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A találmány Ι^Ζ^’-γΓ^Ι-Α' >á- (I) általános képletű vegyüle­

tek

— amelyek képletében G jelentése hidrogénatom, egy fémion-ek­

vivalens vagy egy ammonium-, szulfónium- vagy foszfónium-kat- 

ion, Rq, Ri, R2, R3, R4 és R5 a szerves kémiában szokásosan al­

kalmazott és a leírásban részletezett csoportokat jelent, vala­

mint n értéke 0, 1 vagy 2 — előállítása. _ ? során egy

(II) általános képletű vegyületet
O O 
Λ A. 

r6 ch r7 
(II)
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— amelynek képletében Rg jelentése RgRgN- általános képletű 

csoport; R7 jelentése RioRiiN- vagy R^O- általános képletű 

csoport — inert szerves oldószerben, adott esetben bázis je­

lenlétében egy 7 r wm.



letű vegyületet, amelyben G egy fémion-ekvivalenst vagy egy am- 

mónium-kationt jelent, sókonverzióval átalakítják a megfelelő 

olyan (I) általános képletű vegyületté, amelyben G egy szulfó- 

nium- vagy foszfónium-kationt jelent, vagy egy Brönsted-savval 

reagáltatva átalakítják a megfelelő olyan (I) általános képletű 

vegyületté, amelyben G jelentése hidrogénatom^-és—kívánt—esoL— 
bén az így nyert (I) általános képletű vegyületeket adott eset­

ben savmegkötő szer vagy katalizátor jelenlétében egy (XII) 
vagy (Xlhd) általános képletű elektrofillel /

\ Go-L (XII) R32-N=C=X3 (XIW)

in situ reagálhatva átalakítják (la) általános képletű vegyüle- 
tekké, \ /\ V a /

& y
ahol a képletekben V
Gq jelentése -C(O)-R30y/ -C CSG )-X2-R31, -C (X3)-N (R32)-R33, 

-SO2-R34 vagy -P(X4X (R35)-R3g általános képletű csoport;
X3 jelentése oxigér/· vagy kénatom; \

L jelentése ki/epőcsoport, \

R32 /jelentése hidrogénatom, adott\esetben szubszti-

tuált /alkil-, cikloalkil-, alkoxi-, 

abki 1 -~r—fenilr^ vagy benzibesepor^fe-rj

alkexu-l-, alkoxi-
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A találmány herbicid hatású szubsztituált 3-hidroxi-4- 

-aril-5-oxo-pirazolin-származékok új előállítási eljárására vo­

natkozik.

Herbicid aktivitással rendelkező 3-hidroxi-4-aril-5-oxo- 

pirazolinokat ismertetnek, valamint a vegyületek előállítási 

eljárásait ismertetik — egyebek mellett — például a következő 

dokumentumokban: WO 92/16510. számon közzétett nemzetközi sza­

badalmi bejelentés, 0 508 126. európai szabadalmi bejelentés, 

WO 95/01971., WO 96/21652., WO 96/25395., WO 97/02243. és WO 

99/47525. számon közzétett nemzetközi szabadalmi bejelentés.

Meglepő módon azt találtuk, hogy szubsztituált 3-hidroxi- 

-4-aril-5-oxo-pirazolin-származékokat nagy kitermeléssel és 

nagy tisztasággal egyszerűen előállíthatunk oly módon, hogy 

aril-malonamidokat (aril-malonsav-diamidokat) vagy aril-malon- 

amidsavakat (aril-malonsav-monoamidokat) kondenzációs reak­

cióban hidrazinszármazékokkal reagáltatunk.

A jelen találmány tárgya tehát eljárás (I) általános kép­

letű vegyületek

— amelyek képletében

Rq jelentése egymástól függetlenül halogénatom, 1-6 szénato-
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▼
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 

aromás csoport, amely a nitrogén-, az oxigén- és a kénatom 

közül kiválasztott 1 vagy 2 heteroatomot tartalmaz, ahol 

az utóbbi két aromás csoport adott esetben 1—3 szénatomos 

slkilcsoporttal, 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 szubsztituált; vagy

Rq a szomszédos Rlr R2 és R3 szubsztituensekkel együtt egy te­

lített vagy telítetlen 3-6 szénatomos szénhidrogénhidat 

képezhet, amelyet a nitrogén-, oxigén- és kénatom közül 

kiválasztott egy vagy két heteroatom szakíthat meg és/vagy 

amely 1-4 szénatomos alkilcsoporttal szubsztituált lehet;

Rl, R2 és R3 mindegyikének jelentése egymástól függetlenül 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-(l-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 alkoxiesoport, 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(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 szubsztituált;
R2 jelentése ezenkívül fenilcsoport, naftilcsoport vagy egy 

öt- vagy hattagú aromás csoport, amely a nitrogén-, oxi­

gén— és kénatom közül kiválasztott egy vagy két heteroato— 

mot tartalmazhat, ahol a fenilcsoport, a naftilcsoport és 

az öt- vagy hattagú aromás csoport adott esetben halogén­

atommal, 3-8 szénatomos cikloalkilcsoporttal, hidroxi-, 

merkapto-, amino-, ciano-, nitro- vagy formilcsoporttal 

szubsztituált lehet; és/vagy 

a fenilcsoport, a naftilcsoport és az öt- vagy hattagú 

aromás csoport adott esetben a következő csoportokkal 

szubsztituált 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)-karboni1-csoport, 1-6
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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)-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)]-oxr-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-(l-6 szénatomos alkil)-N-(3-6 szénatomos 
alkinil)-amino-csoport, [(2-6 szénatomos alkinil)-karbo-
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nil] -amino-csoport vagy 27-((2-6 szénatomos alkinil)-karbo­

nil] -27- (1-6 szénatomos alkil) -amino-csoport; és/vagy

a fenilcsoport, a naftilcsoport és az öt- vagy hattagú 

aromás csoport adott esetben a következő csoportokkal 

szubsztituált lehet: halogén-szubsztituált 1-6 szénatomos

alkilcsoport, 1-6 szénatomos alkoxicsoport, hidroxi-(l-6 

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

alkil)-karbonil]-amino-csoport, 27-((1-6 szénatomos alkil) — 

-karbonil]-27-(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, 27-(1-6 szénato­

mos alkil)-27-(3-6 szénatomos alkenil)-amino-csoport, [(2-6 

szénatomos alkenil)-karbonil]—amino-csoport, 27-((2-6 szén­

atomos alkenil)-karbonil]-27-(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- 

kiml) ]-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, #-(1-6 szénatomos alkil) -N- (3-6 szénatomos 
alkinil)-amino-csoport, [(2-6 szénatomos alkinil)-karbo- 

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

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

a femlcsoport, a naftilcsoport és az öt- vagy hattagú 

aromas csoport adott esetben a következő csoportokkal 
szubsztituált lehet: -COOR50, -CONR51, -SO2NR53R54 vagy 

-SO2OR55 általános képletű csoport, ahol

r50» r51» r52/ r53, r54 és R55 mindegyikének jelentése 

egymástól függetlenül 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 szubsztituált 1-6 szénato­

mos alkilcsoport, 2-6 szénatomos alkenilcsoport 

vagy 3-6 szénatomos alkinilcsoport;
n értéke 0, 1 vagy 2;

és R5 mindegyikének jelentése egymástól függetlenül hidro­

génatom, 1-12 szénatomos alkilcsoport, 1-12 szénatomos ha-
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logen-alkil-csoport, 2-8 szénatomos alkenilcsoport, 2-8 

szénatomos alkinilcsoport, (1-10 szénatomos alkoxi)-(1-8 

szénatomos alkil)-csoport, [poli(l-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 tagú heterociklusos csoport, fenilcsoport, a- vagy β- 

-naftilcsoport, fenil-(l-6 szénatomos alkil)-csoport, a- 

vagy β-naftil-(1-6 szénatomos alkil)-csoport, öt- vagy 

hattagú heteroarilcsoport vagy öt- vagy hattagú hetero­

aril- (1-6 szénatomos alkil)-csoport, ahol az aromás és 

heteroaromás csoportok adott esetben halogénatommal, 1-6 

szénatomos alkilcsoporttal, 1-6 szénatomos halogén-alkil- 

-csoporttal, 1-6 szénatomos alkoxicsoporttál, 1-6 szénato­

mos halogén-alkoxi-csoporttal, nitro- vagy cianocsoporttal 

szubsztituáltak lehetnek; vagy
és R5 azokkal a nitrogénatomokkal együtt, amelyekhez kötőd­

nek, egy telített vagy telítetlen 5-8 tagú heterociklusos 

gyűrűt képeznek, amely

1) adott esetben oxigén-, kénatommal vagy >NR14 általános 

kepletű csoporttal van megszakítva és/vagy adott esetben 

halogenatómmal, 1-10 szénatomos alkilcsoporttal, 1-10 

szénatomos halogén-alkil-csoporttal, hidroxicsoporttal, 

1-6 szénatomos alkoxicsoporttal, (1-6 szénatomos alkoxi)- 

-(1-6 szenatomos 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-(l-6 szénatomos al- 
kil)-csoporttal vagy benzil-oxi-csoporttal szubsztituált, 

ahol az utóbbi három szubsztituens fenilcsoportja adott 

esetben halogénatommal, 1-6 szénatomos alkilcsoporttal, 

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

alkoxicsoporttal, 1-6 szénatomos halogén-alkoxi-csoporttal 

vagy nitrocsoporttal szubsztituált, és/vagy

2) egy kondenzált vagy spiro-kötött 2-6 szénatomos, adott 

esetben oxigén- vagy kénatommal megszakított alkilén- vagy 

alkenilénláncot tartalmazhat, vagy a telített vagy telí­

tetlen heterociklusos gyűrű legalább egy gyűrűatomja köti 

össze az alkilén- vagy alkenilénláncot;
R14 jelentése hidrogénatom, 1-4 szénatomos alkilcso­

port, (1-6 szénatomos alkíl)-karbonil-csoport, 

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

szenatomos alkenilcsoport vagy 3-6 szénatomos 

aIkinilesöpört; és
G jelentése hidrogénatom, egy fémion-ekvivalens vagy egy am 

monium-, szulfónium- vagy foszfónium-kation —
előállítására, amelynek során egy (II) általános képletű vegyü­

letet

«2
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— amelynek képletében

R°' Rl, R2 és R3 jelentése a fentiekben meghatározott;

n értéke a fentiekben meghatározott;

Rö jelentése RgR9N- általános képletű csoport;

R7 jelentése R10RnN- vagy R12O- általános képletű csoport ; 

valamint

Rs, R9, Rio, Rn és R12 mindegyikének jelentése egymástól füg­

getlenül hidrogénatom, 1-6 szénatomos alkilcsoport, 1-6 

szenatomos halogén-alkil-csoport, 3-6 szénatomos alkenil- 

csoport vagy benzilcsoport, ahol a benzilcsopórt fenilcso- 

portja adott esetben 1-4 szénatomos alkilcsoporttal, halo- 

genatommal, 1-4 szénatomos halogén-alkil-csoporttal, 1-4 

szénatomos alkoxicsoporttal vagy nitrocsoporttal szubszti­

tuált lehet —

inert szerves oldószerben, adott esetben bázis jelenlétében egy

<IV), (IVa) vagy (Ivb) általános képletű vegyülettel

UN. (H-Hal) (IVa) I -2(HHi) (IVb)
ft 'ft ™'R.

- amelynek képletében R4 és R5 jelentése a fentiekben meghatá- 

rozott, és H-Hal egy hidrogén-halogenidet jelent — 

reagáltatok, és adott esetben az Így nyert (I) általános kép­

letű vegyületet, amelyben G egy fémion-ekvivalenst vagy egy am- 

mónium-kationt jelent, sókonverzióval átalakítjuk a megfeleld 

olyan (I) általános képletű vegyületté, amelyben G egy szultá­

niam- vagy foszfónlum-kationt jelent, vagy egy Brönsted-savval 
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reagáltatva átalakítjuk a megfeleló olyan (I) általános képletű 

vegyületté, amelyben G jelentése hidrogénatom.

A találmány tárgyát képezi továbbá egy egyedényes reak­

cióból álló közvetlen ("in situ") eljárás (I) általánQS képlet(. 

vegyületeknek (la) általános képletű vegyületekké

(la)

— amelyek képletében

R0, Rí, R2, R3, R4 és r5 jelentése az (I) általános képletnél 

meghatározott;

érteke az (I) általános képletnél meghatározott;
Go jelentése -C(0)-Ron -r (v i vJ k30, CÍXjJ-x^R^, -c (χ3) _N (r32) _r33, 

-SO2-R34 vagy -P(X4)(R35)-r36 általános képletű csoport;
Xl, X2, X3 és x4 mindegyikének jelentése egymástól függetlenül 

oxigén- vagy kénatom;
«30 jelentése adott esetben halogénatommal szubsztituált 1-20 

szénatomos alkilcsoport, 2-20 szénatomos alkenilcsoport, 
(1-8 szénatomos alkoxi)-(i-8 szénatomos alkil)-csoport,' 

t(l-8 szénatomos alkil)-tlo)-(1-8 szénatomos alkil)-cso­

port, [polld-10 szénatomos alkoxi))-(i-8 szénatomos al- 
kil)-csoport, vagy adott esetben halogénatommal, 1-6 szén­

atomos alkilcsoporttal vagy 1-6 szénatomos alkoxicsoport- 

tal szubsztituált 3-8 szénatomos clkloalkilcsoport, amely­

ben adott esetben legalább egy gyűrűtagot oxigén- és/vagy
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kénatom helyettesít, (3-6 szénatomos cikloalkil)-(1-6 

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

alkil)-csoport, heteroaril-(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 

szenatomos halogén-alkoxi-csoporttal, 1-6 szénatomos 

alkil-tio-csoporttal vagy 1-6 szénatomos alkil-szulfonil- 

-csoporttal szubsztituált 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- 

gen-alkoxi-csoporttal szubsztituált fenil-(l-6 szénatomos 

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

szénatomos alkilcsoporttal szubsztituált heteroarilcso- 

port, adott esetben halogénatommal vagy 1-6 szénatomos al­

kilcsoporttal szubsztituált fenoxi-(l-6 szénatomos alkil)- 

-csoport, vagy adott esetben halogénatommal, aminocsoport- 
tal vagy 1-6 szénatomos alkilcsoporttal szubsztituált (he- 

teroaril-oxi)-(i-6 szénatomos alkil)-csoport;
R31 jelentese adott esetben halogénatommal szubsztituált 1-20 

szénatomos alkilcsoport, 2-20 szénatomos alkenilcsoport, 

(1-8 szénatomos alkoxi)-(2-8 szénatomos alkil)-csoport, 

[poli(l-8 szénatomos alkoxi)]-(2-8 szénatomos alkil)-cso­

port, vagy adott esetben halogénatommal, 1-6 szénatomos 

alkilcsoporttal vagy 1-6 szénatomos alkoxicsoporttal 

szubsztituált 3-8 szénatomos cikloalkilcsoport, (3-6 szén­
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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 szubsztituált fenil- vagy benzilcsoport;
*32 és R33 mindegyikének jelentése egymástól függetlenül hidro­

génatom, adott esetben halogénatommal szubsztituált 1-8 

szénatomos alkilcsoport, 3-6 szénatomos cikloalkilcsoport, 

1-8 szénatomos alkoxicsoport, 3-8 szénatomos alkenilcso- 

port, (1-8 szénatomos alkoxi)-(l-8 szénatomos alkil)-cso- 

port, vagy adott esetben halogénatommal, 1-8 szénatomos 

halogén-alkil-csoporttal, 1-8 szénatomos alkilcsoporttal 

vagy 1-8 szénatomos alkoxicsoporttal szubsztituált fenil- 

vagy benzilcsoport; vagy
*32 és r33 együtt egy 3-6 szénatomos alkilénláncot képez, 

amelyben adott esetben egy szénatomot oxigén- vagy kénatom 

helyettesit;

*34 jelentése adott esetben halogénatommal szubsztituált 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 szubsztituált fe-
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nil vagy benzilcsoport;

*35 és R36 mindegyikének jelentése egymástól függetlenül adott 

esetben halogénatommal szubsztituált 1-8 szénatomos alkil­

csoport, 1-8 szénatomos alkoxicsoport, 1-8 szénatomos al- 
kil-amino-csoport, di(l-8 szénatomos alkil) -amino-csoport, 

1-8 szenatomos alkil-tio-csoport, 2-8 szénatomos alkenil- 

-tro-csoport, 3-7 szénatomos cikloalkil-tlo-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 szubsztituált fenil-, fenoxi- vagy fenll-tio-cso- 
port —

történő átalakítására, amelynek során egy (1) általános képletű

vegyületet

lenlétében
adott esetben savmegkötó szer vagy katalizátor je

ew (XII) vagy (Xlld) általános képletű elektrofil
lel

θο-L (XH) R32-NsC=X3 (Xlld)

- amelynek képletében G„, r32 és X3 jslentése a 
meghatározott, azzal az eltéréssel, hogy R32 jelentése hidrQ_

génatomtól eltérő, valamint 

R30c(O)O-, R31X2~ általános 

előnyösen klór-, bróm- vagy

L jelentése kilépőcsoport, például 

képletű csoport vagy halogénatom, 

jódatom — 
reagálhatunk.



