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(57) KIVONAT

A taldlmany szerint alkalmazhaté 1H-
-imidazol-szarmazékok (I) 4ltaldnos képleté-
ben
R' jelentése hidrogénatom vagy merkapto-

csoport,

L jelentése 5—6 tagd heterociklusos gyiirii,
amely heteroatomként egy oxigénatomot
és/vagy 1—4 nitrogénatomot tartalmaz-
hat és amely adott esetben benzolgyiiriivel
anelldlva és szubsztitudlva lehet, valamint
oxigénatommal, karbonil-, tiokarbenilcso-
porttal vagy adott esetben szubsztitualt
nitrogénatommal egyszeresen vagy tébb-
szorosen megszakitott nyilt szénldnca
szénhidrogéncsoport,

X jelentése adott esetben egyszeresen vagy
tobbszorésen szubsztitudlt 1—2 gyiiriis
telitett vagy telitetlen csoport, amely adott
esetben heteroatomként: egy oxigénatomot
vagy kénatomot tartalmaz, X jelenthet
még fenil-alkil-csoportot is.

A leirds terjedelme: 55 oldal, 39 képlet
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A taldlmany targya hatéanyagként 1H-
-imidazol-5-karbonsav-szarmazékokat tartal-
maz6 herbicid szer és eljards a vegyiiletek
elgallitasara.

A 3 485 917. szam USA-beli szabadalmi
leirdsbél ismert, hogy bizonyos 1H-imidazol-
-5-karbonsav-szarmazékok fungicid hatissal
rendelkeznek. A 3 873 297. szami USA-beli
szabadalmi leirasbol ismert, hogy a fenti ve-
gyiiletek koziil néhany felhasznalhaté a riigy-
novekedés gatlasara. A 3 354 173., 3 336 326.,
4 038 286. és 3 991 072. szamu USA-beli sza-
badalmi leirasok 1H-imidazol-5-karbonsav-
-észter és amid-szdrmazékokat ismertetnek,
amelyek hipnotikus hatdssal rendelkeznek.
A 4 182 624. szami USA-beli szabadalmi le-
irds szerint mdas 1H-imidazol-karbonsavak
novénynovekedésszabalyozoként, fungicid-
ként és herbicidként alkalmazhatok. Bizonyos
IH-imidazol-5-karbonsav-szarmazékokat és
ezek novekedésgatlé hatasat ismerteti a
0185 961. és 0219 798. szamu eurdpai kozre-
bocséatasi irat.

Azt talaltuk, hogy az (I) 4ltaldnos képletii
IH-imidazol-5-karbonsav-szarmazékok vagy
ezek sztereokémiai izomer formii vagy séi
kivalé herbicid hatdssal rendelkeznek, a kép-
letben
R' jelentése hidrogénatom vagy merkapto-

csoport,

L jelentése cianocsoport, (a), (b), (d), (e),
(f), (g, (h), (i) vagy (j) altaldnos kép-
letii csoport, ezekben a képletekben
E jelentése oxigénatom vagy ITI képletii

R
csoport,
R jelentése hidrogénatom vagy 1—4 szén-
atomos alkilcsoport,
R* jelentése trifluor-metil-csoport,
G jelentése oxigénatom vagy kénatom,
G! jelentése oxigénatom,
D jelentése kénatom, -I‘\J-, 1?0 vagy

R® R?

-NH-NH- képletii csoport,

jelentése hidrogénatom, 1—5 szénato-
mos alkil-, 3—5 szénatomos alkenii-,
3—5 szénatomos alkinil-, (1—4 szén-
atomos alkil) -karbonil- vagy 3—7 szén-
atomos cikloalkilcsoport vagy fenil-,
hidroxil-, 1—4 szénatomos alkoxi- vagy
(1—4 szénatomos alkil) -karbonil-oxi-
-csoporttal monoszubsztituilt 1—5
szénatomos alkilcsoport,

jelentése hidrogénatom vagy 1—5 szén-
atomos alkilcsoport, vagy

és R® egyiitt a kapcsolédo nitrogénatom-
mal imidazolilcsoportot vagy egy vagy
ketté 1—4 szénatomos alkilcsoporttal
adott esetben szubsztitualt pirrolidino-,
piperidino-, morfolino- vagy tiomorfo-
linocsoportot vagy a 4-helyzetben 1—4
szénatomos alkil-, (1—4 szénatomos al-
kil) -karbamoil-csoporttal adott esetben
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szubsztitualt piperazinocsoportot is je-
lenthet,

R jelentése hidrogénatom, 1—4 szénato-

mos alkil- vagy fenil- (1—4 szénatomos
alkil) -csoport,

R® jelentése fenilcsoport vagy -N=(;,-R“

RIS
dltalanos képletii csoport, vagy halo-
génatommal, ciano-, 3—7 szénatomos
cikloalkil- vagy hidroxilcsoporttal vagy
_O_,ﬁ_Rls' _h:_R 6’ ‘EI:'O'RW' -I;I-R"’,

o 0] 0] R"
R'® 0]
| ]
-Si-R%, -S-R'® vagy -'P-OR”’ altalanos
1
R?I R22

képletii csoporttal monoszubsztitualt

1—4 szénatomos alkilcsoport, ezekben

a képletekben v

R™,R'®, R'$, R', R'®, R é&s R* jelenté-
se |—4 szénatomos alkilcsoport

vagy

R és R'® egyiitt 4—6 szénatomos alki-
léncsoportot jelent,

R'® és R!7 egyiitt 3—6 szénatomos alki-
léncsoportot jelent,

R? jelentése 1—4 szénatomos alkoxi-
csoport,

X jelentése 9H-fluoren-9-il-, 4,5,6,7-
. -tetrahidro-4-benzo (b)tienil-, 4-tio-
kromanil- vagy 2,3-dihidro-2,2-di-
(1—4 szénatomos alkil)-3-benzo-
(b) furil-csoport vagy (aa’), (ab’),
(k’), vagy -FH-Z altalanos képletii

A

csoport, ezekben a képletekben

R®és R’ jelentése hidrogénatom vagy
1—4 szénatomos alkilcsoport vagy
a kettd egyiitt gem-helyzetben kap-
csoléd6 3—6 szénatomos spirocik-
loalkangyiirii vagy vic-helyzetben
kapcsolodé 1—4 szénatomos alki-
léncsoport vagy ha X (ab’) képletii
csoport, akkor R® és R’ egyiitt diszj-
-helyzetben kapcsolédé 1—4 szén-
atomos alkiléncsoportot is jelenthet.

R® jelentése hidrogénatom, 1—4 szén-
atomos alkil- vagy fenil- (1—4 szén-
atomos alkil)-csoport, vagy

R¥ és R egyiitt vic-helyzetben kapcso-
16d6 1—4 szénatomos alkiléncso-
port,

R'° jelentése hidrogén- vagy halogén-
atom, '

A jelentése hidrogénatom, 2-piridil-,
1-naftil-, 3—7 szénatomos cikloal-
kil-, 1—6 szénatomos alkilcsoport
vagy alkilrészen 1—4 szénatomos
alkoxicsoporttal adott esetben mo-
noszubsztitualt fenil- (1—4 szénato-
mos alkil) -csoport. '
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Z jelentése halogénatommal vagy
1—4 szénatomos alkilcsoporttal
adott esetben monoszubsztitualt fe-
nilcsoport, azzal a megkotéssel,

hogy :

—L jelentése ciano-, karbamoil- vagy
halogén-alkoxi-karbonil-csoportiol
eltér6, ha X jelentése 1-fenil-etil-
-csoport,

— L jelentése dialkil-amino-alkoxi-kar-
bonil-csoporttol eltérd, ha X jelen-
tése 1-indanil- vagy 1,2,3,4-tetra-
hidro-I-naftil-csoport.

Megleps médon az (I) altalinos képletii

vegyiiletek erds herbicid hatassal rendelkez-
nek és felhasznalhatok gyomok irtiséra. El§-
nyds tulajdonsaguk, hogy nagy dézis esetén
sem, vagy csak kismértékben karositjak a
hasznos kultirnovényeket. Az (I) altalanos
képletii vegyiiletek tehat értékes szelektiv her-
bicidek olyan kultirnévények esetén, mint cu-
korrépa, repce, 'sz6jabab, gyapot, naprafor-
g6, gabonafélék, igy biza, arpa, rozs és zab,
valamint rizs és kukorica. Kiilonosen széles
koncentriciétartomanyban hasznalhaté rizs,
elsdsorban étiiltetett rizs esetén, amelynek
soran a hatéanyagot eldnydsen atiiltetés utan
alkalmazzuk. Kukorica esetén szelektiv her-
bicid hatds érhetG el preemergens és poszte-
mergens kezeléssel.

Az (I) A&ltaldnos képletii vegyiileteket
0,01—5,0 kg/ha mennyiségben alkalmazzuk.
A kornyezeti koriilményektdl fiiggGen a felss
hatdr sziikség esetén tilléphets, eldnydsen
azonban 0,05—1,0 kg/ha mennyiséget alkal-
mazunk.

Az 3ltalanos képlet értelmezésében az 1—5
szénatomos alkilcsoport egyenes vagy elagazé
szénldnci telitett szénhidrogéncsoportot je-
lent, ami lehet metilcsoport, etilcsoport, n-pro-
pilcsoport, izopropilcsoport, négy izomer butil-
csoport és izomer pentilcsoportok az 1—6 szén-
atomos alkilcsoport jelentésébe beleesnek az
1—5 szénatomos alkilcsoport értelmezésében
megadott csoportok, valamint ezek legfeljebb
6 szénatomos homoldgjai, a halogénatom el6-
nydsen fluor-, klor-, brém- vagy jédatom,
elssorban fluor- vagy klératom, a 3—5 szén-
atomos alkenilcsoport lehet egyenes vagy el-
4dgazé szénldnct szénhidrogéncsoport, amely
egy kettdskotést tartalmaz, ilyen .példaul a
2-propenil-csoport, 3-butenil-csoport, 2-bute-
nil-csoport, 2-pentenil-csoport, 3-pentenil-cso-
port, 2-metil-2-propenil-csoport, vagy 3-me-
til-2-butenil-csopert, elsésorban 2-propenil-
-csoport vagy 2-metil-2-propenil-csoport, 3—5
szénatomos alkinilcsoport egyenes vagy el-
dgaz6 szénldnci szénhidrogéncsoport, amely
egy hdrmas kotést tartalmaz, ilyen példaul a
propargilcsoport, 2-butinil-csoport, 3-butinil-
-csoport, 2-pentinil-csoport, -3-pentinil-csoport
vagy 4-pentinil-csoport, elsgsorban propar-
gilesoport, a 3—7 szénatomos cikloalkilcso-
port lehet ciklopropilcsoport, ciklobutilcso-
port, ciklopentilesoport, ciklohexilcsoport vagy
cikloheptilcsoport, elgnydsen ciklopentilcso-
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port vagy ciklohexilcsoport és az | —4 szénato-
mos alkiléncsoport két vegyértékii egyenes
vagy elédgazé szénlinci telitett szénhidrogén-
csoport, igy példdul metiléncsoport, 1,2-et4n-
-diil-csoport, 1,3-propén-diil-csoport, 1,4-bu-
tan-diil-csoport, 1,5-pentan-diil-csoport vagy
1,6-hexan-diil-csoport.

Az X és/vagy L csoport jelentésgbdl fiig-
goen az (I) altalanos képletii vegyiiletek
aszimmetrikus szénatomot tartalmazhatnak.
Ellenkezé értelmii megjel6lés hidnyiban a
vegyiilet kémiai megnevezése alatt a lehetsé-
ges sztereokémiai izomerforméik elegyét ért-
jik, amely elegyek tartalmazzik az &sszes
diasztereomert és enantiomert.

A kirdlis centrumok abszollt konfigura-
cidja R és S jellel azonosithaté (Pure Appl.
Chem. 45, 11—30 (1976)). Az aszimmetria-
centrumok relativ konfiguraciéjat cisz és
transz jellel, és ahol lehet, alfa és béta jellel
jeloljiik .(Chemical Abstracts, 1977, Index
Guide, Appendix IV. 203. paragrafus).

Néhany vegyiiletnél nem hataroztuk meg a
sztereokémiai konfiguriciot. Ez esetben a
sztereokémiai izomerformakat az elséként
izolalt formanal ,A” betiivel, mig a mésodik-
nak ‘izoldlt formanal ,B” betiivel jeldljiik,
anélkill, hogy az aktualis sztereokémiai kon-
figurdciéra utalnink.

Az (I) éltalanos képletii vegyiiletek tisz-
ta izomerformdi az elegyekbdl 6nmagaban .
ismert mddon izolalhaték. Adott sztereokémiai
forma eléallitisdhoz eldnydsen sztereoszelek-
tiv szintézismédszert alkalmazunk. Ezeknél
optikailag aktiv kiinduldsi anyagok tiszta
formaibol indulunk ki.

Az oltalmi kor kiterjed az (I) altalinos
képletii vegyiileteknek szerves vagy szervet-
len savakkal képzett séira. Savként alkal-
mazhatok asvanyi savak, szulfonsavak, kar-
bonsavak vagy foszfortartalmii savak.

S6képzéshez asviényi savként alkalmazha-
t6 hidrogén-fluorid, hidrogén-klorid, hidrogén-
-bromid, hidrogén-jodid, kénsav, salétromsav,
sésav, perklérsav, vagy foszforsav. Elénys-
sen alkalmazhaté tovabba szulfonsav, igy
toluolszulfonsav, benzolszulfonsav, metan-
szulfonsav vagy trifluor-metinszulfonsav,
tovdbbd karbonsav, igy ecetsav, trifluor-
-ecetsav, benzoesav, valamint foszfortartal-
mii sav, igy foszfonsav, foszfonos-sav és fosz-
finsav.

Elényések azok az (I) 4ltalanos képletii
vegyiiletek, amelyek képletében
R' jelentése a fenti,
L jelentése -C(=G')-O-R® képletii csoport,
ahol :
G! jelentése a fenti,
R’ jelentése 1—4 szénatomos halogén-al-
- kil-csoport, fenilcsoport, vagy
-N=CR"R'® 4ltaidnos kéPletﬁ csoport,
vagy -NR'R', -O-COR'® csoporttal,
3—7 szénatomos cikloalkilcsoporttal
-PO-(OR')-R%, -SR'" csoporttal,
szubsztitualt 1—4 szénatomos alkilcso-
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port, valamint -COOR'® vagy cianocso-
porttal szubsztitudlt 1—4 szénatomos
alkilcsoport,

R'* jelentése 1—4 szénatomos alkilcsoport,

R!® ielentése 1—4 szénatomos alkilcsoport,

R', R'" jelentése egyméstél fiiggetleniil
1 -4 szénatomos alkilcsoport va

R'® :s R' egyiitt 3—6 szénatomos alkilén-
C‘,ogortot képeznek,

R', R® & R?' jelentése egymastol fig-

getleniil 1—4 szénatomos alkilcsoport,
R*? jelentése 1—4 szénatomos alkil-oxi-
-csoport, :

X jelentése 4,5,6,7-tetrahidro-4-benzo (b) tie-
nil-csoport, 9H-fluorén-9-il-csoport, vagy
(a@’), (ab’), (k') 4ltalanos képleti csoport
Vﬁgly -CH(A)-Z altaldnos képletii csoport,
aho

R°és R’ jelentése egymastol fiiggetleniil
hidrogénatom, 1—4 szénatomos al-
kilcsoport vagy

R®és R egyiitt vic-helyzetben kapcsoléds
1—4  szénatomos alkiléncsoportot
vagy

R®és R’ két geminilis szubsztituensként
3—6 szénatomos spirociklusos gyii-

, it képezhet, .

R® és R” egyiitt 1—4 szénatomos alkilén-
csoportot képeznek, '

R jelentése hidrogénatom vagy halo-
génatom,

A jelentése hidrogénatom, egyenes vagy el-
agazo szénlanci 1—6 szénatomos alkilcso-
port, valamint benzilcsoport vagy fenetil-
csoport, valamint 2-piridil-csoport vagy 1-

naftil-csoport,

Z jelentése fenilcsoport, amely szubsztitu-
alatlan vagy egy 1—4 szénatomos alkil-
csoporttal vagy halogénatommal szubsz-
titualt. -
Elényds (I) altaldnos képletii vegyiiletek

tovabbd, amelyek kéFletében

L jelentése -C-(=G')-O-R® ltaldnos képletii
csoporttél eltérd.

Ezen beliil elényések azok a vegyiiletek, ame-

lyek képletében

L jelentése -C-(=G)-D-R? iltalanos képletii
csoport,

Elonydsek tovabba azok az (I) altaldnos

képletii vegyiiletek, amelyek képletében

L jelentése cianocsoport, -C(=O0)-D-R*-
vagy -COOR® éltaldnos képletii csoport,
ahol ‘

D jelentése -NR®- vagy -NR®-O- iltals-

nos képletii csoport,

R? jelentése hidrogénatom, 1—5 szénato- -

mos alkilcsoport, 1—5 szénatomos
hidroxi-alkil-csoport, 3—7 szénatomos
cikloalkilcsoport, 3—5 szénatomos al-
kenilcsoport vagy 3—5 szénatomos al-
kinilesoport,

R® jelentése hidrogénatom vagy 1—5 szén-

, atomos alkilcsoport,

R¥ jelentése hidrogénatom vagy 1—4 szén-
atomos alkilcsoport,

R® jelentése fenilcsoport vagy
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-N=C(R") (R'®) 4ltalanos képletii cso-
port, ahol

R' és R'® jelentése egymastol fiiggetlenil
1—4 szénatomos alkilcsoport,

X jelentése I-indanil-csoport, 1-tetrahidro-
-naftil-csoport, 4-kromanil-csoport, ame-
lyek adott esetben egy vagy két 1—4 szén-
atomos alkilcsoporttal vagy 5—6 szén-
atoinos spiroalkandiilcsoporttal szubszti-
tudlva lehetnek,

A fentieken beliil

L jelentése lehet péld4ul cianocsoport, metil-
-karbamoil-csoport, etil-karbamoil-cso-
port, karbamoilcsoport, dimetil-karbamoil-
-csoport, propil-karbamoil-csoport, ciklo-
propil-karbamoil-csoport, metoxi-karba-
moil-csoport, allil-karbamoil-csoport, prop-
argil-karbamoil-csoport, hidroxi-etil-kar-
bamoil-csoport vagy -COOR® iltalanos
képletii csoport, ahol
R% jelentése 3-klér-propil-csopart, metoxi-

-karbonil-metil-csoport, dietoxi-foszfo-
nil-metil-csoport, ciano-metil-csoport,
2,2,2-trifluor-etil-csoport, 1- (metoxi-
-karbonil) -etil-csoport, vagy -N=
=C(CH;), csoport.

Kiilon kiemeljik azokat az (I) altalinos
képletii vegyiileteket, amelyek képletében
R' jelentése hidrogénatom,

X jelentése 2,3-dihidro-2,2-dimetil-1H-indén-
-1-il-csoport, 2,2-dimetil-1-tetrahidronaftil-
-csoport, 2,3-dimetil-kroman-4-il-csoport
vagy 2-metil-kroméan-4-il-csoport.

A legelGnydsebb vegyiiletekre példaként
megnevezziik a kdvetkezdket: .
N—metil-l-(l,2,3,4-tetrahidro-l-naftil)-lH-
-imidazol-5-karboxamid, 1- (2,3-dihidro-2,2-di-
metil-1H-indenil)-1H-imidazol-5-karboxamid
és N-metil-l-(2,3-dihidro-2,2-dimetil-lH-inde-
nil)-1H-imidazol-5-karboxamid.

Az (I) altaldnos képletii vegyiiletek kéziil
djak azok, amelyek képletében
(i) L jelentése cianocsoporttél, -CONH, cso-

porttél vagy R® helyén 1—5 szénatomos

monohalogen-alkil-csoportot tartalmazé

-COOR? altalanos képletii csoporttél elté-

ré, ha X jelentése 1-fenil-etil-csoport vagy

(if) L jelentése R® helyén alkilrészeiben 1—5
szénatomos dialkil-amino-alkil-csoportot
tartalmazé -COOR® iltalinos kepletii
csoporttdl eltérg, ha X jelentése 1-indanil-
-csoport, vagy 1,2,3,4-tetrahidro-1-naftil-
-csoport.

Az Uj vegyiiletek kozil elényssek azok,
amelyek képletében :

L jelentése R® helyén 1—5 szénatomos mo-
nohalogén-alkil-csoportot' tartalmazé
-COCR® iltaldnes képletii csoporttél el-
téro,

ha

X jelentése alkilrészében 1—7 szénatomos
1-fenil-alkil-csoport.

L elnyds jelentése tehat
vagy -CO-D-R? vagy -COOR®
letii csoport, ahol

cianocsoport,
dltaldnos kép-

4.
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D jelentése -NR*- vagy -NR*-O- iltalinos

épletii csoport, :

R? jelentése hidrogénatom, 1—5 szénatomos
alkilcsoport, 1—4 szénatomos hidroxi-
-alkil-csoport, 3—7 szénatomos cikloalkil-
csoport, 3—5 szénatomos alkenilcsoport
vagy 3—5 szénatomos alkinilcsoport

R?® jelentése hidrogénatom vagy |—5 szén-

atomos alkilcsoport,

jelentése hidrogénatom vagy 1—4 szén-

atomos alkilcsoport, :

R jelentése fenilcsoport, valamint
-N=C(R'*) (R'®) iltaldnos képletii cso-
port, ahol
R és R'® jelentése egymasté! fiiggetleniil

1—4 szénatomos alkilcsoport,
alkilrészeiben 1—4 szénatomos dialkil-
-oxi-foszfonilcsoporttal, cianocsoporttal,
(1—4 szénatomos alkil) -oxi-karbonil-cso-
porttal vagy egy-harom halogénatommal
szubsztitualt 1—6 szénatomos alkilcso-
port,

X jelentése I-indanilcsoport, 1-tetrahidro-
naftil-csoport, 4-kromanil-csoport, ame-
lyek egy vagy két 1—4 szénatomos alkilcso-
porttal vagy 5—6 szénatomos spiroalkan-
diilcsoporttal szubsztitudlva lehetnek
Ezen belil

L el6nyds jelentése cianocsoport, metil-kar-
bamoil-csoport, etil-karbamoil-csoport,
karbamoilcsoport, dimetil-karbamoil-cso-
port, propil-karbamoil-csoport, ciklopro-
pil-karbamoil-csoport, metoxi-karbamoil-
-csoport, allil-karbamoil-csoport, propar-
gil-karbamoil-csoport, vagy hidroxi-etil-
-karbamoil-csoport, valamint -COORS
altalanos képletii csoport, ahol
R® jelentése 3-klor-propil-csoport, metoxi-

-karbonil-metil-csoport, dietoxi-foszio-
nil-metil-csoport, ciano-metil-csoport,
2,2,2-trifluor-etil-csoport, ‘1-(metoxi-
-karbonil) -etil-csoport  vagy -N=
=C(CH,), csoport.
Kiilén kiemeljiitk azokat az 10 vegyiilete-
ket, amelyek képletében

R' jelentése hidrogénatom,

X jelentése 2,3-dihidro-2,2-dimetil-1H-indén-
-1-il-csoport, 2,2-dimetil-]-tetrahidro-naf-
til-csoport, 2,3-dimetil-kroman-4-il-csoport
vagy 2-metil-krom4n-4-il-csoport.

A talidlméiny tirgya tovabba eljirds az

(I) éltaldnos képletii vegyiiletek el6allita-

séra.

A talilmény.érteimében az (I) 4ltalinos
képletii vegyiiletek eldallitisa soran ugy ja-
runk el, hogy (II) altaldnos képletii vegyi-
letet, a képletben
X és L jelentése a fenti,
hangyasav 1—4 szénatomos alkil-észterével
kondenzilunk megfeleld bazis, példaul alk4li-
fém-alkoxid vagy -hidrid, igy natrium-met-
oxid, kalium-etoxid, natrium-hidrid, litium-
-hidrid vagy hasonlék jelenlétében inert oldé-
szerben, majd a kapott (III) 4ltalanos kép-
letii koztiterméket, a képletben
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X és L jelentése a fenti,
M jelentése alkalifématom, .

alkilifém-tiocianattal sav jelenlétében
(Ia) éltaldnos képletii 2-merkapto-imidazolla
alakitjuk, a képletben
X ésL jelentése a fenti,
amelyet kivint esetben (Ib) dltalanos képle-
ti vegyiiletté alakitunk salétromsav segit-
ségével adott esetben alkalifém-nitrit, példaul
natrium-nitrit jelenlétében.

