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SZUBSZTITUALT SPIROHETEROCIKLUSOS 1H-3-ARIL-PIRROLIDIN-

-2,4-DION-SZARMAZEKROK, ELJARAS AZ ELOALLITASUKRA ES KARTEVO

A

spir

ELLENT SZERKENT VALO ALKALMAZASUK

KIVONAT

talalmény aj (1) 4ltalénos képletd szubsztituilt

ociklusos 1H—3—aril—pirrolidin—2,4—dion—szérmazékokra, az

eléallitasukra szolgald eljarasckra és kartevdirtd szerként,

valamint herbicidként torténd felhasznalasukra vonatkozik.

Az (I) &ltalanos képletben

A és B egylittes Jjelentése a szomszédos szénatommal egyutt,
amelyhez kapcsolddnak, legaldbb egy heteroatom
4ltal megszakitott szubsztitualatlan vagy szubszti-
tualt 5-6 tagu ciklus,

X jelentése alkilcsoport, halogénatom vagy alkoxicsoport,

Y jelentése hidrogén- vagy halogénatom, alkil-, alkoxi-

vagy halogén-alkilcsoport,
Z ielentése alxilcsoport, ~ralogénatom vagy alxcmicsoport,

()]

elentése 0, 1, 2 vagy 3,

!

clentése (a! hidrogénatom vagy (D), (c), la., (e}, (£
ragy (g) &ltalanos kxépletl csoportok, ahol a képletekben
= jelentése egyvegyérzéknyi Iémion vagy armdénitcmion,
L és M jelentése oxigén- vagy kénatom,

R+ jelentése adott esetbern ralogénatommal szubsztitu-
alt alkil-, alkenil-, alkoxi-alkil-, alvil-tio-al-

kil-, poli(alkoxi-alkil)- vagy cikloalkil-csoport,

amely heteroatomot Is tartalmazhat, tovébba Rl je-
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lentése adott esetben szubsztitudlt fenil-, fenil-

G

-alkil-, hetero-aril-, fenoxi-alkil- vagy hetero-
aril-oxi-alkilcsoport,

jelentése adott esetben szubsztitualt alkil-, cik-
loalkil-, alkenil-, alkoxi-alkil-, poli(alkoxi-al-
kil)- vagy adott esetben szubsztitualt fenil- vagy
benzilcscport,

rRY és RO “elentése egyméstol fiuggetlentul adott eset-
ben nalcgénatommal szubsztitualt alkil-, alkoxi-,
alkil-amino-, dialkil-amino-, alkil-tio-, alkenil-
tio, cikloalkil-tio- vagy adott esetben szubsztitu-

4lt fenil-, fencxi- wvagy fenil-tio-csoport,

RS &s R jelentése egymastél fuggetlendl hidrogénatom,

adott esetben halogénatommal szubsztitualt alkil-,
cikloalkil-, alkenil-, alkoxi=-, alkoxi-alkil-,
adott esetben szubsztitualt fenil- vagy benzilcso-
port, vagy

36 ¢s R’/ a N-atommal egylittesen, amelyhez koétddnek,

egy, adczT:t esetpen oxigén- vagy kénatomot tartal-

mazé ciw st delentenek.



SZUBSZTITUALT SPIROHETEROCIKLUSOS 1H-3-ARIL-PIRROLIDIN-
-2,4-DION-SZARMAZEKOK, ELJARAS AZ ELOALLITASUKRA ES KARTEVO

ELLENI SZERKENT VALO ALKALMAZASUK

A talalmany uj szubsztitudlt spirociklusos 1H-3-aril-pirroli-
din—2,4—dion—szérmazékokra, az eldallitésukra szolgald elja-
risckra és kartevdirté szerként, valamint herbicidként tdrté-

né felhasznélasukra venatkozik.

A 3-acil-pirrolidin-2,4-dionok farmakolégiai tulajdonsagait
5. Suzuki és mtsal irték le (Chem. Pharm. Bull. 15, 1120
/1967/). Tovabba R. Schmierer és H. Mildenberger N-fenil-pir-
rolidin-2,4-dionokat szintetizaltak (Liebigs Ann. Chem. 1985,
1095), ezen vegyliletek pioldégiai hatékonysagat azonban nem
ismertették. Leirtak tovéabba az 5-vinil-tetramsavakat és far-
makolégiai tulajdonsagaikat a GB-A 22 66 888 sz. kdzrebocsa-

t&sil iratbkan.