15

Az Ro R5, g és Go szubsztituensektől függően az (I) és 

(la) általános képletű vegyületek geometriai és/vagy optikai 

izomerek vagy izomerkeverékek (atropizomerek) formájában lehet­

nek, és ha G hidrogénatomot, egy fémion-ekvivalenst vagy egy 

ammonium-, szulfónium- vagy foszfónium-kationt jelent, akkor a 

vegyületek tautomerek vagy tautomerkeverékek formájában is le­
hetnek.

Amennyiben az alkalmazott kiindulási vegyületek nem enan- 

tiomeresen tiszta formában vannak, a fentiekben ismertetett el­

járások során kapott (I) és (la) általános képletű vegyületek 

általában racemátok vagy diasztereoizomer-keverékek formájában 

vannak, amelyeket kívánt esetben a fizikai-kémiai tulajdonsága­

ikon alapuló ismert módszerekkel választhatunk el; ilyen mód­

szer - egyebek mellett - például az optikailag tiszta bázi­
sokkal, savakkal vagy fém-komplexekkel végzett sóképzést követő 

frakcionált kristályosítás, vagy a kromatográfiás elválasztás, 

például az acetil-cellulózon végzett nagynyomású folyadékkroma- 

tográfiás (HPLC) elválasztás.

A találmány szerinti megoldás értelmében az (I) és az (la) 
általános képletű vegyületek magukban foglalják a megfelelő 

enantiomerek dúsított vagy optikailag tiszta formáit, valamint 

a racemátokat és a diasztereoizomereket is. Amennyiben külön 

nem jelöljük az egyedi optikai izomereket, a leírásban megadott 

képlet a fentiekben említett előállítási eljárások során képző­

dő racém keverékre vonatkozik. Ha egy alifás c-c kettős kötés 

is jelen van, az elo'bbíeken kívül geometriai izomerizáció is 

felléphet.
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A találmány kiterjed azokra a sókra is, amelyeket az (I) 

és az (la) általános képletű vegyületek savakkal képezhetnek. a 

savaddiciós sók kialakítására alkalmas szerves és szervetlen 

savak egyaránt lehetnek. Az ilyen savak példái közé tartoznak 

— egyebek mellett - a következők: hidrogén-klorid, hidrogén- 

-bromid, salétromsav, foszforsav, kénsav, ecetsav, propionsav, 

vajsav, valeriánsav, oxálsav, malonsav, fumársav, szerves szul- 

fonsavak, tejsav, borkösav, citromsav és szalicllsav.

Savas jellegük miatt azokat az (I) általános képletű ve- 

gyületeket, amelyekben G jelentése hidrogénatom, bázisok (pro- 

tonakceptorok) jelenlétében egyszerűen átalakíthatjuk a megfe­

lelő sókká, amelyekben G például egy fémion-ekvivalens vagy egy 

ammónium-kation (lásd például a 0 508 126. számú európai szaba­

dalmi bejelentést). Bázisként bármilyen szokásosan alkalmazott 

protonakceptort felhasználhatunk. A sók - egyebek mellett - 

alkálifémsók, például nátrium- és káliumsók,· alkáliföldfémaók, 

például kalcium- és nagnéziumsók; ammóniumsók, azaz szubsztitu- 

álatlan ammóniumsók és egyszeresen vagy többszörösen szubszti­

tuált ammóniumsók, például trietil-ammőnium- vagy metil-ammóni- 

um-sók, valamint egyéb szerves bázisokkal vagy egyéb kationok­

kal, például szulfónium- vagy foszfónium-kationokkal képezett 

Sók. A szulfónium-kationok körébe tartoznak - egyebek mellett

például a szenatomos alkil)-szulfónium-kationok,
amelyeket a megfelelő alkálifémsókból sókonverzióval, például
egy kationcserélö alkalmazásával állíthatunk elő.

Az alkalmas sóképzök közé tartoznak az alkálifém- és alká- 

liföldfém-hidroxidok, különösen a lítium- kán,™ ■ ■
iiLiuiii , Kálium-, magnézium­
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vagy kalcium-hidroxid, amelyek közül különösen jelentős a nát- 

rium-hidroxid és a kálium-hidroxld. Alkalmas sóképzőket ismer­

tetnek például a WO 97/41112. számon közzétett nemzetközi sza- 

badalmi bejelentésben.

Az ammóniumsók kialakítására alkalmas aminok körébe — 

egyebek mellett - például a következő vegyületek tartoznak: 

ammónia, valamint primer, szekunder és tercier 1-13 szénatomos 

alkil-aminok, 1-4 szénatomos (hidroxi-alkil)-aminok, valamint 

2-4 szénatomos (alkoxi-alkil)-aminok, például metil-amin, etil- 

-amin, propil-amln, izopropil-amin, a butil-aminok négy izome­

re, amil-amin, izoamil-amin, hexil-amin, heptil-amin, oktil- 

-amrn, nonil-amin, decil-amin, pentadecil-amin, hexadecil-amin, 
heptadecil-amin, oktadecil-amin, N-etil-w-metll-amln, N-izopro- 

pil-M-metil-amin, M-hexll-w-metil-amin, W-metil-M-nonil-amin, 

w-metil-w-pentadecil-amin, w-met11-N-oktadecil-amin, N-butil-M- 

-etil-amin, W-etil-N-heptil-amln, W-etil-N-oktil-amln, M-hep- 

til-Aí-hexil-amin, W-hexil-N-oktil-amin, dimetil-amin, dietil- 

-amrn, dipropil-amin, diizopropil-amin, dibutil-amin, diamil- 

-amin, diizoamil-amin, dihexil-amin, diheptil-amin, dioktil- 

-amin, (2-hidroxi-etil)-amin, (3-hidroxi-propll)-amin, (2-hid- 

roxi-propil)-amin, »,W-blsz(2-hidroxi-etil)-amin, N-etil-W-(2- 

-hidroxi-etil)-amin, W-butil-N-(2-hidroxl-etil)-amin, allil- 

-amin, (2-butenil)-amin, (2-pentenil)-amin, (2,3-dimetil-2-bu- 

tenil)-amin, dl(2-butenil)-amin, (2-hexenil)-amin, propllén-di- 

amln, trimetil-amin, trietil-amin, tripropil-amin, trllzopro- 

pil-amln, tributil-amin, triizobutil-amin, tri(szek-butil)- 

-amin, triamil-amin, (2-metoxi-etil)-amin és (2-etoxi-etil)-
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-amin; heterociklusos aminok, például piridin, kinolin, izoki- 

nolm, morfolin, N-metil-morfolin, tiomorfolin, piperidin, pir- 

rolidin, indolin, kinuklidin és azepin; primer aril-aminok, 

például anilinek, metoxi-anilinek, etoxi-anilinek, orto-, meta- 

es p-toluidínek, fenilén-diaminok, benzidinek, naftil-aminok, 

valamint orto-, méta- és p-klór-anilinek; de különösen előnyö­

sen trietil-amin, izopropil-amin és diizopropil-amin.

A fenti definíciókban a halogénatom fluor-, klór-, bróm- 

vagy jódatomot, előnyösen fluor-, klór- vagy brómatomot jelöl.

A szubsztituensek fenti meghatározásaiban szereplő alkil­

csoport kifejezés például 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 előnyösen 1-6 szénatomos lánc- 

hosszusaguak. Halogén-alkil-csoportok például a következők: 

fluor-metil-, difluor-metil-, trifluor-metil-, klór-metil-, di- 

klór-metíl-, triklór-metil-, 2,2,2-trifluor-etil-, 2-fluor- 

-etil-, 2-klór-etil-, pentafluor-etil-, 1,l-dífluor-2,2,2-tri- 

klor-etil-, 2,2,3,3-tetrafluor-etil- és 2,2,2-triklór-etil-cso- 

port; előnyösen triklór-metil-, difluor-klór-metil-, difluor- 

metil-, trifluor-metil- és diklór-fluor-metil-csoport.

Az alkoxicsoportok előnyösen 1-6 szénatomosak. Az alkoxi- 

csoportok példái közé tartoznak — egyebek mellett — a követ­
kezők: metoxi-, etoxi-, propoxi-, izopropoxi-, butoxi-, izobu- 

toxr-, szek-butoxi- és terc-butoxi-csoport, valamint az izomer 

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



19

és propoxicsoport.

A halogén-alkoxi-csoportok példái közé tartoznak — egye­

bek mellett a következők: fluor-metoxi-, difluor-metoxi-, 

trifluor-metoxi-, 2,2,2-trifluor-etoxi-, 1,1,2,2-tetrafluor- 

-etoxi-, 2-fluor-etoxi-, 2-klór-etoxi- vagy 2,2,2-triklór-eto- 

xi-csoport.

Az alkenilcsoport kifejezés például vinil-, allil-, metal- 

111-' 1-metll-vinil-, but-2-én-l-il-, pentenil- és 2-hexenil- 

csoportot jelöl. Az alkenilcsoportok előnyösen 3-6 szénatomos 

lánchosszúságúak.

Az alkinilcsoport kifejezés például etinil-, propargil-, 

Ι-metil-propargil-, 3-butinil-, but-2-in-l-il-, 2-metil-but-3- 

-ιη-2-il-, but-3-in-2-il-, 1-pentinil-, pent-4-in-l-il- és 2- 

-hexinil-csoportra vonatkozik. Az alkenilcsoportok előnyösen 

3—6 szénatomos lánchosszúságúak.

Alkalmas halogén-alkenil-csoportok azok az alkenilcsopor­

tok, amelyek halogénatommal egyszeresen vagy többszörösen 

szubsztituáltak, ahol a halogénatom fluor-, klór-, bróm- vagy 

jodatom, különösen fluor- vagy klóratom, amilyenek — egyebek 

mellett — például a következő csoportok: 2- vagy 3-fluor-pro- 

penil-, 2- vagy 3-klór-propenil-, 2- vagy 3-bróm-propenil-, 

2,2-difluor-l-metil-vinil-, 2,3,3-trifluor-propenil-, 3,3,3- 

-tnfluor-propenil-, 2,3,3-triklór-propenil-, 4,4,4-trifluor-2- 

-buteml- és 4,4,4-triklór-2-butenil-csoport. A halogénatommal 

egyszeresen, kétszeresen vagy háromszorosan szubsztituált alke- 
mlcsoportok közül előnyösek azok, amelyek 3-6 szénatomos lánc- 

hosszuságúak. Az alkenilcsoportokat a halogénatomok a telített 
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vagy a telítetlen szénatomokon egyaránt szubsztituálhatják.

Alkalmas halogén-alkinil-csoportok azok az alkinilcsopor- 

tok, amelyek halogénatommal egyszeresen vagy többszörösen 

szubsztituáltak, ahol a halogénatom bróm- vagy jódatom, és kü­

lönösen fluor- vagy klóratom, amilyenek — egyebek mellett __

például a következő csoportok: 3-fluor-propinil-, 3-klór-propi- 

nil-, 3-bróm-propinil- és 4,4,4-trifluor-but-2-in-l-il-csoport.

Alkenil-oxi-csoport például az allil-oxi-, a metallil-oxi- 

és a (but-2-én-l-il)-oxi-csoport.

Alkiml-oxi-csoport például a propargil-oxi- és az (1-me- 

til-propargil)-oxi-csoport.

Alkalmas halogén-alkenil-csoportok azok az alkenilcsopor- 

tok, amelyek halogénatommal egyszeresen vagy többszörösen 

szubsztituáltak, ahol a halogénatom fluor-, klór-, bróm- vagy 

jodatom, különösen fluor- vagy klóratom, amilyenek — egyebek 

mellett — például a következő csoportok: 2- vagy 3-fluor-pro- 

peml-, 2- vagy 3-klór-propenil-, 2- vagy 3-bróm-propenil-, 

2,2-difluor-l-metil-vinil-, 2,3,3-trifluor-propenil-, 3,3,3- 

-trifluor-propenil-, 2, 3,3-triklór-propenil-, 4,4,4-trifluor-2- 

-butenil- és 4,4,4-triklór-2-butenil-csoport.

Az alkoxi-alkil-csoportok előnyösen 1-6 szénatomosak. Az 

alkoxi-alkil-csoportok példái közé tartoznak - egyebek mellett 

— a következők: metoxi-metil-, metoxi-etil-, etoxi-metil-, 

etoxi-etil-, propoxi-metil-, propoxi-etil-, izopropoxi-metil- 

és izopropoxi-etil-csoport .

A halogén-alkoxi-csoportok példái közé tartoznak — egye-

bek mellett a következők: fluor-metoxi-, difluor-metoxi-
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trifluor metoxi , 2,2,2-trifluor-etoxi-, 1,1,2,2-tetrafluor-

-etoxi-, 2-fluor-etoxi-, 2-klór-etoxi- vagy 2,2,2-triklór-eto- 

xi-csoport.

Polialkoxi-alkil-csoportok — egyebek mellett — például a 

következők: (metoxi-metoxi)-metil-, (etoxi-metoxi)-metil-,

(etoxi-etoxi)-metil-, (propoxi-etoxi)-metil-, (izopropoxi-eto- 

xi)-metil-, (metoxi-metoxi)-etil-, (etoxi-metoxi)-etil-, (eto- 

etoxi) etil-, (propoxi-etoxi)-etil-, (izopropoxi-etoxi) - 

-etil- és trietoxi-etil-csoport.

A cikloalkilcsoportok alkalmasan 3-8 szénatomot tartalmaz­

nak, amilyen például a ciklopropil-, a ciklobutil-, a ciklo- 

pentil-, a ciklohexil-, a cikloheptil- és a ciklooktilcsoport. 

