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A talalmény targya endoparaziticid szerek, melyek
hatéanyagként 0,1 - 95 témeg % (I) &ltalanos képletd vegyliletet
- ahol
Rl jelentése 1 - 8 szénatomos alkilcsoport, aralkil-, aril-

vagy heteroaril-csoport, melyek adott esetben

szubsztitudlva lehetnek halogénatommal, ciano-, nitro-,
amino-, amino-acil-, alkilamino-, alkil-, aralkil-,
halogén-alkil-, alkoxi-, ariloxi-, halogén-alkoxi-,
alkiltio-, ariltio-, alkil-szulfinil-, aril-szulfinil-,
aril-szulfonil-, halogén-alkiltio-, halogén-alkil-szul-
finil-, halogén-alkil-szulfonil- vagy karbonil-aril-
csoporttal,

X jelentése oxigénatom vagy )N-R3,

R2 jelentése 1 - 5 szénatomos alkil-, aralkil-, alkenil- vagy

alkinilcsoport,



R3 jelentése hidrogénatom vagy alkilcsoport, vagy

Rl &s R3 a hat&ros nitrogénatommal egyiitt 5- vagy 6-tagt
heterociklust képez, amely tovabbi heteroatomként oxigént
vagy nitrogént tartalmazhat, és adott esetben 1 - 4 szén-
atomos alkilcsoporttal lehet szubsztituédlva,

R4 jelentése hidrogén- vagy halogénatom, alkil-, halogén-
-alkil-, ciano-, nitro-, amino-, amino-acil-, fenil-,
alkoxi-, ariloxi-, tioalkil-, ariltio-csoport, melyek
adott esetben szubsztitudlva lehetnek -

tartalmaz a szokasos hordozdanyagok és adott esetben feliilet-

aktiv anyagok mellett.

Az (I) &ltal&nos képletd vegyliletek részben Gjak.
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A jelen taladlmény targya G4j 2-merkapto-nikotinsav-szarma-
zékok, eljaras a vegyillletek eldallitasara, valamint a
szubsztituadlt 2-merkapto-nikotinsav-szdrmazékokat tartalmazédé
endoparazita-618 szerek.

Ismeretesek mar szubsztituélt 2-merkapto-nikotinsav-szar-
mazékok, azonban endoparazita ellenes hatdsukrdél, illetve endo-
parazita-618 szerként torténd alkalmazasukrdl semmisem ismert
[Eur. J. Med. Chem. - Chim. Ther. 20(1985) 61-66. o0.].

A taldlmény szerint a humdn- és &llatgydgyaszatban endo-
parazitdk ellen haszn&ljuk a (I) &ltaléanos képletd vegyli-
leteket, ahol
Rl  jelentése 1 - 8 szénatomos alkilcsoport, aralkil-, aril-

vagy heteroaril-csoport, melyek adott esetben

szubsztituidlva lehetnek halogénatommal, ciano-, nitro-,
amino-, amino-acil-, alkilamino-, alkii—, aralkil-,
halogén-alkil-, alkoxi-, ariloxi-, halogén-alkoxi-,
alkiltio-, ariltio-, alkil-szulfinil-, aril-szulfinil-,
aril-szulfonil-, halogén-alkiltio-, halogén-alkil-szul-
finil-, halogén-alkil-szulfonil- vagy karbonil-aril-
csoporttal,

X jelentése oxigénatom vagy ;>N-R3,

R2 jelentése 1 - 5 szénatomos alkil-, aralkil-, alkenil- vagy
alkinilcsoport,

R3 jelentése hidrogénatom vagy alkilcsoport, vagy

Rl és R3 a hat&ros nitrogénatommal egyiitt 5- vagy 6-taga
heterociklust képez, amely tovabbi heteroatomként oxigént

vagy nitrogént tartalmazhat, é&s adott esetben 1 - 4 szén-



atomos alkilcsoporttal lehet szubsztitu&dlva,

R4 jelentése hidrogén- vagy halogénatom, alkil-, halogén-
-alkil-, ciano-, nitro-, amino-, amino-acil-, fenil-,
alkoxi-, ariloxi-, tioalkil-, ariltio-csoport, melyek
adott esetben szubsztitudlva lehetnek.

Az (I) altalénos képletd vegyliletek részben ismertek, és
ismert eljaréasok analdgidjara allithatdék eléd.

Ujak azok a (I) &ltal&nos képletl szubsztitudlt 2-
merkapto-nikotinsav-sz&rmazékok, ahol

Rl jelentése aril- vagy heterocaril-csoport, melyek adott
esetben szubsztitudlva lehetnek halogénatommal, ciano-,
nitro-, amino-, amino-acil-, alkil-amino-, alkil-,
aralkil-, halogén-alkil-, alkoxi-, ariloxi-, halogén-
-alkoxi-, alkiltio-, ariltio-, alkilszulfinil-, aril-
szulfinil-, arilszulfonil-, halogén-alkiltio-, halogén-
alkilszulfinil-, halogén-alkilszulfonil- vagy karbonil-
-aril-csoporttal,

X jelentése oxigénatom vagy/}N-R3,

R2 jelentése 2 - 5 szénatomos alkil-, aralkil-, alkenil- vagy
alkinil-csoport,

R3  jelentése hidrogénatom, alkilcsoport vagy Rl &s R3 a
szomszédos nitrogénatommal egyiitt 5- vagy 6-tagQ hetero-
ciklust képezhet, amely tovabbi heteroatomként oxigént
vagy nitrogénatomot tartalmazhat, é&s adott esetben 1 - 4
szénatomos alkilcsoporttal szubsztitualt,

R4 jelentése hidrogén- vagy halogénatom, alkil-, halogén-

-alkil-, nitro-, amino-, amino-acil-, ciano-, alkoxi-,



ariloxi-, tioalkil-, ariltio- vagy fenilcsoport, melyek
adott esetben szubsztitualtak.

Az (I) 4ltalanos képletd vegyiileteket, ahol X, Rl, R2, R4

jelentése az Gj (I) &ltalénos képletl vegylileteknél megadott,

Ggy allithatjuk eld, hogy

a)

b)

egy (II) &ltalanos képletd vegyliletet, ahol

R2 és R? jelentése a fenti és

Y jelentése halogénatom,

(IIT) altal&nos képletll vegylilettel - ahol

Rl &és X jelentése a fenti -

reagdltatunk, vagy

egy (Ia) altalanos képletd vegyililetet, ahol

Rl, R4 és X jelentése a fenti,

(IV) altalanos képletd vegyiilettel - ahol

R? jelentése a fenti, hidrogénatomot kivéve és

A jelentése halogénatom -

reagaltatunk Vagy

egy (V) &ltalanos képletli vegyiiletet - ahol X, Rl és R4
jelentése a fenti - (VI) &ltalanos képleti vegylilettel -
ahol Rl jelentése a fenti - b&zis jelenlétében reagédlta-
tunk.

Az (I) altalanos képletl vegyliletek kiemelkedd hatéast

mutatnak endoparazitdk ellen, kiilléndsen az allatgydgydszat

teriiletén.

Rl

Eldnydsek azok a (I) altalénos képletdl vegyiiletek, ahol
jelentése 1 - 4 szénatomos alkil-, benzil-, legfeljebb

8 szénatomos cikloalkil-, fenil-~, piridinil-, pirimidi



sesy coo0 oo oe
. Ly

nil-, imidazolil~-, pirazolil-, tiofenil-, furanil-,
tiazolil-, oxazolil-, benztiazolil- vagy benzimidazolil-
-csoport, melyek adott esetben egy vagy t&bb azonos vagy
kilénbdz6, 1 - 4 szénatomos alkil-, kiiléndsen metil-
csoporttal, 1 - 4 szénatomos alkoxi-, kiiléndsen metoxi-,
etoxi-csoporttal, metilén-dioxi- vagy etilén-dioxi-
—-csoporttal lehetnek helyettesitve, melyek adott esetben
fluor- vagy klér-szubsztitudltak, 1 - 4 szénatomos
halogén-alkoxi-, kiiléndsen trifluor-metoxi-, fluor-klér-
-etoxi-csoporttal, 1 - 4 szénatomos halogén-alkiltio-,
kildéndsen trifluor-metiltio-, fluor-klér-metiltio-,

1 - 4 szénatomos alkiltio-, kiildéndsen metiltio-, kiildndsen
halogénszulfonil-, kiiléndsen fluor-szulfonil-, tiofneil-,
klérszulfonil-, 1 - 4 szénatomos alkil-szulfonil-, kiilo-
nésen metilszulfonil-, 1 - 4 szénatomos halogén-alkil-
-szulfonil-, kiildndsen trifluor-metil-szulfonil-, 1 - 4
szénatomos halogén-alkil-, kiildndsen trifluor-metil-,
halogénatommal, kiilénésen fluor- vagy klératommal, nitro-,
ciano-, amino-, 1 - 4 szénatomos alkil-amino-, 1 - 4 szén-
atomos halogén-alkil-amino-, acilamino-, kiiléndsen acetil-
amino-, feniltio-, fenoxi-csoporttal lehetnek szubszti-
tualva, mely utébbiak adott esetben egy fent megadott
csoporttal lehetnek szubsztituéalva,

jelentése oxigén- vagy }N-R3,

jelentése 1 - 5 szénatomos alkil-, benzil-, etil-fenil-,

2 - 6 szénatomos alkenil-cspport,

jelentése 1 - 5 szénatomos alkilcsoport, vagy Rl és R3 a
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szomszédos nitrogénatommal egyitt 5- vagy 6-tagd telitett
heterociklust képez, amely tovébbi heterbatomként
nitrogént vagy oxigént tartalmazhat,

jelentése hidrogén- vagy halogénatom, alkil- vagy fenil-
csoport, mely.adott esetben az Rl csoportoknal megadott

csoportok egyikével lehet szubsztituélva.

Kiiléndsen eldnydsek azok az (I) &ltalanos képletd vegyli-

letek, amelyekben

Rl

X

a fent megadott jelentésd,

jelentése oxigén vagy ,>N—R3,

jelentése 1 - 5 szénatomos alkilcsoport, vagy 2 - 6 szén-
atomos alkenilcsoport,

jelentése hidrogénatom,

jelentése hidrogén- vagy halogénatom, példaul fluor- vagy

klératom, fenil- vagy 1 - 5 szénatomos alkilcsoport.