Inert oldoszerként eldénydsen alkalmaz-
haték példaul aromds szénhidrogének, igy
benzol, metil-benzol vagy dimetil-benzol, éte-
rek, igy 1,1-oxi-biszetan, tetrahidrofuran,
vagy l,4-dioxan, valamint aprotikus szerves
olddszerek. Az imidazol-gyfirii ciklizdldsi re-
akcidjahoz erfs asvanyi savként alkalmaz-
hat6 példdul hidrogén-halogenid, igy hidro-
gén-klorid.

Ebben a reakcioban a savat 5—50 mél,
elénydsen 15—40 mol feleslegben alkalmaz-
zuk.

Az (Ib) dltaldnos képletii vegyiilet el3-
allithaté a (IV) 4ltalanos képletii 4-amino-
-1H-imidazol-szarmazék dezamindlasaval
is, a képleftben
L és X jelentése a fenti,

L elonyds jelentése cianocsoport vagy
amidcsoport.

A dezamindlds megvalésithaté diazota-
lassal és ezt kovets redukaldssal, amelyet
egymas utdn, vagyis a (IVa) éltaldnos kép-
letii diazoéniumsé izoldlasival vagy egylépés-
ben, vagyis a diazéniumsé in situ redukala-
saval végezhetjiik.

A (IV) éltaldnos képletii 4-amino-1H-imid-

azol-szdrmazékot vizes kdzegben alkélifém-
-nitrittel, példaul natrium- vagy kalium-nitrit-
tel sav, igy hidrogén-klorid, kénsav vagy sa-
létromsav jelenlétében, vagy nitrénium-tet-
rafluoroborattal (NO®BFS,) reagiltatva kap-
juk a (IVa) altalanos képletii diazéniumsot,
a képletben
L és X jelentése a fenti,
A®  jelentése a diazotalasi reakcioban al-
kalmazott sav konjugalt bazisdnak
megfelelé anion vagy tetrafluoroborat
anion.

A (IVa) 4ltalanos képletii diazéniumsét
megfeleld redukaloszerrel, igy hipofoszforsav-
val megemelt hdémérsékleten, elonydsen a
reakcidelegy forraspontjan redukaljuk.

A dezaminalds megvalésithaté 1—5 szén-
atomos alkil-nitrit, igy 1,1-dimetil-etil-nitrit
vagy 3-metil-butil-nitrit segitségével is meg-
felelé aprotikus oldészerbn, igy tetrahidro-
furdnban, 1,4-dioxdnban, triklér-metanban
vagy N,N-dietil-formamidban, amelynek soran
a (IV) altaldnos képletii 4-amino-1H-imid-
azol-szarmazékbo! kozvetleniil az (Ib) 4lta-
lanos képletii vegyiiletet kapjuk. A reakcié
sordn altaldAban megemelt h&mérsékleten,
elénydsen a reakcidelegy forrdspontjan dol-
gozunk.

5
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A kapott (I) altalanos képletii vegyiiletek
oénmagiban ismert modon atalakithatok.

Az L helyén allé csoport a karbonsav-szar-
mazékok 4talakitdsdra ismert médszerekkel,
példaul hidrolizissel és észterezéssel és/vagy
atészterezéssel, és/vagy amidalassal vagy
dtamidalassal, vagy gyiirlizarasi reakcioval
mas, az L jelentésébe esé csoporttd alakit-
hato.

Az L helyén -C (=G)-D-R? vagy -C(=G')-
-O-R®- - csoportot tartalmazé (I) altalanos
képletii vegyiiletek el6allithatok a megfeleld
szerkezetli karbonsavbol, tiokarbonsavbol
vagy ezek funkcidés szdrmazékibdl amidalds-
sal vagy észterezéssel, vagy a megfeleld ész-
terb6! vagy amidbol atészterezéssel vagy at-
amidalassal. Ennek soran elénybsen gy ja-
runk el, hogy a savat aktiv szarmazékka ala-
kitjuk, példaul halogénezéssel, igy tionil-klo-
riddal, tionil-bromiddal, foszforil-kloriddal,
foszforil-bromiddal, foszfor-trikloriddal, fosz-
for-tribromiddal, pentaklor-foszforannal vagy
mas hasonlé halogénezdszerrel, vagy a meg-
feleld anhidriddé trténé dehidratalassal, va
acil-halogeniddel, igy acetil-kloriddal, 2,2-di-
metil-propanoil-kloriddal, etil-karbon-klori-
dattal vagy 1,1-dimetil-etil-karbon-kloridéttal
torténd reakcioval.

A kapott (V) altalanos képletii aktiv szar-
mazékot, a képletben
R', G és X jelentése a fenti,

T jelentése lehasadé csoport, példéul
halogénatom, elénydsen klor- vagy
bromatom, -O-acil-csoport, elényo-
sen 2—6 szénatomos -O-CO-alkil-
-csoport vagy 2—6 szénatomos
-0-CO-O-alkil-csoport, vagy (1)
altalanos képletii csoport,

megfeleld H-O-R® altaldnos képletii hidroxi-

vegyiilettel reagéltatjuk, a képletben

R® jelentése a fenti.

A soképzési reakcié kozben felszabaduld sav

megkotésére elonydosen megfelelé bazist, pél-

déull( trialkil-amint, igy trietil-amint alkalma-
zunk.

Az L helyén -C(=G)-D-R? vagy -C(=G)-
-O-R® éltalanos képletii csoportot tartalmazo
(I) altalanos képletii vegyiiletek elgallithaték
gy is, hogy a kiindulasi anyagként alkalma-
zott savat vagy tiosavat és amint, merkap-
tént vagy alkoholt amid, észter vagy tioész-
ter képzésére alkalmas reagenssel, példaul
karbodiimiddel, igy diciklohexil-karbodiimid-
del (DCC), 2-halogén-1-alkil-piridinium-halo-
geniddel, igy 2-klor-1-metil-piridinium-jodid-
~dal, 1,1"-karbonil-bisz (1H-imidazol)-lal és ha-
sonl6 reagenssel kezeljiik. Az amidalasi vagy
észterezési reakciot elénydsen inert olddszer-
ben, igy szénhidrogénben, példaul metil-ben-
zolban, dimetil-benzolban, halogénezett szén-
hidrogénben, példaul diklér-metanban, tri-
kldr-metdnban, éterben, péld4ul tetrahidro-
furanban, dioxdnban, vagy bipolaris apro-
tikus olddszerben, példaul N,N-dimetil-form-
amidban, N,N-dimetil-acetamidban vagy ha-
sonlé oldészerben végezziik.
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Az L helyén cianocsoportot tartalmazo
(I) éltaldnos képletii vegyiiletek elééllitha-
tok a megfeleld amino-karbonil-vegyiilet de-
hidrataldsaval is. Dehidrataloszerként alkal-
mazhat6 példdul pentaklér-foszforan, foszfo-
ril-klorid, tionil-klorid, foszfor-pentoxid, vala-
mint anhidridek, igy ecetsav-anhidrid, trifluor-
-ecetsav-anhidrid és hasonlék. A reakci6hd-
mérséklet az alkalmazott dehidratilészertsl
fiigg, és altaldban szobahémeérséklet és a
reakcioelegy forraspontja kozott, elénydsen
20—120°C kozotti homeérsékleten dolgozunk.
A dehidratalési reakci6t kivdnt esetben inert
szerves oldészerben, példaul halogénezett
szénhidrogénben, igy diklor-metanban, tri-
klér-metdnban, éterben, igy tetrahidrofuran-
ban, dioxanban, vagy poliros aprotikus ol-
ddszerben, igy N,N-dimetil-formamidban,
N,N-dimetil-acetamidban vagy hasonlé ol-
ddszerben végezziik.

A tetrazol-szarmazék elGallithaté a meg-
felel6 nitril (L jelentése cianocsoport) és egy
azid reakcidjdval inert szerves olddszerben,
igy N,N-dimetil-formamidban vagy dimetil-
-szulfoxidban 20—150°C kozotti homeérsékle-
ten. Az L helyén (b), (d), (e), (f) vagy (g)
altalanos képletli csoportot tartalmazo (I)
altalanos képletii heterociklusos vegyiiletek
eléallithatok a karbonsav vagy annak szar-
mazéka, példaul sav-klorid, imino-éter, imino-
-tioéter, amidin vagy amidoxim és megfelel
reagens, igy diamin, amino-alkohol, amino-
-merkaptan, amidoxim, alfa-halogén-keton,
alfa-halogén-aldehid, savhalogenid vagy kar-
bonsav-anhidrid reakciéjaval. A fenti reakcié
az irodalombé! ismert (példdul Chemistry of
Carbon Compounds, IV. kétet, Elsevier Publ.
Co. (1957) és Heterocyclic Compounds, Wiley
N.Y,, 5. kotet (1957), 6. kotet (1957) és 7. k-
tet (1961)).

A kéntartalmi (I) dltalanos képletii vegyii-
letek (L jelentése -CS-D-R?) eldallithatok,
ha a megieleld oxi%éntartalmﬁ vegyiiletet
(L jelentése -CO-D-R*) foszfor-pentaszulfid-
dal vagy 2,4-bisz(4-metoxi-fenil)-2,4-diszul-
fid-1,3,2,4-ditiadifoszfetdnnal (Lawesson rea-
gens) reagaltatjuk. A reakci6t elénydsen bazis
jelenlétében szerves- oldoszerben, igy N,N-
-dimetil-formamidban, N,N-dimetil-acetamid-
ban, hexametil-foszfor-triamidban, acetonitril-
ben, metil-benzolban vagy dimetil-benzolban
végezziik.

Az (I) altalanos képletii amidoxim-szar-
mazékok (L jelentése C(NH,)=NOH) el6-
allithatok a megfeleld nitril (L jelentése ciano-

“csoport) és hidroxil-amin reakciéjaval.

Sztereokémiailag tiszta izomerek el6alli-
tdsadhoz sztereoszelektiv reakcidlépéseket és
reakciokoriilményeket kell alkalmazni. A tisz-
ta izomerek elgallithatok tovabba a sztereo-
kémiai izomerelegyekbSl 6nmagaban ismert
elvalasztasi eljarasokkal.

Az 10j (1) altalanos képletii vegyiiletek
elééllitasdhoz alkalmazott kiinduldsi anyagok
ismertek vagy ismert eljarasokkal elGallit-

hatok.
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Igy példaul a (II) 4ltalinos képletii ve-
gyiiletek elGéllithatok, ha (VI) altalanos kép-
letii amino-metilén-szarmazékot, a képletben
L és X jelentése a fenti,
ecetsav-anhidrid jelenlétében hangyasavval
reagéltatunk.

A (VI) éltaldnos képletii vegyiiletek eld-
allithaték, ha (VII) 4ltalianos képletii amint,
a képletben
X jelentése a fenti,

(VIII) éltalinos képletii brém-metilén-szér-
mazékkal reagéltatunk, a képletben

L jelentése a fenti,

megfelel§ bazis, igy natrium-karbonat jelen-
léteben.

A (IV) altalanos képletii 4-amino-1H-imid-
azol-szarmazékok elallithatok (IX) altala-
nos képletii vegyiiletek ciklizilasival, a kép-
letben
X és L jelentése a fenti,
bézis-katalizitor jelenlétében megemelt hé-
mérsékleten oldészerben, igy alkoholban. A
ciklizalds megvalésitiasa sordn elénydsen
gy jérunk el, hogy a (IX) 4ltalinos képletii
kiinduldsi anyagot alkoholban katalitikus
mennyiségii alkoxiddal kezeljik forrasponti
hémérsékleten, ahol az alkoxidot alkalifém.-
nek az oldészerként alkalmazott alkoholban
torténd felolddsdval allitjuk els. Eljarha-
tunk azonban dagy is, hogy a (IX) altalanos
képletii vegyiletet alkalifém-alkoxiddal rea-
galtatjuk poliros oldészerben, igy N,N-dime-
til-formamidban vagy dimetil-szulfoxidban.
A reakciohGmérséklet iltalsban 60— ]40°C.

A (IX) altalanos képletii kiindul4si anyag

eldéllithaté (X) altalanos képletii amidin al-
kilezésével, a képletben
X jelentése a fenti,
(VIII) altalinos képletii brom-metilén-szar-
mazék segitségével megfelels bazis, péld4ul
alkélifém-hidroxid, alkalifém-karbonat vagy
hidrogén-karbonat, alkalifoldiém-karbonat
vagy hidrogén-karbonat, alkéliféldiém-oxid,
alkalifém-alkoxid vagy trialkil-amin, példaul
natrium-hidroxid, kalium-hidroxid, n&trium-
-karbonat, kalium-hidrogén-karbonit, magné-
zium-oxid, kalcium-oxid, néatrium-metoxid,
nitrium-etoxid, kalium-etoxid, kalium-izo.
propoxid, piridin, N,N-dietil-etan-amin és ha-
sonldk jelenlétében. Bizonyos esetben elonyds
lehet koronaéter alkalmazasa. A reakciohs.
mérséklet 10°C és a reakcidelegy forraspont-
ja kozodtt valtozhat. A reakci¢ megvalosithaté
oldészer nélkiil, Jvagy oldészer, igy N,N-di-
metil-formamid, 'N,N-dimetil-acetamid vagy
dimetil-szulfoxid jelenlétében.

A (X) altaldnos képletii vegyiiletek el6-
allithatok (VII) 4ltalanos képletii amin és
(XI) 4ltalanos képletii, 1—5 szénatomos alkil-
-N-ciano-metan-imidat reakcisjaval megfelelé
inert oldészer, igy triklor-metédn, tetrahidro-
furdn, 1,4-diox4n, acetonitril, N,N-dimetil-
-formamid vagy N,N-dimetil-acetamid jelen-
létében. A reakcigt szobah8mérséklet és a
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reakcidelegy forraspontja kozotti, elénydsen
20—80°C kozdtti hémérsékleten végezziik.
A reakci6 kozben felszabadulé 1—5 szénato.
mos alkanol és az oldészer csokkentett nyomai-
son végzett desztillicioval torténs elfdvoli-
tasaval (X) iltalanos képletii N-ciano-amidint
kapunk, amely tovabbi tisztitis nélkiil altala-
ban kozvetleniil felhasznilhats.

A (IV) éltaldnos képletii 4-amino-LH-imid-
azol-szdrmazékok elGéllithatok tovabba a
(VII) éltaldnos képletii aminbél egylépésben
végrehajtott N-alkilezéssel és ciklizalassal.
Az eljards sorin oldészerként és bazisként
a kétlépéses szintézis soran ismertetett oldé-
szereket és bazisokat alkalmazzuk.

A (VII) éltaldnos képletii amin-szarma-
zékok el6allithaték (XII)4ltalanos keépletii
oxim redukildsaval, a képletben
X' jelentése olyan geminilis kétvegyértékii

csoport, amelyet az X csoportot az | H-imid-

azol-5-karbonsav-csoporthoz kapcsolé

szénatom hidrogénjének eltivolitissval

kapunk.
A redukciét  altalaban hidrogénnel végezziik
nemesfém katalizitor jelenlétében vagy fém-
hidrid reagenssel, igy Iitium-tetrahidro-alu-
minattal vagy diborannal végezziik megfeleld
inert oldészerben, igy éterben, példdul tetra-
hidrofuranban- vagy 1,4-dioxanban. A (XII)
dltaldnos képletii oxim elektrokémiai tton
is redukalhato.

A (XII) altaldnos képletii oxim elallit-
haté a megfelels (XIII) altaldnos képletii ke-
tonbdl, képletben
X' jelentése a fenti,
hidroxilaminnal végzett reakcigval.

A (VII) altaldnos képletii aminok el54l-
lithaték tovabba a (XIIT) dltalanos képletii
ketonok reduktfv aminilasaval formamid se-
gitségével hangyasav jelenlétében, és az N-
-formilcsoport hidrogén-halogeniddel, példul
hidrogén-kloriddal térténé eltavolitisaval.

A (VI) altalanos képletii koztitermékek
el6allithatok tovabba a (XII1) altaldnos kép-
letii keton reduktiv N-alkilezésével (XIV) al-
taldnos képletii amino-metilén-szarmazék se-
gitségével, a képletben
X'és L jelentése a fenti.

A reduktiv N-alkilezést dltaldban a kevert
és kivant esetben melegitett reakcioelegy hid-
rogénezésével végezzikk megfelel§ inert szer-
ves olddszerben a katalitikus hidrogénezés
ismert médszereivel. Oldészerként alkalmaz-
haté alkanol, példaul metanol vagy etanol,
éter, példaul tetrahidrofuran. A hidrogéne-
zést dltaldban hidrogénatmoszféra alatt kata-
lizator, igy szénre felvitt palladium vagy szén-
re felvitt platina jelenlétében végezziik. A
hidrogénezés soran bizonyos funkciés csopor-
tok is reakciéba léphetnek, ennek elkeriilésére
a reakcielegyhez megfelel§ katalizatormér-
get, példaul tiofént adagolunk.

A reduktiv N-alkilezés megvalésithato
tovabba agy is, hogy a kevert és kivant eset-
ben melegitett reakcidelegyet natrium-ciano-
-borhidriddel, natrium-boérhidriddel, hangya-

7
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savval vagy ennek séjaval, példaul ammé-
nium-formiattal kezeljik.

Azok az (V) altaldnos képletii vegyiiletek,
amelyek képletében
X jelentése szubsztituilatlan 1-indanilcso-

porttol, 1,2,34-tetrahidro-1-naftalenil-cso-

porttél, és -CH (A)-Z altaldnos képletii
csoporttdl eltérd,

A jelentése szubsztitualatlan 1—5 szén-

atomos alkilcsoport,

Z jelentése fenilcsoport,

amely lehet szubsztitualatlan vagy egy
1—4  szénatomos alkilcsoporttal vagy
halogénatommal szubsztitualt,

R' jelentése hidrogénatom,

G jelentése oxigénatom és ,

T jelentése klératom vagy brématom,

Xalamint ezek s6i és sztereoizomer formai

jak.

Az (V) altalanos képletii vegyiiletek kozé
tartozé karbonsavak és megfeleld 1—6 szén-
atomos alkil-észterek ismertek a 0 207 563.,
0 234 656. és 0 240 050. szamii eurdpai kozre-
bocsatasi iratbdl és a 3 354 173., 3 336 326.,
4 038 286. és 3 991 072. szamii USA-beli sza-
badalmi leirasbél. :

Az (I) altaldnos képletii vegyiiletek sta-
bilak és alkalmazdsuk esetén nincs sziikség
6vo rendszabalyok betartisira. Az (I) alta-
ldnos képletii vegyiiletek kivalé szelektiv her-
bicid hatassal rendelkeznek és felhasznalha-
tok haszonnévények, elsésorban cukorrépa,
szOjabab, gabonafélék és elénydsen rizs és
kukorica esetén. Bizonyos esetekben olyan
gyomokra is alkalmazhatok, amelyek egyéb-
ként csak totdlis herbicidekkel irhatok. Meg-
felel6 alkalmazasi mennyiség esetén a kezelt
novény olymértékben karosul, hogy elpusztul.

A talalmény szerinti készitmények az (I)
altaldnos képletii hatéanyagok mellett egy
vagy tobb inert hordozét &s kivant esetben
mas segédanyagot tartalmaznak, a készit-
ményt a komponensek Osszekeverésével al-
litjuk eld.

Az (I) altaldnos képletun vegyiiletek tehat
onmagaban ismert modon emulgealthaté kon-
centratumokka, kozvetleniil permetezhetd
vagy higithaté oldatokka, higitott emulziék-
kéd, nedvesithetd porokkd, oldhaté porokka,
granuldtumokka, és példaul polimer anyag-
ban_ felvett kapszulakészitményekké alakit-
haték. Az alkalmazott készitmény tipusat
és az alkalmazis médjat, igy - permetezést,
porzast, szérast az elérni kivant hatistdl és
az adott kdriilményektsl fiiggden valasztjuk
meg.

Oldészerként alkalmazhatok aromas szén-
hidrogének, elényosen a 8—12 szénatomos
frakcick, példdul dimetil-benzol-elegyek vagy
szubsztitualt naftalinok, ftal4tok, igy dibu-
til-ftaldt vagy dioktil-ftalat, alifas vagy ali-
ciklikus szénhidrogének, igy ciklohexan vagy
parafin, alkoholok és glikolok, és ezek éter- és
észter-szarmazékai, igy etanol, etilénglikol,
etilénglikol-monometil-* vagy -monoetil-éter,
ketonok, igy ciklohexanon, erdsen poliros
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oldészerek, igy N-metil-2-pirrolidon, dimetil-
-szulfoxid vagy dimetil-formamid, valamint
adott esetben epoxidalt ndvényi és éllati ola-
jok, igy epoxidalt kékuszolaj vagy széjabab-
olaj, tovabba viz. i

Szildrd hordozdanyagként alkalmazhatok
példaul por és diszpergélhaté porkészitmény
esetén természetes dsvanyi anyagok, igy kal-
cit, talkum, kaolin, montmorrilonit vagy atta-
pulgit. A fizikai tulajdonsdgok javitdséra al-
kalmazhatunk erGsen diszpergalt kévasavat
vagy polimert. Granuldtumhoz alkalmazhaté
poérusos hordozéanyagként hasznilhaté hor-
zsako, tort tégla, szepiolit vagy bentonit, va-
lamint nem-adszorbeilé hordozéanyagként
kalcit vagy homok. Alkalmazhaté tovibba
szdmos elogranuléit szervetlen vagy szerves
anyag, példaul dolomit vagy poritott névényi
maradékok.

Az (I) altaldnos képletii vegyilet tulaj-
donsagaitol fiiggden alkalmazunk kiilonbéz6
feliiletaktiv anyagot, igy nemionos, kationos
és/vagy anionos feliiletaktiv anyagot, ame-
lyek megfelel6 emulgeald, diszpergalé és ned-
vesité hatassal rendelkeznek. Alkalmazhatdk
tovabba kiilonbozg feliiletaktiv anyagok keve-
rékei is.

Anionos feliiletaktiv anyagként alkalmaz-
haték vizoldhat6 szappan és vizoldhat6 szin-
tetikus feliiletaktiv anyag.

Szappanként eldnydsen alkalmazhatok
hosszabb szénlancii :(10—22 szénatomos)
zsirsavak alkélifémsoi, alkélifoldiémsoi, vagy
szubsztitualatlan vagy szubsztitualt ammoni-
ums6i, példaul oleinsav vagy sztearinsav nat-
rium- vagy kaliumséja vagy természetes zsir-
sav elegye, amelyek elGallithatok példaul ké-
kuszolajbél vagy faggyiiolajbél. Alkalmazha-
tok tovabba az emlitett zsirsavak metil-taurin-
soi is.

Szintetikus feliiletaktiv anyagként emlithe-
t6 példdul zsirsav-szulfonat, zsirsav-szulfat,
szulfonozott benzimidazol-szdrmazék vagy
alkil-aril-szulfonat.

A zsirsav-szulfonatok vagy szulfitok els-
nyosen alkalmazhatok alkalifémsé alkali-
foldiémso vagy szubsztitualatlan vagy szubsz-
titudlt ammoniumséi formdajaban, ahol az
alkilcsoport elGnybsen 8—22 szénatomos,
amelybe beleértendd az acilcsoport alkilrésze-
is, ilyen példdul a lignin-szulfonsav natrium-
vagy kalciumséja, dodecil-szulfst natriumsé-
ja vagy kalciumséja vagy természetes zsir-
savakbol nyert zsiralkohol-szulfatok natrium-
vagy kalciumsoi. Ide tartoznak az etilén-oxi-
dot tartalmazé zsiralkohol-szulfonsavak és
kénsav-észterek séi is. A szulfonilezett benz-
imidazol-sz4drmazékok elGnydsen két szulfon-
sav-csoportot és egy 8—22 szénatomos zsir-
savcsoportot tartalmaznak. Az alkil-aril-szul-
fonatokra példaként emlitheté a dodecil-ben-
zol-szulfonsav, dibutil-naftalén-szulfonsav
vagy naftalén-szulfonsav/formaldehid kon-
denzicios termék nétrium-, kalcium- vagy
trietanol-amin-séja. Alkalmazhaték tovabba
foszfatok, péld4ul 4—14 mol etilén-oxidot tar-
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talmazé p-nonil-fenol foszforsav-észterséja
vagy foszfolipid. ‘

~Nemionos feliiletaktiv anyagként elényd-
sen alkalmazhaték alifés vagy cikloalifis al-
koholok poliglikoléterei, valamint telitett és
telitetlen zsirsavak és alkil-fenolok, amelyek
3—10 glikolétercsoportot és az alifds szén-
hidrogén részben 8—20 szénatomot, valamint
az alkil-fenol-alkil részében 6—18 szénatomot
tartalmaznak.

Nemionos feliiletaktiv anyagként alkal-
mazhaték tovdbbi a poli(etilén-oxid) 1—10
szénatomos polipropilénglikollal vagy etilén-
-diamino-polipropilénglikollal képzett vizold-
haté adduktumai, amelyek 20—250 etiléngli-
kol-éter-csoportot és 10—100 propilénglikol-
-csoportot tartalmaznak. Ezek a vegyiiletek
dltaldban 1—5 etilénglikol egységet tartal-
maznak egy propilénglikol egységre szamit-
va.