Ezek a csoportok egy vagy több halogénatommal, előnyösen flu­

or-, klór- és/vagy brómatommal szubsztituáltak lehetnek.

Az alkil-karbonil-csoportok közül különösen jelentős az 

acetil- és a propionilcsoport.

Az alkoxi-karbonil-csoportok példái közé tartoznak — 

egyebek mellett — a következők: metoxi-karbonil-, etoxi-karbo- 

ml-, 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; előnyösen metoxi-karbonil- vagy 

etoxi—karbonil-csoport.

A tenil-, fenoxi- és nafCélcsoportok adott esetben szubsz- 

tituáltak lehetnek. Ezekben az esetekben a szubsztituensek az 

orto-, méta- és/vagy para-helyzetben, illetve a naftllcsoportok 

esetében az 5-ös, 6-os, 7-es és/vagy S-as pozícióban lehetnek.
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Előnyösen a szubsztituensek a gyűrű kapcsolódási pontjához vi­

szonyítva orto- és para-helyzetűek. Ahol a fenil-, fenoxi- és 

naftilcsoportok szubsztituenseit konkrétan nem jelöljük meg, 

ott a szubsztituensek — egyebek mellett — például a követke­

zők lehetnek: 1-4 szénatomos alkilcsoport, halogénatom, 1-6 

szenatomos halogén-alkil-csoport, 1-6 szénatomos alkoxicsoport, 

1-6 szenatomos 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 előnyösen 1-6 szénatomos lánchosz- 

szusaguak. Az alkil-tio-csoportok példái közé tartoznak _  

egyebek mellett — a következők: metil-tio-, etil-tio-, propil- 

tio-, butil-tio-, pentil-tio- és hexil-tio-csoport, valamint 

elágazó izomereik, előnyösen metil-tio- és etil-tio-csoport.

A (halogén-alkil)-tio-csoportok körébe tartozik — egyebek 

mellett például a (2,2,2-trifluor-etil)-tio- és a (2,2,2- 

-triklór-etil)-tio-csoport.

Az alkil-szulfinil-csoportok példái közé tartoznak — 

egyebek mellett — a következők: metil-szulfinil-, etil-szulfi- 

nrl-, propil-szulfinil-, izopropil-szulfinil-, butil-szulfi- 

nrl-, izobutil-szulfinil-, szek-butil-szulfinil- vagy terc-bu- 

til-szulfmii-csoport, előnyösen metil-szulfinil- és etil-szul- 

finil-csoport.

Az alkil-szulfonil-csoportok példái közé tartoznak — 

egyebek mellett — a következők: metil-szulfonil-, etil-szulfo- 

níl-, propil-szulfonil-, izopropil-szulfonil-, butil-szulfo- 

nrl-, izobutil-szulfonil-, szek-butil-szulfonil- vagy terc-bu- 
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til-szulfonil-csoport, előnyösen metil-szulfonil- és etil-szul- 

fonil-csoport.

Az alkil-amino-csoportok példái közé tartoznak — egyebek 

mellett — a következők: metil-amino-, etil-amino-, propil-ami- 

no-, izopropil-amino-csoport, valamint az izomer butil-, pen- 

til- és hexil-amino-csoportok.

A dialkil-amino-csoportok példái közé tartoznak — egyebek 

mellett a következők: dimetil—amino—, N— etil—AZ—metil—amino—, 

dietil-amino-, ΛΖ-metil-AZ-propil-amino-, dibutil-amino- és di- 

izopropil-amino-csoport.

Az (alkil-tio)-alkil-csoportok példái közé tartoznak — 

egyebek mellett — a következők: (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 elő­

nyösen 4-8 tagúak és a nitrogén-, kén- és oxigénatom közül ki­

választott egy vagy két heteroatomot tartalmaznak. A heterocik­

lusos csoportok előnyösen telítettek.

A heteroaril-csoportok szokásosan öt- vagy hattagú aromás 

heterociklusos csoportok, amelyek előnyösen 1-3 heteroatomot, 

például nitrogén-, kén- és/vagy oxigénatomot tartalmaznak. Az 

említett heterociklusos és heteroaromás csoportok alkalmasan — 

egyebek mellett például a következő vegyületekből származ­

nak: piridin, pirrolidin, piperidin, pirán, dioxán, azetidin, 

oxetán, pirimidin, triazin, tiazol, triazol, tiadiazol, imida- 

zol, oxazol, izoxazol, pirazin, furán, tiofén, morfolin, pipe­
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razin, pirazol, benzoxazol, benzotiazol, kinoxalin, indol és 

kinolin. Ezek a heterociklusos és heteroaromás csoportok adott 

esetben szubsztituáltak lehetnek; ahol nem tüntetünk fel konk­

rét helyettesítőt, a szubsztituensek például a következő atomok 

és/vagy csoportok közül kerülnek kiválasztásra: halogénatom, 

1-6 szénatomos alkilcsoport, 1-6 szénatomos alkoxicsoport, 1-6 

szénatomos halogén-alkil-csoport, 1-6 szénatomos halogén-alko- 

xi-csoport, 1-6 szénatomos alkil-tio-csoport, aminocsoport, 1-6 

szénatomos alkil-amino-csoport, di(l-6 szénatomos alkil)-amino- 

-csoport, fenil-, nitro- és cianocsoport.

Az "R4 és R5 azokkal a nitrogénatomokkal együtt, amelyek­

hez kötődnek, egy telített vagy telítetlen 5-8 tagú heterocik­

lusos gyűrűt képeznek, amely 1) adott esetben oxigén-, kénatom- 

mal vagy >NRj4 általános képletű csoporttal van megszakítva 

és/vagy adott esetben halogénatómmal, 1—10 szénatomos alkilcso— 

porttal, 1-10 szénatomos halogén-alkil-csoporttal, hidroxicso- 

porttal, 1—6 szénatomos alkoxicsoporttal, (1—6 szénatomos alko— 

χϊ)—(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 szubsztituált, ahol az utóbbi három 

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 szubsztituált, és/-
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vagy 2) egy kondenzált vagy spiro-kötött 2-6 szénatomos, adott 

esetben oxigén- vagy kénatommal megszakított alkilén- vagy al- 

kenilénláncot tartalmazhat, vagy a telített vagy telítetlen he­

terociklusos gyűrű legalább egy gyűrűatomja köti össze az alku­

ién- vagy alkenilénláncot" szubsztituens-meghatározás — egye­

bek mellett például a következő heterociklusos gyűrűrendsze— 

reket foglalja magában:

Cö. Xü. Q

<X Cd ,, [

Ezekben a policiklusos

XQX.XX.

S N-^ 
gyűrűrendszerekben a < θαν

szerűsített képlet a 

portot jelenti.

θ «1

OG R3 általános képletű cső-

Az 5 8 tagú heterociklusos gyűrűk, amelyeket az R4 és R5 

szubsztituensek együtt alkothatnak, és amelyek kondenzált vagy
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spiro kötött 2 6 szénatomos alkilén- vagy alkenilénláncot tar­

talmazhatnak, adott esetben egy vagy két heteroatommal, például 

oxigénatommal lehetnek megszakítva.

A fentiekben megadott jelentések az olyan összetett 

szubsztituensek meghatározására is kiterjednek, amilyenek _  

egyebek mellett — például a következők: alkoxi-alkoxi-, (al- 

kil-szulfonil)-amino-, (alkil-amino)-szulfoníl-, 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 definícióiban a karbonilcsoport szénatomja nem 

szerepel a konkrét esetekben megadott alsó és felső határérté­

kek által meghatározott szénatomszám-tartományban.

Az (la) általános képletben szereplő Go szubsztituensben 

lévő R3o, R31 és R34 csoportok esetén megadott összetett cso­

portok, például cikloalkil-tio-, cikloalkil-alkil-, heterocik- 

lil-alkil-, heteroaril-alkil-, fenil-alkil-, fenoxi-alkil- és 

(heteroaril-oxi)-alkil-csoportok a fentiekben említett megfele­

lő csoportokból származnak. A heterociklusos csoportok előnyö­

sen egy vagy két, a nitrogén-, kén- és oxigénatom kiválasztott 
heteroatomot tartalmaznak. A heterociklusos csoportok általában 

telítettek.

A heteroarilcsoportok szokásosan aromás heterociklusos 

csoportok, amelyek előnyösen 1-3, a nitrogén-, kén- és oxigén­

atom kiválasztott heteroatomot tartalmaznak. A heterociklusos 

es heteroaromás csoportok további szubsztituenseket, például 

halogénatomokat, 1-4 szénatomos alkilcsoportokat és/vagy amino- 
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csoportokat hordozhatnak. Az R31 szubsztituens jelentésében 

szereplő 2—20 szénatomos alkenilcsoportok egyszeresen vagy 

többszörösen telítetlenek lehetnek. Az említett alkenilcso­

portok előnyösen 2-12, különösen előnyösen 2-6 szénatomot tar­

talmaznak.

A (XII) általános képletnek megfelelő G-L elektrofil — 

egyebek mellett például a következő vegyületek közül kerül­

het kiválasztásra: l-C(O)-R30 (Xlla), L-C (XJ-X2-R31 (Xllb), 

L-C(X3)-N(R32)-R33 (XIIc), R32N=C=X3 (Xlld), L-SO2-R34 (XHe) és 
L-P(X4) (R35) -R36 (XHf).

A (XII) általános képletű elektrofilben L jelentése kilé­

pőcsoport, például R3qC(O)O- vagy R3iO- általános képletű cso­
port [amelyben R30 és R31 jelentése az (la) általános képletnél 

meghatározott] , vagy halogénatom, előnyösen klór-, bróm- vagy 
jódatom.

A találmány szerinti eljárás különösen alkalmas az olyan 

(I) általános képletű vegyületek előállítására, amelyekben 

Ro jelentése egymástól függetlenül 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(l-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- 

ml-csoport, (1-4 szénatomos alkil)-karboníl-csoport, (1-6 

szénatomos alkoxi)-karboníl-csoport vagy karboxilcsoport;
valamint
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Rl, R2 és R3 mindegyikének jelentése egymástól függetlenül 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(l-6 szénatomos alkil)-amino-csoport.

A találmány szerinti eljárás különösen jól alkalmazható az 

olyan (I) általános képletű vegyületek előállítására, amelyek­
ben

Rl, R2 és R3 mindegyikének jelentése egymástól függetlenül 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-
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gén-alkenil-csoport, 3-6 szénatomos cikloalkilcsoport, 

(1 4 szénatomos alkil)—karbonát—csoport, (1—6 szénatomos 

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

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

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

koxi-csoport, nitro- vagy aminocsoport.

A találmány szerinti eljárás különösen jól alkalmazható 

továbbá az olyan (I) általános képletű vegyületek előállításá­

ra, amelyekben

R4 és R5 azokkal a nitrogénatomokkal együtt, amelyekhez kötőd­

nek, egy telített vagy telítetlen hat- vagy héttagú hete­

rociklusos gyűrűt képeznek, amely

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

va, és/vagy

2) egy kondenzált vagy spiro-kötött 2-5 szénatomos, adott 

esetben oxigén- vagy kénatommal egyszeresen vagy kétszere­

sen megszakított alkilénláncot tartalmazhat, vagy a telí­

tett vagy telítetlen heterociklusos gyűrű legalább egy 

gyűrűatomja köti össze az alkilénláncot.

A találmány szerinti eljárás egyik előnyös változatában 

előnyösen olyan (II) általános képletű vegyületeket alkalma­

zunk, amelyekben R8, R9, R10, ru és r12 jeientése hidrogén­

atom, 1-6 szénatomos alkilcsoport vagy benzilcsoport.

Az (I) és az (la) általános képletű vegyületek előállítá­

sát az alábbi reakcióvázlatokon keresztül mutatjuk be részlete­

sebben.
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1. reakcióvázlat

, R. -R,
HN 5 HN 5
HN. HN
(IV) R< vagy (IVa) 4

(HHal)

vagy

hn'Rs
HN.

(IVb) R*

oldószer, pl. xBol, ahol megfelelő bázis, 
pl. trietil-amin, inert gáz

(II) (!) (G = H, alkálifém-, alkáliföldfém-ion,
ammónium-kation

A (II) és a (IV), (IVa) vagy (ívb) általános képletű ve­

gyieteket ekvimoláris mennyiségben alkalmazhatjuk, de a (IV), 

(IVa) vagy (ívb) általános képletű vegyület 5-50 mol% felesleg­

ben történő használata előnyös lehet.

A (II) és a (IV), (iva) vagy (ívb) általános képletű ve­

gyület közötti reakciót 0 °C és 200 °C, előnyösen 80 °C és 150 
°C közötti hőmérséklet-tartományban hajtjuk végre.

A (II) és a (IV), (iva) vagy (IVb) általános képletű ve­

gyület közötti reakciót alkalmas inert szerves oldószerekben 

hajtjuk végre, amilyenek — egyebek mellett — például a követ­

kezők: aromás, alifás és cikloalifás szénhidrogének, például 

benzol, toluol, xilol izomerek, például orto-f méta- és para- 

-xilol, ciklohexán és metil-ciklohexán; halogénezett szénhidro­

gének, például klór-benzol és diklór-benzol izomerek, például 

1,2-, 1,3- és 1,4-diklór-benzol; éterek, például dibutil-éter, 

terc-butil-metil-eter, 1,2-dimetoxi-etán (DME), etilénglikol- 

-dimetil-éter, dietilénflikol-dimetil-éter, 1,3-dioxolán és di- 

oxán; nitrilek, például acetonitril, propionitril és benzonit- 

nl; dialkil-szulfoxidok, például dimetil-szulfoxid (DMSO);
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amidok és laktámok, például N, N-dimetil-formamid (DMF), N, N-di- 

etil-formamid és N-metil-pirrolidon (NMP); alkoholok, glikolok 

(diolok) és polialkoholok, például propanol, butanol, ciklohe- 

xanol, etrlenglikol és 2-etoxi-etanol, valamint általában kar­

bonsavak, például ecetsav és propionsav, továbbá az előbbi ol­

dószerek keverékei.

Előnyösek azok a szerves oldószerek, amelyek forráspontja 

legalább 80 °C, még előnyösebbek, amelyek forráspontja legalább 

100 °C.

Különösen előnyösek a következő oldószerek: toluol, xilol 

izomerek, például orto-, méta- és para-xilol, ciklohexán és me- 

til-ciklohexán, klór-benzol és diklór-benzol izomerek, például 

1,2-, 1,3- és 1,4-diklór-benzol.

A találmány szerinti eljárás értelmében a reakciót előnyö­

sen inert gáz atmoszférában, például nitrogén- vagy argonat- 

inoszférában hajtjuk végre.

A (II) általános képletű vegyületek és a (IV) általános 
kepletu vegyületek közötti kondenzációs reakciót hozzáadott bá­

zissal vagy hozzáadott bázis nélkül hatjhatjuk végre. A [(IV) 

általános képletű vegyület helyett] (IVa) vagy (IVb) általános 

képletű vegyületekkel végzett ugyanezen kondenzációs reakciót 

előnyösen bázis jelenlétében végezzük. Az utóbbi esetben alkal­

mas bázisok — egyebek mellett — például általában a nitrogén­

bázisok, így tercier aminok és piridinek, például trí(1-6 szén­

atomos alkil)-aminek, kinuklidin és 4-(dimetil-amino)-piridin. 