Egész kiiléndsen eldnydsek azok az (I) a4ltaldnos képletd

vegyliletek, amelyeknél

r1

jelentése 1 - 6 szénatomos alkil-, ciklopropil-, ciklo-
pentil-, ciklohexil-, benzil-, fenil-etil-, propil-fenil-,
fenil-, piridinil-csoport, melyek szubsztitudlva lehetnek
hidrogén- vagy halogénatommal, kiilonésen k16r- vagy fluor-
atommal, 1 - 4 szénatomos halogén-alkil-, kiildndsen tri-
fluor-metil-csoporttal, 1 - 4 szénatomos halogén-alkil-
tio-, kiildéndsen SCF3 csoporttal, 1 - 4 szénatomos alkil-,

kiildndsen metilcsoporttal, 1 - 4 szénatomos halogén-



-alkoxi-, kiildndsen OCF3-csoporttal, fenoxi-, karbalkoxi-,
ciano-, nitro-, 1 - 4 szénatomos alkoxi-, 1 - 4 szénatomos
alkiltio-, 1 - 4 szénatomos alkilszulfinil- vagy 1 - 4
szénatomos alkilszulfonil-csoporttal,

jelentése oxigénaﬁom vagy ,>N-R3,

jelentése 1 - 5 szénatomos alkil-, kiiléndsen 1 - 3 szén-
atomos alkil-, 1 - 6 szénatomos alkenil-, kiiléndsen alkil-
csoport,

jelentése hidrogénatom vagy 1 - 4 szénatomos alkilcsoport,
jelentése hidrogénatom, klératom, metil- vagy

fenilcsoport.

Az alabbiakban az R, R2, R3 és X helyén a megadott jelen-

tés (I) &4ltaldnos képletll vegylileteket adjuk meg:



(I) 8ltalénos képletii vegyiiletek

X Rr! R® R4
NH fenil CHs 6-CHq
NH 4-C1- fenil n-C4Hy 6-CHy
NH fenil n-C3H, 6-CHq
NH fonil n—C3H7 5-Cl
NH 4-SCF4- fenil CHy 6-CHy
NH 4-SCF5- fenil n-C5Ho 5-Cl
0 fenil CHq H
0 fenil n-C3H, H

fenil n-CgH, 5-C1
0] n-C4Hg n-C4H, H
NH 4-Cl-fenil n-CgHy 5-C1
NH 4-Cl-fenil n-CsH, 6-fenil
NH fenil n-CgH, 6-fenil
NH -CH(CH3) fenil CHy 5-C1
NH -CH(CH3) naftil CHq 5-C1

Ha a taldlmény szerinti (a) eljédrasban (II) &ltalénos
képlet(i vegyiiletként 2-tiocetil-nikotinsav-kloridot és (III)
4ltaldnos képlet vegyiiletként 4-trifluor-metil-anilint hasz-
ndlunk, akkor a taldlminy szerinti eljardst az 1. reakcidvazlat

szemlélteti.
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A (II) altaléanos képletll vegyililetek részben isme;tek, vagy
ismert eljdr&ssal &llithaték eld [Eur. J. Med. Chem. Chim.
Ther. 20, (1) 61-66 (1985)].

Eldnydsen a (II) altalénos képletd vegyiiletek kéziil azokat
haszndljuk, ahol R2 és R4 a fenti‘el6nyés jelentésd.

A kovetkezd (II) altalénos képletll vegylileteket nevezziik

meg:
(II) &ltalanos képleti vegyiiletek
R? R4
CH3 H
CoHsg H
C3H7 H
CH,~-CH=CH, H
CH3 5-C1
C3Hy 5-Cl
CHj3 6-CH3
CH3 6-fenil
C3H7 6-(4-Cl-fenil)
C3Hy 6-(4-CF3-fenil)
CoHs 6-(4-CH3-fenil)
C3H7 5-Br
CHj3 5-Br

A reakciét eldnySsen higitdszerben hajtjuk végre.

Higitészerként valamennyi inert szerves oldészer
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gyakorlatilag széba johet. Ide tartoznak eldnydsen az alifas és
aromas, adott esetben halogénezett szénhidrogének, benzil,
ligroin, benzol, toluol, xilol, metilén-klorid, etilén-klorid,
kloroform, szén-tetraklorid, klér-benzol és orto-diklér-benzol,
éterek, példaul dietil- és dibutil-éter; glikol-dimetil-éter és
diglikol-dimetil-éter, tetrahidrofuréan és dioxan, ketonok,
példaul aceton, metil-etil-, metil-izopropil- és metil-
-izobutil-keton, észterek, példaul ecetsav-metil-észter és
-etil-észter, nitrilek, példaul ecetsav-metil-észter és etil-
-észter, nitrilek, példaul acetonitril és propionitril,
dimetil-acetamid és N-metil-pirrolidon, valamint dimetil-
-szulfoxid, tetrametilén-szulfon és hexametil-foszforsav-tri-
amid.

A reakcidt 20 é&s 180, eldnydsen 50 &s 90 °C kozdétti hémér-
sékleten végezzik.

Az eljarast Ggy hajtjuk végre, hogy ekvimolaris (II) és
(III) &ltalanos képletd vegylileteket a fent megadott
higitészerek egyikében Osszedntjik és melegitjiik. A reakcid
befejzése utan lehdtjiik, és a kivalt szilard anyagot leszlrjik,
mossuk és szaritjuk.

A taladlmany szerinti (a) eljérést adott esetben béazikus
reakcid segédanyag jelenlétében hajtjuk végre.

Bizisként valamennyi szokdsos szervetlen vagy szerves
bizis széba johet, példaul alkali-hidroxidok, alkali-karbo-
natok, tercier-aminok, pé&lddul trietil-amin, N,N-dimetil-ani-
1lin, piridin, N,N-dimetil-amino-piridin, diazabiciklo-oktéan

(DABCO), diazabiciklo-nonén (DBN) vagy diazabiciklo-undecén



- 11 -

(DBU) . E16nyasen_tercier-aminokat, példdul trietil-amint hasz-
nalunk.

A talalmany szerinti b) eljaréasnal (I) 4ltalanos képlett
vegyliletként 2-merkapto-nikotinsav-4—trifluor-metil—tioanilidet
és (IV) képletfi vegyiiletként etil-jodidot haszndlva a tal&lmény
szerinti eljar&st a 2. reakcidévazlattal szemléltethetjik.

A (IV) &ltalanos képletl vegyliletek ismertek, az (Ia) kép-
letd vegylilet el84llitasat a c) pontban irjuk le.

Az (Ia) &ltal&nos képletd vegyliletek kdzlil eldnybsen
azokat hasznaljuk, ahol Rl és R% jelentése a fentiekben meg-
adott eldnyds Jjelentés.

A reakciét eldnydsen higitészer alkalmazisaval hajtjuk
végre, higitészerként az a) eljarasnal hasznalatos eldnyos
inert szerves oldbészerek alkalmazhatdk.

TIde tartoznak kiildéndsen az alifas és aliciklusos, vagy
aromas, adott esetben halogénezett szénhidrogének, példaul
benzin, ligroin, benzol, toluol, xilol, klérgazol, petroléter,
pentdn, hex&n, heptan, ciklohex&n, diklér-metéan, kloroform,
szén-tetraklorid, éterek, példaul dietil-éter, dioxan, tetra-
hidrofuran, vagy etilén-glikol-dimetil- vagy dietil-éter,
ketonok, példdul aceton vagy butanon, nitrilek, példédul aceto-
nitril vagy propionitril, amidok, példaul dimetil-formamid,
dimetil-acetamid, N-metil-formanilid, N-metil-pirrolidon vagy
hexametil-foszforsav-triamid, észterek, példaul ecetsav-etil-
-észter vagy bazisok, példaul piridin.

A talalmany szerinti b) eljardst adott esetben bazikus

reakcidé segédanyag jelenlétében hajtjuk végre.
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Bizisként valamennyi szervetlen vagy szerves szokasos
bazis szdba jdhet, példaul alk&li-hidroxidok, alkali-kar-
bonitok, tercier-aminok, példaul trietil-amin, N,N-dimetil-
-anilin, piridin, N,N-dimetil-amino-piridin, diazabiciklo=-oktén
(DABCO), diazabiciklo-nonén (DBN) vagy diazabiciklo-undecén
(DBU) . El&ny&sen alkdli-karbondtot, példdul natrium- vagy
k&lium-karbondtot haszn&lunk.

A reakcié hdmérsékletét az a) eljarasndl tag hatarokon
beliil valtoztathatjuk, &ltaldban +5 és +160 °C, eldnydsen +60
és +90 °C kodzdtti hdmérsékleten dolgozunk.

Ha a c) eljaras sordn (V) &ltalénos képletd vegyliletként
2-klér-6-metil-nikotinsav-trifluor-metil-anilidet és (VI)
4ltaldnos képletd vegyliletként propil—merkaptént hasznédlunk,
akkor a talalmény szerinti c) eljarast a 3. reakcidvazlat
szemlélteti.

A (VI) &altalénos képletd vegyliletek ismertek; az (V)
dltaldnos képletfl vegyiiletek ismertek, vagy ismert médon eldal-
lithaték. (2 611 601 és 2 417 216 szamd német szdvetségi koéz-
tarsasagbeli kdzrebocsatasi iratok).

Az eljarast Ggy hajtjuk végre, hogy ekvimoléaris mennyiségll
(V) és (VI) &ltaléanos képletfi vegyiileteket a fent megadott
higitészerek egyikében &sszedntjiik, adott esetben bazis jelen-
1étében, &s az elegyet melegitjiik. A reakcié befejezése utan az
elegyet lehfitjilk és a kivalt szilard anyagot leszfirjik, mossuk,
szadritjuk.

0Oldészerként az a) és b) eljarasndl eldnyds oldbészereket

hasznalhatjuk, tovdbba alkalmazhatunk még eldnydsen alkoholo-
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kat, példdul etoxi-etanolt, bazisként az a) és b) eljaréasnal
eldnydsként megnevezetteket haszndlhatjuk, kiilondsen megemlit-
hetdk az alkalifém-hidroxidok.