A nemionos felilletaktiv anyagokra példa-
ként emlithet5 a nonil-fenol-polietoxi-etanol,
kasztorolaj-poliglikol-éter, polipropilén/poli-
etilén-oxid adduktum, tributil-fenoxi-poli (et-
oxi-etanol), polietiléngliko! és oktil-fenoxi-
-polietoxi-etanol. :

Emulgedlhatd koncentrdtum

hatdanyag:
feliiletakt{v anyag:
folyékony hordozéanyag:

Porkészitmények

hatdanyag:

szildrd hordozdanyag:

Szuszpenzids koncentrgtum

hatdanyag:
viz:

feliletaktiv anyag:

Nedvesitheté por

hatdanyag:
feliiletakt{v anyag:

szilérd hordozdanyag:

Granuldtum
hatdanyag:

szildrd hordozdanyag:
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Nemionos feliiletaktiv anyagként alkal-
mazhat6 tovébba polietilénszorbitan zsirsav-
észtere, igy polioxietilénszorbitan-dioleat.

‘Kationos feliiletaktiv anyagként elénydsen

‘alkalmazhaték a kvaterner ammoéniumsok,

amelyek nitrogén-szubsztituensként legalibb
egy 8—22 szénatomos alkilcsoportot tartal-

-maznak, ahol a tovabbi szubsztituens lehet

szubsztitualatlan vagy halogénezett rovid-
szénldnci alkilcsoport, benzilcsoport vagy
hidroxi-alkilcsoport. Séként elénydsen alkal-
mazhatok a halogenidek, metil-szulfitok vagy
etil-szulfitok, példaul a sztearil-trimetil-am-
monium-klorid vagy benzil-di (2-klér-etil) -etil-
-ammonium-bromid.

A taldlmény szerinti herbicid készitmé-
nyek elénydsen 0,1—95 tomeg%, elsésorban
0,1—80 tomeg% (I) altalinos képletii hats-
anyagot és 1—99,9 tomeg% szilard vagy fo-
lyékony segédanyagot és 0—25 tomeg%, el6-
nydsen 0,1—25 tomeg% feliiletaktiv anyagot
tartalmaznak.

A talilmany szerinti készitmények eld-
nyds Osszetételei a kovetkezok:

1-20 témeg%, elGnyésen 5-10 tomeg%

5-30 tomeg%,

eldnydsen 10-20 témeg%

50-94 tomeg%, elGnydsen 70-85 tomeg%

0,1-10 tdmeg%, elbnydsen 0,1-1 tomeg%

99,9-90 tomeg%, elénydsen 99,9-99 tiomeg

5-75 témeg%, eldénydsen 10-50 tomeg%
94-25 tomeg%, eldnydsen 88-30 tomeg%

1-40 témeg%, elénydsen, 2-30 tomeg%

0,5-90 tomeg%, elénydsen 1-80 tomeg%
0,5-20 tdmeg%, eldnydsen 1-15 tomeg%

5-95 tomeg%, eldnydsen 15-90 tomeg%

0,5-30 tomeg%, el6nydsen. 3-15 tomeg%

99,5-70 tomeg%, eldnydsen 97-85 tomegh
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A taldlményt kozelebbrdl az alibbi, nem
korlatozo jellegii példakkal szemléltetjiik.

Elgallitasi példak
A. A kiinduldsi anyagok elddllitisa
1. példa _

a) 115 tomegrész 2,3-dihidro-2-propil-4H-
-1-benzopiran-4-on, 80 tomegrész metil-glicin,
156 tomegrész kalium-fluorid és 800 tomeg-
rész metanol elegyét légkori nyomason és szo-

bahémérsékleten 5 tomegrész 10 tomeg%-

os szénre felvitt pallddium katalizétor jelen-
létében hidrogénezzilk. A szédmolt hidrogén
felvétele utdn a katalizatort kisziirjik és a
sziirletet beparoljuk. A maradékot 1,1’-oxi-
-biszetanban felvessziik. A szerves fazist viz-
zel és 5 tomeg%-os natrium-hidroxid-oldattal
mossuk, szaritjuk, sziirjiik és beparoljuk. Igy
97 tomegrész (73,0%) metil-(cisz4-transz)-

-N-(3,4-dihidro-2-propil-2H-1-benzopirin-4- .

-il) -glicint kapunk olajos maradék formija-
ban (1. szdmi vegyiilet).

b) 97 tomegrész metil-(cisz4transz)-N-
-(3,4-dihidro-2-propil-2H-1-benzopirin-4-il)-
-glicin, 360 tomegrész hangyasav és 100 t6-
megrész ecetsavanhidrid elegyét egy éjsza-
kan keresztiil szobah6mérsékleten keverjiik.
A reakcidelegyet beparoljuk és a mardékot
diklér-metdnban felvesszitk. A szerves fazist
vizzel, natrium-hidroxid oldattal és 5 témeg %, -
os sésav-oldattal mossuk, szaritjuk, sziirjiik
és beparoljuk. Igy 78 tomegrész (76,4%) me-
til- (cisz+transz)-N- (3,4-dihidro-2-propil-2H-
-1-benzopiran-4-il) -N-formil-glicint  kapunk
maradék formajdban (2. szami koztitermék).

c) 76 tomegrész metil-(cisz{transz)-N-
- (3,4-dihidro-2-propil-2H-1-benzopiran-4-il )-
-N-formil-glicin 188 tdmegrész tetrahidrofu-
ranban felvett oldatdhoz keverés kdzben 13
tdmegrész'50 tomeg%-os natrium-hidrid disz-
perziot adunk. A reakciéelegyet egy éran ke-
resztiil szobah6mérsékleten keverjiik, majd
75 tomegrész metil-formidtot adunk hozza.
Ezutdn egy éjszakan keresztiil szobahémér-
sékleten keverjilk, a csapadékot kisziirjiik
€és 160 tomegrész metanol, 100 tdmegrész viz
és 36 tdmegrész koncentralt sésav elegyében
oldjuk. Az oldatot 60 tdmegrész kalium-tio-
cianat 30 témegrész vizben felvett oldataval
elegyitjiik és egy éjszak4dn keresztiil szoba-
hémérsékleten keverjiik. Az elvalasztott olajat
széritjuk. Igy 56 tomegrész (33,6%) metil-
-(cisz+-transz)-1-(3,4-dihidro-2-propil-2H-1-
-benzopiran-4-il) -2-merkapto-1H-imidazol-5-
-karboxilatot kapunk olajos maradék forma-
jaban. (3. szamu kiindulasi anyag)

d)- 56 tomegrész metil-(cisz4-transz)-1-
-(3,4-dihidro-2-propil-2H-1-benzopiran-4-il)-
-2-merkapto-1H-imidazol-5-karboxilatot 200
tomegrész. 10 tdmeg%-os salétromsav oldat-
ban oldunk. Az intenziv reakcié lejatszodasa
utin a reakcidelegyet 6rolt jégen lehiitjiik és
natrium-hidroxid oldattal kezeljiik. A termé-
ket diklér-metannal extrahéljuk, az extraktu-
mot vizzel mossuk, szaritjuk, szfirjiik és be-
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paroljuk. A maradékot szilikagélen hexan/etil-
-acetat 90:10 eleggyel eludlva oszlopkroma-
tografidsan tisztitjuk. Az elsé frakciét dssze-
gyiijtjiik és az eluenst beparoljuk..A mara-
dékot 1,1'-oxi-biszetannal kristalyositjuk. A
terméket sziirjiik €s szaritjuk. Igy 4,6 tomeg-
rész (9,0%) metil- (cisz)-1- (3,4-dihidro-2-pro-
pil-2H-1-benzopiran-4-il)-1H-imidazol-5-karb-
oxilatot kapunk. Olvadaspont 106,5°C (4.
szdmi kiinduldsi anyag).

A maisodik frakciot osszegyiijtjiik és az
eluenst beparoljuk. A maradékot 2-propanon-
ban és 1,1’-oxi-biszetdnban nitritsova alakit-
juk. A sét sziirjik és széritjuk. Igy 10,1 t6-
megrész (16,3%) metil- (transz)-1- (3,4-dihid-
ro-2-propil-2H-1-benzopirén-4-il)-1H-imi-
dazol-5-karboxildt-mononitratot kapunk. Ol-
vadéspont 150,2°C (5. szami kiindulasi
anyag). :

2. példa

a) 79,5 tomegrész 6-fluor-2,3-dihidro-2-
-metil-4H-1-benzopirdn-4-on, 63 tomegrész
hidroxil - amin-hidroklorid és 378 toémegrész
piridin elegyét visszafolyatdsi hémérsékleten
egy éjszakan keresztiil keverjik. A reakcio-
elegyet vizre ontjilk, a csapadékot sziirjiik
és vakuumban 60°C hémérsékleten szaritjuk.
[gy 69,5 tomegrész (80,9%) 6-fluor-2,3-dihid-
ro-2-metil-4H-1-benzopiran-4-on-oximot  ka-
punk. Olvaddspont 142,5°C (6. szdmiu kiin-
dulasi anyag).

b) 68,5 tomegrész 6-fluor-2,3-dihidro-2-me-
til-4H-1-benzopirdn-4-on-oxim és 480 tomeg-
rész ammoniaval telitett metanol elegyét lég-

- kori nyomdson és szobahdmérsékleten 6 to-

megrész Raney-nikkel katalizatoron hidrogé-
nezziik. A szamolt mennyiségii hidrogén fel-
vétele utdn a katalizatort kisziirjik és a sziir-
letet bepdroljuk. Igy 62 tomegrész (97,8%)
6-fluor-3,4-dihidro-2-metil-2H-1-benzopirn-4-
-amint kapunk maradék formajaban (7. szami
kiinduldsi anyag).

c) 62 tomegrész 6-fluor-3,4-dihidro-2-me-
til-2H-1-benzopiran-4-amin, 53 témegrész me-
til-2-brém-acetat, 38 tomegrész N,N-dietil-
-etan-amin és 52 tomegrész N,N-dimetil-form-
amid elegyét egy éjszakan keresztiil szoba-
hémérsékleten keverjiik. Dikiér-metdn hozza-
adadsa utdn a csapadékot sziirjiik. A sziirletet
négyszer vizzel mossuk, szaritjuk, sziirjik
és bepdroljuk. A maradékot szilikagélen he-
xén/etil-acetdt 80:20 eleggyel eludlva osz-
lopkromatografidsan tisztitjuk. A kivant frak-
ci6t dsszegyiijtjiik és az eluenst leparoljuk.
fgy 35,7 tomegrész (43,7%) metil-transz-N-
-(6-fluor-3,4-dihidro-2-metil-2H-1-benzopiran-
-4-il) -glicint kapunk maradék formajaban
(8. szamii kiindulasi anyag).

"d) 35,7 tomegrész metil-transz-N- (6-fluor-
-3,4-dihidro-2-metil-2H-1-benzopirin-4-il) -gli-
cint 128 témegrész hangyasavval és 30 to-
megrész ecetsavanhidriddel elegyitiink jeges
hiités kozben, majd az elegyet egy éjszakan
keresztiil szobahomérsékleten keverjiik. Viz
hozzdadadsa utin a terméket diklér-metannal
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extrahéljuk. Az extraktumot vizzel és kétszer
natrium-karbonét oldattal mossuk, széritjuk,
sziirjiik és beparoljuk. Igy 36,7 tomegrész
(93,1%) metil-transz-N- (6-fluor-3,4-dihidro-
-2-metil-2H-]-benzopira’n-4-il)-N-formil-gli-
cint kapunk maradék formajaban (9. szama
kiinduldsi anyag).

e) 36,7 tomegrész metil-transz-N- (6-flvor-
-3,4-dihidro-2-metil-2H-1-benzopiran-4-il) -N-
-formil-glicin 225 tdmegrész tetrahidrofuran-
ban felvett oldatahoz keverés kézben csep-
penként 6,5 témegrész 50 tomeg%-os nat-
rium-hidrid diszperziét adunk. Az adagolas
befejez6dése utdn 22,1 tomegrész metil-formi-
atot adunk hozzéd és az elegyet egy éjszakan
keresztiil 60°C hémérsékleten keverjiik. Hiités
utin a csapadékot kisziirjiik, petroléterrel
mossuk és 104 tdmegrész metanollal, 36 to-
megrész koncentralt sésav 100 tomegrész
vizben felvett oldataval és 17,3 tomegrész
kélium-tio-ciandt 40 tomegrész vizben felvett
oldatdval elegyitjiik. A reakcidelegyet egy
éjszakdn keresztiil 60°C hémérsékleten ke.
verjik, majd hiitjik és a terméket sziirjik
és 80°C hémérsékleten szaritjuk. fgy 28 t6-
megrész (62,0%) metil-transz-1- (6-fiuor-3 4-
-dihidro-2-metil-2H-1-benzopiran-4-il )-2-mer-
kapto-1H-imidazol-5-karboxilatot kapunk (10.
szamil kiinduldsi anyag).

f) 28 témegrész metil-transz-1- (6-fluor-
-3,4-dihidro-2-metil-2H-1-benzopirén-4-i|)-2-
-merkapto-1H-imidazol-5-karboxilat, 0,1 ~t5-
megrész natrium-nitrit, 52,5 témegrész kon-
centrdlt salétromsav és 90 tomegrész viz ele-
gyét 2 o6ran keresztiil szobahémérsékleten
keverjiik. Ordit jég hozzaaddsa utan a reakci6-
elegyet - natrium-hidroxid oldattal kezeljiik.
A terméket dikl6r-metannal extrahéljuk, az
extraktumot szaritjuk, szirjik és beparoljuk.
A maradékot acetonitrilbdl atkristalyositjuk.
A terméket sziirjiik, a sziirletet félretessziik,
és 60°C hémérsékleten szaritjuk. Az elsé frak-
cioban 15 témegrész (59,3%) metil-transz-1-
-(6-fluor-3,4-dihidro-2-metil-2H-l-benzopirén-
-4-il) -1H-imidazol-5-karboxil 4t-mononitritot
kapunk. Olvadaspont 124,6°C. (11. szdma
kiindulasi anyag).

A féiretett sziirletet beparoljuk és igy ma-
sodik frakciét kapunk.

Osszkitermelés 23,6 tomegrész (93,3%)
(11. szdmi kiinduldsi anyag).

3. példa

a) 100 tdmegrész 5-kl6r-2,3-dihidro-1H-in-
dén-1-on, 241 tomegrész metil-jodid és 360 t5-
megrész 2-metil-2-propanol elegyéhez keverés
kdzben cseppenként 148 témegrész 2-metil-2-
-propanol-kiliumsét adagolunk 50°C alatti
hémérsékleten nitrogénatmoszféra alatt. Az
adagolds befejezdése utan a reakcidelegyet
egy é€jszakan keresztiil szobahémérsékleten
keverjiik. A csapadékot kisziirjiik, diklér-me-
tdnnal mossuk és a sziirletet bepéroljuk. A
maradékot 13,30 Pa nyoméson desztillaljuk.
Igy 84 tomegrész (71,9%) 5-klé6r-2,3-dihidro-
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-2,2-dimetil-1H-indén-1-ont kapunk maradék
formajaban (12. szama kiindulasi anyag).

b) 90 témegrész formamid és 42 témeg-
rész hangyasav elegyéhez keverés és melegi-
tés (130°C) kozben cseppenként 85 tomeg-
rész 5-klér-2,3-dihidro-2,2-dimetil-1H-indén. | -
-ont adunk. Az adagolas befejezGdése utin a
reakciéelegyet 12 6ran keresztiil 150°C hémér-
sékleten keverjiik. Hiités utn a reakcielegyet
vizre ontjikk és a terméket diklor-metannal
extrahdljuk. Az extraktumot széritjuk, sziir-
jik és beparoljuk. A maradékot 240 tomeg-
rész koncentralt sésavval kezeljiik és az ele-
gyet egy éran keresztii visszafolyatasi hg-
mérsékleten keverjik. Hiités utan 6rolt jég-
re ontjik és natrium-hidroxid oldattal ke-
zeljiik. A terméket diklér-meténnal extrahal-
juk, az extraktumot vizzel mossuk, ‘szarit-
juk, sziirjiik és beparoljuk. A maradék savas
extrakcidjéval 33 tomegrész (36,6%) 5-kl6r-
-2.3-dihidro-2,2-dimetil-1H-indén-1-amint ka-
punk olajos maradék formédjaban (13. szamn
kiindulasi anyag).

¢) 32 tdmegrész 5-klor-2,3-dihidro-2.2-di-
metil-1H-indén-1-amin 188 témegrész N,N-di-
metil-formamidban felvett oldatihoz. keverés
kdzben 16 tdmegrész etil-N-ciano-metdn-imi-
datot adunk. Az elegyet egy oran keresztiil
100°C hémérsékleten keverjiik, majd hiitjiik
és a kapott etanolt vakuumban ledesztilizl-
juk. A maradékot 25,3 tomegrész N-metil-alfa-
-brém-acetamid, 48 tdmegrész kalium-karbo-
nat és kis mennyiségii dodekahidro- (1,4,7,10,
13,16) -hexaoxaciklooktadecin elegyével ele-
gyitjik. Ezutdn 80°C hémérsékleten egy o6ran
keresztiil és 130°C hémérsékleten egy éjsza-
kdn keresztiil keverjik. Végiil 300 tomegrész
vizre dntjiik és a terméket etil-acetattal extra-
héljuk. Az extraktumot kétszer vizzel mossuk,
széritjuk, sziirjiik és beparoljuk. A maradé.
kot 2,2’-oxi-biszpropanbél atkristalyositjuk.
A terméket sziirjik és szaritjuk. fgy N-metil-
-4-amino-1- (5-klér-2,3-dihidro-2,2-dimetil- | H-
-indén-1-il) -1H-imidazol-5-karboxamidot ka-
punk (14. szama kiindulasi anyag).

4. példa

a) 80,3 tomegrész 2,3-dimetil-4H-1-benzo-
pirdn-4-on és 480 témegrész metanol elegyét
légkéri nyomason és szobahémérsékleten 6
tomegrész Raney-nikkel katalizétoron hidro-
génezzitkk. A szamolt mennyiségii hidrogén
felvétele utan a katalizatort kisziirjiik és a
sziirletet beparoljuk. A maradékot 2,2’-0xi-
-biszpropanbol atkristalyositjuk. A terméket
sziirjik és 50°C homérsékleten vakuumban
szdritjuk. Igy 38 toémegrész (46,3%) 3,4-di-
hidro-2,3-dimetil-2H-l-benzopirén-4-olt ka-
punk (15 szama kiindulasi anyag).

b) 26 tomegrész krom (V1)-oxid 90 tomeg-
rész vizben felvett oldatihoz keverés és jég-
fiirdGs hiités kozben 58,9 tomegrész koncent-
ralt kénsavat adunk. A kapott oldatot 38 t5-
megrész 3,4-dihidro~2,3-dimetil-2H-l-benzopi-
ran-4-ol 248 témegrész 2-propanonban felvett
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oldatdhoz csepegtetjiik (exoterm reakci).
Az adagolds befejezGdése utdn az elegyet 4
6rdn keresztiil szobahdmérsékleten keverjiik.
Ezutan vizre 6ntjiik és a terméket triklor-me-
tannal extrahédljuk. Az extraktumot vizzel
mossuk, szaritjuk, sziirjiik és beparoljuk. Igy
36 tomegrész (97,3%) 2,3-dihidro-2,3-dimetil-
-4H-1-benzopiran-4-ont kapunk maradék for-
méjaban (16. szama kiinduldsi anyag).

A 2. példaban leirt moédon a kapott anya-
got (%)-metil- (2-alfa-3-alfa-4-béta)-1- (3,4-
-dihidro-2,3-dimetil-2H-1-benzdpirin-4-il)-1H-
-imidazol-5-karboxilatta alakitjuk (17. szamu
kiinduldsi anyag).

5. példa

a) 20,4 tomegrész 2-((1,2,3,-tetrahidro-1-
-naftalenil) -amino) -acetonitril és 11 tomeg-
rész hangyasav 215 tomegrész dimetil-ben-
zolban felvett oldatit 3 6rin keresztiil visz-
szafolyatds kozben keverjiik. A kapott elegyet
vizzel, natrium-hidrogén-karbonat oldattal,
ammoénium-hidroxid-oldattal és vizzel mos-
suk, szaritjuk, sziirjik és beparoljuk. A mara-
dékot petroléterbdl atkristalyositjuk. A ter-
méket sziirjiik és szaritjuk. Igy 13,4 tomeg-
rész (57%) N-(ciano-metil)-N-(1,2,3,4-tetra-
hidro-1-naftalenil)-formamidot kapunk. Olva-
daspont 100°C (18. szamu kiindulési anyag).

b) 8,5 tomegrész natrium-etoxid 450 t6-
megrész metil-benzolban felvett elegyéhez ke-
verés kozben cseppenként 13,4 tdmegrész N-
-(ciano-metil)-N-(1,2,3,4-tetrahidro-1-nafta-
lenil) -formamid 19 tomegrész etil-formiat-
ban felvett oldatit csepegtetjiik. Az adago-
las befejezGdése utdn a reakcidelegyet egy

éjszakan keresztiil szobahdmérsékleten kever-
juk. Ezutdn 200 témegrész vizzel elegyitjiik
és a keverést 15 percen keresztiil folytatjuk.
A fazisokat elvélasztjuk és a metil-benzolos
fazist vizzel extrahéljuk. A vizes fazist s6sav-
-oldattal savanyitjuk és a terméket hiarom-
szor triklor-metdnnal extrahaljuk. Az egyesi-
tett extraktumokat széritjuk, sziirjiik és bepa-
roljuk. fgy 13 tomegrész N-(l-ciano-2-oxo-
-etil)-N- (1,2,3,4-tetrahidro-1-naftalenil) -form-
amidot kapunk maradék formdjaban (19. sza-
mia kiindulasi anyag).

6. példa

a) 29,4 tomegrész metil-1-(1,2,3,4-tetra-
hidro-2,2-dimetil-1-naftalenil) -1H-imidazol-5-
-karboxilat 180 tomegrész tetrahidrofuranban
felvett oldatahoz keverés kdzben cseppenként
100 tomegrész litium-tetrahidro-aluminat 1,1'-
-oxi-biszetdnban felvett, 1 mol/liter koncent-
raci6ji oldatit adagoljuk (exoterm reakcid).
Az adagoléds befejez8dése utdn az elegyet 2
oran keresztiil szobahémérsékleten keverjiik,
majd hiitjiik és 6vatosan 30 tdmegrész vizzel
elegyitjiik. Ezutdn 10 percen keresztiil szoba-
homérsékleten keverjilk, majd a csapadékot
kisziirjiik és a sziirletet beparoljuk. A mara-
dékot triklor-metinban oldjuk, a szerves fa-
zist vizzel mossuk, széritjuk, sziirjiik és be-
paroljuk. A maradékot acetonitrilbGl atkris-
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talyositjuk. A terméket sziirjik és szaritjuk.
fgy 22 tomegrész (85,8%) 1-(1,2,3,4-tetrahid-
ro-2,2-dimetil-1-naftalenil)-1H-imidazol-5-
-metanolt kapunk. Olvadaspont 159,4°C (20.
szamu kiindulési anyag).

b) 19,4 tomegrész 1-(1,2,3,4-tetrahidro-2,2-
-dimetil-1-naftalenil)-1H-imidazol-5-metanol
560 tomegrész 2-propanonban felvett oldata-
hoz keverés és melegités kdzben 100 tomeg-
rész aktivalt mg_ngin_(!V)l;oxidpt adunk. Az
elegyet 1,5 6ran keresztiil szobahoniérsékle-
ten keverjtik, majd szirjiik és a sziirletet bepa-
roljuk. A maradékot diklor-metanban oldjuk,
a szerves fazist 5 tomeg%-os natrium-hidroxid
oldattal és vizzel mossuk, szaritjuk, sziirjik
és beparoljuk. A maradékot acetonitrilbdl
atkristalyositjuk. A terméket sziirjitk és sza-
ritjuk. Igy 16 tomegrész (82,9%) 1-(1.2,3,4-
-tetrahidro-2,2-dimetil-1-naftalenil) - 1H-imid-
azol-5-karboxaldehidet kapunk. Olvadaspont
138,6°C (21. szamu kiinduldsi anyag).

" A tobbi kiinduldsi anyag ismert vagy is-
mert eljarasokkal analég modon eléallithato.