Ugyancsak alkalmas bázisok például az alkálifém-alkoholátok, 

például a nátrium- és a kálium-metanolát, a nátrium- és a káli­
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um-etanolát, valamint nátrium- és a kálium-terc-butanolát. 

Szervetlen bázisok alkalmazására is lehetőség nyílik, amilyenek 

— egyebek mellett — például az alkálifém- és az alkáliföld- 

fém-hídrídek, így a nátrium-, a kálium- vagy a kalcium-hidrid, 

hidroxidok, például nátrium- vagy kálium-hidroxid, karbonátok, 

például nátrium- vagy kálium-karbonát, valamint hidrogén-karbo- 

natok, például nátrium- vagy kálium-hidrogén-karbonát, különö­

sen alkohol oldatok formájában. Az említett bázisokat kataliti­

kus mennyiségben vagy a (II) általános képletű vegyületre vo­

natkoztatva legfeljebb ötszörös moláris feleslegben alkalmaz­
zuk.

A találmány szerinti eljárás egyik előnyös megoldása ér­

telmében reakcióközegként egy 80 "C-nál magasabb forráspontú 

aromás szénhidrogént, például xilolt alkalmazunk, amelyben fel­

oldjuk a (II) és a (IV), (IVa) vagy (ívb) általános képletű 

reaktanst. A (ír) általános képletű vegyületre vonatkoztatva a 

(IV), (IVa) vagy (ívb) általános képletű vegyületet előnyösen 

5-20 mól» feleslegben használjuk. A reakciókeveréket inert gáz 

atmoszférában, a (IV) általános képletű vegyület hozzáadott bá­

zis nélkül vagy hozzáadott bázis jelenlétében, illetve a (IVa) 

vagy (IVb) általános képletű vegyület esetében ekvimoláris 

mennyiségű vagy legfeljebb ötszörös feleslegben lévő szerves 

bázis, például trietil-amin jelenlétében 1-3 órán keresztül 

visszafolyató hűtő alatt forraljuk. Lehűlést követően a reak­

ciókeverékhez híg savat adunk, ennek hatására a kívánt termék 

(G jelentése hidrogénatom) kristályos anyag formájában kicsapó­

dik, amit közvetlenül kiszűrhetünk, majd alkalmas mosófolyadék­
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kai, például vízzel és/vagy hexánnal moshatunk.

Azokat az (I) általános képletű vegyületeket, amelyekben 
R°' Rl, R2r R3, R4 és R5 jelentése, valamint n értéke a fenti­

ekben meghatározott, és G jelentése hidrogénatom, egy fémion- 

-ekvívalens vagy egy ammonium-kation, egyszerűen átalakíthatjuk 

(la) általános képletű vegyületekké

a) a találmány szerinti eljárásnak megfelelően közvetlenül a 

reakciooldatban egy egyedényes ("one-pot") reakcióban, 

izolálás nélkül, vagy

b) izolálás után egy következő reakciólépésben, amelyben az 

izolált vegyületet adott esetben savmegkötő szer vagy ka­

talizátor jelenlétében egy (XII) általános képletű elek- 

trofillel reagáltatjuk, amelynek képletében Go jelentése a 

fentiekben meghatározott, és L jelentése kilépőcsoport, 

például R30C(O)O- vagy R310- általános képletű csoport 

[amelyben R30 és R31 jelentése az (la) általános képletnél 

meghatározott], vagy halogénatom, előnyösen klór-, bróm- 

vagy jódatom. Ezt az átalakítási lépést a 2. reakcióvázlat 

mutatja be.

2. reakcióvázlat
R, 0

fi . R5 θο**- b-CfOJRjo v. L-C(X1)X2R31 v.
—\ / /—C » <X|O (Xlla) (Xflb)

\/-Z V—N ' ------ ----------------------
X v *3^X3

(R0)n ”3 00 (XHc) (Xiid)

v L-SQiRs»v L-PQgfFyR* 
(Xlle) fxiifi

(I) (G = H, alkálifém-, alkáliföldfém-ion, 
ammónium-kation)

(la) (G^-0(0)1^ -C^X/^, 
-SO2RhV.
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Az (I) altalános képletű vegyületek és a (XII) általános 

képletű elektrofilek közötti reakció esetén alkalmazható sav- 

megkotö szerek szokásos protonakceptorok lehetnek, amilyenek — 

egyebek mellett - például a kővetkezők: alkálifém-hidridek, 

alkálifém-alkoholátok, alkálifém- vagy alkáliföldfém-karbonátok 

vagy -hidrogén-karbonátok, vagy általában nitrogénbázisok, pél­

dául 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 (DBD). Az (I) általános képletű vegyületek és a (Ild) 

általános képletű elektrofilek közötti reakció esetén a reak­

ciót gyorsító katalizátorokat is alkalmazhatunk, amilyenek bi­

zonyos szerves ónvegyületek, például a dibutil-dilaurát.

Az alkalmazott oldószer bármely olyan oldószer lehet, 

amely a (XII) és (Xlla)-(xiif) általános képletű elektrofilekre 

nezve inert, amilyenek — egyebek mellett — például a követke­

zők: aromás szénhidrogének, például benzol, toluol vagy xilol 

izomerek; halogénezett szénhidrogének, például metilén-diklo- 

rid, kloroform, klór-benzol és diklór-benzol izomerek; amidok. 

Például N, M-dimetil-formamid (DMF) és H-metll-2-pirrolidon 

(NMP); valamint éterek, például dibutil-éter, 1,2-dimetoxi-etán 

(DME), 1,3-dioxolán, tetrahidrofurán vagy dioxán.

A Wo 97/02243. számon közzétett nemzetközi szabadalmi be­

jelentésben és a 0 508 126. számú európai szabadalmi bejelen­

tésben további olyan, analóg reakciókat ismertetnek, amelyek 

felhasználhatók a fenti b) eljárásváltozatban az olyan (1) ál­

talános képletű vegyületek átalakítására, amelyekben G jelenté- 

se hidrogénatom.
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OG

A találmány szerinti megoldásnak megfelelően előállított 

olyan (I) altalános képletű vegyületeket, amelyek képletében G 

jelentese hidrogénatom, egy fémion-ekvivalens vagy egy ammóni­

ám-, szulfónium- vagy foszfónium-kation, kiindulási vegyületek- 
ként alkalmazhatjuk olyan (la) általános képletű vegyületek in 

situ előállítására, amelyek képletében Go jelentése -C(O)-R30, 

C(XX) X2 R31, -c(X3)-n(R32)-R33, -SO2-R34 vagy -P(X4)(R35)-R36 

általános képletű csoport; valamint R30, r31, r32, r33/ r^, 
«35/ «36/ X1, x2, x3 és X4 jelentése az (la) általános képlet­

nél meghatározott.

Azok az (I) általános képletű vegyületek,

Λ
yr

amelyek képletében

R0 jelentése egymástól függetlenül 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 szenatomos alkinil)-csoport, hidroxicsoport, 1-6 

szenatomos hidroxi-alkil-csoport, 1-6 szénatomos alkoxi- 

csoport, nitro-, aminocsoport, 1-6 szénatomos alkil-amino- 

-csoport, dí(l-6 szénatomos alkil)-amino-csoport, [(1-6
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szenatomos 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 
közül kiválasztott 1 vagy 2 heteroatomot tartalmaz, ahol 

az utóbbi két aromás 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 szubsztituált; vagy

Ro a szomszédos Rlz r2 és R3 szubsztituensekkel együtt egy te­
lített vagy telítetlen 3-6 szénatomos szénhidrogénhidat 

képezhet, amelyet a nitrogén-, oxigén- és kénatom közül 

kiválasztott egy vagy két heteroatom szakíthat meg és/vagy 

amely 1-4 szénatomos alkilcsoporttal szubsztituált lehet;
Rl, R2 és R3 mindegyikének jelentése egymástól függetlenül hid­

rogén-, halogénatom, 1-6 szénatomos alkilcsoport, 2-6 

szénatomos alkenilcsoport, 2-6 szénatomos alkinilcsoport,
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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- 

ml) -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 

szenatomos 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 

szenatomos 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 szenatomos 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
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szenatomos halogén-alkil-csoporttal, 1-3 szénatomos alko- 

xicsoporttal, 1-3 szénatomos halogén-alkoxi-csoporttal, 

halogénatommal ciano- vagy nitrocsoporttal szubsztituált;

R2 jelentése ezenkívül fenilcsoport, naftilcsoport vagy egy 

öt- vagy hattagú aromás csoport, amely a nitrogén-, oxi­

gén- es kenatom közül kiválasztott egy vagy két heteroato­

mot tartalmazhat, ahol a fenilcsoport, a naftilcsoport és 

az ot- vagy hattagú aromás csoport adott esetben halogén­

atommal, 3-8 szénatomos cikloalkilcsoporttal, hidroxi-, 

merkapto-, amino-, ciano-, nitro- vagy formilcsoporttal 

szubsztituált lehet; és/vagy

a fenilcsoport, a naftilcsoport és az öt- vagy hattagú 

aromás csoport adott esetben a következő csoportokkal 

szubsztituált 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 

szenatomos alkil-tio-csoport, 1-6 szénatomos alkil-szulfi- 

níl-csoport, 1-6 szénatomos alkil-szulfonil-csoport, mono- 

(1-6 szenatomos alkil)-amíno-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

xi)-(2-6 szénatomos alkenil)-csoport, [(1-6 szénatomos
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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-(l-6 szénatomos alkil)-N-(3-6 szénatomos 

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

-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 öt- vagy hattagú 

aromás csoport adott esetben a következő csoportokkal 

szubsztituált lehet: halogén-szubsztituált 1-6 szénatomos 

alkilcsoport, 1-6 szénatomos alkoxicsoport, hidroxi-(l-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(1-6 szénatomos alkil)-amino-csoport, 

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

alkil)-karbonil]-amino-csoport, N-[(l-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-(l-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-(l-6 szénatomos alkil)-N- (3-6 szénatomos 
alkinil)-amino-csoport, [(2-6 szénatomos alkinil) -karbo- 
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nil]-amino csoport vagy #-[(2-6 szénatomos alkinil)-karbo- 

nil]-#-(l-6 szénatomos alkil)-amino-csoport; és/vagy 

a fenilcsoport, a naftilcsoport és az öt- vagy hattagú 

aromás csoport adott esetben a következő csoportokkal 

szubsztituált lehet: -COOR50, -CONR51, -SO2NR53R54 vagy 

-SO2OR55 általános képletű csoport, ahol

r50z r51z r52z R53, R54 és R55 mindegyikének jelentése 

egymástól függetlenül 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 szubsztituált 1-6 szénato­

mos alkilcsoport, 2-6 szénatomos alkenilcsoport 

vagy 3-6 szénatomos alkinilcsoport;
n értéke 1 vagy 2;

R4 es R5 azokkal a nitrogénatomokkal együtt, amelyekhez kötőd­

nek, egy telített vagy telítetlen 5-8 tagú heterociklusos 

gyűrűt képeznek, amely

1) adott esetben oxigén-, kénatommal vagy >NR14 általános 

kepletű csoporttal van megszakítva és/vagy adott esetben 

halogenatommal, 1-10 szénatomos alkilcsoporttal, 1-10 

szenatomos halogén-alkil-csoporttal, hidroxicsoporttal, 

1-6 szénatomos alkoxicsoporttal, (1-6 szénatomos alkoxi)- 

-d-6 szénatomos alkoxi)-csoporttal, 1-6 szénatomos halo- 

gen-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-(l-6 szénatomos al­

kil) -csoporttal vagy benzil-oxi-csoporttal szubsztituált, 

ahol az utóbbi három szubsztituens fenilcsoportja adott 

esetben halogénatommal, 1-6 szénatomos alkilcsoporttal, 

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

alkoxicsoporttal, 1-6 szénatomos halogén-alkoxi-csoporttal 

vagy nitrocsoporttal szubsztituált, és/vagy

2) egy kondenzált vagy spiro-kötött 2-6 szénatomos, adott 

esetben oxigén- vagy kénatommal megszakított alkilén- vagy 

alkenilénláncot tartalmazhat, vagy a telített vagy telí­

tetlen heterociklusos gyűrű legalább egy gyűrűatomja köti 

össze az alkilén- vagy alkenilénláncot;

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
G jelentése hidrogénatom, egy fémion-ekvivalens vagy egy am­

monium-, szulfónium- vagy foszfónium-kation,

újak. A találmány tárgyát képezik ezek a vegyületek is.

Azok az (la) általános képletű vegyületek,
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amelyek képletében

R° jelentése egymástól függetlenül halogénatom, 1-6 szénato­

mos alkilcsoport, 2-6 szénatomos alkenilcsoport, 2-6 szén­

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

port, ciano-(l-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 szenatomos 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

szenatomos 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- 

boml-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 

alkmil)-csoport, [(1-6 szénatomos alkoxi)-karbonil] - (2-6 

szénatomos alkinil)-csoport, (1-6 szénatomos alkoxi)-kar- 

bonil-csoport, ciano-, karboxilcsoport, fenilcsoport vagy 

aromás csoport, amely a nitrogén-, az oxigén- és a kénatom 

közül kiválasztott 1 vagy 2 heteroatomot tartalmaz, ahol 

az utóbbi két aromás csoport adott esetben 1-3 szénatomos 

alkilcsoporttal, 1-3 szénatomos halogén-alkil-csoporttal,
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1 3 szénatomos alkoxicsoporttal, 1-3 szénatomos halogén- 

-alkoxi-csoporttal, halogénatommal, ciano- vagy nitrocso- 

porttal szubsztituált; vagy
R0 a szomszédos Rlz R2 és R3 szubsztituensekkel együtt egy te­

lített vagy telítetlen 3-6 szénatomos szénhidrogénhidat 

kepezhet, amelyet a nitrogén-, oxigén- és kénatom közül 

kiválasztott egy vagy két heteroatom szakíthat meg és/vagy 

amely 1-4 szénatomos alkilcsoporttal szubsztituált lehet;
Rl, R2 és R3 mindegyikének jelentése egymástól függetlenül 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- 

ml)-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-(l-6 szénatomos alkil)-csoport, 

(1-6 szénatomos alkoxi)-(l-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-



45

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

szenatomos alkil-szulfonil-csoport, nitro-, aminocsoport, 

1-6 szenatomos 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 

szenatomos halogén-alkil-csoporttal, 1-3 szénatomos ato­

mcsoporttal, 1-3 szénatomos halogén-alkoxi-csoporttal, 
halogenatommal ciano- vagy nitrocsoporttal szubsztituált; 

jelentese ezenkívül fenilcsoport, naftilcsoport vagy egy 

ot- vagy hattagú aromás csoport, amely a nitrogén-, oxi­

gén- és kénatom közül kiválasztott egy vagy két heteroato- 

mot tartalmazhat, ahol a fenilcsoport, a naftilcsoport és 

az öt- vagy hattagú aromás csoport adott esetben halogén­

atommal, 3-8 szénatomos cikloalkilcsoporttal, hidroxi-, 

merkapto-, amino-, ciano-, nitro- vagy formilcsoporttal 

szubsztituált lehet; és/vagy

a fenilcsoport, a naftilcsoport és az öt- vagy hattagú 

aromas csoport adott esetben a következő csoportokkal 

szubsztituált lehet: 1-6 szénatomos alkilcsoport, 1-6 

szénatomos alkoxicsoport, hidroxi-(1-6 szénatomos alkil)- 

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

níl-csoport, 1-6 szénatomos alkil-szulfonil-csoport, mono- 

(1-6 szenatomos 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

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 szenatomos alkenil)-amino-csoport, N-(l-6 szénatomos 

alkil)-N-(3-6 szénatomos alkenil)-amino-csoport, [(2-6 

szenatomos 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- 

ml)-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)-
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-amino-csoport, N-(l-6 szénatomos alkil) -N- (3-6 szénatomos 
alkinil)-amino-csoport, [(2-6 szénatomos alkinil) -karbo- 