A hatdanyagok jé kedvezd melegvérl toxicitas mellett az
emberi patogén endoparaziték ellen és az 4llattartasban és
allattenyésztésben a haszon tenyészédllatkerti laboratériumi
kisérleti é&s hobbi&dllatoknal eldforduld patogén endoparazitak
ellen hasznalhaték. A kartevsk valamennyi vagy egyes fejlddési
stadiumiban, valamint rezisztens és normdlisan érzékeny fajtak
ellen is hatnak. A patogén endoparazitédk elleni hatas soréan
csdkken a betegség és a halalos esetek szama, valamint a
teljesités csdkkenés is cstkkenthetd, példaul a his, tej,
gyapja, bdr, tojas, és mész termelésnél stb., olymédon, hogy a
hatéanyag alkalmazisa révén gazdasdgosabb és egyszer{ibb allat-
tartéds valik lehetdvé. A patogén endoparazitdkhoz tartoznak a
cesztdddk, trematdédak, nematddék, akantocefalok, kilénésen:

A Pseudophyllidedk rendjébdl példaul: Dphyllobothrium
spp., Spirometra spp., Schistocephalus spp., Ligula spp.,
Bothridium spp., Diphlogonoporus spp..

A Cyclophyllidedk rendjébdl példaul: Mesocestoides spp.,
Anoplocephala spp., Paranoplocephala spp., Moniezia spp.,
Thysanosomsa spp., Thysaniezia spp., Avitellina spp., STilesia
spp., Cittotaenia spp., Andyra spp., Bertiella spp., Taenia
spp., Echinococcus spp., Hydatigera spp., Davainea spp.,
Raillietina spp., Hymenolepis spp., Echinolepis spp.,
Echinocotyle spp., Diorchis spp., Dipylidium spp., Joyeuxiella

spp., Diplopylidium spp..
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A Monogene&k alosztdly&bdl példaul: Gyrodactylus spp.,
Dactylogyrus spp., Polystoma spp..

A Digenedk aloszt&ly&bél példaul: Diplostomum spp.,
Posthodiplostomum spp., Schistosoma spp., Trichobilharzia spp.,
Ornithobilharzia spp., Austrobilharzia spp., Gigantobilharzia
spp., Leucochloridium spp., Brachylaima spp., Echinostoma spp.,
Echinoparyphium spp., Echinochasmus spp., Hypoderaeum spp.,
Fasciola spp. Fasciolides spp., Fasciolopsis spp., Cyclocoelum
spp., Typhlocoelum spp., Paramphistomum spp., Calicophoron
spp., Cotylophoron spp., Gigantocotyle spp., Fischoederius
spp., Gastrothylacus spp., Notocotylus spp., Catatropis spp.,
Plagiorchis spp., Prosthogonimus spp., Dicrocoelium spp.,
Eurytrema spp., Troglotrema spp., Paragonimus spp.,
Collyriclum spp., Nanophyetus spp., Opisthorchis spp.,
Clonorchis spp., Metorchis spp., Heterophyes spp., Metagonimus
spp. - »

Az Enoplidak rendjébdl péld&ul: Trichuris spp., Capillaria
spp., Trichomosoides spp., Trichinella spp..

A Rhabditi&k rendjébdl példaul: Micronema spp.,
Strongyloides spp..

A Strongyliddk rendjébdl péld&dul: Stronylus spp., Triodon-
tophorus spp., Oesophagodontus spp., Trichonema spp.,
Gyalocephalus spp., Cylindropharynx spp., Poterioustomum spp.,
Cyclococercus spp., Cylicostephanus spp., Oesophagostomum spp.,
chabertia spp., Stephanurus spp., Ancylostoma spp., Uncinaria
spp., Bunostomum spp., Globocephalus spp., Syngamus spp.,

Cyathostoma spp., Metastrongylus spp., Dictyocaulus spp.,
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Muellerius spp., Protostrongylus spp., Neostrongylus spp.,
Cystocaulus spp., Pneumostrongylus spp., Spicocaulus spp.,
Elaphostrongylus spp., Parelaphostrongylus spp., Crenosoma
spp., Paracrenosoma spp., Angiostrongylus spp., Aeluro-
strongylﬁs spp., Filaroides spp., Parafilaroides spp., Tricho-
strongylus spp., Haemonchus spp., Ostertagia spp., Marshallagia
spp., Cooperia spp., Nematodirus spp., Hyostrongylus spp.,
Obeliscoides spp., Amidostomum spp., Ollulanus spp..

Az Oxyuridak rendjébdl példaul: Oxyuris spp., Enterobius
spp., Passalurus spp., Syphacia spp., Aspiculuris spp.,
Heterakis spp..

Az Ascarididk rendjébdl pé&ld&ul: Ascaris spp., Toxascaris
spp., Toxocara spp., Parascraris spp., Anisakis spp., Ascaridia
sSpp- .

A Spiruriddk rendjébdl példaul: Gnathostoma spp.,
Physaloptera spp., Thelazia spp., Gongylonema spp., Habronema
spp., Parabronema spp., Draschia spp., Dracunculus spp..

A Flariidak rendjébdl példaul: Stephanofilaria spp., Para-
filaria spp., Setaria spp., Loa spp., Dirofilaria spp.,
Litomosoides spp., Brugia spp., Wuchereria spp., Onchocerca
spp. .

A Gigantorhynchid&k rendjébdl példaul: Filicollis spp.,
Moniliformis spp., Macracanthorhynchus spp., Prosthenorchis
Spp. .

A haszon és tenyészallatokhoz tartoznak az emldsallatok,
péld4ul szarvasmarha, 16, barany, sertés, kecske, teve, vizi-

bivaly, szamir, nyGl, rénszarvas, vadszarvas, szérmés Aallatok,
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péld&ul nerc, csincsilla, mosémedve, madarak, példaul tydk,
liba, pulyka, kacsa, édes és sbésvizi halak, példdul pisztrang,
ponty, angolna, hiilldk, rovarok, példaul méhek és selyemhernyéd.

A laboratériumi és kisérleti &llatokhoz tartoznak az
egerék, patkdnyok, tengerimalacok, aranyhdrcségék, kutyak és
macskak.

A hobbidllatokhoz tartoznak a kutydk és macskak.

Az alkalmazas tdrténhet megeldzden és terépiésan egyarant.

A hatéanyagok alkalmazisa kdézvetlenil vagy megfeleld ké-
szitmények formajaban térténik enterélisan, parenteréalisan,
dermialisan, nazalisan, vagy a kérnyezet kezelésével hatbéanyag-
tartalmd formatestek segitségével, példaul csik, lemez, kots,
nyakkétd, flilvédd, végtagkotd és jelz8berendezések.

A hatéanyagokat enterdlisan is alkalmazhatjuk, példéaul
ordlisan, por, tabletta, kapszula, pép, ivdelegy, granuléatum,
vagy oralisan alkalmazhatd oldat, szuszpenzidé, emulzid, blus,
gybgyszerezett takarmany vagy ivéviz formajaban. A dermalis
adagolas térténhet példaul meritéssel (dippen), szbréssal
(permetezés) vagy feldntéssel (pour-on és spot-on). A parente-
ralis adagolas torténhet injekcidé formajaban (intramuszkuléri-
san, szubkutdn, intravénasan vagy intraperitonedlisan) vagy
implantatumok form&jéban.

Megfeleld készitmények a kdvetkezdk: oldatok, példaul
injekcibés oldatok, or&lis oldatok, koncentratumok oralis
adagolashoz higitas ut&n, vagy bdrdn vagy bdr iliregekben
haszndlhaté oldatok, vagy feléntd készitmények, gélek

formajaban.



Hasznalhatunk tovabba oradlis vagy dermalis adagolashoz
emulziékat és szuszpenzidkat, valamint injekcidhoz
ugyanezeket, és félig szilard készitményeket.

Tovabba alkalmazhatunk olyan készitményeket, amelyeknél a
hatéanyag egy kendcs alapanyagban van, vagy egy olaj-a-vizben
vagy viz-az-olajban emulziés alapban van eldolgozva.

A szilard készitmények lehetnek porok, premixek vagy kon-
centratumok, granulatumok, pelletek, tablett&k, bolusok,
kapszuldk, aeroszolok, inhalatumok, hatéanyag-tartalmG forma-
testek.

Adagolhatunk injekciés oldatokat példaul intravénéasan,
intramuszkuldrisa és szubkutéan.

Az injekcids oldatok eldallitasa Ggy torténik, hogy a
hatdanyag megfeleld oldészerben feloldjuk, és adott esetben
oldast kdzvetitd sav, bazis, puffersd, antioxidéns vagy
konzervalé anyag is hozz&adhatdé. Az oldatokat sterilen szlrjik
és toltjiik.

0l1dészerként haszndlhatunk fiziolégi&san elfogadhatd oldé-
szert, példdul vizet, alkoholokat, példiul etanolt, butanolt,
benzil-alkoholt, glicerint, propilén-glikolt, polietilén-gliko-
lokat, N-metil-pirrolidont, valamint ezek elegyeit.

A hatdanyagokat adott esetben fizioldgidsan elfogadhatd
névényi vagy szintetikus olajokban oldhatjuk, melyek injekcio-
hoz alkalmasak.

Oldast k&zvetitdként hasznidlhatunk oldészereket, melyek a
hatbéanyag 0l1ddédasat a f6 olddészerben eldsegitik, vagy megaka-

ddlyozzak a szétesését. Ilyenek példaul a polivinil-pirrolidon,
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polioxietilezett ricinusolaj, polioxietilezett szorbitén-
észter.

Konzervalészerként haszndlhatunk benzilalkoholt, trikldér-
butanolt, para-hidroxi-benzoesav-észtert vagy n-butanolt.

Az ordlis oldatokat kdzvetleniil hasznadljuk. A koncentra-
tumokatt el&zetesen az alkalmaz&si koncentracibéra higitva ora-
lisan hasznaljuk. Az or&lis oldatokat vagy koncentratumokat az
injekciés oldatokhoz hasonléan &llitjuk eld, itt sterilen nem
sziikséges dolgozni.

A b8rdn torténd alkalmazishoz az oldatokat racsépogtetjiik,
felkenjiik, beddrzsdljiik, felspricceljiik, vagy felszérjuk. Az
oldatokat az injekciés oldatoknal leirt médon allitjuk eld.

El8nyds lehet, hogyha az el8&llit&s soran slritdszert
hasznalunk, ilyenek lehetnek a szervetlen siritdszerek, példaul
bentonitok, kolloid, kovasav, aluminium-monosztearat, szerves
sGritdk, példaul cellulédz-szarmazékok, polivinil-alkoholok és
ezek kopolimerjei, akrilatjai és metakrilatjai.