Az E2-A 0 262 399 sz. k&zrebocsatasi iratbdl a 3-aril-pirro-
l1idin-Z,4-dionok megismerretlk, relyeknek azonban sem herbi-
cid, sem inszekticic wvagy akaricid hatasa nem 1ismeretes.
Herpicid, inszekticiz vagy akaricid hatéasa a szubsztitua-
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tlian, bpiciklusos 3-aril-pirrolidin—2,4—dion—szérmazékoknak
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(Ep-Z 353 599 és Er-A £15-211), valamint a szubsztitualt
monc-cixlusos 3—aril—pirrolidin—2,4—dion—szarmazékoknak (EP-A

377

[be)

93, EP 442 C77, EF 497 127) és a szubsztitualt
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biciklusos 3—aril—pirrolidon—szérmazékoknak (ep 501 1

ismert.

Tovabba ismertek policiklusos 3—aril-pirrolidin—2,4—dion-
szarmazékok (EP 442 073), valamint 1H—3-aril—pirrolidin—dion-
szarmazékok is (EP 456 063 és EP 521 334).

A jelen talalmany aj (I) &ltalanos képletd szubsztituélt
spirociklusos lH—B—aril-pirrolidin—Z,4—dion-szérmazékokra vC-

natkozik, mely képletben

A és B egylittes jelentése a szomszédos szénatommal egyltt,
amelyhez kapcsoldédnak, egy, legalabb egy heteroatom
altal megszakitott szubsztitualatlan vagy szubszti-
tualt 5-6 tagu ciklus,

X jelentése halogénatom, alkil- vagy alkoxicsoport,

Y jelentése hidrogén- vagy halogénatom, alkil-, alkoxi-

vagy halogén-alkilcsoport,

Z jelentése ha_ogénatom, alkil- vagy alkoxicsoport,
0 jelentése 0, 1, 2 vagy 3,
G jelentése (2] nidrogénatom vagy (o), (c), (d), (e), 5

vagy (g) &ltalanos képletd csoportok, ahol a képletekren

E ielentése egyvegyértéknyi fémion vagy amménitmior,

L és M je_entése oxigén- vagy kénaton,

Rl  <elentése adott esetben halogénatommal szubsztitu-
&1t alkil-, alkenil-, alkoxi-alkil-, alkil-tio-al-
kil-, poli(alkoxi-alkil)- vagy cikloalkil-csoport,

zmely r.eteroatomot is tartalmazhat, tovabba Rl je-



lentése adott esetben s-ubsztituélt feril-, fenil-
—alkil-, hetero—-aril-, fenoxi-alkil- vagy hetero-
aril-oxi-alkilcsoport,

RZ jelentése adott esetben szubsztitualt alkil-, cik-
loalkil-, alkenil-, alkoxi-alkil-, poli(alkoxi—al—
kil)- vagy adott esetben szubsztitualt fenil- vagy
benzilcsoport,

r3, R4 és RO jelentése egymastol fuggetlendl adott eset-
pen halogénatommal szubsztitualt alkil-, alkoxi-,
alkil-amino-, dialkil-amino-—, alkil-tio-, alkenil-
tio, cikloalkil-tio- vagy adott esetben szubsztitu-
alt fenil-, fenoxi- vagy fenil-tio-csoport,

6 &s R7 jelentése egymastol fiiggetlenil hidrogénatom,
adott esetben halogénatommal szubsztitualt alkil-,
cikloalkil-, alkenil-, alkoxi-, alkoxi-alkil-,
adott esetben szubsztitualt fenil- vagy benzilcso-
port, vagy

R6 é¢s R’ a N-atommal egylitLesen, amelvhez kptddnek, €gy.
adott esetben oxigén- Vvagy kenatomet tartalmazd

ciklust jelentenek.

A (I) &ltalanos képlet G csopcrtjanak vi1énbazé  (a), (bl
(c), (d), (e}, (£) és (9g) jelen;éseivel kzpcsolatban az (Ia)-
(Ig) képleteket adjuk meg, ancl

A, B, E, 2, M, X, Y, Z, rl, RZ, R3, R%, RS, R® és R’ és n

=7

jelentése a fentiekben megadctt.
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Egy vagy tobp kiralitascentrum alapjan az (Ia)-(Ig) képletd
vegylletek altalaban sztereocizomer-keverék formajaban kelet-

keznek.

Tovabba azt talaltuk, hogy az uj (I) altalanos képletd
szubsztitudlt 1H-3-aril-pirrolidin-2,4-dion-szarmazeékok a ko-

vetkez&kben leirt eljarasokkal 4allithatdk eld.