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

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

a fenilcsoport, a naftilcsoport és az öt- vagy hattagú 

aromas csoport adott esetben a következő csoportokkal 
szubsztituált lehet: halogén-szubsztituált 1-6 szénatomos 

alkilcsoport, 1-6 szénatomos alkoxicsoport, hidroxi-(l-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(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]-Λ7-(1-6 szénatomos alkil)-amino-csoport, 2-6

szénatomos alkenilcsoport, (3-6 szénatomos alkenil)-oxi- 

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

szenatomos alkoxi)-(2-6 szénatomos alkenil)-csoport, [(1-6 

szenatomos alkoxi)-(3-6 szénatomos alkenil)]-oxi-csoport, 

(2-6 szenatomos alkenil)-karbonil-csoport, 2-6 szénatomos 

alkeml-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-(l-6 szénato­

mos alkil) N (3 6 szénatomos alkenil)-amino-csoport, [(2-6 

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

níl)-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, W-(l-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-(l-6 szénatomos alkil)-amino-csoport; és/vagy 

a fenilcsoport, a naftilcsoport és az öt- vagy hattagú 

aromas csoport adott esetben a következő csoportokkal 
szubsztituált lehet: -COOR50, -CONR51, -SO2NR53R54 vagy 

-SO2OR55 általános képletű csoport, ahol

r50/ r51/ r52, r53, R54 és R55 mindegyikének jelentése 

egymástól függetlenül 1-6 szénatomos alkilcso- 

2 6 szénatomos alkenilcsoport vagy 3-6 

szénatomos alkinilcsoport, vagy halogénatommal, 

hidroxi-, alkoxi-, merkapto-, amino-, ciano-, 

mtro-, alkil-tio-, alkil-szulfinil- vagy alkil- 

-szulfoml-csoporttal szubsztituált 1-6 szénato­

mos alkilcsoport, 2-6 szénatomos alkenilcsoport 

vagy 3-6 szénatomos alkinilcsoport;
n értéke 1 vagy 2;
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R4 es R5 azokkal a nitrogénatomokkal együtt, amelyekhez kötőd­

nek, egy telített vagy telítetlen 5-8 tagú heterociklusos 

gyűrűt képeznek, amely

1) adott esetben oxigén-, kénatommal vagy >NR14 általános 

kepletu csoporttal van megszakítva és/vagy adott esetben 

halogenatommal, 1-10 szénatomos alkilcsoporttal, l-io 

szenatomos halogén-alkil-csoporttal, hidroxicsoporttal, 
1-6 szénatomos alkoxicsoporttal, (1-6 szénatomos alkoxi)- 

-(1-6 szenatomos alkoxi)-csoporttal, 1-6 szénatomos halo- 

gen-alkoxi-csoporttal, merkaptocsoporttal, 1-6 szénatomos 

alkil-tio-csoporttal, 3-7 szénatomos cikloalkilcsoporttal, 

heteroarilcsoporttal, heteroaril-(1-6 szénatomos alkil)- 

-csoporttal, fenilcsoporttál, fenil-(l-6 szénatomos al- 
kil)-csoporttal vagy benzil-oxi-csoporttal szubsztituált, 

ahol az utóbbi három szubsztituens fenilcsoportja adott 

esetben halogénatommal, 1-6 szénatomos alkilcsoporttal, 

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

alkoxicsoporttal, 1-6 szénatomos halogén-alkoxi-csoporttal 

vagy nitrocsoporttal szubsztituált, és/vagy

2) egy kondenzált vagy spiro-kötött 2-6 szénatomos, adott 

esetben oxigén- vagy kénatommal megszakított alkilén- vagy 

alkemlénláncot tartalmazhat, vagy a telített vagy telí­

tetlen heterociklusos gyűrű legalább egy gyűrűatomja köti 

össze az alkilén- vagy alkenilénláncot;

r14 jelentése hidrogénatom, 1-4 szénatomos alkilcso­

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

1-6 szénatomos alkil-szulfonil-csoport, 3-6 
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szénatomos alkenilcsoport vagy 3-6 szénatomos 

alkinilcsoport; és
G0 jelentése -C(O)-R30, -C (X1}-X2-r31, -C(X3)-N(r32)-r33, 

-SO2-R34 vagy -P(X4) (R35)-r36 általános képletű csoport;
Xl, X2/ x3 és X4 mindegyikének jelentése egymástól függetlenül 

oxigén- vagy kénatom;

r30 jelentese adott esetben halogénatommal szubsztituált 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(l-10 szénatomos alkoxi)]-(1-8 szénatomos al- 

kil)-csoport, vagy adott esetben halogénatommal szubszti­

tuált 3-8 szénatomos cikloalkilcsoport, (3-6 szénatomos 

cikloalkil)-(l-6 szénatomos alkil)-csoport, heterociklil- 

-d-6 szénatomos alkil)-csoport, heteroaril-(1-6 szénato­

mos alkil)-csoport, adott esetben halogénatommal, ciano-, 

mtrocsoporttal, 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 szubsztituált 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 szubsztituált fenil-(l-6 

szénatomos alkil)-csoport, adott esetben halogénatommal 

vagy 1-6 szénatomos alkilcsoporttal szubsztituált hetero- 
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arilcsoport, adott esetben halogénatommal vagy 1-6 szén­

atomos alkilcsoporttal szubsztituált fenoxi-(l-6 szénato­

mos alkil)-csoport, vagy adott esetben halogénatommal, 

aminocsoporttal vagy 1-6 szénatomos alkilcsoporttal 

szubsztituált (heteroaril-oxi)-(l-6 szénatomos alkil)-cso­
port ;

r31 jelentese adott esetben halogénatommal szubsztituált 1-20 

szénatomos alkilcsoport, 2-20 szénatomos alkenilcsoport, 

(1-8 szenatomos alkoxi)-(2-8 szénatomos alkil)-csoport, 

[poli(l-8 szénatomos alkoxi)]-(2-8 szénatomos alkil)-cso­

port, vagy adott esetben halogénatommal vagy 1-6 szénato­

mos alkoxicsoporttal szubsztituált 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 szenatomos halogén-alkil-csoporttal vagy 1-6 szénato­

mos halogén-alkoxi-csoporttal szubsztituált fenil- vagy 

benzilcsoport; és
R34 jelentése adott esetben halogénatommal szubsztituált 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 

szenatomos halogén-alkoxi-csoporttal, ciano- vagy nitro­

csoporttal szubsztituált fenilcsoport,
újak. A találmány tárgyát képezik ezek a vegyületek is.
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Azok a (II) általános képletű vegyületek,

O O 
A JL 

r8 ch\

(ii)

*2

amelyek képletében Ro, Rlf r2, r3, r6 és R? jeientésef valamint 
n értéké a fentiekben meghatározott, új vegyületek, amelyeket 

kifejezetten a találmány szerinti eljáráshoz fejlesztettünk ki. 

A találmány tárgyát képezik ezek a vegyületek is.

Előnyösek azok a (II) általános képletű vegyületek, ame­
lyek képletében Rlf R2 és R3 mindegyikének jelentése egymástól 

függetlenül 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 

szenatomos 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- 

ml-oxi-csoport, 1-4 szénatomos halogén-alkoxi-csoport, nitro- 

vagy aminocsoport.

Előnyösek azok a (II) általános képletű vegyületek is, 

amelyek képletében Rj jelentése 2-6 szénatomos alkilcsoport.

Ugyancsak előnyösek azok a (II) általános képletű vegyüle- 

tek, amelyek képletében n értéke 0.

Különösen előnyösek azok a (II) általános képletű vegyüle- 
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tek, amelyek képletében Rj jelentése 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 .

Hasonlóképpen előnyösek azok a (II) általános képletű ve­

gyületek, amelyek képletében Rx jelentése 2-6 szénatomos alki- 

nilcsoport.

Előnyösek továbbá azok a (II) általános képletű vegyüle­
tek, amelyek képletében R1 és R3 mindegyikének jelentése egy­

mástól függetlenül 2-6 szénatomos alkilcsoport, 2-6 szénatomos 

alkinilcsoport, 1-10 szénatomos alkoxicsoport vagy 3-6 szénato­

mos cikloalkilcsoport. Az előbbiek közül még előnyösebbek azok 

a vegyületek, amelyek képletében Rí jelentése 2-6 szénatomos 
alkilcsoport, és R3 jelentése 2-6 szénatomos alkilcsoport, 2-6 

szénatomos alkinilcsoport vagy 1-10 szénatomos alkoxicsoport.

Azokat a (Ha) általános képletű vegyületeket,

O O
A 1

RgRgN CH NR^R"
V ^R_ (Ha) 

n
*2

amelyek képletében Ro, Rlz r2 és R3 jelentése, valamint n érté­
ke az (I) általános képletnél meghatározott, továbbá R8, r9, 
R10 es Rn jelentese hidrogénatom, közvetlenül előállíthatjuk 
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úgy, hogy a megfelelő (VI) általános képletű fenil-malonsav-di- 

nitrilt

Un

(VI)

— amelynek képletében Ro, Rlz r2 és R3 jelentése, valamint n 

értéke a fentiekben meghatározott — hidrolizáljuk. Hidrolizá- 

lószerként tömény ásványi savakat, például kénsavat vagy salét­

romsavat alkalmazhatunk, ahol szükséges, víz hozzáadásával.

Azokat a (Ha) általános képletű vegyületeket,

amelyek képletében Ro, Rlz r2 és R3 jelentése, valamint n érté­
ke az (I) általános képletnél meghatározott, továbbá R8, r9, 
R10 és Rn mindegyikének jelentése egymástól függetlenül 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 

szenatomos alkilcsoporttal, halogénatommal, 1-4 szénatomos ha- 

logen-alkil-csoporttal, 1-4 szénatomos alkoxicsoporttal vagy

nitrocsoporttal szubsztituált, úgy állíthatjuk elő, hogy
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1) egy (VII) általános képletű fenil-acetamidot

O

CHj NRgF^

EH

Ri

(VH)

- amelynek képletében Ro, Rj, r2, r3, r8 és R9 jelentése, 
valamint n értéke a fentiekben meghatározott —

a) az olyan (Ha) általános képletű vegyületek előállí­

tásához, amelyek képletében Rlx jelentése hidrogén­

atom, egy (XI) általános képletű izocianáttal

RioN=C=0 (X|)

amelynek képletében R10 jelentése a fentiekben 

meghatározott, azzal az eltéréssel, hogy R10 jelenté­

se hidrogénatomtól eltérő — reagáltatok, ahol a re­

akciót inert reakcióközegben és adott esetben bázis­

katalizátor jelenlétében hajtjuk végre, vagy

b) refluxhőmérsékleten egy (XIV) általános képletű kar­

bonáttal

O 
II

or12
(XIV)

- amelynek képletében R12 jelentése 1-6 szénatomos 

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

3-6 szenatomos alkenilcsoport vagy benzilcsoport,
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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 szubsztituált __ 

reagaltatunk, majd az így nyert (Ilb) általános kép­

letű vegyületet

(Hb)

— amelynek képletében Ro, Rlz r2/ r3, R8r r9 és R12
jelentése, valamint n értéke a fentiekben meghatáro-
zott inert oldószerben egy (X) általános képletű
aminnal

RioRjiNH (X)

— amelynek képletében R10 és Rn jelentése a fenti­

ekben meghatározott — reagáltatjuk, vagy
2) egy (vili) általános képletű (fenil-ecetsav)-észtert

(Vili)
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- amelynek képletében Ro, Rlz r2, r3 és R12 jelentése, va 
lamint n értéke a fentiekben meghatározott —

c) egy (XV) általános képletű izocianáttal

ReN=C=O (XV)

amelynek képletében R8 jelentése a fentiekben meg­

határozott, azzal az eltéréssel, hogy R10 jelentése 

hidrogénatomtól eltérő — reagáltatok, ahol a reak­

ciót inert reakcióközegben és adott esetben báziska­

talizátor jelenlétében hajtjuk végre, majd az így 

nyert (Ilb) általános képletű vegyületet

□ O

Rlz°

(llb) 
i

«2

amelynek képletében Ro, Rlz r2, r3/ Rq és je_ 
lentése, valamint n értéke a fentiekben meghatáro­

zott, és R9 jelentése hidrogénatom — inert oldó­

szerben, az l)b) lépésben ismertetett módon egy (X) 

altalános képletű aminnal reagáltakjuk, vagy

d) emelt hőmérsékleten egy (XVI) általános képletű kar­

bonáttal

O 
II 

Ri3°'C'OR
IJ

(XVI)
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amelynek képletében R13 jelentése azonos R12 je­

lentésével reagáltatunk, majd az így nyert (III) 

általános képletű fenil-malonsav-diésztert

— amelynek képletében Ro, Rlz r2, r3, r12 és R13 je_ 
lentese, valamint n értéke a fentiekben meghatáro­

zott — inert oldószerben, az l)b) lépésben ismerte­

tett módon egy (IX) vagy (χ) általános képletű amin- 
nal

ReReNH (IX) RioRnNH

- ahol a képletekben R8, r9, r1q és R11 jelentése a 
fentiekben meghatározott — reagáltatjuk.

A fenti eljárásváltozatokat a következő 3. reakoióvázlaton 
mutatjuk be.
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3. reakcióvázlat

A (Ila) általános képletű fenil-malonamidokat (fenil-ma- 

ionsav-dramidókat) a 3. reakcióvázlat a) változat szerint is­

mert eljárásokkal (VII) általános képletű acetamidokból, (XI) 
általános képletű izocianátok alkalmazásával állíthatjuk elő, 

ahol a reakciót inert oldószerben és adott esetben báziskatali­

zátor jelenlétében hajtjuk végre.

A 3. reakcióvázlat b) változat értelmében a (Ha) általá­

nos képletű fenil-malonamidokat úgy is előállíthatjuk, hogy a 

(VII) általános képletű fenil-acetamidokat az oldószer szerepét 

is betöltő (XIV) általános képletű karbonátokkal több órán ke­

resztül visszafolyató hűtő alatt forraljuk, majd az nyert (Ilb) 

általános képletű vegyületeket az oldószer szerepét is betöltő
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(X) általános képletű aminokkal amidáljuk. A fenil-ecetsav-ész- 

ter-származékokkal és a (XVI) általános képletű karbonátokkal 

végzett analóg reakciókat a WO 97/02243. számon közzétett nem­

zetközi szabadalmi bejelentésben ismertették.