A géleket a bdrre felvissziik vagy felkenjiik, vagy a test
liregekbe helyezziik el. A géleket Ggy 4l11itjuk eld, hogy
oldatokat, melyeket az injekcidés oldatokndl leirt médon
41l1itunk eld, annyi sfiritSszerrel elegyitiink, hogy egy
kendcsszer konzisztenciaja viladgos massza keletkezik.
stritdszerként a fent megadott sfiritdk k&ziil haszndlunk vala-
melyiket.

A feldntdtt készitményeket a bdr behatarolt teriileteire
éntjlik fel, vagy permetezziik fel, mikdzben a hatéanyag a bdrén

behatol és szisztemikusan hat.
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Ezeket a készitményeket Ggy &11itjuk eld, hogy a haté-
anyagot megfeleld bdr &4ltal elviselt oldészerben vagy oldészer
elegyben feloldjuk, szuszpenddljuk, vagy emulgedljuk. Adott
esetben tovabbi segédanyagokat adunk hozza, példiul
felszivoédéast elssegit6 anyagot, antioxidénst, fényvéddszert,
vagy kotdanyagot.

Oldészerként haszn&lunk vizet, alkanolt, glikolt, poli-
etilén-glikolt, polipropilén-glikolt, glicerint, aromas
alkoholt, péld&dul benzil-alkoholt, fenil-etanolt, fenoxi-
-etanolt, észtereket, példiul etil-acetatot, butil-acetatot,
benzil-benzoatot, étereket, példdul alkilén-glikol-alkilétert,
példaul dipropilén-glikol-monometil-étert, dietilén-glikol-
-mono-butilétert, ketonokat, példdul acetont, metil-etil-
ketont, aromids és/vagy alifds szénhidrogéneket, ndvényi vagy
szintetikus olajokat, dimetil-formamidot, dimetil-acetamidot,
N-metil-pirrolidont, 2,2-dimetil-4-oxi-metilén-1,3-dioxolant.

A szinezékeket, melyek az &llatndl megengedhetd szinezékek
lehetnek, feloldjuk vagy szuszpendaljuk.

A felszivddast eldsegitd anyagok lehetnek példaul
dimetil-szulfoxid, kendolajok, pé&ldaul izopropil-mirisztat,
dipropilén-glikol-pelargonat, szilikon olajok, zsirsav-
-észterek, trigliceridek, zsiralkoholok.

Antioxid&nsként haszndlhatunk szulfitot vagy metahidrogén-
-szulfitokat, példdul k&lium-metabiszulfitot, aszkorbinsavat,
butil-hidroxi-toluolt, butil-hidroxi-anizolt vagy tokoferolt.

Fényvédd szerként megemlithetd a novantizolsav.

Kotdanyagként hasznidlhatunk celluldz-szarmazékokat,
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keményitS-szarmazékokat, poliakrildtokat, természetes poli-
mereket, példaul algindtokat és zselatint.

Az emulziékat hasznalhatjuk ordlisan, dermdlisan vagy
injekcidé formajéban.

Az emulziék lehetnek viz-az-olajban vagy olaj-a-vizben
tipustak.

E184l1litasuk dgy todrténik, hogy a hatdanyagot vagy a
hidroféb vagy a hidrofil fazisban oldjuk, és ezt megfeleld
emulgedtor és adott esetben tovédbbi segédanyag, példéaul
szinezék, felszivédast eldsegitd anyag, konzervalészer,
antioxidans, fényvéddszer, viszkozitdst fokozd szer segit-
ségével a masik féazis oldészerével homogenizaljuk.

Hidroféb fazisként (olajként) a kdvetkezSket nevezziik meg:
paraffin olaj, szilikon olaj, természetes ndvényi olaj,
példaul szezamolaj, mandulaolaj, ricinusolaj, szintetikus
trigliceridek, példdul kapril/kaprinsav-biglicerid, triglice-
rid-elegyek, 8 - 12 szénléncli ndvényi zsirsavakkal vagy mas
specidlisan kivalasztott természetes zsirsavval, telitett vagy
telitetlen vagy adott esetben hidroxilcsoportot tartalmazd
zsirsavakkal vagy 8 - 10 szénatomos zsirsavak mono- és
digliceridjével képezett parcidlis glicerid elegyek.

Zsirsavészterek példau etil-sztearat, di-n-butiril-adipat,
laurilsav-hexil-észter, dipropilén-glikol-pelargonat, eldgazd
kdzepes szénlanci zsirsav és 16 - 18 szénatomos telitett
zsiralkohol észtere, izopropil-mirisztat, izopropil-palmitat,
12 - 18 szénatomos telitett zsiralkoholok kapril/kaprinsav-

észtere, izopropil-sztearat, lajsav-oleilészter, olajsav-decil-
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észter, etil-oledt, tejsav-etilészter, viaszszerd zsirsavész-
terek, példiul mesterséges kacsafarmirigyzsir dibutilftalét,
adipinsav, diizopropil-észter, utébbival rokon észter elegyek,
stb.

Zsiralkoholok példaul az izotridekanol, 2-oktil-dodekanol,
cetil-szteraril-alkohol, oleil-alkohol.

zsirsavak péld&ul az olajsav és elegyeik.

Hidrofil fazisként megnevezhetdk:

viz, alkoholok, példaul propilén-glikol, glicerin, szorbit
és elegyeik.

Emulgedtorként a kdvetkezdket adjuk meg: nemionogén
tenzidek, példaul polioxi-etilezett ricinusolaj, polioxi-
etilezett szorbitan-monoole&dt, szorbitdn-monosztearat,
glicerin-monosztearat, polioxi-etilsztearat, alkil-fenol-
-poliglikol-éterek;

amfolitikus tenzidek, példdul dindtrium-N-lauril-f-imino-
-dipropionat vagy lecitin;

anionaktiv tenzidek lehetnek péld&dul a natrium-lauril-
szulfat, zsiralkohol-éter-szulfatok, mono/dialkil-poliglikol-
éter-orto-foszforsavészter-monoetanol-aminsé;

kationaktiv tenzidek példdul a cetil-trimetil-amménium-
-klorid.

Tovabbi segédanyagok lehetnek viszkozitast fokozd és
emulzié stabiliz&lé anyagok, példaul karboxi-metil-celluléz,
metil-celluldz és mas celluldz és keményitd szdarmazékok,
poliakrildtok, alginatok, zselatin, gumiarabikum, polivinil-

-pirrolidon, polivinilalkohol, kopolimerek, metil-vinil-éterbdl
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&és maleinsav-anhidridbdl, polietilén-glikolok, viasz, kolloid
kovasav vagy a felsorolt anyagok elegyei.

A szuszpenzidkat haszndlhatjuk ordlisan, dermdlisan vagy
injekcié formajaban. E184allithatjuk Sket Ggy, hogy a hatoé-
anyagot egy hordozé folyadékban, adott esetben tovabbi
segédanyagok, példaul nedvesitdszer, szinezdanyad, felszivédast
eldsegitd anyag, konzervaldszer, antioxidans vagy fényvéddszer
hozzdadasaval szuszpendaljuk.

Hordozé folyadékként haszndlhatjuk valamennyi homogén ol-
dészert és olddbszer elegyet.

Nedvesitd illetve diszpergalészerként a fent megadott
tenzideket hasznalhatjuk.

Tovabbi segédanyagként a fent felsoroltakat hasznalhatjuk.

Félig szilard készitményeket alkalmazhatjuk oréalisan vagy
dermdlisan. A fent felsorolt szuszpenziékté6l és emulzidktol
nagyobb viszkozitdsukkal térnek el.

A szilard készitmények eldallitdsdhoz a hatdanyagot megfe-
leld hordozbanyagokkal, adott esetben segédanyagokok hozz&adasa
kézben elkeverjiik és a kivant formava alakitjuk.

Hordozéként haszndlhatunk fiziolégiadsan elfogadhatd

szilard inert anyagokat, ezek lehetnek szervetlen és szerves

anyagok. Szervetlen anyagként hasznalhatunk konyhasét,
karbonatot, pé&lddul kalcium-karbonatot, hidrogén-karbonatokat,
aluminium-oxidokat, kovasavakat, agyagfdldet, kicsapott vagy
kolloid szilicium-dioxidot és foszfatokat.

Szerves anyagként megfeleldk a cukrok, cellulébéz, tép- és

takarmanyanyagok, példdul tejpor, &llati lisztek, gabonalisztek



4\4" voev o .
e n oo o
. . . o

e o . . e
.o . evrae oo

_23-

és -darak, valamint keményitdk.

Segédanyagok a konzervéaléanyagok, antioxidéansok, szinezd-
anyagok, melyeket mdr fent felsoroltunk.

Tovabbi segédanyag lehet kenSanyag és cslszéast eldsegitd
szer, példdul magnézium-szteardt, sztearinsav, talkum,
bentonit, szétesést eldsegitd anyagok, példaul keményitd vagy
térhal6sit6 polivinil-pirrolidon, k&tSanyag, példaul keményitd,
zselatin vagy linedris polivinil-pirrolidon, valamint szaraz
kdtSanyag, példaul mikrokristdlyos celluléz.

A hatéanyagokat mas szinergista készitményekkel vagy hatoé-
anyagokkal is &sszekeverhetjiik, amelyek hatnak patogén endo-
parazitdk ellen. Ilyen hatbanyagok példéaul az 1.-2,3,5,6-tetra-
hidro-6-fenil-imidazo-tiazol, benzimidazol-karbamatok,
praziquantel, pirantel vagy febantel.

Alkalmaz&sra kész készitmények a hatéanyagot 10 ppm - 20
témeg %, eldnydsen 0,1 - 10 témeg % mennyiségben tartalmazzék.

Az alkalmazas eldtt higitott készitmények a hatdanyagot
0,5 - 90 témeg %, eldnydsen 55 - 50 témeg % koncentracidban
tartalmazzéak.

Altalsban eldnydsnek mutatkozik, hogyha 1 - 100 mg haté-
anyagot adagolunk testtdmeg kg-onként naponta a hatésos

eredmény eléréséhez.

A Példa
In vivo nematoda teszt
Trichostrongylus colubriformisi (barény)

Kisérletileg Trichostrongylus colubriformis-szal fertdzott
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barinyokat a parazitak mepotancia idd lefolyasa eldtt
kezeltiink. A hatdanyagokat tiszta hatdanyagként zselatin
kapszulédban oralisan alkalmaztuk.