B. Az (1) altalinos keépletii vegyiiletek elddl-

litasa
7. példa

20 tomegrész 1-(2,3-dihidro-2,2-dimetil-
-1H-indén-1-il)-1H-imidazol-5-karbonsavat
162 tomegrész tionil-kloriddal kezeliink. A
hidrogén-klorid és kén-dioxid gaz fejlGdésé-
nek befejezGdése utdn a tionil-klorid felesle-
get ledesztillaljuk. A maradékot 356 tomeg-
rész tetrahidrofurdnban oldjuk és 25 témeg-
rész metil-aminnal elegyitjuk. A reakcioele-
gyet 15 oran keresztiil 20—25°C kozotti ho-
mérsékleten keverjiik. A csapadékot Ossze-
gyiijtjiikk és szaritjuk. fgy 9,7 témegrész 1-
-(2,3-dihidro-2,2-dimetil-1H-indén-1-il)-1H-
-imidazol-5-karbonsav-metil-amidot kapunk.
Olvadaspont 100—100,5°C (1.03. szamu ve-
gyiilet).

8. példa

5,0 tomegrész 1-(2,3-dihidro-2,2-dimetil-
-1H-indén-1-il)-1H-imidazol-5-karbonsavat |
oran keresztiill 32,4 tomegrész frissen desz-
tillalt tionil-kloridban refluxdlunk. A tionil-
-klorid feleslegét ledesztillaljuk és a maradé-
kot 130 tomegrész diklér-metanban oldjuk.
Hozzaadunk 5 tomegrész 2-propanon-oximot
és 5 tomegrész N,N-dietil-etan-amint. Az ele-
gyet 5 6rdn keresztill szobahémeérsékleten
keverjiik, majd vizzel mossuk és szirazra pa-
roljuk. A terméket szilikagélen hexan/etil-ace-
tat eleggyel eludlva oszlopkromatografidsan
tisztitjuk. A tiszta frakciokat Gsszegyiijtjik
és az eluenst lepdroljuk. Igy 5,1 tdmegrész
( (1-metil-etilidén) -amino) - 1- (2,3 -dihidro-2,2-
-dimetil-1H-indén-1-il)-1H-imidazol-5-karb-
oxilatot kapunk, olvadéspont 81—83°C (1.76
szami vegyiilet).

9. példa
15 tomegrész ciklopropan-metanolt 10°C
hémérsékletre hiitiink. Ezen a hdmérsékleten
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részletekben 5 tomegrész di-1-(1-fenil-etil)-
-1H-imidazol-5-karbonil-klorid-hidrokloridot
adunk hozza. A szilard anyag oldéd4sa utan
az elegyet 50 tomegrész vizre dntjiik. A vizes
fazist 5n natrium-hidroxid oldattal megligo-
sitjuk és éterrel extrahaljuk. Az extraktumot
magnézium-szulfiton szaritjuk, sziirjik és a
sziirlethez hidrogén-klorid gazzal telitett 2-
-propanolt adunk. A csapadékot sziirjik és
kismennyiségii 2-propanolban oldjuk. A meleg
oldathoz vizmentes étert adunk, mig zavaros
oldatot nem kapunk. Ezt néhédny 6ran keresz-
til szobahémérsékleten tartjuk, majd a szi-
lard anyagot sziirjiik és vakuumban beparol-
juk. fgy 3,5 témegrész (ciklopropil-metil)-dl-
-1-(1-fenil-etil) -1H-imidazol-5-karboxilat-hid-
rokloridot kapunk. Olvadaspont 148,5—151°C
(13.95 szdmil vegyiilet).

10. példa

5 tomegrész 1-(2,3-dihidro-3,3-dimetil-1H-
-indén-1-il)-1H-imidazol-5-karbonsav 45 t5-
megrész tetrahidrofurdnban felvett oldatat
keverés és melegités (mintegy 40°C) kézben
3,2 tomegrész 1,1'-karbonil-bisz (1H-imid-
azol)-lal elegyitjiik. Az elegyet 1 6ran keresz-
til 40°C hémeérsékleten keverjiik, majd 1 to-
megrész metil-amin gazt adunk hozzi. Ez-
utdn egy éjszakan keresztiil szobahémérsék-
leten keverjiik, végiil beparoljuk és a mara-
dékot vizben felvessziik. A terméket triklor-
-etannal extrahéaljuk, az -extraktumot vizzel
mossuk, szaritjuk, sziirjik és beparoljuk. A
maradékot szilikagélen triklér-metan/metanol
95:5 eleggyel eludlva oszlopkromatografiasan
tisztitjuk. A fiszta frakciokat Ssszegyiijtjiik
és az eluenst beparoljuk. A maradékot aceto-
nitrilb6l atkristalyositjuk. A terméket sziir-
jik és szdritjuk. gy 3,54 témegrész (67,3%)
1-(2,3-dihidro-3,3-dimetil-1H-indén-1-il )-N-
-metil-1H-imidazol-5-karboxamidot - kapunk.
Olvadaspont 167,4°C (1,67 szdmi vegyiilet).

1. példa '

4,0 tomegrész 1-(1,2,3,4-tetrahidro-2,2-di-
metil-1-naftalenil) - 1H-imidazol-5-karbonsav
67,5 tomegrész tetrahidrofurdnban felvett ol-
datdhoz keverés és melegités kozben 2,4 to-
megrész  1,1’-karbonil-bisz (1H-imidazol)-t
adunk. Az elegyet 2 6rdn keresztiil szoba-
hémérsékleten keverjiik, majd beparoljuk és a
maradékot vizben felvessziik. A terméket tri-
klér-metannal extrahaljuk, az extraktumot
széritjuk, sziirjiik és beparoljuk. A maradé-
kot 2,2'-oxi-biszpropanbél atkristalyositjuk. A
terméket sziirjik és szaritjuk. Igy 3,27 tomeg-
rész (68,0%) 1-((1-(1,2,3,4-teetrahidro-2,2-di-
metil-1-naftalenil)-1H-imidazol-5-il) -karbo-
nil)-1H-imidazolt  Kapunk. Olvadaspont
122,4°C (2.96 szami vegyiilet).

12. példa

50tdmegrész ‘1-((1-(1,2,3,4-tetrahidro-2,2-
-dimetil-1-naftalenil)-1H-imidazol-5-il)-kar-
bonil) -1H-imidazol 225 tomegrész tetrahidro-
furdnban felvett oldatiba 2 6rdn keresztiil
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ammoniagazt vezetiink. A reakcidelegyet
hagyjuk egy éjszakin keresztiil szobahémér-
sékleten dllni, majd a csapadékot kisziirjiik,
tetrahidrofurdnnal és 2,2’-oxi-biszpropannal
mossuk €s acetonitrilben szuszpendiljuk. A
csapadékot sziirjiik és etanolbdl atkristalyo-
sitjuk. A terméket sziirjik és szaritjuk. {gy
26,6 tomegrész (63,3%) 1-(1,2,3,4-tetrahidro-
-2,2-dimetil-1-naftalenil) - |H-imidazol-5-karb-
oxamidot kapunk. Olvadaspont 238,2°C (2.25
szami vegytilet).

A 12. példaban megadott médon &llithato
elé az 1-(1,2,3,4-tetrahidro-1 -naftelenil) -1H-
-imidazol-5-karboxamid. Olvadaspont 207—
208°C (2.08 szamii vegyiilet).

13. példa

4 tomegrész 1-((1-(1,2,3,4-tetrahidro-2,2-
-dimetil-1-naftalenil)-1H-imidazol-5-il)-kar-
bonil) -1H-imidazol és 48 tomegrész N,N-di-
metil-formamid elegyéhez keveres kdzben 1,2
tomegrész metil-merkaptant adunk. Az elegyet
12 éran keresztiil szobahdmérsékleten kever-
jik, majd beparoljuk. A maradékot vizben
felvessziik és a terméket triklér-etinnal extra-
haljuk. Az extraktumot szaritjuk, sziirjik és
bepéroljuk. A maradékot szilikagélen triklor-
-metdn/metanol 99:1 eleggyel eluilva osz-
lopkromatografiasan tisztitjuk. A tiszta frak-
ciokat 8sszegyiijtjik és az eluenst beparol-
juk. Az olajos maradékot 2,2"-oxi-biszpropan-
ban megszilarditjuk. A terméket sziirjiik és
szdritjuk. Igy 2,28 tomegrész (60,9%) S-me-
til-1-(1,2,3,4-tetrahidro-2,2-dimetil-1-naftale-
nil)-1H-imidazol-5-karbotio4tot kapunk. Olva-
daspont 80,7°C (2,30 szama vegyiilet).

14. péida

9,7 témegrész 1-(1,2,3,4-tetrahidro-1-naf-
talenil) -1H-imidazol-5-karbonsav 90 tomeg-
rész N,N-dimetil-formamidban felvett oldata-
hoz keverés kézben 1,9 tomegrész 50 tomeg%-
os natrium-hidrid diszperziét adunk. Az ele-
gyet 15 percen keresztiil szobahémérsékleten
keverjiik, majd 3,3 tdmegrész klor-acetonit-
rilt csepegtetiink hozza. Az adagolas befeje-
zése utdn 18 6ran keresztiil szobahémérsék-
leten keverjiik, majd beparoljuk és a mara-
dékot vizben felvessziik. A terméket triklor-
-metdnnal extrahaljuk, az extraktumot szi-
ritjuk, sziirjiik és beparoljuk. A maradékot
szilikagélen triklér-metin/metanol 95:5 elegy-
gyel eludlva osszlopkromatografiisan tisztit-
juk. A tiszta frakcidkat Gsszegyiijtjik és az
eluenst beparoljuk. A maradékot 2,2 -oxi-bisz-
propanbol atkristalyositjuk. A terméket sziir-
jik és szdritjuk. Igy 7,4 témegrész (66,1%)
ciano-metil-1-(1,2,3,4-tetrahidro- 1-naftalenil)-
-1H-imidazol-5-karboxilatot kapunk. Olvadas-
pont 109,6°C (2.118 szamd vegyiilet).

15. példa

27,4 tomegrész 2-brom-2-metil-propan és
100 tomegrész dimetil-szulfoxid elegyét 1 6ran
keresztiil szobahdmérsékleten keverijiik. 4,8 t5-
megrész  1-(1,2,3,4-tetrahidro-1-naftalenil)-
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-1H-imidazol-5-karbonsav és 16,8 tomegrész

natrium-hidrogén-karbonat hozzdadasa utan

az elegyet egy éjszakdn keresztiil szobahd-
mérsékleten keverjik. Ezutan 600 tomegrész
vizre dntjiik és a terméket 1,1’-oxi-biszetdnnal
extrahaljuk. Az extraktumot szaritjuk, sziir-
jik és beparoljuk. A maradékot szilikagélen
triklér-metan eluenssel oszlopkromatografia-
san tisztitjuk. A tiszta frakciokat osszegyiijt-
jik és az eluenst bepéroljuk. A maradékot
2,2'-oxi-biszpropannal atkristalyositjuk. A ter-
méket sziirjik és szaritjuk. {gy 3,3 témegrész
(54,6%) (metil-tio) -metil-1-(1,2,3,4-tetrahid-
ro-1-naftalenil)-1H-imidazol-5-karboxildtot
kapunk. Olvadaspont 99,4°C (2.120 szamu
vegyiilet).

16. példa

4,3 tomegrész (R)-(+)-1-(1-fenil-etil)-
-1H-imidazol-5-karbonsav és 80 tomegrész
metanol elegyéhez keverés kozben 0,5 témeg-
rész natriumot adunk (exoterm reakci6). Az
elegyet 30 percen keresztiil keverjik, majd
az oldészert leparoljuk és a maradekot 80 t6-
megrész acetonitrilben szuszpendaljuk. Ez-
utan 2,8 tomegrész 1-klér-2-propanont adunk
hozza és 4 6ran keresztiil visszafolyatds koz-
ben keverjiik. A reakciéelegyet hiitjik, sziir-
jik és a sziirletet beparoljuk. A maradékot
szilikagélen triklor-metan/metanol 97,5:2,5
eleggyel elualva oszlopkromatografidsan tisz-
titjuk. A tiszta frakciokat osszegyiijtjik és az
eluenst beparoljuk. A maradékott 2-propanon

és 2-propanol elegyében hidroklorid séva ala-

kitjuk. A sét sziirjik és széritjuk. fgy 4 t6-
megrész (64%) (R)-(+) -2-0xo-propil-1-(1-
-fenil-etil)-1H-imidazol-5-karboxilat-mono-
hidrokloridot kapunk, olvadaspont 149,7°C,
alfap=-+442,02° (c=0,1 tdémeg%, etanol).
(13.98 szamil vegyiilet).

17. példa

4 tomegreész metil- (2-alfa-3-alfa-4-béta)-1-
-(3,4-dihidro-2,3-dimetil-2H-1 -benzopiran-4-
-il)-1H-imidazol-5-karboxilat és 80 tdmegrész
40 tdmeg%-os vizes metil-amin oldat elegyét
4 6ran keresztiil szobahémérsékleten kever-
jiik. A terméket triklor-metannal extrahaljuk,
az extraktumot szaritjuk, sziirjiik és beparol-
juk. A maradékot 2-propanon és 1,1’-oxi-bi-
szetdn elegyében nitratsova alakitjuk. A sot
sziirjiik és vakuumban 60°C homérsékleten
széritjuk. Igy 3,6 tdmegrész (73,8%) (2-alia-
.3-alfa-4-béta)-1-(3,4-dihidro-2,3-dimetil-2H-
-1-benzopirdn-4-il)-N-metil-1H-imidazol-5-
-karboxamid-mononitratot kapunk, -olvadas-
pont 189,5°C (6.93 szami vegyillet).

18. példa

12,5 tomegrész metil-1-(1,2,3,4-tetrahidro-
-2,2-dimetil-1-naftalenil) - 1H-imidazol-5-karb-
oxilat 30 tomegrész 50 témeg%-os natrium-
-hidroxid oldatban és 30 témegrész vizben
felvett oldatat 1 6ran keresztiil forraljuk. Hii-
tés utin a reakcidelegyet savanyitjuk és a
ferméket * triklor-metannal extrahaljuk. Az
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extraktumot vizzel mossuk, szaritjuk, sziir-
jiik és bepéroljuk. A maradékot 90 témegrész
tetrahidrofurdnban felvessziik és 6,4 tomeg-
rész 1,1’-karbonil-bisz (1H-imidazol):t adunk
hozz4. 15 percen keresztiil szobahdmérsék-
leten keverjiik, majd egyszerre 18 tdmegrész
metil-amint adunk hozza és'l 6ran keresztiil
ugyanezen a hémérsékleten keverjiik. A tet-
rahidrofurdnos fazist beparoljuk és a mara-
dékot diklor-metdnban felvessziik. A szerves
fazist 5 tdmeg%-os natrium-hidroxid oldat-
tal és vizzel mossuk, szaritjuk, sziirjik és
bepéroljuk. A maradékot szilikagélen triklor-
-metdn/metanol 90:10 eleggyel eludlva osz-
lopkromatografidsan tisztitjuk. A tiszta frak-
cibkat 6sszegyiijtjik és az eluenst bepirol-
juk. A maradékot 2-propanon és 2,2'-oxi-bisz-
propén elegyében nitratsova alakitjuk. A sot
sziirjiik és szaritjuk. Igy 1,4 tdmegrész (9,3%)
N-metil-1- (1,2,3,4-tetrahidro-2,2-dimetil-1-nak
talenil)-1H-imidazol-5-karboxamid-mononit-
ratot kapunk, olvadaspont 195,2°C (2.04 sza-
ma vegyiilet). '

19. példa

3 tomegrész metil-1-(1,2,3,4-tetrahidro- i-
-naftalenil)-1H-imidazol-5-karboxilit és 20
tomegrész hidrazin-monohidrat elegyét 4 6ran
keresztiil visszafolyatas kozben keverjik. A
reakcicelegyet vizre ontjiik és _dorzsoléssel
krisfalyositjuk. Sziirjiik és 50 tomeg%-os eta-
nolbél atkristalyositjuk. Igy 1,8 tomegrész
1-(1,2,3,4-tetrahidro-1-naftalenil) -1H-imida-
zol-5-karbonsav-hidrazidot kapunk, olvadas-
pont 177,5—180°C (2.86 szami vegyilet).

20. példa '

2,8 tomegrész (= )-metil-1-(1-fenil-etil)-
-1H-imidazol-5-karboxilat, 32 témegrész ab-
szoliit etanol és 5 tomegrész hidrazin-mono-
hidrat elegyét 16 éran keresztil visszafolya-
tas kozben keverjiik. A reakcidelegyet csok-
kentett nyomason lepéroljuk és a szilard ma-
radékot forrd benzollal kezeljitk. Az egészet
sziirjiik és a szilard anyagot kistérfogati forr6
2-propanolbél, zavarosodasig petroléter hoz-
z4adasaval atkristalyositjuk. Szobahdmérsék-
letre lehiitve a termék kicsapodik, amelyet
szfiriink és szaritunk. Igy 2 tomegrész (+)-1-
- (1-fenil-etil) -1H-imidazol-5-karbonsav-hid-
razidot kapunk. Olvadéaspont 134—135,5°C
(13.62 szami vegyiilet).

21. példa '

10 témegrész metil-1- (fenil- (2-piridinil)-
-metil)-1H-imidazol-5-karboxilat, 2,1 tomeg-
rész 2-amino-etanol és 100 tomegrész viz ele-
gyét 2 6ran keresztill visszafolyatis kozben
keverjiik. Hozzaadunk 80 tomegrész metanolt
és egy héten keresztiil visszafolyatds kdzben
keverjiik. Az elegyet vizzel higitjuk és a ter-
méket diklér-metannal extrahaljuk. Az extrak-
tumot széritjuk, sziirjiik és beparoljuk. A ma-
radékot szilikagélen triklor-metan/metanol
95:5 eleggyel eludlva oszlopkromatografis-
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san tisztitjuk. A tiszta frakciokat dsszegyiijt-
jik és az eluenst bepéroljuk. A maradékot
1,1'-oxi-biszetan és triklor-metan elegyébgl 4t-
kristilyositjuk. A terméket sziirjik és viku-
umban 60°C hémérsékleten szdritjuk. Igy 0,8
tomegrész (7,29%) N-(2-hidroxi-etil)-1- (fenil-
- (2-piridinil) -métil)-1H-imidazol-5-karbox-
amidot kapunk, olvaddspont 142,4°C (13.77
szami vegyiilet). - .

22. példa

10,8 tomegrész 1-(1,2,3,4-tetrahidro-2,2-di-
metil-1-naftalenil) - 1H-imidazol-5-karbonsav
94 témegrész N,N-dimetil-formamidban fel-
vett oldatdhoz keverés és melegités kézben
6,5 tomegrész 1,1’-karbonil-bisz (1H-imid-
azol)-t adunk. Az elegyet 1 6rin keresztiil
szobahdmérsékleten keverjiik, majd 3,9 tomeg-
rész 2-amino-etanolt adunk hozza. A reakcié-
elegyet egy éjszakdn keresztiil szobahémér-
sékleten keverjiik, majd beparoljuk és a mara-
dékot vizben felvessziik. A terméket triklér-
-meténnal extrahdljuk, az extraktumot szai-
ritjuk, sziirjik és beparoljuk. A maradékot
2,2’-oxi-biszpropanban megszilarditjuk. A csa-
padékot sziirjiik és acetonitrilbal atkristalyo-
sitjuk. A terméket sziirjiik és sziritjuk.
gy 84 tomegrész (67,0%) N- (2-hidr-
oxi-etil)-1-(1,2,3,4-tetrahidro-2,2-dimetil- | -
-naftalenil) - 1H-imidazol-5-karboxamidot ka-
punk. Olvadédspont 150,3°C (2,43. szamii
vegyiilet).

A 22..példaban leirt médon 4llithatok el a
kovetkezd vegyiiletek:
1-((1-(3;4-dihidro-2,2-dimetil-2H- 1 -benzopi-
rén-4~il)-lH-imidazol-S-il)-karbonil)-pipera-
lzin, olvaddspont. 157,5°C (6.24. szami vegyii-
et),

(1-(3,4-dihidro-2,2-dimetil-2H-1 -benzopiran-
-4-il)-1H-imidazol-5-karbonsavat 1,1 -karbo-
nil-bisz (1H-imidazol)-1al reagaltatunk N, N-
-dimetil-formamidban és az aktivalt imidazo-
lil-észtert in situ piperazinnal kezeljiik),
N-metil-l-(l,2,3,4-tetrahidro-l-nafta]enil)-lH-
-imidazol-5-karboxamid-mononitrat, olvadas-
pont 155,5°C (2.03 szamii vegyiilet),

N- (2-hidroxi-1,1-dimetil-etil) -1- (1,2,3,4-tetra-
hidro-1-naftalenil) - 1H-imidazol-5-karboxamid
olvadéspont 159,4°C (2.91 szdmi vegyiilet).

23. példa

4 tdmegrész N-(2-hidroxi-etil)-1-(1,2,3,4-
-tetrahidro-2,2-dimetil-1-naftalenil) - 1H-imid-
azol-5-karboxamid 30 tdmegrész piridinben
felvett oldatdhoz keverés kozben 1,4 tomeg-
rész ecetsavanhidridet adunk. Az elegyet egy
éjszakdn keresztiil szobahdmérsékleten ke-
verjiik, majd beparoljuk. A maradékot vizben
felvesszitk és a terméket triklor-metdnnal
extrahdljuk, az extraktumot szritjuk, sziir-
jitk és bepdroljuk. A maradékot acetonitril-
bol 4tkristalyositjuk. A terméket sziirjik és
szaritjuk. gy 3,0 témegrész (67,5%) 2-((1-
-(1,2,3,4-tetrahidro-2,2-dimetil-1-naftalenil ) -
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-1H-imidazol-5-il) -karbonil-amino) -etil-ace-
tatot kapunk. Olvadaspont 155,9°C (2.99 sza-
ma vegyiilet). '

24. példa

4,3 tomegrész 2((1-(3,4-dihidro-2,2-dime-
til-2H-1-benzopirén-4-il) - 1H-imidazol-5-il ) -
-karbonil) -piperazin és 225 tomegrész metil-
-benzol elegyéhez keverés kézben 0,85 tomeg-
rész metil-izocianitot adunk. Az elegyet 2
orén keresztiil szobahomérsékleten keverjiik,
a csapadékot sziirjikk és szilikagélen triklor-
-metan/metanol 90:10 eleggyel eluilva osz-
lopkromatografidsan tisztitjuk. A tiszta frak-
ciokat dsszegyiijtjiik és az eluenseket bepa-
roljuk. A maradékot 2,2"-oxi-biszpropanban
megszilarditjuk. A terméket sziirjik és sz4--
ritjuk. Igy 2,7 tomegrész (54,3%) 4- ((1-(3.4-
-dihidro-2,2-dimetil-2H-1-benzopiran-4-il) - |H-
-imidazol«S-il)-karbonil)-N-metil-l~piperazin-
-karboxamidot kapunk. Olvadaspont 115,9°C
(6.81 szami vegyiilet).

25. példa

8,4 tomegrész N-metil-1-(1,2,3,4-tetrahid-
ro-1-naftalenil) -1H-imidazol-5-karboxamid és
13 tomegrész 2,4-bisz (4-metoxi-fenil) -2,4-di-
szulfid-1,3,2,4-ditia-difoszfetan 40 tomegrész
hexametil-foszforsav-triamidban felvett olda-
tit 24 o6ran keresztiil 100°C hémérsékleten
keverjiik. A hexametil-foszforsav-triamidos fa-
zist beparoljuk és a maradékot viz és 1,1’-oxi-
-biszetdn elegyében keverjiik. Az elvalasztott
szerves fazist vizzel mossuk, szaritjuk, sziir-
jik és bepdroljuk. A maradékot szilikagélen
triklor-metdn eluenssel oszlopkromatografis-
san tisztitjuk. A tiszta frakciokat dsszegyiijt-
jilk és az eluenst bepéroljuk. A maradékot
2,2"-oxi-biszpropanbdl atkristalyositjuk. A ter-
méket sziirjikk és széritjuk. gy 1,6 témeg-
rész (14,5%) N-metil-1-(1,2,3,4-tetrahidro-1-
-naftalenil)-1H-imidazol-5-karbotioamidot
kapunk, olvadaspont 174,1°C (2.89 szdmu
vegyiilet).

26. példa

10,7 témegrész 1-(1,2,3,4-tetrahidro-2,2-di-
metil-1-naftalenil) -1H-imidazol-5-karboxamid,
6,5 tomegrész piridin és 120 tomegrész 1,4-di-
oxan elegyéhez keverés és hiités (5°C, jég/viz
fiird6) kozben cseppenként 6,1 tomegrész tri-
fluor-ecetsav-anhidridet adunk 30 perc alatt.
A reakcidelegyet hagyjuk szobahémérsékletre
melegedni és egy éjszakan keresztiil szoba-
hémérsékleten keverjiik. Ezutan beparoljuk
€s a maradékot Jeges vizben felvessziik. Az
egészet 50 tomeg9% -os natrium-hidroxid oldat-
tal kezeljiik és a terméket diklér-metdnnal
extrahaljuk. Az extraktumot vizzel mossuk,
széritjud, sziirjiik és beparoljuk. A maradékot
szilikagélen triklor-metdn/metanol 99:1 elegy-
gyel eludlva oszlopkromatografissan tisztit-
juk. A tiszta frakcidkat dsszegyfijtjik és az
eluenst beparoljuk. A maradékot 2,2’-oxi-bisz-
propanbdl atkristalyositjuk. A terméket sziir-
jfﬂ?pés szdritjuk. Igy 4,2 tomegrész (41,7%)
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1-(1,2,3,4-tetrahidro-2,2-dimetil-1-naftalenil ) -
-1H-imidazol-5-karbonitrilt kapunk, olvadas-
pont 81,9°C (2.26 szami vegyiilet).