A (Ha) általános képletű fenil-malonamidok alternatív 

előállítási eljárásai (Vili) általános képletű fenil-ecetsav- 

-észterekből indulnak ki. Amint az 3. reakcióvázlaton látható, 

a (VIII) általános képletű vegyületekből két úton állíthatjuk 

elő a (Ha) általános képletű vegyületeket: a c) eljárásválto­

zat szerint a (Vili) általános képletű vegyületeket először is­

mert módon [Tetrahedron Letters, 2427 (1974)] (χν) általános kép­
letű izocianátokkal reagáltatjuk, ahol a reakciót inert oldó­

szerben és báziskatalizátor jelenlétében hajtjuk végre, majd az 

így nyert (Hb) általános képletű vegyületet (amelyben R9 je­

lentése hidrogénatom) inert oldószerben a b) élj árásváltozatnak 

megfelelően (X) általános képletű aminokkal amidáljuk; a d) el­

járásváltozat értelmében a (VIII) általános képletű vegyüle­

teket először refluxhőmérsékleten az oldószer szerepét is be­

töltő (XVI) általános képletű karbonátokkal reagáltatjuk, majd 

az így nyert (III) általános képletű fenil-malonsav-diésztere- 

ket oldószerben, (IX) vagy (X) általános képletű aminok alkal­

mazásával a b) eljárásváltozatnak megfelelően amidáljuk.

A (IV), (iva) es (IVb) általános képletű vegyületek ismer- 

illetve ismert eljárásokkal analóg módon egyszerűen előál­

líthatok. A (IV) általános képletű vegyületek előállítási eljá­

rásait például a WO 95/00521. számon közzétett nemzetközi sza­

badalmi bejelentésben és a PCT/EP99/01593. számú nemzetközi
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szabadalmi bejelentésben írják le.

A (VI) általános képletű fenil-malonsav-dinitril-származé- 

kok ismert vegyületek, vagy ismert eljárásokkal analóg módon 

egyszerűen előállíthatok [lásd például: Chem. Commun., 932 

(1984); vagy J. Am. Chem. Soc., 121, 1473 (1999)].

A (VII) és (VIII) általános képletű fenil-acetamidok és 

fenil-ecetsav-észterek ismert vegyületek. (Vili) általános kép- 

letu feml-ecetsav-észtereket például a WO 97/02243. számon 

közzétett nemzetközi szabadalmi bejelentésben ismertetnek.

Az 1., 2. és 3. reakcióvázlatban alkalmazott (IX), (X), 

(XI), (XII), (Xlla), (XHb), (XIIc), (Xlld) , (Xlle) , (Xllf) , 

(XIV), (XV) és (XVI) általános képletű reagensek ismert vegyü­

letek, illetve ismert eljárásokkal analóg módon egyszerűen elő- 

állithatók.

A találmány szerinti eljárás megkülönböztető jellemzői — 

egyebek mellett — például a következők:

a) a (II) általános képletű kiindulási vegyületek könnyen el­

érhetők,

b) egyszerű reakciók és feldolgozás, 

c) általában nagy kitermelés,

d) az (I) altalános képletű vegyületek (la) általános képletű 

vegyületekké történő átalakítása (például a G szubsztitu- 

ens Go szubsztituenssé történő konvertálása) véfrehajtható 

gazdaságos és környezetvédelmi szempontból előnyös egyedé- 

nyes ("one-pot") eljárással,
e) gazdasági és környezetvédelmi előnyöket biztosít az a 

tény, hogy az (la) általános képletű vegyületek előállító- 
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sa eseten a (II) általános képletű vegyületek előállításá­
ból (3. reakcióvázlat), valamint a (II) általános képletű 

vegyületek (IV), (IVa) vagy (IVb) általános képletű vegyü- 

letekkel végzett reakciókból (1. reakcióvázlat), továbbá a 

(XII), (Xlla), (Xllb), (XHc) vagy (Xlld) általános képle- 

tu elektrofilekkel végzett reakciókból álló egyedi eljá­

rási lepesek folyamatos eljárásban is végrehajthatók.

A találmány szerinti eljárás különösen alkalmas az (I) és 

(la) általános képletű 4-aril-5-oxo-pirazolin-származékok nagy 

mennyiségekben történő előállítására.

Az alábbi példák a találmány szerinti eljárás illusztrálá­

sára szolgálnak. A példák a találmány oltalmi körét, illetve 

terjedelmét nem korlátozzák.

Előállítási példák
Pl. példa

Λ (2,4,6-trlmatil-Janii) -aalonanjd alóálljtA.»

5 ml tömény (97 %) kénsav és 0,4 ml (0,022 mól) víz ele­

déhez 2 perc alatt cseppenként hozzáadtuk 2,0 g (0,0109 mól) 

(2,4,6-trinetil-fenil)-malonsav-dinitril 5 ml metilén-diklorid- 

dal készített oldatát. A reakciókeveréket 100 órán keresztül 20 

•c-on kevertettük, ezt követően jégre öntöttük, majd a vizes 
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kevereket etil-acetáttal kétszer extraháltuk. A szerves oldato­

kat egyesítettük, telített, vizes nátrium-klorid-oldattal mos­

tuk, vízmentes nátrium-szulfát felett szárítottuk, majd vákuum­

ban 60 °C-on betöményítettük. Sárgás kristályok formájában és 

2,0 g mennyiségben (83 %-os kitermeléssel) nyertük a kívánt 

címvegyületet. Olvadáspont: 177-179 °C.

P2. példa
—-(2 , 6-dietil-4-metil-fenil) -malonamid előállítása

NHgOC^ ^CONHj

CH,

5 ml tömény (97 %) kénsav és 0,36 ml (0,0198 mól) víz ele­

gyéhez hozzáadtunk 2,1 g (0,0099 mól) (2,6-dietil-4-metil-fe- 

níl)-malonsav-dinitrilt. A reakciókeveréket 5 percen keresztül 

50 °C-on kevertettük, majd az így képződött homogén, vörös ol­

datot 5 órán át 50 °C-on tovább kevertettük. Ezt követően a re­

akciókeveréket 22 °C-ra hűtöttük, majd jeges vízre öntüttük. A 

vizes keveréket etil-acetáttal kétszer extraháltuk, ezt követő­

en a szerves oldatokat egyesítettük, telített, vizes nátrium- 
-klorid-oldattal mostuk, vízmentes nátrium-szulfát felett szá­

rítottuk, majd vákuumban 60 °c-on betöményítettük. Sárgás kris­

tályok formájában és 2,35 g mennyiségben (95,6 %-os kitermelés­

sel) nyertük a kívánt címvegyületet. Olvadáspont: 184-186 °C. 
^-NMR (CDC13) δ: 7,19 ppm (széles s, 1H) ; 6,99 ppm (s, 2H) ;
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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-fenii)-tetrahidropirazolo[1,2-d] [1,4,51- 

oxadxazepxn-7,9-dion előállítása

CH,

1,5 g (0, 0068 mol) (2,4,6-trimetil-fenil) -malonamid, 2,16 

g (0,0082 mol) 1,4,5-oxadiazepán-dihidrobromid és 2,93 g (0,029 

mol) trietil-amin 50 ml xilollal készített oldatát nitrogénat­

moszférában 2 órán keresztül visszafolyató hűtő alatt forral­

tuk. A képződött szuszpenziót 22 °C-ra hűtöttük, 1 M sósavol­

dattal kevertettük, majd szűrtük. A kiszűrt kristályos anyagot 

előbb vízzel, ezt követően dietil-éterrel mostuk, majd vákuum­

ban 60 C on szárítottuk. A kívánt címvegyület 248-250 °C-os 

olvadáspontú.

P4. példa
— ~(2,6-dxetxl-4-metil-fenil)-tetrahxdropirazolo- 
Ilf2-d] [1,4,5]oxadiazepxn-7,9-dion előállít·* —
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2,15 g (0,00866 mol) (2, 6-dietil-4-metil-fenil)-malonamid, 

2,64 g (0,010 mol) 1,4,5-oxadiazepán-dihidrobromid és 3 54 σ 
f y 

(0,035 mol) trietil-amin 50 ml xilollal készített oldatát nit- 

rogenatmoszférában 2 órán keresztül visszafolyató hűtő alatt 

forraltuk. A képződött szuszpenziót 22 °C-ra hűtöttük, 1 M só­

savoldatot adtunk hozzá, majd a keveréket 5 percen át kevertet­

ek. Ezt követően 50 ml hexánt adtunk a keverékhez, a képződött 

szilárd anyagot kiszűrtük, kevés vízzel és hexánnal mostuk, 

majd vákuumban 80 °C-on szárítottuk. Színtelen, szilárd anyaq 

formájában 2,15 g kívánt címvegyületet nyertünk. A szerves fá­

zist vízmentes nátrium-szulfát felett szárítottuk, majd vákuum­

ban 60 °C-on betöményitettük, amelynek eredményeként további 

o,23 g kívánt címvegyületet nyertünk, összesen 2,38 g mennyi­

ségben (87 %-os kitermeléssel) izoláltuk a terméket. ^-NMR 

(CDC13) δ (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).
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P5. példa
— 8- (2,6-dietil-4-metil-fenil) -tetrahidropirazolo- 

[1,4,5]oxadíazepín-7,9-díon előállítás

0,55 g (0,002 mol) N, Ν' -dimetil-2-(2, 6-dietil-4-metil-fe

nil)-malonamid, 0,42 g (0,0024 mol) 1,4,5-oxadiazepán-dihidro

bromid és 1,17 ml (0,0084 mol) trietil-amin 6 ml xilollal ké­
szített oldatát nitrogénatmoszférában 18 órán keresztül vissza 

folyató hűtó alatt forraltuk. Ezt követően a reakciókeveréket 

vízre öntöttük, a keveréket 2 M sósavoldattal megsavanyítottuk, 

majd hexánt adtunk hozzá és kevertetek. A szilárd anyagot ki­

szúrtuk, vízzel és hexánnal mostuk, majd vákuumban 50 "C-on 

szárítottuk. Bézsszínű kristályok formájában 0,33 g kívánt cím- 

vegyületet nyertünk. Olvadáspont: 192-193,5 °C

P6. példa
ggedényes eljárt.. (8-(2,e-di.tH-á-^til-fenil,.
jj-omo-l,2,4,5-tetrahidro-gH-pira.ol. [1.2-dJ [1,4,5] ox.d<

7 il}-2,2-dímetil-propionát előállítására
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l,o g (0, 004 mol) (2,6-dietil-4-metil-fenil) -malonamid, 

0,84 g (0,0048 mol) 1,4,5-oxadiazepán-dihidrobromid és 1,62 g 

(0,016 mol) trietil-amin 25 ml xilollal készített oldatát nit­

rogénatmoszférában 2 órán keresztül visszafolyató hűtő alatt 

forraltuk. Ezt követően a reakciókeveréket szobahőmérsékletre 

hűtöttük, majd hozzáadtunk 0,87 g (0,0072 mól) pivaloil-klori- 

dot. A reakciókeveréket további két órán át 22 °C-on keverhet­

tük, ezt követően hozzáadtunk 25 ml 1 M sósavoldatot, folytat­

tuk a keverést, majd a keveréket etil-acetáttal extraháltuk. A 

szerves oldatokat egyesítettük, telített, vizes nátrium-klorid- 

-oldattal mostuk, vízmentes nátrium-szulfát felett szárítottuk 

es vákuumban 60 °C-on betöményítettük. Maradékként 2,3 g barna 

olajat nyertünk. A maradékot hexánból átkristályosítva színte­

len kristályok formájában és 1,0 g mennyiségben nyertük a kí­

vánt címvegyületet. Olvadáspont: 120-122 °C. 1H-NMR (CDC13) « 

(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).
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P7■ példa
Az N' y> -dimetil-2- (2,6-dietil-4-metil-fenil) -malonamid 

előállítása

4,18 g (0,015 mol) dimetil-2-(2,6-dietil-4-metil-fenil)- 

-malonáthoz 22 °C-on hozzáadtunk 30 ml 33 tömeg%-os etanolos 

metil-amin-oldatot. A reakciókeveréket 30 órán keresztül 75 °c- 

on kevertettük, majd vízre öntöttük. A vizes keveréket tömény 

sósavval megsavanyítottuk, majd dietil-éterrel extraháltuk. A 

szerves oldatokat egyesítettük, telített, vizes nátrium-klorid- 

-oldattal mostuk, vízmentes magnézium-szulfát felett szárítot­

tuk, majd vákuumban 60 °C-on betöményítettük. A maradékként ka­

pott 4,0 g barna olajat hexánnal kevertettük, amelynek eredmé­

nyeként kristályos formában és 1,74 g mennyiségben izoláltuk a 

kívánt címvegyületet. Olvadáspont: 98-100 °C.

PB. példa
- 2-(2,4,6-tkinetil-fenil)-tetr^>idkopir.zolo[l,2-a1oir<H..<„- 

-1,3 dión előállítása (bázis hozzáadása nélkül)
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2,05 g (0,0093 mol) (2,4,6-trimetil-fenil) -malonamid és 

0,95 g (0,0110 mol) hexahidropiridazin 50 ml xilollal készített 

oldatát nitrogénatmoszférában 2 órán keresztül visszafolyató 

huto alatt forraltuk. Ezt követően a reakciókeveréket 22 °C-ra 

hűtöttük, hozzáadtunk 50 ml 1 m sósavoldatot, majd folytattuk a 

keverest. A képződött szuszpenziót szűrtük, a kiszűrt kristá­

lyos anyagot először dietil-éterrel, majd vízzel mostuk, végül 

pedig vákuumban szárítottuk. Színtelen kristályok formájában 

2,2 g kívánt címvegyületet nyertünk. Olvadáspont: 247-248 °C. 

H-NMR (CDC13) δ (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-dietil-4- (4-piridil) -fenil] -malonamid előállítása

0,5 ml 97 %-os kénsavhoz hozzáadtunk először 36 mg (0,002
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mol) vizet, majd 360 mg (körülbelül 75 %-os tisztaságú, 0,001 

mol) [(2,6-dietil-4-(4-piridil)-fenil]-malonsav-dinitrilt. A 

reakciókeveréket 5,5 órán keresztül 50 °C-on kevertettük, ezt 

követően lehűtöttük, majd telített, vizes nátrium-hidrogén-kar- 

bonát-oldattal semlegesítettük. A képződött csapadékot kiszűr­

tük, vízzel mostuk, ezt követően a kristályokat kevés dietil- 

-eterben szuszpendáltuk, ismét kiszűrtük, majd szárítottuk. En­

nek eredményeként 145 mg mennyiségben (47 %-os kitermeléssel) 

nyertük a kívánt címvegyületet. Olvadáspont: 184-18 6 °C. 1H-NMR 

(CDC13) δ (ppm): 8,63 ppm (d, 2H) ; 7,48 ppm (d, 2H) ; 7,40 ppm 

(s, 2H); 7,20 ppm (széles szignál, 2H); 5,81 ppm (széles szig­

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

P10. példa

A címvegyületet a P9. példa szerinti eljárással analóg mó­
don állítottuk elő. Olvadáspont: 230 °C (bomlik). 1H-NMR 

(CDCI3) δ (ppm): 8,68 ppm (d, 1H) ; 4,66-7,80 ppm (m, 4H); 7,23 

ppm (m, 1H); 7,20 ppm (széles szignál, 2H) ; 5,67 ppm (széles 

szignál, 2H); 4,80 ppm (s, 1H); 2,67 ppm (q, 4H) ; 1,30 ppm (t, 
6H) .