A hatasfokot Ggy hat&rozzuk meg, hogy az iriilékkel kivalt
féregtoj&sokat a kezelés eldtt és utéan kvantitativ
megszamoljuk.

A tojas kivalas teljes megszlinése a kezelés utan azt
jelenti, hogy a férgeket elhajtottuk, vagy Ggy vannak
karosodva, hogy tovabbi tojdsokat nem termelnek (Dosis
effectiva).

A vizsgalt hatdanyagokat é&s a hatasos dézisokat (Dosis

effectiva) a kdvetkezd téablézat mutatja.

Hatdéanyag Hat&sos dézis
példaszam mg/kg

2 10

3 10

7 5

13 10

29 10

87 10
B Példa

In vivo nematoda teszt
Haemonchus contortus (bArany)
Kisérletileg Haemonchus contortus-szal fertdzott

baranyokat a parazita prepotenciaidd lefolyasa utédn kezeltiik. A
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hatéanyagokat tiszta hatdanyagként zselatin kapszuldban oréa-
lisan alkalmaztuk.

A hat&sfokot Ggy hat&rozzuk meg, hogy az iriilékkel kivalt
férgeket a kezelés eldtt és utén kvantitativ megszamoljuk.

A kezelés utdn a tojaskivalas teljes megszilinése azt
jelenti, hogy a férgeket teljesen elhajtottuk, vagy a karosodas
olyan, hogy tovabbi tojés termelésre nem alkalmas (Dosis
effectiva).

A vizsgdlt hatdanyagokat és hatédsos dézisokat (Dosis

effectiva) a kdvetkezd tébléazat mutatja.

Hatdanyag Hat&sos doézis
példaszam ma/kg
1 10
2 ' 10
6 5
7 10
9 10
24 10
29 10

E184l11itdsi példak

a) eljéréas

4. reakcidévazlat

8,7 g (43 mmél) etil-merkapto-nikotinsav-kloridot 120 ml
vizmentes tetrahidrofur&nban oldunk, és 7 g (43 mmél) 4-

-trifluor-metil-anilinnel és 4,4 g trietil-aminnal elegyitiink



wows Yele Wy on
* s o0
. L ] . ~g
“ o o . 0 v
.o ~ sowe s

- 26 -

50 ml tetrahidrofurinban oldva. Visszafolyatdsi hdmérsékleten 3
6éra hosszat keverjiik, hagyjuk lehOlni, vizzel higitjuk és a
kivalt csapadékot leszivatjuk. Sz&ritas utén 11,8 g (84 %)
etil-merkapto-nikotinsav~-anilidet kapunk.

b) eljaras

5. reakciévazlat

14,3 g (48 mmdl) merkapto-nikotinsav-anilidet 150 ml viz-
mentes metanolban oldunk, és 1,92 g (48 mmdl) natrium-hid-
roxiddal elegyitiink. 10 percig keverjiik szobahdmérsékleten,
majd hozzacsepegtetjiik 7,1 g (56 mmdl) etil-jodid 50 ml
metanollal készitett oldatat. 1 6ra hosszat keverjiik szobahd-
mérsékleten, majd vizzel elegyitjik, és a kivalt szilard
anyagot leszivatjuk. 12,5 g (73 %) etil-merkapto-vegyliletet
kapunk.

¢c) eljaras

6. reakcidvazlat

1,9 g (25 mmdél) N-propil-merkaptant 100 ml etoxi-etanolban
oldunk, és 1,4 g (25 mmél) kalium-hidroxiddal. elegyitiink. Az
oldathoz 7,6 g (25 mmdél) klér-nikotinsav-anilidet csepegtetiink,
és 2 6ra hosszat keverjiik 80 °C-on. Lehftjiik, vizet adunk
hozz&. A kivalt sziladrd anyagot leszivatjuk. 6,6 g (77 %) tio-
propil-nikotinsav-anilidet kapunk.

Az eljar&s analégidjdra az aldbbi vegylileteket 4llithatjuk
eld:



- 27 -

To00 seas

(1) &ltalénos képletd vegyililetek

000000

R4 = H

P1. X rl R Op.
sZ. (°c1
1 NH fenil CHy 164
2 NH fenil n-CqHy 121
3 NH fenil CH,-CH=CH, 137
4 NH 2-C1- fenil CHy 102
S NH 2-Cl-fenil CHZ-CH=CH2 91
6 NH 2-Cl-fenil n-C3H, 58
7 NH 4-C1- fenil CHa 158
8 NH 4-Cl-Tenil CH,-CH=CH, 158
9 NH 4-Cl-fenil n-C3H7 138
10 NH 2-OCF‘3-fenil CH3 120
11 NH 2-0CF5-fenil CH,-CH=CH, 100
12 NH 3-CF3~ fenil n-C3H7 86
13 NH 4-Cl-fenil C2H5 143
14 NH 2-C1-fenil CoHg 110
15 NH fenil CoHg 157
16  NH 4-CF3-*2nil C,Hs 154
17 NH 4-SCF3-fenil CoHg 156
18 NH 2-0CF4-fenil. CoHs 103
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P1. X Rl R Op.:
sz. °ca
19 NH 2-0CFg-fenil n-CgH, 90
20 NH 4-SCF5- fenil n-CgHy 121
21 NH fenil n-CgHyq 91
22 NH 2-Cl- fenil n-CgHy, 82
23 NH 4-Cl- fenil n-CgH, 130
24  NH fenil C,oHs 157
25 NH 4-CF3- fenil CoHg 154
26  NH 4-SCF3- fenil CoHg 156
27 NH 2-0CF5- fenil C,Hg 103
28 NH 2-OCF3- fenil n-C4H, $0
29 NH 4-SCF3- fenil n-CgH, 121
30 NH fenil n-CgHy, 91
31 NH 2-C1-fenil n-CgHyq 82
32 NH 4-C1-fenil n-CgHy, 130
33 NH 2-OCF3-fenil n-CgHy 4 80
34 NH 4-SCF3-fenil CHj 158
35 NH Z;CH3~feni]_ CH,-CH=CH, 114
36 NH 4-CHg-fenil CH,-CH=CH, 128
37 NH 2-CHg- fenil CoHg 139
38 NH 2-CHgz-fenil n-CaH, 105
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(°cl
39 NH 4-CH5-fenil CoHg 123
40 NH 4-CHg-fenil n-CsH, 127
41 NH Cy-CgHy4 CoHg 128
42 NH Cy-C6H11 n-C5H11 ic7
43 NH Cy-C6H11 CH3 169
44  NH 3-C1, 2-CHg-fenil n-CgH, $3
45 NH Cy-C6H11 n-CqH, 1Cz¢
46 NH 3-C1, 2-CHgy-fenil CH,-CH=CH, €3
a7 NH Cy-CgHqy CH,-CH=CH, 122
48 NH e-CF3-fenil C,Hg S3
49 NH 2-CH3- fenil CHj 1t
50  NH 3-CF3- fenil CH,-CH=CH,
51 NH 3-CF3- fenil CHy 12:
52 NH 4-CHgy- fenil CHg 176
53  NH 2-CHy, C1-fenil CHj 128
54 NH 2-CHg- fenil n-CgHy, 122
55 NH 4-CHg- fenil n-CgHy, 74
56 NH 2-C1, 3-CHgy-fenil n-CgHy 4
57  NH 3-CFg- fenil n-CgHy,
58 NH i-CgH, CHy 138
59  NH i-C4H, CpHg 107
60 NH n-C4Hg C,Hg 61
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P1. X Rr1 RZ Up.:
sz. (°ci
61 NH t-C4Hg C,oHs 141
62  NH i-CaH, CHy-CH=CH, 92
63  NH n-C4Hg CH,-CH=CH, 47
64 NH n-CgHyy C,Hs 52
65  NH i-CgH, n-C4H, 82
66  NH n-C4Hg n-CsH, 49
67  NH t-C4Hqg n-CgH, 116

68  NH n-CgHg n-CqH,

69  NH t-CyHg CHy 131
70 NH n-CgHy 4 CHa s8
71 NH t-C4Hg CH,-CH=CH, 110
72 NH n-CgHy, CH,-CH=CH, 97
73 NH n-Cy4Ho CHy ¥
74 NH i-C3H, CcHy 62
75 NH n-C4Hg n-C,4Hg