(A) Az (Ia) altalénos képletd 1H-3-aril-pirrolidin-2,4-dio-
nokat vagy ezek enoljait, ahol
A, B, X, Y, 2 és n jelentése a fentiekben megadott,
agy kapijuk meg, hogyha egy (II) 4ltalanos képletd
N-acil-aminosavésztert, ahol
A, B, X, Y, Z és n Jjelentése a fenti és RS jelentése
alkilcsoport,
higitbészer és egy bazis jelenlétében intramolekularisan
kondenz&lunk,

vagy

(B} az (Ib) &ltal&dnos képletd vegylileteket, ahol
A, B, X, Y, Z, R és n jelentése a fentiekber megadott,
agy kapitk meg, hogyha egy (Ia) zZltalanos képletld ve-
gyiletet, ahol
A, B, X, Y, Z és n jelentése a fenti,
) egy (III) &ltalé&nos képletd savnalogenicddel, ahol
Rl jelentése a fentiekben megadott és
Hal jelentése halogén-, kulZndsen klér- vagy brom-

atom,



adott esetben higitédszer és adott esetben egy sav-
megkotészer jelenlétében reagaltatunk,
vagy

B) egy (IV) altalanos képletd karbonsavanhidriddel,
ahol
Rl jelentése a fenti,
adott esetben higitészer és adott esetben egy sav-

megkdtdszer jelenlétébern reagaltatunk;

vagy

az (Ic) altalanos képletd vegylileteket, ahol

[§9]

A, B, X, ¥, Z, R- ésn jelentése a fentlekben megadott,
&s M jelentése oxigén- vagy kénatomn,

agy &llithatjuk eld, hogy egy (Ia) altalanos képletd
vegyiiletet, ahol

A, B, X, Y, Z és n jelentése a fenti,

egy (V) altalanos képletd klér-hangyasav-észterrel vagy
klér—hangyasav—tiolészterrel, ahol

R2 és M jelentése a fenti,

adott esetben egy higitdszer és adott esetben egy Sav-
megkstdszer jelenlétében reaciltatunk;

vagy

az (Ic-2) &ltaléanos képletl -egyliletek elf&llitésara,
ahol A, B, RZ2, X, Y, Z és n “elentése a fenti és

M jelentése oxigén- vagy kénztom,

egy (Ia) &ltalanos képletd vegyluletet, ahol

A, B, X, Y, Z ésn jelentése a fentiekben megadott,



o) egy (VI) &altalanos képletd klér-monotio-hangyasav-
észterrel vagy klor-ditio-hangyasavészterrel, ahol
M és RZ jelentése a fenti,
adott esetben higitészer és adott esetben egy
savmegkotdszer jelenlétében reagaltatunk;
vagy

B) szénkéneggel és végul egy (VII) altalanos képletd
alkil-halogenidde’l, ahol
R2 jelentése a fentil és
Hal jelentése klér-—, brém vagy jdédatom,
adott esetben higitdszer és adott esetben egy bazis

jelenlétében reagaltatunk;

vagy

az (Id) képletld vegylleteket, ahol

A, B, X, Y, Z, R3 és n jelentése a fenti,

gy kapjuk meg, hogyha egy (Ia) képletd vegylletet, ahol
A, B, X, Y, Z és jelertése a fentiekben megadott,

eqy VIII) &italanos wépletdl szulfonsav-kloriddal, ahol
R3 ‘elentése a fenti,

adot— esetben higitészar és adott csethen egy savmeg-
kotészer jelenlétébern reagaltatunk;

YJag‘J'

az :Ie) altalanos kép_etd 3—aril—pirrolidin—2,4—dionokat
ano. A, B, X, Y, Z, B%, R> és n jelentése a fenti,
meg~apjuk, hogyha egy (Ia) képletd 1-H-3-aril-pirroli-

din-2,4-diont 1illetwve ennek enoljat, ahol
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A, B, X, Y, Z ésn jelentése a fenti,

egy (IX) altalanos képletd foszfor-vegylilettel, ahol

., R4és R jelentése a fenti és

Hal jelentése halogén, eldnyosen klo6ér- vagy brdématom,
adott esetben higitdszer és adott esetben egy savmeg-

kdtdszer jelenlétében reagaltatunk;

vagy

az (If) altalanos képletd vegyltleteket, ahol

A, B, X, Y, Z ésn jelentése a fenti és

E egyvegyértéknyi fémiont vagy amméniumiont jelent,

agy allitjuk eld, hogy egy (Ia) képletd vegylletet, ahol

A, B, X, ¥, Z ésn jelentése a fenti,

egy (X) képletd féemvegyllettel vagy (XI) képletd amin-

nal, ahol

Me jelentése egy- vagy kétértékd fémion,

t jelentése 1 vagy 2,

, r1l &s R1Z jelentése egyméaszil fiiggetlentl hidro-
génatom vagy alkilcsoport €=