27, példa

9,6 tdmegrész tionil-kloridot adunk 7,9 t5-
megrész N-(2-hidroxi-1,1-dimetil-etil) -1-(1,2,
3,4-tetrahidro-1-naftalenil)-1H-imidazol-5-
-karboxamidhoz exoterm reakcié). Az elegyet
1 6ran keresztiil szobahdmérsékleten kever-
jiik, majd 350 témegrész 1,1’-oxi-biszetanhoz
ontjiik. A kapott elegyet beparoljuk és a mara-
dékot vizben, natrium-karbonatban és triklér-
-metanban felvessziik. Az elvélasztott szer-
ves fazist szaritjuk, sziirjiik és beparoljuk. A
maradékot szilikagélen eldszor triklormetan/
/metanol 95:5 eleggyel, majd triklormetannal
eludlva oszlopkromatografidsan tisztitjuk.
A tiszta frakciokat 6sszegyiijtjiik és az eluenst
bepéroljuk. A maradékot szilikagélen metil-
-benzol/trikl6r-metan/metanol/ 86:10:4 elegy-
gyel elualva ismét oszlopkromatografidsan
tisztitjuk. A tiszta frakciokat &sszegyiijtjiik
és az eluenst beparoljuk. A maradékot petrol-
éterbdl atkristilyositjuk. A terméket sziirjiik
és szaritjuk. Igy 1,09 tomegrész (14,7%) 5-
- (4,5-dihidro-4,4-dimetil-2-oxazolil)-1-(1,2,3,
4-tetrahidro-1-naftalenil)-1H-imidazolt ka-
punk. Olvadaspont 107,4°C (2.95 szdmu ve-

gyiilet).

28. példa .

5,08 tomegrész 1-(1,2,3,4-tetrahidro-2,2-di-
metil- 1 -naftalenil) - 1H-imidazol-5-karboxalde-
hid, 2,1 tomegrész 1,2-benzol-diamin és 20 t6-
megrész nitrobenzol elegyét 30 percen keresz-
til visszafolyatds kozben keverjiik. A mara-
dék nitrobenzolt vékuumban ledesztillaljuk,
és amaradékot szilikagélen triklor - metdn/me-
tanol 95:5 eleggyel eludlva oszlopkromatog-
rafidsan tisztitjuk. A masodik frakciot ossze-
gyiijtjiik és az eluenst beparoljuk. A mara-
dékot acetonitrilbdl atkristalyositjuk. A termé-
ket sziirjiik és szaritjuk. gy 2,46 tomegrész
(35.9%) 2-(1-(1,2,3,4-tetrahidro-2,2-dimetil-
-1-naftalenil)-1H-imidazol-5-il) - 1H-benzimid-
azolt kapunk. Olvadaspont 228,5°C (2.82 szé-
mi vegyiilet).

29. példa :

5,0 tomegrész 1-(1,2,3,4-tetrahidro-2,2-di-
metil-1-naftalenil)-1H-imidazol-5-karbonitril,
1,5 tomegrész hidroxil-amin-hidroklorid, 1,16
tomegrész natrium-karbonat, 16 témegrész
etanol és 20 tomegrész viz elegyét egy éjsza-
kan keresztiil visszafolyatds koézben kever-
jiik. A reakcibelegyet beparoljuk és a mara-
dékot vizben felvessziik. A terméket triklor-
-metannal extrahaljuk, az extraktumot szarit-
juk, sziirjilk és beparoljuk. A maradékot szi-
likagélen triklor-metdn/metanol 95:5 eleggyel
.eludlva oszlopkromatografidsan tisztitjuk.
A tiszta frakciokat dsszegyiijtjiik és az ele-
gyet beparoljuk. A maradékot 2-propanolbdl
atkristalyositjuk. A terméket sziirjiik és sza-
ritjuk. Igy 0,44 tdmegrész (7,7%) N’-hidroxi-
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-1-(1,2,3,4-tetrahidro-2,2-dimetil- 1-naftalenil )-
-1H-imidazol-5-karboximid-amidot. kapunk,
olvadaspont 244,2°C (2.76 szamu vegyilet).

30. példa ‘

7,5 tomegrész 1-(1,2,3,4-tetrahidro-2,2-di-
metil-1-naftalenil) -1H-imidazol-5-karbonitril,
2,6 témegrész natrium-azid, 2,1 tomegrész
ammoénium-klorid, 0,1 témegrész litium-klo-
rid és 47 tomegrész N,N-dimetil-formamid
elegyét 16 orén keresztiil 125°C homérsékle-
ten keverjiik. Szobahdmérsékletre torténé le-
hiilés utan az elegyet sziirjik és a sziir-
letet beparoljuk. A maradékot lfigos vizben
oldjuk és diklor-metannal elegyitjiik. Osz-
szerdzdsutan azelvilasztott vizes fazist 1016-
meg%-os sosav-oldattal pH=4 értékre allit-
juk. A csapadékot sziirjik és 750 tomegrész
triklor-metanban oldjuk. A szerves fazist sza-
ritjuk, sziirjitkk és bepéroljuk. A kapott olajat
lagos vizben oldjuk, sziirjiik és a sziirletet
10 tomeg%-os sosav-oldattal pH=4 értékre
allitjuk. A terméket sziirjik, vizzel mossuk
és 110°C hémérsékieten szaritjuk. Igy 4,01 to-
megrész  (45,4%) 5-(1-(1,2,3,4-tetrahidro-
-2,2-dimetil-1-naftalenil)-1H-imidazol-2-il) -
-1H-tetrazolt kapunk. Olvadaspont 155,7°C
(2.129 szamu vegyiilet).

31. példa .

12,3 tomegrész N- (1-ciano-2-oxo-etil) -N-
-(1,2,3,4-tetrahidro-l-naitalenil)-fo_rmam’ld,
6 tomegrész koncentralt sosav, 20 tomegresz
viz és 32 tomegrész etanol elegyéhez keverés
kozben 5,2 tomegrész kalium-tiocianat 20 t5-
megrész vizben felvett oldatat adjuk és 3 6rén
keresztiil visszafolyatds kdzben keverjik. A
reakciéelegyet hagyjuk lehiilni és a csapadé-
kot sziirjiik. Szilikagélen triklor-metdn/meta-
nol 90:10 eleggyel eludlva oszlopkromatogra-
fidsan tobbszor tisztitjuk. A tiszta frakciokat
osszegylijtjiik és az eluenst beparoljuk. A
maradékot metanol/viz elegybGl atkristalyo-
sitjuk. Igy 1,3 tomegrész (9%) 1-(1,2,3,4-tet-
rahidro-1-naftalenil)-2-merkapto-1H-imid-
azol-5-karboxamidot kapunk. Olvadéspont:
227,7°C. (2.69 szami vegyiilet).

32. példa

a) 12 tdmegrész 1-(2,3-dihidro-2,2-dimetil-
-1H-indén-1-i1)-1H-imidazol-5-karbonsavat 81
témegrész tionil-kloriddal kezeliink. 1 6ran ke-
resztiil visszafolyatds kdzben keverjilk, majd a
tionil-klorid feleslegét ledesztilldljuk. A mara-
dékot 225 tomegrész tetrahidrofuranban old-
juk és 2 6ran keresztiil ammoénia gédzzal telit-
jiik. 250 témegrész viz hozzaadisa utin a
csapadékot sziirjik és széritjuk. Igy 10,7 to-
megrész (88,9%) 1-(2,3-dihidro-2,2-dimetil-
-1H-indén-1-il)-1H-imidazol-5-karboxamidot
kapunk. Olvadéaspont 218—219°C (1.73 szamu
vegyiilet).

b) 29 témegrész 1- (2,3-dihidro-2,2-dimetil-
-1H-indén-1-il)-1H-imidazol-5-karboxamid és
18,3 tomegrész piridin elegyét 113 tomegrész
1,4-dioxdnban diszpergaljuk. 17,6 tomegrész
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trifluor-ecetsav-anhidridet csepegtetiink hoz-
z4, majd 24 6ran keresztiil keverjik és bepa-
roljuk. A maradékot 1,1’-oxi-biszetanban old-
juk és vizzel extrahdaljuk. A szerves fazist sza-
ritjuk, sziirjiik és bepéroljuk. A maradékot
1,I’-oxi-biszetan és petroléter elegyébdl atkris-
talyositjuk. A terméket sziirjiik és szaritjuk.
Igy 12,5 tdmegrész (43,2%) 1-(2,3-dihidro-
-2,2-dimetil-1H-indén-1-il) - 1H-imidazol-5-kar-
bonitrilt kapunk, olvadispont 73—73,5°C
(1.15 szdma vegyiilet).

c) 2 tomegrész 1-(2,3-dihidro-2,2-dimetil-
-1H-indén-1-il) -1H-imidazol-5-karbonitril 18
tomegrész 1,2-etidn-diamin és 1 témegrész
eziist-nitrat elegyét 24 6rdn keresztiil vissza-
folyatds kézben keverjitk. Ezutan vizre ont-
jik és a terméket diklér-metiannal extrahil-
juk. Az extraktumot széritjuk, sziirjik és be-
pdroljuk. A maradékot 1,1"-oxi-biszetanbél
atkristalyositjuk. A terméket sziirjiik és sz4-
ritjuk. Igy 1,8 tomegrész (80,3%) 5-(4,5-di-
hidro-1H-imidazol-2-il)-1- (2,3-dihidro-2,2-di-
metil-1H-indén-1-il) -1H-imidazolt kapunk, ol-
vadispont 155—156°C (1.37 szdmi vegyii-
let).

33. példa

3 tomegrész 1-(2,3-dihidro-2,2-dimetil-1H-
-indén-1-il) -1H-imidazol-5-karbonitril, 1,75 t5-
megrész hidroxil-amino-monohidroklorid, | t5-
megrész nétrium-hidroxid és 16 toémegrész
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metanol elegyét 5 ordn keresztiil visszafo-
lyatés kdzber forraljuk. A reakcidelegyet viz-
re ontjiik, csapadékot sziirjik és 18 tomeg-
rész tetrahidrofuranban diszpergiljuk. 1,7
tomegrész trifluor-ecetsav-anhidridet csepeg-
tetiink hozza, majd 4 6ran keresztiil szoba-
hémérsékleten keverjik. Ezutdn vizre éntjiik,
a csapadeékot sziirjik és szaritjuk. Igy 0,5 to-
megrész (11,1%) 3-(1-(2,3-dihidro-2,2-dime-
til-1H-indén-1-il) -1H-imidazol-5-il) -5-trifluor-
-metil-1,2,4-0xadiazolt kapunk. Olvadaspont
92—98°C (1,35 szdmi vegyiilet).

34. példa

10 tomegrész N-metil-4-amino-1-(5-klér-
-2,3-dihidro-2,2-dimetil-1H-indén-1-il)-1H-
-imidazol-5-karboxamid 47 témegrész N,N-di-
metil-formamidban felvett elegyét keverés és
melegités (70°C) kozben 5,1 témegrész 1,1-
-dimetil-etil-nitrittel elegyitjik. Az elegyet
30 percen keresztill keverjiik, majd vizre ont-
jik és a terméke 1,1'-oxi-biszetannal extra-
héljuk. Az extraktumot vizzel kétszer mossuk,
szaritjuk,sziirjik és beparoljuk. A maradékot
2,2'-oxi-biszpropanban nitratséva alakitjuk. A
sot sziirjiik és vakuumban szaritjuk. fgy N-
-metil-1-(5-kl6r-2,3-dihidro-2,2-dimetil- 1H-in-
dén-1-il) -1H-imidazol-5-karboxamid-mononit-
ratot kapunk (1.75 szama vegyiilet).

A kovetkezd 1—9. tiblazatban szerepls
vegyiiletek a fenti példakkal analég médon
allithatdk elé.

17
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1. tédbldzat

/Ic/ dltaldnos képletd vegyiiletek elddllitdsa

|1 1].6 7 10 e e ;
Vegytu iR~ IR R R L Fizikai adatok
let [op./
szdma — -
1.02 H |2-CH, |2-CH, H ~CO-NE-CH,-CH,0H 118-122°C
1.03 B |2-CH, |2-CH, H -CO-NH-CH, 122-127°C
1.04 B |2-CH, 2-CH, | -CO-NH-OCE, 66-68°C
. - - -CO-SCH
1.05 B |2-CH, |2-CH, H CO-SCH,
1.06 B |2-CE, [2-CH, H ~-CO-SC H,
1.07 E |2-CH, |2-CH; (H piperidino-
-karbonil
1.08 H |2-CcH, |2-CcH, |H pirrolidino-
3 3 :
-karbonil
1.09 B [2-CH, |2-CH, H -CO-NH-C H_
1.10 H |2-CH, |2-CH, |H -CO-NE-C E,_-n gyanta
1.11 B |2-CH, [2-CH, |H -CO-N(CH,), 96-96,5°C
1.12 ¥ |2-CH, 2-CH; |H -CO-NHE-C B -c
1.13 B |2-CH, 2-CH, |H -CO-NH-C B -n
1.14 B |2-CH, 2-CH, |H -CO-NH, 218-219°C
1.15 B |2-CH, 2-CH, |H -CN 73-73,5°C
1.16 B |2-CH, (H H -CO-NH,
1.17 B |2-CE, |H 24 -CN
1.18 B |2-cH, |H H ~CO-NE-0CE,
1.19 B |2-CH, |H H -CO-NH-CH,
1.20 E |2-CH, [H H -CO-NH-C_H,
1.21 B |2-CH, [H H ~CO-NE-C H_-c
1.23 H z-(cn2)4-z H ~CO-NH-CH,
]

18
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Vegyij-n1 g% R’ 10 L Fizikai
let adatok /op./
szdma
1.24 B 2-(CH)) -2 |H -CO-NH-OCH,
1.25 B |[2-CH |2-C,H_ |H -CO-NH-CH, 135-137°C
1.26 H |2-CH, |2-C,H, [H -CO-NH,
11.27 B 2-c33 z—cza H -CN
1.28 B |2-CH, |2-C,H, |H -CO-NH-CH,
1.29 B |2-CH, [2-C,H, [H -CO-S-CH,
1.30 B |2-CH, [2-C,E. [H -CO-NH-OCH,
- - - -]
1.31 H |H H B CO-NH-CH, HNO,/gp 133,0°C
1.32 |g |2-cE, |2-cEH, |E l-metil-lH-tet-
3 3 razol-5-il
1.33 B |2-CH, |2-CH, |& -CO-NH-NH-CH,
/N-O0H
1.34 E |2-CH, |2-CH, [& -C, : >100°C
NH, (bomlik)
} .
1.35 E |2-CH, |2-cH, |E 5-(trifluor-me- 92-98°C
. til)-1,2,4-oxa-
diazol-3-1i1
1.36 E |2-CH, |2-cm B 100-100,5°C
3 3 -CO-N(C2Hs) » !
1.37 | |2-cm, |2-cm, |= 2-imidazolin- 155-156°C
3 3 -2-il
1.38 SH 2-(CH,),-3 -CO-NE-CH,
1.39 B 2-(CTZ)3-3 -CO-NE-CH, Mg, 190,1°C
1.40 SH 2-(cH,) -3 -CO-NH-CH,
1.41 H 2-(CH,),-3 -CO-NH-CH,
1.44 B [2-CH, (2-CH, [H ~CO-NH-COCH,
1.45 H |2-CH, |2-CH H benzimidazaol-
3 3 _2-il

19
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37 38
VegyU-R1 R6 R7 Rlo L L )
let Fizikai
szama adatok
/op.7/
1.47 |g |2-cm, [2-cH, |H J-metil-1,2,44
3 3 -oxa-diazol-
-5-1i1
- - - -CO-NH-CH
1.49 B |2-CH, (2-CH, |[6-F 3
1.51 B |2-CH, |2-CH, [6-Br -CO-NH-CH,
1.52 SH |2-CH, |2-CH; |6-Br ~CO-NH-CH,
- - - -CO-NH-CE
1.53 B |2-CH, |2-CH, |[5-F 3
- - -CO-NH-CH
1.55 " (2-(CH)) -2 |B 3
- - -CO-NE-CH
1.56 SH 2-(CH,)) -2 | CH,
1.57 H 2-CH3 z-CH3 H piperazino-
-karbonil
1.58 SH |2-cm, |2-cEH, |H piperazino-
3 3 :
-karbonil
1.59 H [2-CH, |2-CH H a—metii—pipe-
3 3 X .
razino-karbonifl
1.60 |sH |2-cE, |2-cE, |=H 4-metil-pipe-
3 3 razino-karbonil

-20-
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39 40
Vegyii- |gl | g® U P L Fizikai ada-
let tok /op./
s5z4ma
1.67 3-CH, |3-CH, |E ~CO-NH-CH, 167,4°C
1.68 3-cH; H ~CO-NH-CH, ENO,/ 0p 99,4°C
1.69 B |2-CH, |2-CH; [H -CO-NH-CH, H,0
1.70 B |2-CH, j2-CH, [H morfolino-kar- 148-149°C
bonil
1.71 : 2-CH, |2-CH, |H 2,6-dimetil-mor- 155-157°C
folino-karbonil
1.72 H |2-CH, |2-CH, [H -CO-N([CH(CH,), ], 228-229°C
1.73 H |2-CH, [2-cH, |m -CO-NH, 218-219°C
(+)
1.74 B |2-CH, |2-CH, [R -CO-NH-CH, 138-145°C
[x]5-54,7°
0,25 H,0
1.75 B |2-cH, j2-cH, [5-C1 ~CO-NH-CH, HNO, /0P .199,1°C
- - - - = - °
1.76 H |2-CH, |2-CH, [H CO0-N=C(CH,), 81-83°C
- - - - - [
1.77 H [2-cH [2-CH, [H C00-C H 99-101°C
1.78 H |2-CH, |2-CH, |H ~C00-(CH, ) ,C1
1.79 B |2-CH, |2-cH, |H -C00-CH, COOCH,
1.80 B |2-CH, |2-CH, |H -C00-CH(CH,)COOCH,| gyanta
' (R)
1.81 B [2-CH, |2-CH, |H -C00-CH(CH,)COOCH, | gyanta
(s)
- - - -l - o
1.82 B [2-CH [2-CH, |H C00-CH,PO(OC, Hs ), 88,5-90°C
1.84 B |2-cH, |2-CH, ~C00-CH,S1(CH, ), |
1.85 2-CH, |2-cH, C00-(CH, ) 555 (CH,) , olaj

21
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42

. 6 10
Vegyu R L s .
18%Y R Fizikai adatok
szdma /op./
1.86 2-CH, H ~CONH, gpl9o-192°C 1
(a]lp=-91,1°
1.87 H 2-CH3 3 H -CONH2 (+)
1.88 H Z-CH3 3 H -CONH—CH3 (+)
. - -CONB-CH
1.89 B |2-CH, ;3 |B CONH-CH,
1.90 B |2-CH, ; |B -CONH~CH, 1,2-cisz 2,3-cisz
1.91 [ |2-cE, H ~CONH-CH, 1,2-cisz 2,3-transz
1.92 2-CH H -CONH-CH
3 ' 3 1,2-transz: 2,3-cisz
1.93 2-CH H -CONH-CH
3 3 1,2-transz;
2,3-transz
1.94 2-CHz-C H H —CONH-CH3 '1,2~transz NHO;
;109,0°C
1.95 2-CHZ-C H -CONH—CH3 1/2320, 1,2-cist
o
98,4 c
1.96 2-CH3 H —CONH—NHZ 164-169°C
1.97 2—CH3 H -CONHCHZ—C 54-57°C
1.98 2-cH, H -CX [e],=-59,121,2
gyanta

22
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tdbldzat

44

/1d/ &ltaldnos képietU vegyiiletek elddllitdsa

vegyi-* | 8¢ | &’ | &' L Fizikai adatoH

_;;gm, /op./

2.01 IH H B 6-C1 -CO-NE-CH, HNO,/ 0P .177,7°C

2.02 |H : 4 4 7-F -CO-NH-CH, HNO,/ 0p .164°C

2.03 B |E H H -CO-NE-CH, ENO,./0p .155,5°C

2.04 |H 2-CH, [2-CH, [H ~CO-NE-CH, HNO./ 0p .195,2°C

2.05 |H H H H piperidino- ENO3(3p, 148,3°C
-karbonil

2.06 |g |m it H piperidino- 118°C
-karbonil

2.07 |E H 24 H ~CO-NH-CH, EN03/—OD-143,5°C

2.08 |[E )54 H B ~CO-NH, 207-208°C

2.09 |H g H H pirrolidino- 200-201°C
-karbonil

2.10 |8 |H H H maorfolino- szilard
-karbonil

2.11 |H H B H -CN 89-90°C

2.12 |H H B H -CO-NH-C H_-c 166-167°C

2.13 |E H H H ~CO-NE-C.E_-n 137-138°C

2.14 |E H H H -CO-NH-OCH, 112-113°C

2.15 |H H )4 B ~CO-NHE-CH, 105-106°C

2.16 |H : H H -CO-N(CH, ),

2.17 |H : B H -CO-NH-C H -n

23
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45 46
- s | 7 | 10 |
Veoyls R | R L Fizikai
- adatok /op.
szdma _ /op./
2.18 H B -CO-NH-CH,-C = CH HNO, / op . 128°C
2.19 -CO-NH-CH,
2,20 -CO-SCH, HNO,/0p. 159°C
2.21 H = -CO-NH-C H_-i
2.22 H B -CO-NH-C_H,,-n
2.23 H H ~C0-$-C,H,
2.24 H H -CO-NH-C H,,-c
2.25 2-CH, |2-CH, -CO-NH, 238,2°C
- - - L]
2.26 2-CR, |2-CE, CN 81,9°C
2,27 2-CH, |2-CH, -CO-NE-C H,
2.28 2-CH, |2-CH, -CO-N(CH,), 116,9°C
2.29 2-CH, | 2-CH, -CO-NH-C, H -c
- _ ~C0-S-CE °
2.30 2-CH, |2-CH, C0-S-CH, 80,7°C
2.31 2-CR, |2-CH, -C0-5-C,H,
2.32 2-CH, 2-CH, piperidino-
-karbonil
2.33 2-CH_ |[2-CH morfolino-
3 3 .
-karbonil
2.34 2-CH, | 2-CH, -CO-NH-CH,-C = CH HC1 1/2H,0
141,2°C
2.35 2-CH, | 2-CH, -CO-NH-CH,
2.36 2-CH, |2-CH, -CO-NH-OCH, HNO,/np 132,4°C
2.37 2-CH, |2-CH, -CO-NE-C,H.-n
2.38 2-CH, [2-CH pirrolidino-
3 3 -karbonil
2.39 2-CH, (B -CO-NE-CH,

24
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47 48
e 6 -7 10

Yegyltr™ R R L Fizikai

let adatok

szdma /an [

2.40 H 2--CK3 H H ~-C.3O-S-CH3

2.41 |H Z-CI'I3 H H —CO-NH-OCH3

2.42 H H H -CO—N’H-CHZ-CHZOH 124,1°C

2.43 H 2-CH3 2-C}i3 H -CQ-NF{—CH2 -CHZOH 150) 3°C

2.49 |H 2-(c32)4-2 H -CO-NH,

2.50 |H 2-(cnz)4-z H -CN

2.51 H 2-(C82)4-2 H -CO—NH—CH3

2.52 ):4 2—(C82)4-2 H -CO-S-CH3

2.53 H 2-( CH2 ) 4-2 H --CO-N'H-O('_‘H3

2.54 H 2—(CHZ)5-2 H -CO-NH2

2.55 |IH 2-(c32)5-2 = -CN

2.56 H 2-(CHz)s-2 H -CO-NH—CH3

2.57 H 2-(CHZ)5-2 H -CO-S-CH3

2.58 H 2-(CEZ)5—2 H -CO-NK—OCHa

2.59 SH 2-(C:H2 ) 5-2 H -CO—NH—OCH3

2.60 2—C235 H H -CC)—NB-CH3

2.61 . -2-038_7 -nl|H H -CO-NH-CH3

2.62 (B |2-C H -niH H —c:o--NH-CH3

2.64 |H 2-C.H,-ilH H -CO-NE-CH,

2.65 SH Z-CH3 2- 3 H -CO-N‘HZ

2.66 SH Z-CH3 2- 3 B -CN

2.67 SH 2-CH3 Z-CH3 H -CO-N’H-CH3

2.68 SH 2-CH3 2-CH’3 H ’-CO-NH-N'Hz

2.69 |sH |H H H ~CO-NH, 220-
227 ’ 7¢C

25
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49 50
.11 6 7 10f. 11 e
VegyuqR R R R L Fizikai adatoH
let / /
sz4ama op -
2.70 (K |H H 1-metil-1H-tetA
razol-5-il
2.72 |H |H B -C(an)=u-ox
2'73 H H H 3,4,5,6—“:81’.1?8-
hidro-pirimidin-
-2-il
2.74 2-(cH,) ;-3 -CO-NE-CH,
2.75 3-(CH,) ;-4 -CO-NE-CH,
~No °
2.76 2-CH, 2-CH, -C(NH, ) =N-0H 244,2°C
2,77 |H |2-CH4 2-CH, 5=(trifluor-me-
til)-1,2,4-oxa~
-diazol-3-il
2.78 |E |2-CH, 2-CH, —CO-N(C,Hs)
2.79 |E |2-CH 2-CH 2-imidazolin-
3 3 .
-2-il
2.80 | |2-CH, 2-CH, 3-metil-1,2,4-
-oxa-diazol-5-il
2.81 |2 |2-CH, 2—C33 -CO-NH-CH,,-n
2.82 |B |2-CH 2-CH benzimidazol- 228,5°C
3 3 -2-il 4
2.83 |H 2-(cy,) -3 -CO-NH-CH,
2.84 |B 2-(cH,) -3 -CO-NE-CH,
2.85 (8 |[H < : 4 -CO-NH-CH, -CH=CH, BN03/.OD.127’8’C
2.86 (H |H H -CO-NH-NH, 177,5-180°C
2.87 |BE |H B -CO-NH-NH-CO-CH, 257,8°C
2.88 |8 |H g pirrolidino- HNO, /op . 158,8°C
.-karbonil
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51 52
Vfg{ii- RS g1 L Fizikai adatoH
e
S5zama /op./
2.89 -CS—NR-CH3 174,1°C
2.90 -CO-NH-OH 122,1°C
i
2.91 H H -CO-NH-C-CH,-OH 159,4°C
: i
cn3
2.92 2-CH, H -co-ua-cnz-ca=cxz HC1 1/2320
128,2°C
2.93 2-CH, B -co-NH—(CHZ)z-ocx3 121,0°C
2.94 2-CH, H -CO-NH-OH 133,7°C
2.95 E : 4 4-dimetil-2- 107,4°C
-oxazolin-2-i1
2.96 Z—CH3 H imidazol-1-il- 122,4°C
-karbonil
2.97 3-(cH,) H -CO-NH-CH, ENOy g5, 177,8°C
2.98 2-CH, ; [H -co-NH-c4HQ-p
2.99 |E |2-CH, 5 |H CONH-(CEZ)§OC0CH3 155,9 c
2.100 |H z-cu3 ; |8 -coo-N=c§cg3)2
2.101 |H 2-cH, 3 |H -C0O0-CH,CN
- - - —- - ]
2.102 {H {2 CH, 3 |B Co0 CH;CHZ0COCH, 78°C
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53 54
I 6 7 10
V\ig)t/u R R R R L Fizikai
- adato .