76  NH n-CgHy n-C4Hg

77  NH i-C5H, n-CgHy 4 99
78 NH 3-Cl-fenil CoHg 153
79  NH 2,5-CHyfenil C,Hs 142
80  NH 2,3-CHg- fenil n-CgH, 126
81  NH 3-C1, 4-F-fenil n-CgH, 126
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PL. X R R? 0p.
sz (°c1
82 NH 3-0CH3-fenil CH5 129
83 NH Q-o—@—scr3 CHj 163
CHy
84 NH Qo—@—m CH5 121
CHg
| Cl
=N
86 NH 3-CH5-fenil CHy 125
87 NH —Qs@—m CHj 132
FaC
88 NH 3-C1-fenil CHj 98
89 NH 2-CHgz- fenil CHy 104
90 NH 4-CH5-fenil CHy 101
91 NH 2-Cl-fenil -CH, - fenil 126
92 NH 2-0CHz-fenil CHy 108
$3 NH 4-0CH3z-fenil CHg 123
94 NH 4-CF5-fenil CHq 96
95 NH -CH,- fenil CHg 112
96 NH -CH(CH3) fenil CHg 109
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P1. X Rl RZ Op.:
sz. (°cl
97 NH -CH(CH,)5- fenil CHj 105
98  NH 3,4-C1-fenil n-C5H, 98
99  NH 2,4-C1-fenil n-C3H, 113
100 NH 2-CH53- fenil n-CgH, 108
101 NH 2-Cl- fenil n-CyH, 133
102 NH 2-CHy- fenil n-CaHo 77
103 NH 3-0CHj3- fenil n-C3H, 82
104 NH 4-F- fenil n-CgH, 87
105 NH 2-F-fenil n-CyH, 102
106 NH 4-0OCHg3- fenil n-CgH, 95
107 NH 4-CH3- fenil n-C3H, 103
108 NH 4-CoHg- fenil n-CqH, 97
109 NCH4 fenil n-CgH, ola)
110 NH 3-Cl- fenil n-C3H, 84
111 NH 4-.pifenil n-CyH, 134
112 NH 4-Cl-fenil n-CH, 52
113 NH 1aftil n-CsH, 141
114 NH 3,4-Cl- fenil CoHg 105
115 NH 2-CH3- fenil CoHg 118
116 NH 2-Cl-fenil C,Hg 126
117 NH 3-CH3- fenil C,oHg 96
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PL. X R} RZ Op. :
s7. (°c1
118 NH 4-Fenil CoHg 101
119 NH 4-0CHj3- fenil CoHg 102
120 NH 4-CHy- fenil C,Hsg 97
121 NH 3-Cl- fenil CoHg 55
122 NH -CH(CHqg) - (4-pifenil) CoHg 139
123 NH  -CH(CHg)-(4-Cl- fgnil) C,Hg 54
124 NH  -CH(CH5)-(4-CyHg-fenil ) CpHg 103
125 NH 4~NHCOCH3~ fenil CH3 255
126 NH 4-NHCOCH3- fenil n-Cg3H, 212
127 NH 4-SO,CH3- fenil n-C3H, 165
128  NH 4-5CH5- fenil n-C4H, 126
129 NH 4-0CH3- fenil n-C3H, 112
130 NH 4-CO,CH3- fenil n-C3H, 119
131 NH 4-F-fenil CHa 165
132 NH 4-CO,CH3- fenil CHg 118
132 NH 4-CO,CHg- fenil CHg 118
133 NH 4-CN- fenil n-CgHo 103
134 NH 4-NO5- fenil n-CsHy 115
135 NH 4-CN- fenil CH5 179
136 NH 4-NO5- fenil CHy 143
137 NH A-SO,CH3- fenil  CHj 121
138 NH 4-SCH3- fenil CH3 175
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CN
139 NH —<<::2}-é—<(::>>—SCF3 CHy 175
H
c1
140 NH  2-CHg, 3-Cl-fenil CoHsg 92
141 NH  -CH,-(2-Cl- fenil) CoHg 101
142 NH  -CHp-(2-Cl- fenil) n-C5H, 99
143 NH  -CH,-(2-Cl-fenil) n-CgHy q 96
144 NH  -CHp-(2-Cl-fenil) CHq 112
145 NH  -CH,-(2-Cl-fenil) CH,-CH=CH, 74
146 NH  -CH,-CH(C,Hg)-n-C4Hg C,Hg olaj
147 NH  -CH,-CH(C,Hg)-n-C4Hg n-CgH, olaj
148 NH  4-SCF3-fenil CH,-CH=CH, 92
149 NH  4-SCF3-feni! n-CgHy, 88
150 NH  -CH,-fenil n-CyH, 116
151 NH 2,4,6-Clg-fenil n-CyHy 62
152 NH  4-OCH3-fenil n-C3H, 127
153 NH  2,6-Cly-fenil n-CzH, olaj
154 NH  -CH,- fenil CHg 122
155 NH  -CH,- fenil n-CgHy, 91
156 NH  -CHp-fenil C,Hg 122
157 NH  4-F- fenil n-C4H, 112
158 NH  4-OCH3- fenil C,Hg 135
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159 NH  2,4,6-Clg- foni] CHs 182
160 NH 2,4,6-Cls- fenil n-CgH, 64
161 NH  -CHy- fenil CH,-CH=CH, 117
162 NH 2,6-C12- fenil n_CSHll
163 NH  4-F- ;o047 CoHe 99
164 NH 4-Cl, 2-F- fanil n-CsH, 96
165 NH  3-C1, 2-NO,- fenil n-C3H, 109
166 NH 2,4-F,- fenil n-CgH, 110
167 NH -CH(CH3) - fenil n-CgH, 109
168 NH  4-OCHz- fenil n-CgHy, 111
169 NH  4-F-.fenil CHy 168
170 NH  4-F-.fenil CH,-CH=CH, 82
171 NH  2,4-F,-fenil CH,-CH=CH, 96
172 NH  4-F-fenil n-CgHj 4 112
173 NH  2-Cl, 4-F-fenil CoHs 114
174 NH  3-Cl, 2-NO,-fenil CoHg 112
175 NH  2,4-Fy-fenil C,Hg 113
176 NH  -CH(CHg)-fenil CoHg 98
177 NH  4-Cl, 2-F-fenil CHy 130
178 NH  3-Cl, 2-NO,-fenil CHy 211
179 NH  2,4-Fp-fenil CHy 105
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.S7. °cil
180 NH Pijrid-2-yl CH,-CH=CH, 96
181 NH 2-F, 4-Cl-fenil CH,-CH=CH, 82
182 NH Pirid-2-yl n-CgHy, olaj
183 NH  -CH(CHgz)-fenil CH,-CH=CH, 106
184 NH  2,4-F,-fenil n-CgHy, 87
185 NH  -CH(CHg)-fenil n-CgHy 106
CHy
186 NH -(CH2)3-N—<::: C,Hg 0laj
H
CH3
187 NH -(CH2)3—N-4<::T n-CHy olaj
H
188 NH '(CHZ)Z-:-(3,4-C12-fenil ) CoHg 117
189 NH -(CHZ)Z-N-(3,4-C12-fenﬂ_) n-CyHy 110
H
C1
190 NH —<?==7>—CH3 C,Hg 87
N—N
191 NH  -(CH,)>-N(CH3)-fenil CoHg 75
192 NH  -(CHy)5-N(CH3)-fenil n-CyHy 69
193 O© C,Hg n-CgHy 67
194 © CoHg CoHs 62
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P1. Rl R - Op.:
57. (°ca
195 0 CHg n-C3H, 115
196 0 CH, CHy S8
197 0 CHy CH;-CH=CH, olaj
198 0 CHg n-CgHy olaj
199 0 CoHg n-CgHy, olaj
200 0 CoHe CHy 44
201 O CoHg CH,-CH=CH,

202 O fenil CHq g¢
203 O fenil CH,-CH=CH,

204 O fenil n-CqH~ o8
205 0 fenil n-CgHyy 4:
206 0 4-CH5-fenil CHq 101
207 0 4-CH3-fenil CH,-CH=CH, 5¢
208 O 4-CH3-fenil n-C3H7 32
209 © 4—CH3—fen11 n-CgHy,

210 0O 4-0CH5fenil n-CsH, 73
211 0 4-0CH4- fenil CHjy 100
212 0 4-0CH5- fenil CHp-CH=CH, 85
213 0O 4-Cl1- fenil. n-CgHy, olaj
214 0 4-C1-fenil CH,-CH=CHy 42
215 0 4-C1- fenil CoHg 69



38

*ses 9000 v»
. ..
L] L] .
. ¢ o
.e .

ST R! RZ Op.:
sZ. (°cl
216 O 2-CH3-fenil C,Hg 01
217 O 4-CHz-fenil CoHg 66
218 O i-C3H7 n-CsHy 42
217 0 4-0CH3-fenil C,Hg 42
(IB) &ltalédnos képlett vegyiiletek
220 NH  4-CH3- fgnil CHy 159
221 NH  4-CHy- fenil CoHg 155
222 NH  2-CHa- fenil CHj 145
223 NH  2-CHg- fgnil CoHe 111
224 NH 2-CHz- fenil i-CsH, 116
225 NH  2-CHy- fenil n-CqH, 99
226 NH  4-CH3- fenil n-CsH, 129
227 NH  4-CH3- fenil i-C4H, 113
228 NH  foni) CHg 159
229 NH fenil CoHg 135
230 NH  fenil n-CyH, 153
231 NH  fonil i-CqH, 119
232 NH  2-OCHg-fenil CHy 94

.
eoea oo
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P1. X r? RZ 0g. :
32Z. °cl
233 NH  2-OCHs- fenil CoHs olaj
234 NH  2-O0CH3- fenil n-CgH, olaj
235 NH  2-OCH3- fenil i-CgH, olaj
236 NH  2,3-(CH3)p- fenil CH,y 153
237 NH 2:3'(CH3)2'fenil CoHg 146
238 NH  2,3-(CHg)s- fenil n-CoH, 130
239 NH  2,3-(CH3)s- fenil i-CoH, 126
240 NH  3,4-(CHg)a- fenil CHj 147
241 NH  3,4- (CH3)p-enil CoHs 127
242 NH  3,4-(CHg)s-fenil n-C4H, 112
243 NH  3,4- (CH3)s-fenil i-CqH, 87
244 NH  4-0CH3- fenil CHg 156
245 NH  4-OCHs- fenil C,He 143
246 NH  4-OCHg- fenil n-CsH, 145
247 NH  4-0CH3- oni1 i-CqH, 147
248 NH  2-Cl-goni) CHy 129
249 NH  2-Cl- fenil C, Hs 106
250 NH  2-Cl- fenil n-CsH, 87
251 NH  2-Cl- fenil i-CgHy 72

252 NH  3-Cl- fgni] CHj 157
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Pl1. X R! R2 Op. :

57. °ci
253 NH  3-Cl-fepil C,Hg 123
254 NH  3-Cl-fenil n-CgH, 96
255 NH 3-Cl-fenil i-CgH, 0laj
256 NH  4-OCF3- fonil CHg 162
257 NH  4-OCFj3- fenil CoHs 143
258 NH  4-OCF3- fenil n-CgH, 116
259 NH  4-OCF3- fonil i-CqH, 98
260 NH  4-SCF3-'fenil CHy 168
261 NH  4-SCF3- fenjl C,Hg 152
262 NH  4-SCF3- fenil n-CyH, 130
263 NH  4-SCFy- fenil i-C4H, 123
264 NH 3,4-Cly-fenil CHjy 159
265 NH 3,4-Cl,-fenil CoHg 100
266 NH  3,4-Cl,-fenil n-CyH, 103
267 NH  3,4-Cl,- fenil i-CyH, 108
268 NH  4-CFg-fenil CHy 151

269 NH  4-CF3-fenil CoHg 154
270 NH  4-CFy3-fenil n-C5H, 154
271 NH  4-CFg3-fenil i-CgH, 129
272 NH  4-Cl-fenil CH5 142
273 NH  4-Cl-. fenil C,Hg 128
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sz, °cl
274 NH  4-Cl-fenil n-CzHy 117
275 NH 2-C1, 6'CH3’fenil N‘C3H7 99
276 NH  3,5-(CF3)p- fenil CHj 145
278 NH  -CHp-fenil n-CyH, 93
279 NH  -CH- fenil n-CgH, 81
S
280 NH -CH- fenil n-CgH, 81
A
CH3
281 NH ‘CHz‘CHz‘ fenil ﬂ"C3H7 79
283 NH  i-CgH, n-CgH, 85
286 NH Cy’CGHll n—C3H7 123
288 NH  Cy-CgHg n-CgH, 122
289 NH  -CH-Cy-CgH;, n-C3H, 116
A
CH3
290 NH -C-Cy-C.H -C~H 116
a Y~-e"11 n--3+%7
CH, -
291 NH  2-CHj, 3-F- fenil n-CgyH, 110