Pll. példa
A < B- (2, g-ditll-4- tZ-pixldll, -9-oxo-l. 2,4,5-tetrahidlo-

[1,2-dj [1,4,5] _2,
-propionát előállítása
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7 ml levegomentesitett xililhoz hozzáadtunk 290 mg (0,0011 

mol) 1,4,5-oxadiazepán—dihidrobromidot és 0,56 ml (0,004 mol) 

trretil-amint, majd az így nyert keverékhez hozzáadtunk 311 mg 

(0,001 mol) (2,6-dietil-4-(2-piridil)-fenil]-malonamidot. A re­

akciókeveréket 4 órán keresztül 150 °C-on kevertettük, ezt kö­

vetően egy éjszakán keresztül 20 °C-on állni hagytuk, majd 0-5 

C-ra hutöttük. A lehűtött keverékhez cseppenként hozzáadtunk 

0,135 ml (0,0011 mól) pivaloil-kloridot . A reakciókeveréket 3 

órán keresztül 20 ‘C-on kevertettük, ezt követően bízre öntöt­

tük, majd a vizes keveréket etil-acetáttal kétszer extraháltuk. 

A szerves oldatokat egyesítettük, vízzel és telített, vizes 

natrium-klorid-oldattal mostuk, vízmentes nátrium-szulfát fe­

lett szárítottuk, majd betöményítettük. A maradékként 75 %-os 

kitermeléssel 345 mg mennyiségben kapott nyers terméket dietil- 

-éterből kristályosítottuk. Ennek eredményeként 160 mg mennyi­

ségben (35 %-os kitermeléssel) izoláltuk a kívánt címvegyüle- 

tet. Olvadáspont: 146-147 °C. 1H-NMR (CDC13) δ (ppm): 8,70 ppm 

(ni, 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, 9H).
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P12. példa
AJ 8- [2 f 6-díetil-4- (4-pírídil) -fenil] -9-oxo-l ,2,4,5-tetrahidro- 

2.?g-piragolo[i,2-d] [1,4,5]oxadíazepín-7-íl}-2,2-djm*>bH-
-propionát előállítása

A clmvegyületet a PH. példa szerinti eljárással analóg 
módon állítottuk elő. Ü-NMR (CDC13) δ (ppm); 8,19 ppm (széles 

szignál, 2H) ; 7,53 ppm (széles szignál, 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) .
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SZABADALMI IGÉNYPONTOK

1. Eljárás (I) általános képletű vegyületek

— amelyek képletében

R° jelentése egymástól függetlenül halogénatom, 1-6 szénato­

mos alkilcsoport, 2-6 szénatomos alkenilcsoport, 2-6 szén­

atomos alkimlcsoport, 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)-cső- 
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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 

aromás csoport, amely a nitrogén-, az oxigén- és a kénatom 

közül kiválasztott 1 vagy 2 heteroatomot tartalmaz, ahol 

az utóbbi két aromás 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 szubsztituált; vagy

R0 a szomszédos Rlr r2 és R3 szubsztituensekkel együtt egy te­
lített vagy telítetlen 3-6 szénatomos szénhidrogénhidat 

kepezhet, amelyet a nitrogén-, oxigén- és kénatom közül 

kiválasztott egy vagy két heteroatom szakíthat meg és/vagy 

amely 1-4 szénatomos alkilcsoporttal szubsztituált lehet;
Rl, R2 és R3 mindegyikének jelentése egymástól függetlenül 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- 

ml) -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
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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 szubsztituált;

R2 jelentése ezenkívül fenilcsoport, naftilcsoport vagy egy 

ot- vagy hattagú aromás csoport, amely a nitrogén-, oxi­

gén- és kénatom közül kiválasztott egy vagy két heteroato- 

mot tartalmazhat, ahol a fenilcsoport, a naftilcsoport és 

az öt- vagy hattagú aromás csoport adott esetben halogén­
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atommal, 3-8 szénatomos cikloalkilcsoporttal, hidroxi-, 

merkapto-, amino-, ciano-, nitro- vagy formilcsoporttal 

szubsztituált lehet; és/vagy

a fenilcsoport, a naftilcsoport és az öt- vagy hattagú 

aromás csoport adott esetben a következő csoportokkal 

szubsztituált lehet: 1-6 szénatomos alkilcsoport, 1-6 

szénatomos alkoxicsoport, hidroxi-(l-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, IV—[ (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-(l-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-



77

-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, 27-(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 öt- vagy hattagú 

aromás csoport adott esetben a következő csoportokkal 

szubsztituált lehet: halogén-szubsztituált 1-6 szénatomos 

alkilcsoport, 1-6 szénatomos alkoxiesoport, hidroxi-(l-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(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 alkenilcsoport, (3-6 szénatomos alkenil)-oxi-

csoport, hidroxi-(3-6 szénatomos alkenil)-csoport, (1-6
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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, 77-(1-6 szénato­

mos alkil)-N-(3-6 szénatomos alkenil)-amino-csoport, [(2-6 

szénatomos alkenil)-karbonil]-amino-csoport, 77-[(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, 77-(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]-77-(l-6 szénatomos alkil)-amino-csoport; és/vagy 

a fenilcsoport, a naftilcsoport és az öt- vagy hattagú 

aromás csoport adott esetben a következő csoportokkal 

szubsztituált lehet: -COOR50<- -CONR51, -SO2NR53R54 vagy 

-SO2OR55 általános képletű csoport, ahol

r50, r51, r52, r53, r54 és R55 mindegyikének jelentése
egymástól függetlenül 1-6 szénatomos alkilcso-
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port, 2 6 szénatomos alkenilcsoport vagy 3-6 

szénatomos alkinilcsoport, vagy halogénatommal, 

hídroxi-, alkoxi-, merkapto-, amino-, ciano-, 

nitro-, alkil-tio-, alkil-szulfinil- vagy alkil- 

-szulfoníl-csoporttal szubsztituált 1-6 szénato­

mos alkilcsoport, 2-6 szénatomos alkenilcsoport 

vagy 3-6 szénatomos alkinilcsoport;
n értéke 0, 1 vagy 2;

R4 es R5 mindegyikének jelentése egymástól függetlenül 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(l-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 tagú heterociklusos csoport, fenilcsoport, a- vagy β- 

-naftilcsoport, fenil-(l-6 szénatomos alkil)-csoport, a- 

vagy β-naftil-(1-6 szénatomos alkil)-csoport, öt- vagy 

hattagú heteroarilcsoport vagy öt- vagy hattagú hetero- 

aril-(l-6 szénatomos alkil)-csoport, ahol az aromás és 

heteroaromás 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 

szubsztituáltak lehetnek; vagy
R4 es R5 azokkal a nitrogénatomokkal együtt, amelyekhez kötőd-
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nek, egy telített vagy telítetlen 5-8 tagú heterociklusos 

gyűrűt képeznek, amely

1) adott esetben oxigén-, kénatonunal vagy >NR14 általános 

képletű csoporttal van megszakítva 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-(l-6 szénatomos al­

kil ) -csoporttal vagy benzil-oxi-csoporttal szubsztituált, 

ahol az utóbbi három 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 szubsztituált, és/vagy

2) egy kondenzált vagy spiro-kötött 2-6 szénatomos, adott 

esetben oxigén- vagy kénatommal megszakított alkilén- vagy 

alkenilénláncot tartalmazhat, vagy a telített vagy telí­

tetlen heterociklusos gyűrű legalább egy gyűrűatomja köti 

össze az alkilén- vagy alkenilénláncot;

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
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alkinilcsoport; és

G jelentése hidrogénatom, egy fémion-ekvivalens vagy egy am­

monium-, szulfónium- vagy foszfónium-kation —

előállítására, azzal jellemezve, hogy egy (II) általános 

képletű vegyületet

(II)

— amelynek képletében

R0, r2 és R3 jelentése a fentiekben meghatározott;
n értéke a fentiekben meghatározott;

r6 jelentése RgRgN— általános képletű csoport;

R7 jelentése R10RnN- vagy R120- általános képletű csoport; 

valamint

r8/ r9, Rio/ Rli és R12 mindegyikének jelentése egymástól füg­

getlenül 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

tuált lehet —

inert szerves oldószerben, adott esetben bázis jelenlétében egy 

(IV), (IVa) vagy (IVb) általános képletű vegyülettel
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HN'*^ HN'^5 Hhl
HN (IV) HN (IVa) uli (IVb)

X X Ή.

amelynek képletében R, és R5 jelentése a fentiekben megható- 

rozott, és H-Hal egy hidrogén-halogenidet jelent _

reagaltatunk, és adott esetben az így nyert (I) általános kép- 

letu vegyületet, amelyben G egy fémion-ekvivalenst vagy egy am- 

monium-kationt jelent, sókonverzióval átalakítjuk a megfelelő 

olyan (I) általános képletű vegyületté, amelyben G egy szulfó- 

nium- vagy foszfónium-kationt jelent, vagy egy Brönsted-savval 

reagaltatva átalakítjuk a megfelelő olyan (I) általános képletű 

vegyületté, amelyben G jelentése hidrogénatom.

2. Az 1. igénypont szerinti eljárás (I) általános képletű 

vegyületek előállítására, azzal jellemezve , hogy

R0 jelentése egymástól függetlenül 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(l-6 

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

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

ml] -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

Hl, R2 és r3 mindegyikének jelentése egymástól függetlenül hid­

rogén-, halogénatom, 1-6 szénatomos alkilcsoport, 2-6 

szénatomos alkenllcsoport, 2-6 szénatomos alkinilcsoport.
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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 

szenatomos (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(l-6 szénatomos alkil)-amino-csoport.

3. Eljárás (la) általános képletű vegyületek

amelyek képletében
R°' R1, R2, R3, R4 és R5 jelentése az (I) általános képletnél

meghatározott;
n erteke az (I) általános képletnél meghatározott;
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G0 jelentese -c(O)-R30, -C (XjJ -X2-R31, -c (X3) -N (R32) -R33, 

-SO2-R34 vagy -P(X4) (R35)-R36 általános képletű csoport;

Xlr X2, X3 és X4 mindegyikének jelentése egymástól függetlenül 

oxigén- vagy kénatom;

R30 jelentese adott esetben halogénatommal szubsztituált 1-20 

szénatomos alkilcsoport, 2-20 szénatomos alkenilcsoport, 

(1-8 szenatomos alkoxi)-(1-8 szénatomos alkil)-csoport, 

[(1-8 szénatomos alkil)-tio]-(1-8 szénatomos alkil)-cso­

port, [poli(l-10 szénatomos alkoxi)]-(1-8 szénatomos al­

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

atomos alkilcsoporttal vagy 1-6 szénatomos alkoxicsoport­

tal szubsztituált 3-8 szénatomos cikloalkilcsoport, amely­

ben adott esetben legalább egy gyűrűtagot oxigén- és/vagy 

kénatom helyettesít, (3-6 szénatomos cikloalkil)-(1-6 

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

alkil)-csoport, heteroaril-(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 

szenatomos halogén-alkoxi-csoporttal, 1-6 szénatomos 

alkil-tio-csoporttal vagy 1-6 szénatomos alkil-szulfonil- 

-csoporttal szubsztituált fenilcsoport, adott esetben ha­
logatómmal, ciano-, nitrocsoporttal, 1-6 szénatomos ál- 

alcsoporttal, 1-6 szénatomos alkoxicsoporttal, 1-6 szén­

atomos halogén-alkil-csoporttal vagy 1-6 szénatomos halo- 

gen-alkoxi-csoporttal szubsztituált fenil-(1-6 szénatomos 

alkil)-csoport, adott esetben halogénatommal vagy 1-6 
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szénatomos alkilcsoporttal szubsztituált heteroarilcso- 

port, adott esetben halogénatommal vagy 1-6 szénatomos al­

kilcsoporttal szubsztituált fenoXi-(l-6 szénatomos alkil)- 

-csoport, vagy adott esetben halogénatommal, aminocsoport- 
tal vagy 1-6 szénatomos alkilcsoporttal szubsztituált (he- 

teroaril-oxi)-(1-6 szénatomos alkil)-csoport;

r31 jelentése adott esetben halogénatommal szubsztituált 1-20 

szénatomos alkilcsoport, 2-20 szénatomos alkenilcsoport, 

(1-8 szenatomos alkoxi)-(2-8 szénatomos alkil)-csoport, 

[poli(l-8 szénatomos alkoxi)]-(2-8 szénatomos alkil)-cso­

port, vagy adott esetben halogénatommal, 1-6 szénatomos 

alkilcsoporttal vagy 1-6 szénatomos alkoxicsoporttal 

szubsztituált 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 szubsztituált fenil- vagy benzilcsoport;
r32 és R33 mindegyikének jelentése egymástól függetlenül hidro­

génatom, adott esetben halogénatommal szubsztituált 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 

halogen-alkil-csoporttal, 1-8 szénatomos alkilcsoporttal
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vagy 1-8 szénatomos alkoxicsoporttal szubsztituált fenil- 

vagy benzilcsoport; vagy
R32 és R33 együtt egy 3-6 szénatomos alkilénláncot képez, 

amelyben adott esetben egy szénatomot oxigén- vagy kénatom 

helyettesít;

R34 jelentése adott esetben halogénatommal szubsztituált 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 szubsztituált fe- 
nil- vagy benzilcsoport;

R35 és R36 mindegyikének jelentése egymástól függetlenül adott 

esetben halogénatommal szubsztituált 1-8 szénatomos alkil­

csoport, 1-8 szénatomos alkoxicsoport, 1-8 szénatomos al- 
kil-amino-csoport, di(l-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 szubsztituált fenil-, fenoxi- vagy fenil-tio-cso-

port — 
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előállítására, azzal jellemezve, hogy egy 1. igénypont 

szerinti eljárással előállított (I) általános képletű vegyüle- 

tet izolálás nélkül, közvetlenül a reakcióoldatban egy egyedé- 

nyes reakció során, adott esetben savmegkötő szer vagy katali­
zátor jelenlétében egy (XII) vagy (XIId) általános képletű 

elektrofillel

θ0"1· <X,0 R32-N=C=X3 (Xlld)

- amelynek képletében Go, R32 és X3 jelentése a fentiekben 

meghatározott, azzal az eltéréssel, hogy R32 jelentése hidro­

génatomtól eltérő, valamint L jelentése kilépőcsoport — 

reagáltatunk.

4. A 2. igénypont szerinti eljárás, azzal jellemez­
ve, hogy Rlf r2 és R3 mindegyikének jelentése egymástól füg­
getlenül 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 eljárás, azzal j elle­

nezve, hogy

és r5 azokkal a nitrogénatomokkal együtt, amelyekhez kötöd- 
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nek, egy telített vagy telítetlen hat- vagy héttagú hete­

rociklusos gyűrűt képeznek, amely

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

va, és/vagy

2) egy kondenzált vagy spiro-kötött 2-5 szénatomos, adott 

esetben oxigén- vagy kénatommal egyszeresen vagy kétszere­

sen megszakított alkilénláncot tartalmazhat, vagy a telí­

tett vagy telítetlen heterociklusos gyűrű legalább egy 

gyűrűatomja köti össze az alkilénláncot.

6. Az 1. igénypont szerinti eljárás, azzal jelle- 
βΖΧΓβ' hOgy °lyan (Π) általános képletű vegyületeket alkal­

mazunk, amelyekben R8, R9, r10, ru és R12 jelentése hidrogén_ 
atom, 1-6 szénatomos alkilcsoport vagy benzilcsoport.