SZ3aMma k /Op /

2.112 2-CE, |2-CH, |H ~C00-N=C(CH,), HC1

2.113 |5 |2-CH, |2-CH, (R ~C00-N=C(CH, ), ENO,

2.114 |SH |2-CH, |2-CH, |H ~C00-C H,

2.115 |¥ |H H H ~C00-(CH, ) 5N(CH,) , | 2HNO, /p133-136°C

2.116 |B |H H B ~C00-N=C(CH,), 125,7°C

2.117 |H |H : B ciklohexilidén- _|mNO,/  159,2°C
-iminé-oxi~kar- P-
bonil o

2.118 |H |(E : E { ~COO-CHp~CN 109,6°C

2.119 |H |H H H ~C00-C H HNO,/ 0p . 153,6°C

2.120 |H |" : : -C00-CH, -S-CH, 99.4°C

2.121 |H |E H : -CO0-CH, COOCH, HC1/0p . 189,5°C

2.122 |8 |® H B ~C00-CH, -CB50COCE, 77.2°C

2.124 | |H : -4 ~C00-CH(CE,) - EC1/pp . 151,5°C
C0-0CH,

2.125 |H |® : H ~C00-CH,,-C0-CH, HC1/gp . 130,2°C

2.126 |H |B : : ~C00-(CH,) ,-OH 104,3°C

- ; —COO—CH_ ~ °

2.127 |8 |2-CH, |2-CH, [H CO0-CH,~CH, OH 108,1°C

2.128 |8 |2-CH, |2-CH, |H ~CO-NH-C, H_-i

2.129 |g |2-cEH, |2-CH, |H 1H-tetrazol-5- 155,7°C

3 3 -il !
. - -C] -CO-NH-
2.130 (& |2-CH, |2-CH, |H CO-NH-CH, (+)
2.131 |8 |2-CH, [2-CH; |H -CO-NH-CH, (-)

28
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55 56
o F' : : 2

Vegyu-gl g5 R’ g0 L ' ;21k;1 adatok
let - /0P
szdma
2,132 |H z-cg3 2-CH, |H -CO-NH, (+)
2.133 [H |2-CH, |2-CH, |H -CO-NH, (-)
2,134 (H 2-CH, |3-CH, [H -CO-NH-CH,
2.135 [H 2:c33 3-CH, [E ~CO-NH-CH, 1,2-cisz; 2,3-cisz
2.136 [H 2-CH3 3-CH3 H '-CO-—NH-CH3 1,2-cisz; 2,3-transz
2.137 |H |2-CH, 3-CH, |H -CO-NH-CH, 1,2-transz; 2.3-cisz
2.138 |H -Z-CH 3-CH, |H -CO-NH-CH. 1,2-transz:

3 3 3

2,3-transz
2.139 |H 2-(CH,),-3 |H -CO-NH-CH,
2.140 |H 2-(cH,),-3 [H -CO-NH-CH,
2.141 {H 2-(C4,),-4 |H -CO-NH-CH,
2.142 |H 2-(CH,),-4 |H ~CO-NH-CH,
2.143 |H z-(cxl)2-4 H imidazol-1-il- 219,6°C
I ~-karbonil
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3. tabldzat

/1g/ altsldnos képletd vegyiletek eloallitasa

Vegyilat . L iizikai ada-

5z3ma ok /op./

5.01 H -CO-NH-CH, 198°C

5.02 SH -CO-KH-CH,

5.03 H -CO-¥H, 201,1°C

5.04 SH -CO-NH, .

5.05 2 -CN

5.06 SK -CN

5.07 ot i -CO-5CH,

5.08 3 . -CO-NH-OCH,

5.11 H pirolid:mo— 163,4°C
-karbonil -

|5.12 H _ piperid;no- 1597o°c‘

] -karbonil '

5.13 H -CO-NH-CH,C = CH 174,6°C

5.14 B -CO-NH—ng-CHs: - 148’3'C

5.15 H -co-u(c33)2 o 140,4°C

5.16 B 4-metil-pipe- 200,6°C
razino-karbonill

5.17 H -co-un-cz(cn312 176,3°C

5.18 H :co-uﬁ-caz-c3=cné 72,6°C

5.19 H -CO-NB-C H,,-¢ 174,1°C

5.20 H morgqlino-kar- 171,4'c
bonil
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60

Vegyi.iletn1 L Fizikai ada-

szama tok (op.)

5.21 H tiomorfolind- 201,0'C

: -karbonil

-CO-NH-C,Hs

5.22 B

5.23 H piperazino-karfy 158,3°C
bonil

5.24 H -CO-NE-C_H_-c HCl/ gp ,237,6°C

5.25 H “jﬁ“‘?t.ll’kart}o“ ENO, /o 187,8°C
nil}-piperazinoj
-karbonil

5.26 H -coo-n:c(caa)2 150,1°C
ciklohexilidén-

5.27 H imino-oxi- 146,8'C
~karbonil

31
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4, tablazat

HU 199430 B

62

10

. 6 7 . . .
Vegyi- Rr R R R L Fizikai
1e§ adatok
524ma [fan_ [/
6.01 H 2—CH3 Z-CH3 H morfolino-kar- 132°C

bonil
6.02 2-CH, 2-CH, |H -CO-NH-C H_ 188°C
- - - L - —. °
6.03 2-CH, |2-CH, CO-NH-C, B, -i 153°C
- - - - — - o
6.04 2-CH, |2-CH, CO-NE-C,H,_-n 191°C
6.05 |H 2-CH. |2-cH, |H pirrolidino- 115°C
3 3 -karbonil
6.06 H 2-ca, |2-CE; |H piperidino- 128°C
-karbonil-
6.07 H 2-cd, |2-CH, B -CO-NE-CH, 188°C
6.08 : 2-CH, |2-CH,y H -C0-S-CHy 120°C
6.09 i 4 2-CH, |2-CH, o -Co-N(CH,), 178°C
6.10 H 2-cH, |2-CH, H -CO-NH, 156°C
6.11 it 2-CH, |2-CH, H -CO-NH-CE, -CH, 0H 178°C
6.12 H 2-CH, |2-CH, H -CO-NH-NH, 168,2°C
6.13 o 2-CH, |2-CH, B -CX
6.14 - § 2-CH, |2-CH, H -CO-NH-C H -n
6.15 i 2-cH, |H H -CO-NEH,
6.16 : 2-c8, |H H -CO-NH-NH-CH,
6.17 |E 2-CH, |H H pirrolidino-
3 -karbonil
6.18 H 2-CH, H H piperidino-
-karbonil
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Vegyl-fgl [ g6 g’ | g10 L - Fizikai
let adatok
szama /op_/
6.19 B |2-cB, | H -CO-NR-CH, ~CH, OH
6.20 H [2-CH, |H H -CO-N(CH,),
6.21 B [2-cH, |H H -CO-NH-C.H_-n
6.22 B |3-CH, |[H H ~-CO-NH-CH,
6.23 B [3-cH, |H H -CO-NH-C H,-n
6.24 H z-ca3 z-ca3 H piperazino-kar- 157,5°C
bonil
6.25 B [2-cE, |2-cH, |H -CO-NH-OH 149°C
6.26 SH |2-CH, |2-CH, |H -CO-NE-CH,
6.27 E |2-CE, [2-CH, [H -CO-SCH,
6.28 B (2-CH, |2-CH, |H -CO-NE-CH, -CH=CH, 168°C
6.29 B |2-CH, |2-CH, [H -CO-NH-CH,-C=CH 140,1°C
6.30 B |2-CH, |2-CH, |H -CO-NH-NH-CH, 188°C
6.31 E |H H H -CO-NH-CH, 192°C
- - -CO-NH- .0p.162°C
6.32 o4 2-(cH,) -3 |H CO-NE-CH, HNO_ / p.162°C
6.33 H 2-(cH,) -3 |H ~CO-NE~CH, ENO,/-0P - 160°C
6.34 24 2-(CH,),-3 |H -CO-NH-CH,
6.35 B [2-cE, |= H -CO-NE-CH, cis/0p 247,1°C
6.36 B |2-CcH, [EH H -CO-NE-CH, trans/HNO,
o
17s,2°C
6.37 B |2-CH; |2-CH, |H l-metil-1H-tetf
razol-5-il
6.38 B (2-CH, |2-CH, |H -C(NH,) =N-0H
6.39 |E |2-CH, [2-cH, |§ 5-trifluor-me-
1til)y1,2,4-0xa-
-diazol-3-il
6.40 )2 2-CH 2-CH H 2-imidazolin-
3 3 2-i1
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VEQYU- R R6 R7 Rlo L Fizikai ’
lgt adatok
szama /op./
6.41 |H |2-cE. |2-cH, |H 3,4,5,6-tetra-
3 hidro-pirimi-
din-2-il
6.42 2-CH3 -CO—NH2 transz
6.43 2-CH, -CO-NH, cisa
6.44 2-CH, -CO-NH-CH, transyHNO,
176,2°C
6.45 B |2-CH, [H H -CO-NH-CH, cisz
6.46 H 2-C}~I3 H H | —CO-NH-CZHS transz
6.47 B |2-CH, |H H -CO-NE-C,H_ cisaz
6.48 B |2-CH, |4 B -CO-NH-C H_-n transz
6.49 H 2-CH3 H g -CO-NH—C3H7-n cisx
6.50 E |2-CE, |[H g -CO-N(CH,), trans,
6.51 H |2-CH, |[H o4 -CO-N(CH,), cisy
6.52 |B |2-cE, |H = morfolino- transz
3 -karbonil
6.53 |u |2-cE, |H : morfolino- cisy
3 Lkarbonil
6.54 B |2-CHy H = piperidino- trans—
-karbonil
6.55 B |2-CH, |H 3 piperidino- |cisy
-karbonil
6.56 B |2-CH, H E pirrolidino- |trans:
-karbonil
6.57 B |2-CH, |H E pirrolidino— cis2
-karbonil
6.58 B |2-CH, |H = -CO-NH-NE, transi
6.59 4 2 -CH3 H E -CO-NK-NH2 cis2
6.60 H |2-CH; |E E ~CN trans2
6.61 B |2-CH, |H = -CN cisa
6.62 B [2-cH; |H E —CO—NH-NH-CH3 transz.
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11 L.
Vegyulir g® Y g0 L Fizikai
let adatok /op./
z4ma
6.63 H 2-cx3 H H -CO—NH-NH-CH3 cisz
6.64 H z-cx3 H H -CO-NH-OH traas 2
6.65 H 2-CH3 H H -CO-NH-OH cisz
6.66 H |H H 8-C1 -CO-NH-CH3 Hno3xop. 183,1°C
6.67 H 2-(CH2)4-2 6-Br -CO-NH—CH3 HNO3/0D- 176,2°C
6.68 24 2—(CH2)4—2 g -co-NH-CH3 HNO3/Op. 157,2°C
6.69 H |H H 6-Cl -CO-NH-CH3 HN03/ 0p 181,6°C
6.70 H 2-CH3 z-cx3 H -co-u(cx3)-oca3 104,7°C
6.71 H z-cn3 2-CH_|H -CO—NHOCH3 214,1°C
- - - - - - - o
6.72 E |2 CH3 2 CH3 H CO-NH $H CH2 CH3 163,3°C
CH,-OH
6.73 H z-ca3 z-cx3 H -co-NH-o-caz-csns 86,3°C
6.74 B Z—CZH5 H H -CO—NH-CH3 cisz op. 205,6°C
6.75 B [2-CH, 2-CH, [H -co-NH-(cuz)ioca3 141, 2°C
6.76 2-CH, 3-ca3 H ~CO-NH-CH, (A+B)/HNO3
157,3°
5 ,3°C
6.77 B [2-CH, 2—CH3 H 4-metil-pipera- 119]7°c
zino-karbonil
6.79 B |2-CH, z-ca3 H -co-nx-czz-caz- 106,4°C
o-co-c:f3
6.80 B |2-CH, 2-CH, [H 4-(metil-karbo- 176,2°C
nil)-piperazino-
-karbonil
6.81 H 2~CHB 2-cx3 H 4~(metil-karba- 115,9°C
moil)-piperazi-
no-karbonil
6.82 B |2-CE, (H 6-F ~CO-NH-CH, transz NHO,
185,2°C
cisz op. 208,2°C
6.83 Z-CH3 H 6-F -CO-NH-CH,
6.84 2-CH3 )3 H —COO-N:C(CH3)
6.85 2-cx3 H H coo-caicxis:.(cna)3
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VegyUal R0 R’ g0 L Fizikai adatok
let /op./
523Mmad
6.86 H - i - -
2 CH3 H coo CH2 COOCH3
. H - - -
6.87 2 CB3 H [o{e]8) (CHZ)3 Cl
6. - - - «-N= 0 . o
89 H 2 CH3 2 CH3 H CO0-N C(CH3)2 HN03/ o) 146,9 C
ciklohexilidén-
6.90 H Z--CH3 Z—CH3 H _1m1n0—9)(1- ‘HNO3lup’ 144,5 c
-karbonil
6.91 SH Z-CH3 3 -CH3 H CONH-—CH3
.92 ~-CH - NH-CH
6.9 2-C 3 3 CH3 Cco C 3
6.93 2-CH3 3—CF{3 CONH-CH3 2,3-cisy 3,4-transg
\HNO,/gp . 189,5°C
6.94 Z-CH3 :«!-CI-I3 -1 CONH—CH3 2,3-cisy 3,4-cisz
6.95 2-CH, 3-CH, CONH-CH, 2,3-trans; 3,4-cisz
6.96 H 2-CH 3-CH CONH-CH 2,3-transe
3 3 3
3,4-transx
6.97 H 2--CH3 3-CI-I3 H CONH-CH3 2,3-cisv
3,4-transf{+)
6.98 |H 2-CH, 3-CH, [H CONH-CH, 2,3-cisz
3,4trans{-)
6.99 |¥ |2-CH, 3-CH, CONH-CH, 2,3-cisg3,4-cisd+)
6.100 2-CH3 3-—CH3 CON’H—CH3 2,3—ciS{.3,4—cis;(-)
6.101 2-CH 3-CH CONH-CH 2,3-transe
3 3 3 .
3,4-cisz(+)
6.102 |H 2-CH 3-CH H CONH-CH 2,3-transz
3 3 3 .
3,4-cisz(-)
6.103 |H 2-CH 3-CH H CONH-CH 2,3-transt
3 3 3
3,4-transe(+)
6.104 |H 2-CI-I3 3-CH3 H CONH—CH3 2,3-transz
3,4-transz(-)
6.105 (H 2-C_H-i |H H CONH-CH trans/HNO_/1/2H 0
37 - 3 . 2
1567 (o
6.106 |H 2-C H-t IH H CONH-CH transy HNO /H_O
49 3 2
1567 C
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/1i/ dltaldnos képletl vegyiiletek elddllitdsa

.e 1 . N .
YBDYU- R RS R’ L Fizikai adatok
et /op./
szama
7.3 SH CH3 CH3 co—Nchx3
. °

7.4 H CH, CH, CO-NH-CH, -HNO_/9p-190,8°C
7.5 H CH3 CH3 co-NH-CH3 (+)
7.6 H CH3 CH3 CO-NH—CH3 (-)
7.

10 H CHB cn3 CN
7. ' -NH

11 H cn3 cHy CO-NH,

6 tabldzat

/13j/ dltaldnos képletl vegyiiletek elddllitdsa

Vegy.Rl L FiZlkal adatok
szdma /op./
8.01 |H CONHCE,,. HC1 1/2 H,0
176,3°C
8.02 |SH CONHCE, 163,3°C
8.05 |H CN HN03/OD- 136,5°C
8.06 |H CONH,,
7. tdbldzat
/Im/ dltaldnos képletl vegyiiletek el6allitdsa
. 1 .. .
Vegyli4 r L Fizikai ada-
let tok /op./
szama
11.01 |u -cmzm2
11.02 |(H -CN
11.03 |H —co-NH:cn3 125,2°C
11.04 |H -CO-NH-OCHa
11.05 |H , —co-SCH3
11.11 |SH -CO-NH,

37
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/1p/ 4ltalanos képletd vegyiletek elgdllitasa

Fizikai adatok

1
2 ol e ‘* /5.7
13.01 [H |C,H,-n  |3-C1-CcH, -CO-NH-CH,
13.02 |H [C,B,-n  |3-C1-C(H, -CO-NH,
13.03 (B |C,H,-n  |3-Cl-CcH, -CO-SCH,
13.04 |B |CjH,-n  |3-C1-CgH, -CO-NH-OCH,
13.05 |B |CjH,-m  [3-C1-C.H, -CO-NH-C,H,-n
13.06 (B |CjH,-n  |2-C1-C(H, -CO-NH-CH, 138°C
13.07 |B |CyH,-n  |2-C1-C.H, ~CO-NH,
13.08 |H |C,H,-n  |2-C1-C(H, ~CO-NH-C,H
13.09 |B |CH,-m  |2-Cl-CH, -C0-S-CH,
13.10 |8 |C,H,-n  |2-C1-C.R, -CN
13.11 |6 |C H -n  |C.H, -CO-NH-CH, ENO,/0P - 181,3°C
13.12 |E |C,H,-n  |C.Hg -CO-NH,
13.13 |8 |c,H;-n |CgHg -C0-5-CH,
13.14 [B |C.H -n |C.H, -CO-NH-OCH,
13.15 |E [C;H,-n  |CgHg -CO-NH-C H,-n
13.16 |E |benzil |CgHg -CO-NH-CH, ENO,/pp . 202,2°C
13.17 {E |benzil |CHg -CO-NH,
13.18 {E |benzil |CgHg -CO-NH-C,H,
13.19 |E |benzil |CgHs ~CO-SCH,
13.20 |E [penzil |CgHg -CN
13,21 (& |C.H,-n 2-CH,-C(H, -CO-NH-CE,
13.22 [E |C,E,-n 2-CH,-C.H,  |-CO-NH,
13.23 |§ [C,B,-n  [2-CH;-C(H, -CO-SCH,
13.24 B [C,H,-n  |2-CH;-CgH, -CO-NH-OCH,
13.25 |B |CjH,-n  [2-CHy-CH, -CO-NH-C,H_-n
13.26 |H H -CO-NH-CH, HC1/ gp.234,5°C

2- piridil C6 5
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75 76

Vigzu-n Al z L Fizikai adatoK
sz4ma lap./ .
13.27 |H 2-piridil C4Hs -CO-NH,
13.28 |B |2-piridil C_H -CO-N(CH,) 154°C
13.29 |g |27Piridil ngs -CO-SCH v

2-piridil 65 3
13.30 |m CHe -CN
13.31 |8 |CH -i 3-C1-CH, -CO-NH-CH,
13.32 |E |C,H,-i 3-C1-CH, ~CO-NH,
13.33 |8 [C H -1 3-C1-C H, -CO-SCH,
13.34 (B [C,H,-i 3-C1-C H,  [-CO-NH-OCH,
13.35 [B |C,H,-i 3-C1-C 7, -CO-NH-C,H, -n
13.36 (B |C,E -i C4Hs ~CO-NH-CE,
13.37 |8 [C,E,-i CeHg -CO-NE,
13.38 B [C,H -i C4Hg ~CO-NE-C,H_
13.39 |H |C.H -1 CeHs -C0-S-CH,
13.40 |B |C.H -i CeH, -CN
13.41 | | ciklohexil |Ce¥s -CO-NH-CH,  |ENO,/p. 138°C
13.42 18 ) ciklohexil |%%s ~CO-NE,
13.43 |8 | ikiohexil |C6Hs -C0-S-CH,
13.44 1 | ciklohexil |[S6%s ~CO-NH-0CH,
13.45 |8 [ ciklohexil CoHe -CO-NH-C,H_-n
13.51 |H —CHz-CHZ-CGKS CGHS -CO—NH—CH3 HNOBIOp.135°C
13.52 |E |-CH, -CH,-C.H_ [C.H, -Co-NH,
13.53 |B |-CH,-CH,-C.H, |C H, -CO-SCH,
13.54 [ |-CH,-CH,-C.H. |C.H, ~CO-NH-OCH,
13.55 [H |-CH,-CH,-C,H, |C.H, "O-NH-C,H_-n
13.56 H |CH(OC,H_)-C H_|C H, -CO-NH-CH,  |HNO,/-0p.185°C

39
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1 f ey
Vegy.[R A z L Fizikai
szdma adatok /op./
13.57 |H -CH(OCZHS)-CGHS CeHe -CO-NH,
13.58 |H -cn(oczﬁs)_-cﬁﬂ5 CoHg - -CO-NH-C H_
13.59 |H -cn(oczus)-csn5 CeHg -CO-SCH,
13.60 |H -cu(oczns)-cﬁﬁ5 CeH, -CN
13.61 |H [CHy CeHg -CO-NE-CH, |1/2 H0
85-88°C
. -CO-NH-NH - °
13.62 CH, CoHy CO-NH-NH, 134-135,5°C
13.63 CH, CoHe -co—N(CH3)2 122-123°C
13.66 |H |CH, L : porfolino- |HC1/ 0p240-242°C
-karbonil
- - -]
13.67 |H |CH, CoH CO-NH, E;‘;o_pé‘}l;.:,,g c
‘ ‘p=**%)
13.68 |B |cH C H -CO-NH (-)/-0p.123,8°C
3 6°5 2 {a]D=-8o,4°’
13.69 |2 |CH C H -CN (+)6p. 129,3°C
3 65 (] 240 5,1
p~**Y
- - o
;3.70 SH |CH, CoHg CO-NH, +/320/0p,245}3 c
[G]D=+84’7°
13.71 |SH [CH, C Hg -CO-NE, -/B,0/gp .244,8°C
[Q]D=—85,8°
- - - L]
13.72 |{SH [H CeHg CO-NH, 255,3-262,2°C
13.73 |8 |cH, CHs piperidino-  160,5°c
-karbonil
13.74 |B |CH C.E hiperidino-|(+)-R 184,0°C
3 65 : !
Fkarbonil (@] =+67,3°
DA
13.75 |{H |CH Cc H pbirrolidinoH+)-R 126,4°C
3 65 : !
Fkarbonil
13.76 |H |CH CH birrolidinol 109,8°C
3 6°S : - }
tkarbonil