292 NH 2-CHg, 3-F- fenil ’ CHj 164
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Fl. X r! R? Op.:
sZ. °cy
293 NH  2-CHg, 3-Cl- fgnil n-CsH, 109
294 NH  2,3-Cl,-fenil n-C5H, 103

(ID) &ltaléanos képletl vegyilletek

295 NH  4-Cl-fenil CHy 205
296 NH  4-CHg-fenil CHy 173
297 NH  4-CHs-fenil C,Hg 188
298 NH  4-CHgz-fenil i-CgH, 145
299 NH  4-CHsz-fenil n-C,Hg 147
300 NH  3-0CHs-fenil CHy 154
301 NH  3-0CHjy-fenil C,Hsg 129
302 NH  3-0CHjz-fenil i-CqHy 103
303 NH  3-0CHjz-fenil | n-C,4Hg 125
304 NH  4-Cl-+$enil , C,Hg 190
305 NH 4-Cl-fenil i-C3H, 187
306 NH 4-Cl-fenil n-C,Hgq 146
307 NH  4-Cl-fenil n-C4H, 166
308 NH  4-Cl-fenil n-C3H, 148

309 NH 3-0CH3'fenil n‘C3H7 141
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sz. (°cjl
310 NH  i-C3H, CHy 162
311 NH  i-CgH, C,Hg 140
312 NH  i-CgHy i-CyHy 121
313 NH  i-CgHy n-C4Hg 140
314 NH  i-CgHy n-C3H- 126
315 N -CH,-CH-0-CH-CHjp- CHj 108
by
316 N ~CH,-CH-0-CH-CHp~ C,oHg 82
CHy CHj
317 N -CH,-CH-0-CH-CH,- i-CgHy
CHg éH3
318 N -CH,-CH-0-CH-CHp~ n-C4Hg 43
CHy CHy
319 N -CH,-CH-0-CH-CHp- n-C5Hy olaj
CHq éH3_
320 NH  3,4-Cl,- fenil CH, 188
321 NH  3,4-Cly-fenil C,Hg 161
322 NH  3,4-Cly-fenil i-C3H, 118
323 NH  3,4-Cl,-fenil n-C4Hg 145
324 NH  3,4-Clo-‘fenil n-CyHy 135
325 NH  -CH,-fenil CHj 151
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szZ. (°cy
325 NH  -CHp-fenil CHg 151
326 NH -CH,-fenil CoHg 142
327 NH  -CHp-fenil i-C3Hy 117
328 NH  -CHy-fenil n-C4Hg 132
329 NH -CHs- fenil n-C3H, 155
330 NH 4-F-fenil CHq 193
331 NH 4-F-fenil CoHg 178
332 NH  4-F-feni] i-C3H, 161
333 NH  4-F-‘jenil n-C,Hg 146
334 NH 4-F-'fenil n-CaHy 158
335 NH 4-SCF3-fenil CHgy 171
336 NH  4-5CF3- fenil CoHg 161
337 NH  4-SCF3- fenil i-CgH, 123
338 NH  4-5CF3- fenil n-C4Hg 135
339 NH  4-5CFj3- fenil n-CsH, 134
340 N -(CHZ)Z—T-(CHZ)Z- CHg 107
CHy
341 N -(caz)z-T-(CHZ)z— C,Hg 73
CHg5

342 N i-CgH, 87

CHg
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P1. X r! R® No. :
sZ. °cs
343 N -(CHZ)Z-T-(CHZ)Z— n-C4Hg 73

CHj
344 N -(CHp),-N-(CH,) - n-C3Hy 87
s

345 NH  fenil CHj 188
346 NH fenil CoHg 180
347 NH fenil i-C3H7 124
348 NH  fenil n-C4Hg 130
349 NH  fenil n-CqHo 142
350 NH 2-Cl-fenil CHi 174
351 NH 2-Cl-fenil C,Hg 154
352 NH 2-Cl-fenil 1-C5H, 111
353 NH 2-Cl-fenil n-C4Hg 138
354 NH 2-Cl-fenil n-CqHy 125
355 NH 3-Cl-fenil CHy 162
356 NH 3-Cl-fenil C,Hg 159
357 NH  3-Cl-fenil 1-C5H, 99
358 NH 3-Cl-fenil n-C4Hg 100
359 NH 3-Cl-fenil n-C4H, 120

360 NH  2-CHz-fenil CHg 184
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Pl. X Rr! R? Op. :
57. [°c3
361 NH  2-CHz- fenil CoHg 165
362 NH  2-CHz- fenil i-CqH, 139
363 NH  2-CH3- fenil n-C,4Hg 155
364 NH  2-CHs- fenil n-CHy 154
365 NH  3-CH3- fenil CHj 179
366 NH  3-CHj- fenil CoHg 147
367 NH  3-CHj3- fenil i-CgH, 106
368 NH 3-CH3- fenil n-C4Hy 118
369 NH  3-CH3- fenil n-CsH, 140
370 NH -CH(CHB)-(4-CH3;fenil) CHj 154
371 NH  -CH(CH3)-(4-CH3- fenil) CoHg 144
372 NH  -CH(CH3)-(4-CH3- fenil) i-C3H, 132
373 NH  -CH(CH5)-(4-CH3- fenil) n-C4Hg 149
374 NH  -CH(CH3)-(4-CHj3- fenil) n-CgH, 133
375 NH  CHj CH4 159
376 NH  CHj CoHg 146
377 NH 'CH3 i-CgH, 81
378 NH  CHj n-CyHg 100
379 NH  CHj n-CsH, 119
380 N -(CH,) g~ CHq 78
381 N -(CH3) g~ CoHg 74
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sz. (°c
382 N -(CHp)g- i-C3H, 68
383 N -(CHp)g- n-C4Hg 51
384 N -(CHy)g- n-CzH, 01
385 N -(CHp)p-0-(CHy)p- CHj 115
386 N -(CHy)p-0-(CHy),- C,Hg 92
387 N -(CHp)p-0-(CHy)p- i-CgH, 78
388 N -(CHp),-0-(CHy) - n-C4Hg 68
389 N -(CHp),-0-(CHy)p- n-C5H, 52
390 NH  -CH(CHg)- fenil CHj 172
391 NH  -CH(CHg)- fenil CoHe 142
392 NH  -CH(CHp)- fenil i-C4Hy 131
393 NH  -CH(CHz)-.fenil n-C4Hg 124
394 NH  -CH(CHz)-.fenil n-C3Hy 144
395 NH  -(CHp),-CHg CHj 90
396 NH  -(CHp),-CHg CoHg 92
397 NH  -(CHp),-CHg i-C5H, 71
398 NH  -(CHp),-CHg n-C,4Hg 83
399 NH  -(CH,),-CHg n-C3H, 81
400 NH  Cy-CgH,1 CHj 195
401 NH  Cy-CgH;1 CoHg 178
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402 NH  Cy-CgH;t i-CzHy 160
403 NH  Cy-CgH,1 n-C4Hg 142
404 NH  Cy-CgHq1 n-CgH, 155
405 NH  2-CCH3-fenil CHg 122
406 NH  2-OCH3-fenil CoHg 94
407 NH 2-0CHg3-fenil i-CqgH, 101
408 NH  2-0CH3-fenil n-CyHg 97
409 NH  2,3-(CH3)y-fenil n-C4H, 105
410 NH  4-OCH3- fenil CHj 191
411 NH  4-OCH3- fenil CoHg 189
412 NH  4-0CH3- genil 1-C3Hy 134
413 NH  4-OCHgz- fenil n-C4Hg 145
414 NH 4'OCH3’fenil n-C4H, 143
415 NH  4-0CF3- fonil CHg 171
416 NH  4-OCF3-.fenil CoHg 160
417 NH  4-OCF3- fenil i-CqH, 113
418 NH  4-0CF3-'fenil n-C4Hg 134
419 NH 4-OCF3-'fenil n-CsH, 160
420 NH 4-CFg3- fenil CHj 185
421 NH 4-CF3- fenil CoHg 202
422 NH 4-CF3- fenil i-CqH, 162
423 NH  4-CF3- fepil n-C4Hg 150
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424 NH  4-CF5-fenil n-CgH, 177
425 NH  2,4-Cl,- fenil CHy 181
426 NH  2,4-Cl,- fenil CoHg 145
427 NH  2,4-Cl,- fenil i-CqHy 112
428 NH  2,4-Cl,- fenil n-C4Hg 128
429 NH  2,4-Cl,- fenil n-CyH, 126
430 NH  -CH(CH3)-(4-Cl-fenil) CHy 166
431 NH  -CH(CH3)-(4-Cl-fenil) CzHg 143
432 NH  -CH(CHz)-(4-Cl-fenil) i-CaH, 144
433 NH  -CH(CH3)-(4-Cl-fenil) n-CyHg 134
434 NH  -CH(CH3)-(4-Cl-fenil) n-CgH, 126
435 O fenil CH, 90
436 O fenil CoHg 91
437 O fenil i-CqH, 88
438 O fenil n-CyqHg 48
439 O fenil n-C4H, 69
440 0 4-C1- fenil CHj 112
441 0 4-Cl- fenil CoHg 122
442 0 4-Cl- fenil i-CgH, 77
443 © 4-Cl1- fenil 5—04}49 61
444 0 4-Cl- fenil n-CzH, 70
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Pl X Rl R? Op. :
5Z. [°cs
445 O 2-Cl-enil CHq 106
446 O 2-Cl-fenil C,Hg 121
447 O 2-Cl-7enil 1-CqgHy 94
448 O 2-Cl-fenil n-C4Hg 79
449 © 2-Cl-fenil n-CyH, 98
450 O 3-Cl-Tfenil CHj 132
451 O 3-Cl-fenil C2H5 123
452 O 3-Cl-Tenil i—C3H7 66
453 O 3-Cl-fenil n-Cy4Hg 91
454 O 3-Cl-faonii n-C4H, 109
455 O 4-0CH3- fenil CH4 95
456 O 4-0CH3- fenil CoHg 83
457 0 4-0CH3- fenil 1-C5H, olaj
458 O 4-0CH3- fenil n-C4Hg 57