7. Az 1. igénypont szerinti eljárás, azzal jelle­
mezve, hogy a (II) általános képletű vegyületre vonatkoztat­

va a (IV), (IVa) vagy (IVb) általános képletű vegyületet ekvi- 

moláris mennyiségben vagy előnyösen 5-50 mol% feleslegben al­

kalmazzuk.

8. Az 1. igénypont szerinti eljárás, azzal jalle- 

■azzva, hogy a reakciót 0 “c és 200 "c közötti hőmérséklet- 

“tartományban hajtjuk végre.

9. Az 1. igénypont szerinti eljárás, azzal jalla- 

mazva, hogy a reakcióhoz inert szerves oldószerként aromás, 

alifas vagy cikloalifás szénhidrogéneket, halogénezett szénhid­

rogéneket, étereket, nitrileket, dialkil-szulfoxidokat, amido- 

kat vagy laktámokat, alkoholokat, glikolokat vagy polialkoholo- 

kat, karbonsavakat vagy ilyan oldószerkeverékeket alkalmazunk.
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10. A 9. igénypont szerinti eljárás, azzal jelle­
mezve, hogy az oldószert a következő csoportból választjuk 

ki: toluol, xilol izomerek, például orto-, méta- és para-xilol, 

ciklohexán és metil-ciklohexán, klór-benzol és diklór-benzol 

izomerek, például 1,2-, 1,3- és 1,4-diklór-benzol.

11. Az 1. igénypont szerinti eljárás, azzal jelle­
mezve, hogy a kondenzációs reakciót inert gáz atmoszférában 
hajtjuk végre.

12. Az 1. igénypont szerinti eljárás, azzal jelle­
mezve, hogy a (II) általános képletű vegyületek és a (IVa) 

vagy (ívb) általános képletű vegyületek közötti reakciót bázis 

hozzaadasa nélkül vagy bázis hozzáadásával hajtjuk végre.

13. Az 1. igénypont szerinti eljárás, azzal jelle­
mezve, hogy a (II) általános képletű vegyületek és a (IVa) 

vagy (IVb) általános képletű vegyületek közötti reakciót bázis 

jelenlétében hajtjuk végre.

14. A 13. igénypont szerinti eljárás, azzal jelle- 
»azre, hogy bázisként tercier aminokat, piridint, alkálifém- 
-alkoholátokat, alkálifém- vagy alkáliföldfém-hldrideket, -híd- 

roxidokat, -karbonátokat vagy -hidrogén-karbonátokat alkalma- 

zunk.

15. A 14. igénypont szerinti eljárás, azzal jelle­
mezve, hogy a bázist katalitikus mennyiségben vagy a (II) 

altalános képletű vegyületre vonatkoztatva legfeljebb ötszörös 

moláris feleslegben alkalmazzuk.

16. Az 1. igénypont szerinti eljárással előállított (I) 
általános képletű vegyületek - amelyek képletében G jelentése 
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hidrogénatom, egy fémion-ekvivalens vagy egy ammonium-, szulfó- 

nium- vagy foszfónium-kation — alkalmazása olyan (la) általá­

nos képletű vegyületek in situ előállítására, amelyek képleté­

ben G0 jelentése -C(O)-R30, -C (XJ -X2-R31, -C (X3) -N (R32) -R33, 

-SO2-R34 vagy -P(X4) (R35) -R36 általános képletű csoport; vala­

mint R30, R31z r32/ R33, R34, R35, R36, χ1ζ χ2ζ χ3 és X4 jelenté­

se a fentiekben meghatározott.

17. (I) általános képletű vegyületek,

amelyek képletében

Rq jelentése egymástól függetlenül 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- 
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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 

aromás csoport, amely a nitrogén-, az oxigén- és a kénatom 

közül kiválasztott 1 vagy 2 heteroatomot tartalmaz, ahol 

az utóbbi két aromás 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 szubsztituált; vagy

Rq a szomszédos Rí, R2 és R3 szubsztituensekkel együtt egy te­
lített vagy telítetlen 3-6 szénatomos szénhidrogénhidat 

képezhet, amelyet a nitrogén-, oxigén- és kénatom közül 

kiválasztott egy vagy két heteroatom szakíthat meg és/vagy 

amely 1-4 szénatomos alkilcsoporttal szubsztituált lehet;

Rl, R2 és R3 mindegyikének jelentése egymástól függetlenül 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— 
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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-(l-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 alkoxiesoport, 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 fenoxiesoport, 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 szubsztituált;
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R2 jelentése ezenkívül fenilcsoport, naftilcsoport vagy egy 

öt- vagy hattagú aromás csoport, amely a nitrogén-, oxi­

gén- és kénatom közül kiválasztott egy vagy két heteroato- 

mot tartalmazhat, ahol a fenilcsoport, a naftilcsoport és 

az öt- vagy hattagú aromás csoport adott esetben halogén­

atommal, 3-8 szénatomos cikloalkilcsoporttal, hidroxi-, 

merkapto-, amino-, ciano-, nitro- vagy formilcsoporttal 

szubsztituált lehet; és/vagy

a fenilcsoport, a naftilcsoport és az öt- vagy hattagú 

aromás csoport adott esetben a következő csoportokkal 

szubsztituált 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)-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,
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2-6 szenatomos alkenil-szulfonil-csoport, mono- vagy di- 

(2-6 szénatomos alkenil)-amino-csoport, TV-(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 öt- vagy hattagú 

aromás csoport adott esetben a következő csoportokkal 

szubsztituált lehet: halogén-szubsztituált 1-6 szénatomos 

alkilcsoport, 1-6 szénatomos alkoxicsoport, hidroxi-(l-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(1-6 szénatomos alkil)-amino-csoport,
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di(1-6 szénatomos alkil)-amino-csoport, [(1-6 szénatomos 

alkil)-karbonil]-amino-csoport, #-[(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, #-(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, M-(l-6 szénatomos alkil)-N-(3-6 szénatomos 

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

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

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

a fenilcsoport, a naftilcsoport és az öt- vagy hattagú 
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aromás csoport adott esetben a következő csoportokkal 

szubsztituált lehet: -COOR50, -CONR51, -SO2NR53R54 vagy 

-SO2OR55 általános képletű csoport, ahol

R50r R51r r52» R53r r54 és R55 mindegyikének jelentése 
egymástól függetlenül 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 szubsztituált 1-6 szénato­

mos alkilcsoport, 2-6 szénatomos alkenilcsoport 

vagy 3-6 szénatomos alkinilcsoport;
n értéke 1 vagy 2;

R4 és R5 azokkal a nitrogénatomokkal együtt, amelyekhez kötőd­

nek, egy telített vagy telítetlen 5-8 tagú heterociklusos 

gyűrűt képeznek, amely

1) adott esetben oxigén-, kénatommal vagy >NR14 általános 

képletű csoporttal van megszakítva 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 szubsztituált, 
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ahol az utóbbi három 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 szubsztituált, és/vagy

2) egy kondenzált vagy spiro-kötött 2-6 szénatomos, adott 

esetben oxigén- vagy kénatommal megszakított alkilén- vagy 

alkenilénláncot tartalmazhat, vagy a telített vagy telí­

tetlen heterociklusos gyűrű legalább egy gyűrűatomja köti 

össze az alkilén- vagy alkenilénláncot;

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

G jelentése hidrogénatom, egy fémion-ekvivalens vagy egy am­

monium-, szulfónium- vagy foszfónium-kation.

18. (la) általános képletű vegyületek, 

(la)

amelyek képletében

R0 jelentése egymástól függetlenül halogénatom, 1-6 szénato­

mos alkilcsoport, 2-6 szénatomos alkenilcsoport, 2-6 szén­

atomos alkinilcsoport, 1-6 szénatomos halogén-alkil-cso-
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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]-(l-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 

aromás csoport, amely a nitrogén-, az oxigén- és a kénatom 

közül kiválasztott 1 vagy 2 heteroatomot tartalmaz, ahol 

az utóbbi két aromás 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 szubsztituált; vagy

Rq a szomszédos Rlr R2 és R3 szubsztituensekkel együtt egy te­
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lített vagy telítetlen 3-6 szénatomos szénhidrogénhidat 

képezhet, amelyet a nitrogén-, oxigén- és kénatom közül 

kiválasztott egy vagy két heteroatom szakíthat meg és/vagy 

amely 1-4 szénatomos alkilcsoporttal szubsztituált lehet;

Rl, R2 és R3 mindegyikének jelentése egymástól függetlenül 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-(l-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(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 szubsztituált;
R2 jelentése ezenkívül fenilcsoport, naftilcsoport vagy egy 

öt- vagy hattagú aromás csoport, amely a nitrogén-, oxi­

gén— és kénatom közül kiválasztott egy vagy két heteroato— 

mot tartalmazhat, ahol a fenilcsoport, a naftilcsoport és 

az öt- vagy hattagú aromás csoport adott esetben halogén­

atommal, 3-8 szénatomos cikloalkilcsoporttal, hidroxi-, 

merkapto—, amino—, ciano-, nitro— vagy formilcsoporttal 

szubsztituált lehet; és/vagy 

a fenilcsoport, a naftilcsoport és az öt- vagy hattagú 

aromás csoport adott esetben a következő csoportokkal 

szubsztituált 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-
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(1 6 szénatomos alkil)—amino—csoport, di(l —6 szénatomos 

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

-amino-csoport, AT—[ (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, AT-[(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-(l-6 szénatomos alkil)-N- (3-6 szénatomos 
alkinil)-amino-csoport, [(2-6 szénatomos alkinil)-karbo­

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

nil] -N-(1-6 szénatomos alkil)-amino—csoport; és/vagy
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a fenilcsoport, a naftilcsoport és az öt- vagy hattagú 

aromás csoport adott esetben a következő csoportokkal 

szubsztituált lehet: halogén-szubsztituált 1-6 szénatomos 

alkilcsoport, 1-6 szénatomos alkoxiesoport, hidroxi-(l-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(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 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-(l-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, [(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 #-[(2-6 szénatomos alkinil)-karbo- 

nil]- #~ (1 — 6 szénatomos alkil)-amino—csoport; és/vagy 

a fenilcsoport, a naftilcsoport és az öt- vagy hattagú 

aromás csoport adott esetben a következő csoportokkal 

szubsztituált lehet: -COOR50, -CONRs^, -SO2NR53R54 vagy 

-SO2OR55 általános képletű csoport, ahol

R50, R51r R52, R53, r54 és R55 mindegyikének jelentése 
egymástól függetlenül 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 szubsztituált 1-6 szénato­

mos alkilcsoport, 2-6 szénatomos alkenilcsoport 

vagy 3-6 szénatomos alkinilcsoport;
n értéke 1 vagy 2;

r4 θε R5 azokkal a nitrogénatomokkal együtt, amelyekhez kötőd­

nek, egy telített vagy telítetlen 5-8 tagú heterociklusos 

gyűrűt képeznek, amely

1) adott esetben oxigén-, kénatommal vagy >NR14 általános 
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képletű csoporttal van megszakítva 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-(l-6 szénatomos al— 

kil)-csoporttal vagy benzil-oxi-csoporttal szubsztituált, 

ahol az utóbbi három szubsztituens fenilcsoportja adott 

esetben halogénatómmal, 1-6 szénatomos alkilcsoporttal, 

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

alkoxicsoporttal, 1-6 szénatomos halogén-alkoxi-csoporttal 

vagy nitrocsoporttal szubsztituált, és/vagy

2) egy kondenzált vagy spiro—kötött 2—6 szénatomos, adott 

esetben oxigén- vagy kénatommal megszakított alkilén- vagy 

alkenilénláncot tartalmazhat, vagy a telített vagy telí­

tetlen heterociklusos gyűrű legalább egy gyűrűatomja köti 

össze az alkilén- vagy alkenilénláncot;

r14 jelentése hidrogénatom, 1-4 szénatomos alkilcso­

port, (1-6 szénatomos alkil)-karboníl-csoport, 

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

szénatomos alkenilcsoport vagy 3-6 szénatomos 

alkinilcsoport; és

G0 jelentése -C(O)-R30, -C (Xi)-X2-R31, -C(X3)-N(R32)-r33, 
-SO2-R34 vagy -P(X4) (R35)-R36 általános képletű csoport;
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Χ1» x2/ x3 θ3 x4 mindegyikének jelentése egymástól függetlenül 

oxigén- vagy kénatom;

r30 jelentése adott esetben halogénatommal szubsztituált 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(l-10 szénatomos alkoxi)]-(1-8 szénatomos al­

kil) -csoport, vagy adott esetben halogénatommal szubszti­

tuált 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 szubsztituált 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 szubsztituált fenil-(l-6 

szénatomos alkil)—csoport, adott esetben halogénatommal 

vagy 1-6 szénatomos alkilcsoporttal szubsztituált hetero- 

arilcsoport, adott esetben halogénatommal vagy 1-6 szén-, 

atomos alkilcsoporttal szubsztituált fenoxi-(l-6 szénato­

mos alkil)-csoport, vagy adott esetben halogénatommal, 

aminocsoporttal vagy 1-6 szénatomos alkilcsoporttal 
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szubsztituált (heteroaril-oxi)-(1-6 szénatomos alkil)-cso­

port ;

R31 jelentése adott esetben halogénatommal szubsztituált 1-20 

szénatomos alkilcsoport, 2-20 szénatomos alkenilcsoport, 

(1-8 szénatomos alkoxi)-(2-8 szénatomos alkil)-csoport, 

[poli(l-8 szénatomos alkoxi)]-(2-8 szénatomos alkil)-cso­

port, vagy adott esetben halogénatommal vagy 1-6 szénato­

mos alkoxicsoporttal szubsztituált 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 szubsztituált fenil- vagy 
benzilcsoport; és

R34 jelentése adott esetben halogénatommal szubsztituált 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 szubsztituált fenilcsoport.

19· (II) általános képletű vegyületek,
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*2

amelyek képletében Rq, Rlr r2, R3, Rg és R7 jelentése, valamint 

n értéke az 1. igénypontban meghatározott.

20. Egy 19. igénypont szerinti (II) általános képletű ve­

gyület, amelyben R^, R3 és R3 mindegyikének jelentése egymástól 

függetlenül 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) általános képletű ve­

gyület, amelyben Rx jelentése 2-6 szénatomos alkilcsoport.

22. Egy 19. igénypont szerinti (II) általános képletű ve­

gyület, amelyben n értéke 0.

23. Egy 22. igénypont szerinti (II) általános képletű ve­

gyület, amelyben 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 



108

alkinilcsoport vagy 3-6 szénatomos cikloalkilcsoport.

24. Egy 19. igénypont szerinti (II) általános képletű ve­

gyület, amelyben jelentése 2-6 szénatomos alkinilcsoport.

25. Egy 19. igénypont szerinti (II) általános képletű ve­

gyület, amelyben Rí és R3 mindegyikének jelentése egymástól 

függetlenül 2-6 szénatomos alkilcsoport, 2-6 szénatomos alki­

nilcsoport, 1-10 szénatomos alkoxicsoport vagy 3-6 szénatomos 

cikloalkilcsoport.

26. Egy 25. igénypont szerinti (II) általános képletű ve­

gyület, amelyben R3 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) általános képletű ve­

gyület, amelyben

Rg jelentése R3R9N- általános képletű csoport, R7 jelenté­

se R10R11N- általános képletű csoport, valamint Rg, R9, R10 és 

R11 jelentése a fentiekben meghatározott.

r
A meghatalmazott:


	Bibliographic data
	Abstract
	Description
	Claims