40
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Vagyu .. .
Ig{ g A z L Fizikai adatoK
sz3mg /op./
13.77 |H | 2-piridil C4Hy -CO-NH-(CH, ) 50H 142,4°C
13.78 |H . C.H -CO-NH-CH 221,7°C
1-naftil 65 3 0
13.79 R oo o 4-F-C,H, [-CO-NH-CH, HNO,/ OP -178,5°C
13.80 (B |y niridil |C6Hs ~CO-NH-CH, 2 HC1/MP .216,6°C
13.81 | [C.H -n 3-F-C,H, |-CO-NH-CH, olaj
13.82 |E [C,H -n 2-Br-CH, |-CO-NH-CH, 151,5°C
- - - - - - °
13.83 |B [C,H,-n 4-C1-C H, |-CO-NH-CH, RC1/0p.111,9°C
13.84 |E |C,H -n 3-Br-C H, |-CO-NH-CH, olaj
13.85 |H |C.H.-n 4-Bc-C,H, |-CO-NH-CH, 130,1°C
13.86 |H [C,H -i 2-C1-C,H, |-CO-NE-CH, 181,5°C
13.88 |E |2-piridil 2-CH,-C B, |-CO-NE-CH, 206,5°C
13.89 |8 [CE,-n 2-C1-C,H, |-COO-N=C(CH,),
13.90 (B [C,H. -n 2-C1-C H, |COO-CH3Si(CH,),
13.91 [H |C.E,-n 2-C1-C,H, |-COO-CH,-PO
(oc,H.),
1 - -Cl- - - -
13.93 C,H,-n 2-C1-CH, |-C00-(CH,),-C1
13.94 CH, C4H, -C00-(CH,),-Cl |BC1/ 1/2H,0
83,5-85°C
13.95 |E |CH, CHy -C00-CH,-C H_-c|BC1/
148,5-151°C
13.96 |2 fcH, C4Hs C00-(CH, ) 5C Hze [HC1/ 0p 321-125°C
13.97 |E |CH, C_E piperidino- 195-205°C
65 -etoxi-kar-
bonil (53’3 Pa)
13.98 |B |CEH, CeH, -C00-CH,-COCH, |(R)-(+)/HC1
149,7°C
{«] .=+4ZIO°
13.101|H |C,H, 2=C1-C H, |-CO-NH-CHg 214,4°C
* = c= 1% .metanolban
*#* = ¢ = 0,1% .etanolban
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9. tédbldzat

82

/Is/ dltaldnos képletl vegyiiletek elgdllitdsa

Vegyiilet Fizikai
szama X T adatok
15.1 2,3-dihidro-2,2-dimetil-1H-indenil Cl
15.2 2,3-dihidro-2,2-dimetil-1H-indenil Br
15.3 2,2-dimetil-1,2,3,4-tetrahidro-nafta-

1én-1-il Cl
15.4 2,3-dihidro-2,2-dimetil-4H-1-benzopi-

ran-4-il Cl
15.5 2,3-dihidro-2,3-dimetil-4H-1-benzo-

pirdn-4-il Cl
15.6 2,3-dihidro-2,2-dimetil-benzofurdn-3-il C1l
15.7 1-(2-piridinil)-butil Cl
15.8 1-(2-metoxi-fenil)-butil Cl
15.9 1-{2-klor-fenil)-butil Cl

C. Készitményeldallitisi példdk

35. példa
Szilird hatéanyagot tartalmazo készitmények
a) Nedvesitheté por

a) b) c)
2,03 szama vegyiilet. 20% 50% 0,5%
natrium-ligninszulfonat 5% 5% 5%
natrium-lauril-szulfat 3% — —
natrium-diizobutil-naf-
talinszulfonat — 6% 6%
oktil-fenol-polietiléngli-
kol-éter (7—8 mol etilén-
-oxid) — 2% 2%
erosen diszpergalt
kovasav 5% 27% 27%
kaolin

67% 10% —
natrium-klorid —  —  59,5%
A hatéanyagot alaposan elkeverjiik a se-
gédanyagokkal és a kapott keveréket meg-
feleld malomban 6roljiik. A nedvesithetd por
készitmény vizzel a kivant koncentracioju
szuszpenziéva higithaté.

b) Emulgeélhat6é koncentratum

a) b)
2.03 szamii vegyiilet 10% 1%
oktil-fenol-polietilénglikol-
-éter (4—5 mol etilén-oxid) 3% 3%
kalcium-dodecil-benzolszulfonat 3% 3%

42

40

45

50

55

65

kasztorolaj-poliglikol-éter

(36 mél etilén-oxid) 4% 4%
ciklohexanon 30% 109%
dimetil-benzol-elegy 50% 79%

A koncentratumboél vizzel higitva kivant
koncentracioji emulzié allithato eld.

c) Porkészitmények

a) b)
2.03 szamii vegyiilet 01% 1%
talkum 9.9% —
kaolin — 99%

A készitmény elGallitdsahoz a hatéanyagot
a hordozdanyaggal keverjik és a keveréket
malomban 6réljiik.

d) Granuldtum

a) b)
2.03 szamii vegyiilet 10% 1%
natrium-ligninszulfonat 2% 2%
karboxi-metil-celluloz 1% 1%
kaolin 87%  96%

A hatéanyagot a segédanyagokkal kever-
jilk és oréljiik, a keveréket vizzel nedvesit-
jiik. Ezutan extrudéljuk és dramlé levegével
szaritjuk.
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e) Bevont granulitum
2.03 szamu vegyiilet 3%
lietilénglikol (méltomeg 200) 2%
aolin : 95%

A finoman poritott hatéanyagot keverd-
berendezésben .a polietilénglikollal nedvesi-
tett kaolin feliiletére vissziik fel. A kapott be-
vonatos granuldtum nem porzik.

f) Szuszpenziés koncentratum

a b)
2.03 szami1 vegyiilet 40% 5%
etilénglikol 10% 10%
nonil-fenol-polietilénglikol-
-éter (15 mol etilén-oxid) 6% 1%
néatrium-lignin-szulfat 10% 5%
karboxi-metil-celluléz 1% 1%
37 tdmeg%-os vizes formal-
dehid-oldat 0,2% 0.2%
szilikonolaj 75 tdmeg9% -os
vizes emulzié fermajaban 08% 0.8%.
viz 329% 77%

A finoman poritott hatéanyagot alaposan
elkeverjiik a segédanyagokkal, majd a ka-
pott szuszpenzids koncentratumot felhasz-

nilés eldtt vizzel a kivant koncentricioji
szuszpenziova higitjuk.

g) Soéoldat
2.03 szam1 vegyiilet
izopropil-amin
oktil-fenol-polietilénglikol-éter
(78 mol etilén-oxid)
viz '

36. példa
Készitmény folyékony hatéanyagbél

5%
1%

3%
91%

a) Emulgeilhaté koncentratum

a b) «¢)
20% 40% 50%
5%

8% 58%

2.03 szam1 vegyiilet
kélcium-dodecil-benzol-
szulfonat
kasztorolaj-polietilén-
glikol-éter (36 mol eti-
lén-oxid)
tributil-fenol-polietilén-
glikol-éter (30 mol eti-
lén-oxid) —  12% 42%
ciklohexanon — 15% 20%
dimetil-benzol-elegy 70% 25% 20%

A fenti koncentratumbdl vizzel -higitva
kivant koncentraci6ji emulziét kapunk.

5% — —

b) Oldat
d)

a) b) ¢
2.03 szamu vegyillet 80% 10% 5% 95%
etilénglikol-monometil-
-éter 20% — — —
polietilénglikol (mél-
tomeg 400) —
N-metil-2-pirrolidon —
epoxidilt kokuszolaj — —
petréleum desztilldtum
(forraspont 160—
190°C) - =

0% — —
20% — —
1% 5%

949% —
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A kapott oldat mikrocseppek formajaban
felhasznilhatok. '
¢) Granuldtum

a b)
2.03 szdmi vegyiilet 5% 10%
kaolin 949y —
erésen diszpergalt kovasav 1% —
attapulgit —  90%

A hatéanyagot metilén-kloridban oldjuk,
az oldatot a hordozéanyagra permetezziik,
majd az oldészert vakuumban elparologtat-
juk.

d) Porkészitmény
a

) b)
2.03 szamu vegyiilet 2% 5%
erbsen diszpergilt kovasav 1% 5%
talkum 97% —
kaolin —  90%
D. Biolégiai példak
37. példa

Pre-emergens herbicid hatds

A vizsgilt névények elvetése utin az iiveg-
hazba 4llitott cserepek (8 X8 cm, feliilet 0,64X
X107° ha) talajat 20 ml vizes hatéanyag-
készitménnyel kezeljiik, amelyriek sordn a ké-
szitményt miianyag fecskendd segitségével
egyenletesen eloszlatjuk a feliileten. A haté-
anyagkészitményt 25 tomeg%-os emulgedl-
haté koncentratumbél vagy rosszul oldodé
hatéanyag esetén 25 tomeg%-os nedvesit-
heté porkészitménybdl allitjuk els. A 25 to-
meg%-os emulgedlhaté koncentratum dssze-

tétele:

hatoéanyag 25 tomeg %
kalcium-dodecil-benzolszulfo- 5 tomeg%
nat

kasztorolaj-polietilénglikol-

-éter (36 mol etilén-oxid) 5 tomeg %
dimetil-benzol 65 tomeg %

A 25 tdomeg%-os nedvesithets porkészit-
mény Osszetétele:

hatéanyag 25 tomeg %
nétrium-ligninszulfonat 5 tomeg%
natrium-lauril-szulfonat 3 tomeg%
magas diszperzitasfoki kovasav 5 tomeg¥%
kaolin 62 tomeg %

A hatdéanyagkészitményt olyan mértékben
higitjuk, hogy a hatéanyag felhasznaldsi
mennyisége cserepenként 4 kg/ha legyen
(vagyis 2,56 mg cserepenként, illetve 2,56 mg/
/20 ml=0,0128 témeg%). A 256 tomeg9,-os
emulgeédlhaté koncentratumot vagy a 25 to-
meg%-os nedvesithetd  porkészitményt
(512 mg) vizzel kozvetlenill a felhasznalas
eltt 1,0 literre higitjuk.

A cserepeket 22—25°C homérsékleten és
50—70% relativ pératartalomnal fiveghdz-
ban tartjuk. A kiértékelést harom hét eltel-
tével az aldbbi értékelés alapjin végezziik:
l= a ndvény nem csirdzott ki vagy teljesen
elszédradt
2—3=nagyon erds hatés
4—6= atlagos hatds
7—8= enyhe hatis
9= nincs hatas.
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A pre-emergens vizsgalat eredményei:
4 kg/hektar hatéanyag-dozisndl az alabbi
tablazat tartalmazza:
. digitarialpoalbromus|setariajechinochloajavena|cynodon
Vegyulet g P fatua Y
szama
2.01 1 1 1 3 1 2 2
2.02 1 1 1 1 1 2 1
2.03 1 1 1 1 1 1 1
2.04 1 1 1 1 1 1 1
2.07 1 1 1 1 1 4 1
6.02 1 3 1 1 1 9 2
6.07 1 1 1 1 1 1 1
6.08 1 2 6 3 1 5 2
6.11 1 2 1 1 1 9 1
6.28 2 2 2 2 2 9 1
6.29 1 1 2 5 2 5 1
38. példa tartjuk. A vizsgélatot 15 nap elteltével a pre-
Poszt-emergens herbicid hatis 25 -emergens vizsgalatnil megadott szamok
A vizsgalt gyomokat és kultirnovénye- alapjan értékeljuk. A poszt-emergens vizs-
ket 4—6-leveles allapotban a hatéanyag vi- galat eredményei:
zes diszperzidjaval permetezziik meg 4 kg/ha 4 kg/hektar hatdéanyag dozisnil az aldbbi
dézisban és a névényeket 24—26°C hémér- tablazat tartalmazza:
sékleten és 45—60% relativ pératartalmon
Vegyiilet solanum sinapis |phaseolus
szama
1.02 3 3 2
1.03 2 2 2
1.04 2 2 2
1.15 2 2 2
1.31 2 2 2
1.68 2 3 2
1.73 1 3 3
1.77 2 3 2
1.80 3 2 2
1.81 3 2 2
1.85 2 3 2
1.96 3 2 2
1.97 3 2 2
2,07 2 2 2
2.20 2 2 3
2.34 3 2 2
2.85 2 3 3
2.92 3 2 2
2.125 2 2 3
5.18 3 2 2
6.36 2 3 2
6.69 2 4 2
6.76 2 3 2
11.03 3 1 3
13.26 2 3 2
13.11 3 3 2
39. példa feliilet, 500 ml térfogat) dltetjiik. A talaj felii-
Herbicid hatis hantolatlan rizs esetén letét megnedvesitjiik, majd hdrom nap eltel-
Echinochloa crus-galli és Monochoria va- 85 tével a viz szintjét lassan a talaj folé (3—

ginalis magjait miianyag edényekbe (60 cm’
44

5 mm) emeljiik. Vetés utdn hirom nappal a
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hatéanyag vizes emulzidjit permetezzitk az
edényexre 4 kg/hektir' dozisban . (higitis
550 liter/hektdr). Az edényeket hdrom héten
keresztil idveghdzban tartjuk 20—25°C hé-
mérsékleten magas pdratartalom mellett.

5

88

A kiértékelést a 38. példdban megadott szamok

alapjan végezzik.

A mérési eredményeket 4 kg/hektar hato-
anyag dézisndl az alabbi tablazat tartalmaz-
za: '

Vegyiilet
szdma

Echinochloa

Monochoria

1.02
1.03
1.04
1.10
1.11
1.14
1.15
1.31
1.36
1.67
1.68
1.73
1.74
1.76
1.77
1.80
1.81
1.82
1.85
1.95
1.96
1.97
2.02
2.03
2.07
2.08
2,11
2,12
2.13
2.14
2.15
2.20
2.34
2.42
2.43
2.85
2.88
2.90
2.92
2.99
2.118
2.122
.2.125
2.126
5.01
5.14
5.15
5.17
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vegyilet Echinochloa

sz4ma

Monochoria

5.18
5.24
6.07
6.08
6.09
6.02
6.04
6.11
6.28
6.29
6.35
6.36
6.66
6.67
6.68
6.69
6.70
6.71
6.74
6.76
6.79
11.03
13.11
13.26
13.41
13.51
13.56
13.77
13.79
13.82
13.83

el e e e N i e el e el el e e B N S S R S
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. SZABADALMI IGENYPONTOK

1. Herbicid szer, azzal jellemezve, hogy
hatéanyagként (I) &ltaldnos képletii 1H-imid- 45
azol-szarmazékot vagy annak sztereokémiai
izomerformajat vagy sojat tartalmazza, a kép-
letben
R! jelentése hidrogénatom vagy merkapto-

csoport, 50
L jelentése cianocsoport, (a), (b), (d), (e},

(1), (g), (h"), (i) vagy (j) altaldnos kép-

letii csoport, ezekben a képletekben

E jelentése oxigénatom vagy ’N képletii

R 55

csoport,
R jelentése hidrogénatom vagy 1—4 szén-
atomos alkilcsoport,
R* jelentése trifluor-metil-csoport, 60
G jelentése oxigénatom vagy kématom,
G!' jelentése oxigénatom,
D jelentése kénatom, -ll\l-, II\IO vagy -NH-

R® R¥
-NH- képletii csoport,
46

65

R? jelentése hidrogénatom, 1—5 szénato-
mos alkil-, 3—5 szénatomos alkenil-,
3—5 szénatomos alkinil-, (1—4 szén-
atomos alkil) -karbonil- vagy 3—7 szén-
atomos cikloalkilcsoport vagy fenil-,
hidroxil-, 1 —4 szénatomos alkoxi- vagy
(1—4 szénatomos alkil)-karbonil-oxi-
-csoporttal monoszubsztitualt 1—5 szén-
atomos alkilcsoport,

R? jelentése hidrogénatom vagy 1—5 szén-
atomos alkilcsoport, vagy

R? és R?® egyiitt a kapcsol6d6 nitrogénatom-
mal imidazolilcsoportot vagy egy va
kett6 1—4 szénatomos alkilcsoporttal
adott esetben szubsztitualt pirrolidino-,
piperidino-, morfolino- vagy tiomorfo-
linocsoportot vagy a 4-helyzetben 1—4
szénatomos alkil-, (1—4 szénatomos al-
kil) -karbamoil-csoporttal adott esetben
szubsztitudlt piperazinocsoportot is je-
lenthet,

R” jelentése hidrogénatom, 1—4 szénato-
mos alkil- vagy fenil- (1—4 szénatomos
alkil) -csoport,

-46-
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R?® jelentése fenilcsoport vagy -N=C-R'*
\R's

altalanos képletii csoport, vagy halo-
génatommal, ciano-, 3—7 szénatomos
cikloalkil- vagy hidroxilcsoporttal vagy
_0_|C'_Rle’ -C-R 6‘ -C-O-R'“, _lN_Rls‘

i i

(0] 0 0] R!7
: R]Q O
1 i
-Si-R%, -S-R'® vagy -P-OR!'® 4ltaldnos
;221 ‘!;22

képletii csoporttal monoszubsztitualt

1—4 szénatomos alkilcsoport, ezekben

a képletekben R“, Rls, Rl , R”. ng' R20

és R? jelentése 1—4 szénatomos alkil-

csoport vagy

R és R' egyiitt 4—6 szénatomos alki-
léncsoportot jelent,

R'® és R'7 egyiitt 3—6 szénatomos alki-
léncsoportot jelent,

R% jelentése 1—4 szénatomos alkoxi-
csoport,

X jelentése 9H-fluoren-9-il-, 4,5,6,7-tetrahid-
ro-4-benzo (b)tienil-, 4-tiokromanil- vagy
2,3-dihidro-2,2-di(1—4 szénatomos alkil)-
-3-benzo(b) furil-csoport vagy (aa’), (ab’),
(k’) vagy -CH-Z altalénos képletii csoport

|

A

ezekben a képletekben,

R® és R’ jelentése hidrogénatom vagy 1—4
szénatomos alkilcsoport vagy a kett
egyiitt gem-helyzetben kapcsol6dé 3—6
szénatomos spirocikloalkangyiirii vagy
vic-helyzetben kapcsolodé 1—4 szén-
atomos alkiléncsoport vagy ha X (ab’)
képletii csoport akkor R® és R? egyiitt
diszj-helyzetben kapcsol6dé 1 —4 szén-

, atomos alkiléncsoportot is jelenthet,

R® jelentése hidrogénatom, 1—4 szénato-
mos alkil- vagy fenil- (1—4 szénatomos
alkil) -csoport, vagiy

R® és R" egyiitt vic-helyzetben kapcsolédé
1—4 szénatomos alkiléncsoport,

R'® jelentése hidrogén- vagy halogénatom,

A jelentése hidrogénatom, 2-piridil-, 1-
-naftil-, 3—7 szénatomos cikloalkil-,
1—6 szénatomos alkilcsoport vagy al-
kilrészen 1—4 szénatomos alkoxicso-
porttal adott esetben monoszubsztitualt
fenil-(1—4 szénatomos alkil)-csoport,

Z jelentése halogénatommal vagy 1—4
szénatomos alkilcsoporttal adott eset-
ben monoszubsztitualt fenilcsoport,

azzal a megkétéssel, hogy

—L jelentése ciano-, karbamoil- vagy halo-
gén-alkoxi-karbonil-csoporttél  eltérd,
ha X jelentése -fenil-etil-csoport,

—L jelentése dialkil-amino-alkoxi-karbonil-
-csoporttol eltérd, ha X jelentése 1-inda-
nil-  vagy 1,2,3,4-tetrahidro-1-naftil-
-csoport,
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0,1—95 tomeg% mennyiségben szilard hor-
dozbéanyagok, célszeriien természetes dsvdanyi
anyag és/vagy folyékony higitéanyagok, cél-
szeriien poldros vagy apolaros oldészerek, és
adott esetben feliiletaktiv anyagok, célszeriien

-anionos vagy nemionos diszpergilé és/vagy

emulgedlé anyagok mellett.

(Elsdbbsége: 1987. 12. 23.)

2. Az 1. igénypont szerinti herbicid szer,
azzal jellemezve, hogy hatéanyagként olyan
(I) altaldnos képletii vegyiiletet tartalmaz,
amelynek képletében
L jelentése cianocsoport, -CO-D-R? vagy

-CO-O-R® 4ltaldnos képletii csoport,

R' ésX jelentése az 1. igénypontban megadott.

(Elscbbsége: 1987. 12. 23.)

3. A 2. igénypont szerinti herbicid szer,
azzal jellemezve, hogy hatéamyagként olyan
(I) 4ltaldnos képletii vegyiiletel tartalmaz,
amelynek képletében
R' jelentése hidrogénatom, ,

X jelentése 2,3-dihidro-2,2-dimetil-1H-indén-
-1-il-csoport, 2,2-dimetil-1-tetrahidronaftil-
-csoport,  2,3-dimetil-kroman-4-il-csoport
vagy 2-metil-kroman-4-il-csoport,

L jelentése a 2. igénypontban megadott.

(Elsobbsége: 1987. 12. 23.)

4. A 2. igénypont szerinti herbicid szer,
azzal jellemezve, hogy hatéanyagként N-me-
til-1-(1,2,3,4-tetrahidro- 1-naftil) - H-imidazol-
-5-karboxamidot, 1-(2,3-dihidro-2,2-dimetil-
-1H-indenil)-1H-imidazol-5-karboxamidot
vagy N-metil-1-(2,3-dihidro-2,2-dimetil-1H-
-indenil) - 1H-imidazol-5-karboxamidot tartal-
maz.

