(Ro),
R,

amelyek képletében Rp, Ri, Ry, R3, Rg és Ry jelentése, valamint
n értéke az 1. igénypontban meghatéarozott.

20. Egy 19. igénypont szerinti (II) &altaldnos képletd ve-
gyllet, amelyben Rj, R, és R3 mindegyikének jelentése egymastdl
fiuggetlenil hidrogén-, halogénatom, 1-4 szénatomos alkilcso-
port, 1-4 szénatomos halogén-alkil-csoport, 2-4 szénatomos al-
kenilcsoport, 2-4 szénatomos halogén-alkenil-csoport, 2-4 szén-
atomos alkinilcsoport, 3-6 szénatomos cikloalkilcsoport, (1-4
szénatomos alkil)-karbonil-csoport, (1-6 szénatomos alkoxi) -
-karbonil-csoport, hidroxicsoport, 1-4 szénatomos alkoxicso-
port, 3-4 szénatomos alkenil-oxi-csoport, 3-4 szénatomos alki-
nil-oxi-csoport, 1-4 szénatomos halogén-alkoxi-csoport, nitro-
vagy aminocsoport.

21. Egy 19. igénypont szerinti (II) &ltalanos képletd ve-
gyulet, amelyben R; jelentése 2-6 szénatomos alkilcsoport.

22. Egy 19. igénypont szerinti (II) &ltalanos képletd ve-
gylilet, amelyben n értéke 0.

23. Egy 22. igénypont szerinti (II) &ltalanos képleti ve-
gylilet, amelyben R; jelentése 2-4 szénatomos alkilcsoport, 1-4
szénatomos alkoxicsoport, 2-4 szénatomos alkinilcsoport vagy

3-6 szénatomos cikloalkilcsoport, és R3 jelentése 1-4 szénato-

mos alkilcsoport, 1-4 szénatomos alkoxicsoport, 2-4 szénatomos
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alkinilcsoport vagy 3-6 szénatomos cikloalkilcsoport.

24. Egy 19. igénypont szerinti (II) 4ltaldnos képletl ve-
gyulet, amelyben R; jelentése 2-6 szénatomos alkinilcsoport.

25. Egy 19. igénypont szerinti (II) &ltalédnos képletii ve-
gyllet, amelyben R; és R3 mindegyikének jelentése egymastédl
figgetlenil 2-6 szénatomos alkilcsoport, 2-6 szénatomos alki-
nilcsoport, 1-10 szénatomos alkoxicsoport vagy 3-6 szénatomos
cikloalkilcsoport.

26. Egy 25. igénypont szerinti (II) &ltalanos képletd ve-
gylilet, amelyben R; jelentése 2-6 szénatomos alkilcsoport, és
R3 jelentése 2-6 szénatomos alkilcsoport, 2-6 szénatomos alki-
nilcsoport vagy 1-10 szénatomos alkoxicsoport.

27. Egy 19. igénypont szerinti (II) &ltalanos képletd ve-
gyililet, amelyben

Re¢ jelentése RgRgN- altaldnos képletl csoport, R7 jelenté-
se RypR3iN- altalanos képletl csoport, valamint Rg, Rg, Rig és

R11 jelentése a fentiekben meghatarozott.

~
W llr A meghatalmazott:
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