459 O 4-0CH3- feni n-CsHy, 65

1
4



(IC) 4ltalédnos képletl vegyiletek
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PL. X R! R2 R3 Op.:
sz. (°c3
460 NH  3-Cl-fenj] CHy 4-C1 179
461 NH  3-Cl-feni] n-CgH, H 139
462 NH fenil CH3 H 192
463 NH fenil n-CgH, H 200
464 NH  4-CHg-fenil CHj H 224
465 NH  4-CHy-fenil n-CsH., H 204
466 NH = 3-Cl-fgnj) CHq H 143
467 NH  3-Cl-fenil n-C3H, 4-C1 167
468 NH  4-0CH3-fenil CHg H 223
469 NH  4-0CH3- feni] n-C4H, H 201
470 NH “CH(CH3) - fenil CHjy H 198
471 NH  -CH(CHg3)- foni n-Cg3H, H 198
472 NH  4-Cl- fani] n-C4H, H 116
473 NH - (CH2)7-CH3 CH3 H 124
474 NH  -(CH,),-CH, n-CgH, H 114
475 NH  2,4-Cly-foni1 CHg H 190
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PL. X R} R2 RS .
sz. °cs
47¢ N -(CH3) 5-0-(CHy) 5~ CHg H 127
477 N -(CHZ)Z—O-(CHZ)Z n-CgH, H 68
478 NH Cy-C6H11 CHjy H 205
479 NH  Cy-CgHyq n-CqgHy H 178
480 NH  2,4-Cly-fanil n-CyHy H 105
481 NH  CHgq CHq H 191
482 NH  CHyq n-CsH, H 170
483 NH  4-0CHz-fenil CHq 4-C1 263
484 NH  4-0CHgz-fenil n-CsH, 4-C1 207
485 NH  -CH(CH4)-fenil CHs 4-C1

486 NH -CH(CH3)-fenil n-CaH- 4-C1 151
487 NH  -(CH,),-CHj CHq 4-C1 125
488 NH  -(CH,)5-CHg n-CsH, 4-C1 116
489 NH  2,4-Cl,-fepil. CHy 4-C1 232
490 NH  2,4-Cl,-fenil n-C5H, 4-C1 182
491 N -(CHp) »-0-(CHy) 5- CHg 4-C1 131
492 N -(CH3)»-0-(CH3) 5~ n-CgH, a-c1 olaj
493 NH  Cy-CgHq, CHj 4-C1 205
494 NH  Cy-CgHy, n-CaH, 4-C1 230
495 NH CHgy CHj 4-C1 205
496 NH  CHy n-C4H, 4-C1 183



25

30

35

PL. X R} RZ Rr3 Oo. :

57. (°cs
497 NH  3-Cl-fenil CHj 4-CH; 196
498 NH  3-Cl- fenil n-CyHy 4-CHy 162
499 NH 4-0CHz~ fenil CHj 4-CHgq 219
S00 NH  4-0CHg- fenil n-CyH, 4-CH5 191

$S01 NH  -CH(CHgz)- fenil CHg 4-CHy 182
502 NH  -CH(CH,)- fenil n-CyH, 4-CHg5 149
503 NH n-CgH;,enil CHgy 4-CHy; 119
S04 NH n-CgHjy-enil n-CsH- 4-CHq 104
S05 NH  Cy-CgHy, n-CyHo 4-CH5y 193

Le A 27 948
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gszabadalmi igénypontok

1. Endoparaziticid szerek, azzal jellemezve, hogy haté-
anyagként 0,1 - 95 tdmeg % (I) 4ltalénos képletl vegyiiletet -
ahol |
Rl jelentése 1 - 8 szénatomos alkilcsoport, aralkil-, aril-

vagy heteroaril-csoport, melyek adott esetben

szubsztitudlva lehetnek halogénatommal, ciano-, nitro-,
amino-, amino-acil-, alkilamino-, alkil-, aralkil-,
halogén-alkil-, alkoxi-, ariloxi-, halogén-alkoxi-,
alkiltio-, ariltio-, alkil-szulfinil-, aril-szulfinil-,
aril-szulfonil-, halogén-alkiltio-, halogén-alkil-szul-
finil-, halogén-alkil-szulfonil- vagy karbonil-aril-
csoporttal,

X jelentése oxigénatom vagy ;>N-R3,

R2 jelentése 1 - 5 szénatomos alkil-, aralkil-, alkenil- vagy
alkinilcsoport,

R3 jelentése hidrogénatom vagy alkilcsoport, vagy

Rl &s R3 a hataros nitrogénatommal egyiitt 5- vagy 6-tagi
heterociklust képez, amely tovéabbi heteroatomként oxigént
vagy nitrogént tartalmazhat, és adott esetben 1 - 4 szén-
atomos alkilcsoporttal lehet szubsztitualva,

R4 jelentése hidrogén- vagy halogénatom, alkil-, halogén-
-alkil-, ciano-, nitro-, amino-, amino-acil-, fenil-,
alkoxi-, ariloxi-, tioalkil-, ariltio-csoport, melyek
adott esetben szubsztitudlva lehetnek -

tartalmaz a szokasos hordozbanyagok és adott esetben feliilet-
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aktiv anyagok mellett.

2. Szubsztitualt (I) &ltalédnos képletdl 2-merkapto-

nikotinsav-szarmazékok - ahol

rl

jelentése aril- vagy heteroaril-csoport, melyek adott
esetben szubsztitudlva lehetnek halogénatommal, ciano-,
nitro-, amino-, amino-acil-, alkil-amino-, alkil-,
aralkil-, halogén-alkil-, alkoxi-, ariloxi-, halogén-
-alkoxi-, alkiltio-, ariltio-, alkilszulfinil-, aril-
szulfinil-, arilszulfonil-, halogén-alkiltio-, halogén-
alkilszulfinil-, halogén-alkilszulfonil- vagy karbonil-
-aril-csoporttal,

jelentése oxigénatom vagy‘>N-R3,

jelentése 2 - 5 szénatomos alkil-, aralkil-, alkenil- vagy
alkinil-csoport,

jelentése hidrogénatom, alkilcsoport vagy Rl és R3 a
szomszédos nitrogénatommal egyiitt 5- vagy 6-tagQ hetero-
ciklust képezhet, amely tovéabbi heteroatomként oxigént
vagy nitrogénatomot tartalmazhat, és adott esetben 1 - 4
szénatomos alkilcsoporttal szubsztitudlt,

jelentése hidrogén- vagy halogénatom, alkil-, halogén-
-alkil-, nitro-, amino-, amino-acil-, ciano-, alkoxi-,
ariloxi-, tioalkil-, ariltio- vagy fenilcsoport, melyek
adott esetben szubsztituiltak.

3. Eljaras (I) altalénos képletd vegyliletek - ahol
jelentése aril- vagy heteroaril-csoport, melyek adott
esetben szubsztitudlva lehetnek halogénatommal, ciano-,

nitro-, amino-, amino-acil-, alkil-amino-, alkil-,
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aralkil-, halogén-alkil-, alkoxi=-, ariloxi-, halogén-
-alkoxi-, alkiltio-, ariltio-, alkilszulfinil-, aril-
szulfinil-, arilszulfonil-, halogén-alkiltio-, halogén-
alkilszulfinil-, halogén-alkilszulfonil- vagy karbonil-
-aril-csoporttal,

X jelentése oxigénatom vagyl>N-R3,

R2 jelentése 2 - 5 szénatomos alkil-, aralkil-, alkenil- vagy
alkinil-csoport,

R3 jelentése hidrogénatom, alkilcsoport vagy Rl és R3 a
szomszédos nitrogénatommal egyiitt 5- vagy 6-tagd hetero-
ciklust képezhet, amely tovabbi heteroatomként oxigént
vagy nitrogénatomot tartalmazhat, é&s adott esetben 1 - 4
szénatomos alkilcsoporttal szubsztituélt,

R4 jelentése hidrogén- vagy halogénatom, alkil-, halogén-
-alkil-, nitro-, amino-, amino-acil-, ciano-, alkoxi-,
ariloxi-, tioalkil-, ariltio- vagy fenilcsoport, melyek
adott esetben szubsztitudltak -

eldallitasara, azzal jellemezve, hogy

a) egy (II) 4ltaldnos képletdl vegyiiletet, ahol
R2 &s R4 jelentése a fenti és
Y jelentése halogénatom,

(III) &4ltaldnos képletd vegylilettel - ahol
Rl és X jelentése a fenti -
reagdltatunk, vagy

b) egy (Ia) &ltalédnos képletd vegyiiletet, ahol

Rl, R4 és X jelentése a fenti,

(IV) &ltalanos képletd vegyiilettel - ahol
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{ R2 jelentése a fenti, hidrogénatomot kivéve és

| A jelentése halogénatom -
reagdltatunk vagy

c) egy (V) &ltalanos képletd vegyiiletet - ahol X, Rl és R4
jelentése a fenti - (VI) &ltalénos képletd vegylilettel -
ahol Rl jelentése a fenti - bazis jelenlétében reagédlta-

tunk.

R (7 i
+ L, K&Y ,%;piﬁt‘éébk A meghatalmazott:
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A~ CXR
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N~ “Sr2
(1)
0
g
-y
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R& |
SN S-R2
(1)
R2A

0
T
~_C—XR
< |
N~ N SH
Rl — Xx—H
0
I
C-X—Rl
=
SN el
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1.) reakciovaziat

0
t-cl
%
| + CFj NHy ——=
NN
N” > SCH,CH3

O

SCH5CH3

2.) reakciovazlat

i
C— NH—@—SCF;;
(j: CH3CHyI _

H //‘

. DA

S,réb almiéot o lrgda Kht.
{A . ; 4' . ;
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3.) reakciovazlat

4.) reakciovazlat

o Gnatas

SCH>CH5

2l L2 hsda kR,
4 i
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5.) reakciovazlat

]
& CNH ‘@SCF3 CHCHy!

SN- N SH

l
~ ‘ C — NH—@—SCF;,
SN~ S-CHyCHs

6.) reakciovazlat

qc NH <:> nPrSH
—ee

i
o |
N SCHCHCH3
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