(Elsdbbsége: 1987. 12. 23.) ,

5. Eljaras az (I) A4ltalinos képletii 1H-
-imidazol-szarmazékok és sztereokémiai izo-
merformadi vagy séi elGéllitdsara, a képletben
R' jelentése hidrogénatom vagy merkapto-

csoport,

L jelentése cianocsoport, (a), (b), (d), (e),
(f), (g"), ("), (i) vagy (j) altalanos kép-
letli csoport, ezekben a képletekben
E jelentése oxigénatom vagy 'N képletii

: R
csoport,
R jelentése hidrogénatom vagy 1—4 szén-
atomos alkilcsoport,
R* jelentése trifluor-metil-csoport,
G jelentése oxigénatom vagy kénatoni,
G' jelentése oxigénatom,
D jelentése kénatom, I|\I TFIO vagy -NH-

R® R
. -NH- képletii csoport,

R? jelentése hidrogénatom, 1—5 szénato-
mos alkil-, 3—5 szénatomos alkenil-,
3—5 szénatomos alkinil-, (1—4 szén-
atomos alkil)-karbonil- vagy 3—7 szén-
atomos cikloalkilcsoport vagy fenil-,
hidroxil-, | —4 szénatomos alkoxi- vagy
(1—4 szénatomos alkil)-karbonil-oxi-
-csoporttal monoszubsztitudlt 1—5
szénatomos alkilcsoport,

47

47-



93

R? jelentése hidrogénatom vagy 1—>5 szén-
atomos alkilcsoport, vagy

R? és R? egyiitt a kapcsol6dé nitrogénatom-
ma! imidazolilcsoportot vagy egy vagy
kett6 1—4 szénatomos alkilcsoporttal
adott esetben szubsztitualt pirrolidino-,
piperidino-, morfolino- vagy tiomorfoli-
nocsoportot vagy a 4-helyzetben 1—4
szénatomos alkil-, (1—4 szénatomos
alkil) -karbamoil-csoporttal adott eset-
ben szubsztitualt piperazinocsoportot is
jelenthet,

R* jelentése hidrogénatom 1—4 szénato-
mos alkil- vagy fenil-(1—4 szénato-
mos alkil)-csoport,

RS jelentése fenilcsoport vagy -N=(|J-R“

RIS
altalanos képletii csoport, vagy halo-
génatommal, ciano-, 3—7 szénatomos
cikloalkil- vagy hidroxilcsoporttal vagy
-O-C-Rls, -C-R 6' -C-O-Rls, _I;J_Rls,

i l il
(o) 0 0] RY

R" (o]

| I
-Si-R?, -S-R'? vagy -|P-OR"’ altalanos
lRQI R22
csoporttal monoszubsztitualt 1—4 szén-
atomos alkilcsoport, ezekben a képletek-

E{i?, Rls, RIG’ R", ng, Rzo és RZI jelen-
tése 1—4 szénatomos alkilcsoport
vagy

R™ és R'® egyiitt 4—6 szénatomos alki-
léncsoportot jelent,

R'S és R'7 egyiitt 3—6 szénatomos al-

kiléncsoportot jelent,

R? jelentése 1—4 szénatomos alkoxi-
csoport,

X jelentése 9H-fluoren-9-il-, 4,5,6,7-tetrahid-
ro-4-benzo(b)tienil-, 4-tiokromanil- vagy
92 3-dihidro-2,2-di (1—4 szénatomos alkil)-
-3-benzo (b) furil-csoport vagy (aa’), (ab’),
(k') vagy -CH-Z éltalanos kepletii csoport

|

A

ezekben_a képletekben

R® és R jelentése hidrogénatom vagy 1—4
szénatomos alkilcsoport vagy a kettd
egyiitt gem-helyzetben kapcsol6dé 3—6
szénatomos spirocikloalkangyiirii
vagy vic-helyzetben kapcsolodé 1—4
szénatomos alkiléncsoport vagy ha X
(ab’) képletii csoport, akkor R® és R’
egyiitt diszj-helyzetben kapcsolédd
1—4 szénatomos alkiléncsoportot is
jelenthet,

R® jelentése hidrogénatom, 1—4 szénato-
mos alkil- vagy fenil- (1—4 szénatomos
alkil) -csoport, vagy

R® és R egyiitt vic-helyzetben kapcsol6do
1—4 szénatomos alkiléncsoport,

48
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R!® jelentése hidrogén- vagy halogénatom,

A jelentése hidrogénatom, 2-piridil-, 1-
-naftil-, 3—7 szénatomos cikloalkil-,
1—6 szénatomos alkilcsoport vagy
alkilrészen 1—4 szénatomos alkoxicso-
porttal adott esetben monoszubsztitu-
alt fenil-(1—4 szénatomos alkil)-cso-
port,

Z jelentése halogénatommal vagy 1—4
szénatomos alkilcsoporttal adott eset-
ben monoszubsztituilt fenilcsoport,

azzal a megkdotéssel, hogy

—L jelentése ciano-, karbamoil- vagy halo-
gén-alkoxi-karbonil-csoporttol eltérs, ha
ha X jelentése |-fenil-etil-csoport,

—L jelentése dialkil-amino-alkoxi-karbonil-
-csoporttél eltérd, ha X jelentése 1-inda-
nil- vagy 1,2,3,4-tetrahidro-1-naftil-cso-

port,

azzal jellemezve, hogy
a) (1) altaldnos képletii vegyiiletet, a kép-

letben X és L jelentése a targyi korben meg-
adott, hangyasav 1—4 szénatomos alkilész-
terével kondenzalunk bazis jelenlétében inert
oldészerben, majd a kapott (III) dltaldnos
képletii koztiterméket, a képletben

X és L jelentése a targyi korben megadott,

M jelentése alkalifématom,

alkalifém-tiocianattal sav jelenlétében (la)

altalanos képletli 2-merkapto-imidazol-szar-
mazékka alakitjuk, a képletben

X és L jelentése a targyi korben megadott,

amelyet kivant esetben salétromsav segitsé-

gével, adott esetben alkalifém-nitrit jelenlé-
tében (Ib) altalanos képletii vegyiiletté ala-
kitunk, a képletben

X és L jelentése a targyi korben megadott,

vagy

b) (V) altaldnos képletii aktivalt vegyi-
letet, a képletben R', G és X jelentése a fenti,
T jelentése reakcioképes lehasad6 cso-

port,

H-O-R® altalanos képletii alkohollal reagal-
tatunk inert oldészerben, adott esetben bazis
jelenlétében, amelynek soran L helyén
-C(=G')-0-R® csoportot tartalmazé (I) al-
talanos képletii vegyiiletet kapunk, majd ki-
vant esetben a kapott vegyiiletet onmaga-
ban ismert médon mds, az (I) altalanos keép-
letii korén beliil esd vegyiletté alakitjuk és
kivant esetben megfeleld savval kezelve sova
alakitjuk és/vagy a kivant sztereokémiai izo-
merformat elvélasztjuk.

(Elsdbbsége: 1987. 12. 23.)

6. Herbicid szer, azzal jellemezve, hogy
hatéanyagkeént (1) altalanos képletii 1H-imid-
azol-szarmazékot- vagy annak, sztereokemiai
izomerformajat vagy s6jat tartalmazza, a kép-
letben '

R' jelentése hidrogénatom vagy merkapto-
csoport,
L jelentése cianocsoport, (a), (b’) (d), (f),

(g'), (h’) vagy (i) éltaldnos képletil cso-

.port, ezekben a képletekben

48
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E jelentése oxigénatom vagy vl'lq - képletii

R

csoport,
R jelentése hidrogénatom vagy 1—4 szén-
atomos alkilcsoport,
G jelentése oxigénatom vagy kénatom,
D jelentése kénatom, -l;l-, -l\'l-O- vagy -NH-

R3 Ra'
-NH- képletii csoport,

R? jelentése hidrogénatom, 1—5 szénato-
mos alkil, 3—5 szénatomos alkenil-,
3—5 szénatomos alkinil-, (1—4 szén-
atomos alkil) -karbonil- vagy 3—7 szén-
atomos cikloalkilcsoport vagy fenil-,
hidroxil-, 1—4 szénatomos alkoxi- vagy
(1—4 szénatomos alkil) -karbonil-oxi-
-csoporttal monoszubsztituilt 1—5
szénatomos alkilcsoport,

R? jelentése hidrogénatom vagy 1—5 szén-
atomos alkilcsoport, vagy

R? és R egyiitt a kapcsolédo nitrogénatom-
mal egy vagy ketté 1—4 szénatomos
:alkilcsoporttal adott esetben szubsztitu-
alt pirrolidino-, piperidino-, morfolino-
vagy tiomorfolinocsoportot vagy pi-
perazinocsoportot is jelenthet,

R¥jelentése hidrogénatom vagy 1—4 szén-
atomos alkilcsoport,

X jelentése 9H-fluoren-9-il-, 4,5,6,7-tetrahid-
ro-4-benzo(b)tienil-, 4-tiokromanil- vagy

(aa’), (ab’), vagy -CH-Z éltalanos képletii

csoport, ezekben a képletekben

R® és R jelentése hidrogénatom vagy 1—4
szénatomos alkilcsoport vagy a ketts
egyiitt gem-helyzetben kapcsol6dé 3—6
szénatomos spirocikloalkangyiirii vagy
vic-helyzetben kapcsolodé 1—4 szén-

, atomos alkiléncsoport,’

R® jelentése hidrogénatom, 1—4 szénato-
mos alkil- vagy fenil- (1—4 szénatomos
alkil)-csoport, vagy

R® és R’ egyiitt vic-helyzetben kapcsol6do
1—4 szénatomos alkiléncsoport,

R'® jelentése hidrogén- vagy halogénatom,

A jelentése hidrogénatom, 2-piridil-, 1-
-naftil-, 3—7 szénatomos cikloalkil-,
1—6 szénatomos alkilcsoport vagy al-
alkilrészen 1—4 szénatomos alkoxicso-
porttal adott esetben monoszubsztitu-
alt fenil-(1—4 szénatomos alkil)-cso-
port,

Z jelentése halogénatommal vagy 1—4
szénatomos alkilcsoporttal adott eset-
ben monoszubsztitualt fenilcsoport,

azzal a megkétéssel, hogy -
—L jelentése ciano- vagy karbamoilcsoporttol
eltér, ha X jelentése 1-fenil-etil-csoport,
0,1—95 tomeg% mennyiségben szilird hor-
dozéanyagok, célszeriien természetes asvanyi
anyag és/vagy folyékony higitéanyagok, cél-
szeriien poldros vagy apoliros oldészerek, és
adott esetben feliiletaktiv anyagok, célsze-
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riien anionos vagy nemionos diszpergilé és/

/vagy emulgeédlo anyagok mellett. -

(ElsGbbsége: 1986.°12. 30.)

7. A 6. igénypont szerinti herbicid szer,
azzal jellemezve, hogy hatéanyagként olyan
(I) 4ltaldnos képletii vegyiiletet tartalmaz,
amelynek képletében
L jelentése cianocsoport, -CO-D-R? vagy

-CO-O-R® iltaldnos képletii csoport,

R! és X jelentése a 6. igénypontban megadott.

(Elsgbbsége: 1986. 12. 30.)

8. A 6. igénypont szerinti herbicid szer,
azzal jellemezve, hogy hatéanyagként olyan
(I) 4ltalinos képletii vegyiiletet tartalmaz,
amelynek képletében
R! jelentése hidrogénatom,

X jelentése 2,3-dihidro-2,2-dimetil-1H-indén-
-1-il-csoport, 2,2-dimetil-1-tetrahidronaftil
-csoport,  2,3-dimetil-kroméan-4-il-csoport
vagy 2-metil-kroman-4-il-csoport,

L jelentése a 6. igénypontban megadott.

(ElsGbbsége: 1986. 12. 30.)

9. A 6. igénypont szerinti herbicid szer,
azzal jellemezve, hogy hatéanyagként N-me-
til-1-(1,2,3,4-tetrahidro-1-naftil) - IH-imidazol-
-5-karboxamidot, 1-(2,3-dihidro-2,2-dimetil-
-1H-indenil)-1H-imidazol-5-karboxamidot
vagy N-metil-1-(2,3-dihidro-2,2-dimetil- 1H-in-
denil) -1H-imidazol-5-karboxamidot tartal-
maz.

(ElsGbbsége: 1986 12. 30.)

10. Eljards az (I) altalinos képletii 1H-
-imidazol-szdrmazékok és sztereokémiai izo-
merformai vagy s6i el§allitisara a képletben
R' jelentése hidrogénatom vagy merkapto-

csoport,

L jelentése cianocsoport, (a), (b’), (d), (),
(g'), (') vagy (i) éltalanos képletii cso-
port, ezekben a képletekben
E jelentése oxigénatom vagy I;J képletii

csoport R

R jelentése hidrogénatom vagy 1—4 szén-
atomos alkilcsoport,

G jelentése oxigénatom vagy kénatom,

D jelentése kénatom, -f\l-, -I;J-O- vagy -NH-

R* R¥
-NH- képletii csoport,

R? jelentése hidrogénatom, 1—5 szénato-
mos alkil-, 3—5 szénatomos alkenil-,
3—5 szénatomos alkinil-, (1—4 szén-
atomos alkil)-karbonil- vagy 3—7 szén-
atomos cikloalkilcsoport vagy fenil-,
hidroxil-, 1—4 szénatomos alkoxi- vagy
(1—4 szénatomos alkil)-karbonil-oxi-
-csoporttal monoszubsztitualt | —5 szén-
atomos alkilcsoport,

R® jelentése hidrogénatom vagy 1—5 szén-
atomos alkilcsoport, vagy

R? és R® egyiitt a kapcsol6dé nitrogénatom-
mal egy vagy kett6 1—4 szénatomos
alkilcsoporttal adott esetben szubsztitu-
alt pirrolidino-, piperidino-, morfolino-
vagy tiomorfolinocsoportot vagy pi-
perazinocsoportot is jelenthet,
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R¥ jelentése hidrogénatom, 1—4 szénato-
mos alkilcsoport,
X jelentése 9H-fluoren-9-il-, 4,5,6,7-tetrahid-
ro-4-benzo(b) tienil-, 4-tiokromanil- vagy
(aa’), (ab’) vagy ?Q altaldnos képletii

A A

csoport, ezekben a képletekben

R és R? jelentése hidrogénatom vagy 1—4
szénatomos alkilcsoport vagy a kettd
egyitt gem-helyzetben kapcsolédé 3—6
szénatomos spirocikloalkangyiirii vagy
vic-helyzetben kapcsoléds 1—4 szén-
atomos alkiléncsoport,

R jelentése hidrogénatom, 1—4 szénato-
mos alkil- vagy fenil- (1—4 szénatomos
alkil) -csoport, vagy

R® és Rlegyiitt vic-helyzetben kapcsolédo
1—4 szénatomos alkiléncsoport,

R'® jelentése hidrogén- vagy halogénatom,

A jelentése hidrogénatom, 2-piridil-, 1-naf-
til-, 3—7 szénatomos cikloalkil-, 1—6
szénatomos alkilcsoport vagy alkilré-
szen 1—4 szénatomos alkoxicsoporttal
adott esetben monoszubsztitualt fenil-
-(1—4 szénatomos alkil)-csoport,

Z jelentése halogénatommal vagy 1—4
szénatomos alkilcsoporttal adott eset-
ben monoszubsztitualt fenilcsoport,

azzal a megkotéssel, hogy

—L jelentése ciano- vagy karbamoilcsoporttol
eltérs, ha X jelentése 1-fenil-etil-csoport,

azzal jellemezve, hogy

a) (1) éltalinos képletii vegyiletet, a

képletben X és L jelentése a targyi korben meg-
adott, hangyasav 1—4 szénatomos alkilész-
terével kondenzalunk alkalifém-alkoholat je-
lenlétében inert oldészerben, majd a kapott
(111) 4ltalanos képletii koztiterméket, a kép-
letben

X és L jelentése a targyi korben megadott,
M jelentése alkaliféematom,
alkalifém-tiocianattal sav jelenlétében (la)
altalanos képletii 2-merkapto-imidazol-szér-
mazékka alakitjuk, a képletben

X és L jelentése a targyi korben megadott,
amelyet kivant esetben salétromsav segit-
ségével, adott esetben natrium-nitrit jelen-
létében (Ib) altalanos képletii vegyiiletté
alakitunk, a képletben

X és L jelentése a targyi korben megadott,
vagy

b) (V) altalanos képletii aktivalt merkap-

tant vagy amidot, a képletben

R', G és X jelentése a fenti,

T jelentése klor-, brématom, (1—5 szénato-
mos alkil)-karbonil-oxi- vagy (I) 4ltalanos
képletii csoport

H-O-R® altaldnos képletii alkohollal reagal-
tatunk inert oldoszerben, adott esetben bazis
jelenlétében, amelynek sorin L helyén
-C(=G')-0-R® csoportot tartalmazoé (1) élta-
lanos képletii vegyiiletet kapunk, majd kivant
esetben a kapott vegyiiletet 6nmagéban is-
mert moédon mdas, az (I) Aaltaldnos képletii
korén belill esd vegyiiletté alakitjuk és kivént
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esetben megfeleld savval kezelve sové ala-
kitjuk és/vagy a kivant sztereokémiai izomer-
format elvélasztjuk.

(Elsdbbsége: 1986. 12. 30.)

11. Herbicid szer, azzal jellemezve, hogy
hatéanyagként (I) 4ltalanos képletd 1H-imid-
azol-szdrmazékot vagy annak sztereokémiai
izomerformajat vagy séjit tartalmazza, a
képletben
R' jelentése hidrogénatom vagy merkapto-

csoport, '

L jelentése (j) altaldnos képletd csoport,
ebben a képletben
'G' jelentése oxigénatom,
R® jelentése fenilcsoport vagy -N=C§R" ar

RI'S
taldnos képletii csoport, vagy halogén-
atommal, ciano-, 3—7 szénatomos cik-
loalkilcsoporttal vagy

-0-C-R'S, :C-R'¢, -C-O-R"®, -N-R'®,
I ) i |

0] O 0] RY
R" 0]
l ]
-|Si-R2°, -S-R" vagy -IP-OR'° altaldnos

R2l R22

képletii csoporttal monoszubsztitualt

1—4 szénatomos alkilcsoport, ezekben a

kégletekben

Rl , RIS’ RIG’ RIT. Rl9, R20 és R?l jelen-
tése 1—4 szénatomos alkilcsoport

va :
R'® és R'7 egyiitt 3—6 szénatomos, alki-
léncsoportot jelent,
R? jelentése 1—4 szénatomos alkoxi-
csoport,

X jelentése 9H-fluoren-9-il-, 4,5, 6,7-tetrahid-
ro-4-benzo (b) tienil-, 4-tiokromanil- vagy
2,3-dihidro-2,2-di (1—4 szénatomos alkil)-
-3-benzo(b)furil-csoport vagy (aa’), (ab’),
(k’) vagy -(|IH-Z altaldnos képletii csoport

A

ezekben a képletekben

R® és R’ jelentése hidrogénatom vagy 1—4
szénatomos alkilcsoport vagy a ketté
egyiitt gem-helyzetben kapcsolod6 3—6
szénatomos spirocikloalkdngyiirii vagy
vic-helyzetben kapcsol6dé 1-—4 szén-

, atomos alkiléncsoport,

R® jelentése hidrogénatom, 1—4 szénato-
mos alkil- vagy. fenil-(1—4 szénato-
mos alkil) -csoport, va

R® és R’ egyiitt vic-helyzetben kapcsolédd
1—4 szénatomos alkiléncsoport,

R'? jelentése hidrogén- vagy halogénatom,

A jelentése hidrogénatom, 2-piridil-, I-
-naftil-, 3—7 szénatomos cikloalkil-,
1—6 . szénatomos alkilcsoport vagy
alkilrészen 1—4 szénatomos alkoxicso-
porttal adott esetben monoszubsztitu-
alt tfenil-(l—4 szénatomos alkil)-cso-
port,

-50-



HU 199430 B

99
Z jelentése halogénatommal vagy 1—4
szénatomos alkilesoporttal adott eset-
ben. monoszubsztitualt fenilcsoport,

azzal a megkdotéssel, hogy ,

—L jelentése halogén-alkoxi-karbonil-cso-
porttdl eltér, ha X jelentése 1-fenil-etil-
-csoport, _

—~-L jelentése dialkil-amino-alkoxi-karbonil-
‘csoporttol eltérd, ha X jelentése 1-inda-
nil-t vagy 1,2,3,4-tetrahidro-1-naftil-cso-
port,

0,1—95 tomeg% mennyiségben szilard hor-

dozéanyagok, célszeriien természetes 4svanyi

anyag és/vagy folyékony higitéanyagok, cél-
szeriien polaros vagy apoliros olddszerek,
és adott esetben felilletaktiv anyagok, célsze-
riien anionos vagy nemionos diszpergil6 és/

/vagy emulgedlo anyagok mellett.

(Els6bbsége: 1986. 12. 24.)

12. A 11. igénypont szerinti herbicid szer,
azzal jellemezve, hogy hatéanyagként olyan
(I) éltaldnos képletii vegyiiletet tartalmaz,
amelynek képletében
R' jelentése hidrogénatom,

X jelentése 2,3-dihidro-2,2-dimetil-1H-indén-
-1-il-csoport, 2,2-dimetil-1-tetrahidro-naf-
til-csoport, 2,3-dimetil-kromén-4-il-csoport
vagy 2-metil-kroman-4-il-csoport,

L jelentése a 11. igénypontban megadott,

(ElsGbbsége: 1986. 12. 24.)

13. A 11. igénypont szerinti herbicid szer,
azzal jellemezve, hogy hatéanyagként N-me-
til-1-(1,2,3,4-tetrahidro-1-naftil)- |H-imidazol-
-5-karboxamidot, 1-(2,3-dihidro-2,2-dimetil-
-1H-indenil)-1H-imidazol-5-karboxamidot
vagy N-metil-1-(2,3-dihidro-2,2-dimetil- 1H-
-indenil) -1H-imidazol-5-karboxamidot tartal-
maz.

(ElsGbbsége: 1986. 12. 24.)

14. Eljards az (I) éltalanos képletii 1H-
-imidazol-szdrmazékok és sztereokémiai izo-
merformai vagy soi el6allitisara, a képletben
R' jelentése hidrogénatom vagy merkaptocso-

port,

L jelentése (j) altalanos képletii csoport,
ebben a képletben

G' jelentése fenilcsoport vagy -N=C-R'*

) Rls
éltaldnos képletii csopori, vagy halo-
génatommal, ciano-, 3—7 szénatomos
cikloalkilcsoporttal vagy
,.O-_‘(I'_:_RM, -C-Rm, ':‘:'O'Rls’ -|N-Rls,
i i :
0 16 0 RY

l‘zlo 0O

o ]

-'Si-'R”,/-S-R“’ vagy -F~OR‘“ altalanos

Rél R22

képletii csoporttal monoszubsztitualt

1—4 szénatomos alkilcsoport, ezekben a

kéPletekben

Rl , Rls’ R'°, R", Rw. R20 és,Rm jelenté-
.se 1—4 szénatomos alkilcsoport
vagy
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R'® és R'7 egyiitt 3—6 szénatomos al-
kiléncsoportot jelent,

R* jelentése’ 1—4 ‘szénatomos alkoxi-
csoport,

X jelentése 9H-fluoren-9-il-, 4,5,6,7-tetrahid-
ro-4-benzo (b) tienil-, 4-tiokromanil- vagy
2,3-dihidro-2,2-di(1—4 szénatomos alkil)-
-3-benzo (b) furil-csoport vagy (aa’), (ab’),
(k’) vagy -@%H-Z altalanos képletii csoport

A
ezekben a képletekben

R® és R jelentése hidrogénatom vagy 1—4
szénatomos alkilcsoport vagy a ketts
egyiitt gem-helyzetben kapcsol6dé 3—6
szénatomos spirocikloalkangyiirii vagy
vic-helyzetben kapcsolodé 1—4 szén-
atomos alkiléncsoport,

R% jelentése hidrogénatom, 1—4 szénato-
mos alkil- vagy fenil- (1 —4 szénatomos
alk-il) -csoport, vagy -

R® és R’ egyiitt vic-helyzetben kapcsolédé
I—4 szénatomos alkiléncsoport,

R' jelentése hidrogén- vagy halogén-
atom,

A jelefitése "hidrogénatom, 2-piridil-, 1-
-naftil-, 3—7 szénatomos cikloalkil-,
1—6 szénatomos alkilcsoport vagy al-
kilrészen 1—4 szénatomos alkoxicso-
porttal adott esetben monoszubsztitu-
dlt fenil- (1—4 szénatomos alkil)-cso-
port,

Z jelentése halogénatommal vagy 1—4
szénatomos alkilcsoporttal adott eset-
ben monoszubsztitult fenilcsoport,

azzal a megkotéssel, hogy

—L jelentése halogén-alkoxi-karbonil-csoport-
tél eltérs, ha X jelentése 1-fenil-etil-cso-
port,

—L jelentése dialkil-amino-alkoxi-karbonil-
-csoporttdl eltérs, ha X jelentése 1-inda-
nil- vagy 1,2,3,4-tetrahidro-1-naftil-cso-
port,

azzal jellemezve, hogy
a) az L helyén (1—6 szénatomos alkoxi)-

-karbonil-csoportot tartalmazé (I) altaldnos

képletii vegyiiletek elallitdsahoz (II) altala-

nos képletii vegyiiletet, a képletben

X jelentése a targyi korben megadott,

L jelentése a fenti,

hangyasav 1—4 szénatomos alkilészterével

kondenzélunk alkélifém-alkoholat jelenlété-

ben inert oldészerben, majd a kapott (III)

altaldnos keépletii koztiterméket, a képletben

X jelentése a targyi korben megadott,

L jelentése a fenti,

M jelentése alkalifématom,

alkélifém-tiocianattal sav jelenlétében (la)

altaldnos képletii 2-merkapto-imidazol-szar-
mazékkd alakitjuk, a képletben

X jelentése a targyi kérben megadott,

L jelentése a fenti,

amelyet kivéint esetben salétromsav segitsé-

gével, adott esetben natrium-nitrit jelenlété-

ben (Ib) altalanos képletii vegyiiletté alaki-
tunk, a képletben
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X jelentése a targyi korben megadott,
L jelentése a fenti,

vagy
b) (V) éaltaldnos képletii aktivalt vegyi-

letet, a képletben

R' és X jelentése a fenti,

G jelentése azonos G' jelentésével,

T jelentése Klor-, bromatom, (1—5 szén-

atomos alkil)-karbonil-oxi- vagy (1)
altalanos képletii csoport,
H-O-R® altalanos képletii alkohollal reagél-

Auv auv A

10

102

tatunk inert oldészerben, adott esetben bézis
jelenlétében, _amelynek sorén L helyén
-C(=G")-O-R® csoportot tartalmazé (I) al-
talanos képletii vegyiiletet kapunk, majd ki-

‘vént esetben a kapott vegyiletet dnmagi-

ban ismert médon mds, az (1) altalénos keép-
letii korén beliil esd vegyiiletté alakitjuk és
kivént esetben megfeleld savval kezelve sévé
alakitjuk és/vagy a kivéant . sztereokémiai
izomerformét elvalasztjuk.
(ElsGbbsége: 1986. 12. 24.)

3 lap rajz k{apletekkel
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