R-3 Jelentése hidrogénatom, ricd-oxil- vagy 1-4 szénato-

mos alkoxi-csoport,

Tovabba azt taldltuk, hogy az (-%Z) sltalanos képletl ve-
gylleteket, arncl

A, B, X, Y, Z, R6, R/ és n jelerzése a fenti,

Gagy kapjuk meg, hogyha egy (Ia) «épletl vegylletet, ahol

A, B, X, Y, Z ésn jelentése a f=2nti,
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a) egy (XII) képletd vegytilettel, ahol
L és RY® jelentése a fentl,
adott esetben higitdszer és adott esetben egy ka-
talizator jelenlétében reagaltatunk,
vagy
B) egy (XIII) képletl karbamidsav-kloriddal vagy tio=-
karbamidsav-kloriddal, ahol
L, R6 és R/ jelentése a fenti,
adott esetben higitdszer &s adott esetben egy sav-
megkodtdszer jelenlétében reagaltatunk.
Tovabbé azt talaltuk, hogy aZz uj (I) &ltalanos képiletd 1H-3-
aril—pirrolidin—2,4—dion-szérmazékok kiemelkeds inszekticid,

akaricid és herbicid hatast mutatnak.
A taladlmany szerinti altalanos képletekben:
amelyhez wapcsolddneak, jelentése eldnyo-

A, B és a szénatom,

sen egy 5-¢€-tagu spirocix.us, amely az

N— R?
képletd cscportot és/vag. coxigénatomot ¢és/vag, kénatomct

tarta.maz, és amel szupszTitudlatlan va eq; va jffe}ele
Yy Y €3Q7%

halz=zlkil-,

alkoxi-,

ti

@)

=z1kil-,

fe-

alkil-,

nilcsoporttal vagy halog%

A, B és a szénatom, amelyhez zzpcsolodnak,

civloalkil-,

~atommal szubsztitua_t lehet.

jelentése kilond-
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sen eldnydsen egy 5-6-tagu spirociklus, amely az

N—R?

képletd csoportot és/vagy oxigénatomot és/vagy kénatomot
tartalmaz, és amely szubsztitudlatlan vagy egy vagy tObb
1-¢ szénatomos alkil-, 1-8 szénatomos cikloalkil-, 1-3
szénatomos haloalkil-, 1-4 szénatomos alkoxi-, 1-4 szén-
atomos tioalkil- vagy fenilcsoporttal, fluor- vagy klér-

atommal szubsztitudlt lehet..

és a szénatom, amelyhez kapcsolédnak, egylttes jelentése

legeldénydsebben egy 5-6-tag( spirociklus, amely az

N— RS

képletd csoportot és/vagy oxigénatomot és/vagy kénatomot
tartalmaz, és amely szubsztitualatlan vagy egy vagy jfe)ele
me-ii-, etil-, propil-, izopropil-, botil=-, izobutil-,

szek-putil-, zerc-butil-, ciklohexil-, trifluor-metil-,

b

me-oxi-, metiltio- wvagy fenilcsoportzal, flucr- vagy

kléra-ommal szubsztitualt lehet.

jelentése eldnydsen 1-6 szénatomos a_xilcsoport, nalo-
génatcm vagy 1-6 szénatomos alkoxicscport, még eldnyd—
sepber. 1-4 szénatomos alkilcsoport, halogénatom vagy 1-4
szénaromos alkoxicsoport, és legelénydsebben metil-, e-

til-, propil-, 2-propilcsoport, fluor-, kloér- vagy brom-
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atom, metoxi- vagy etoxicsoport.

jelentése eldénydsen hidrogénatom, 1-6 szénatomos alkil-
csoport, halogénatom, 1-6 szénatomos alkoxi- vagy 1-3
szénatomos halogén-alkilcsoport, még elénydsebben hidro-
génatom, 1-4 szénatomos alkilcsoport, halogénatom, 1-4
szénatomos alkoxi- wvagy 1-2 szénatomos halogén-alkil-
csoport, és legeldénydsebben nidrogénatom, metil-, etil-,
propil-, i-propil-, putil-, i-butil-, terc-butil-, meto-
Xi-, etoxi- vagy trifluor-metilcsoport, klor- vagy brém-
atom.

jelentése eldnydsen 1-6 szénatomos alkilcsoport, halo-
génatom vagy 1-6 szénatomos alkoxicsoport, még eldnyd-
sebben 1-4 szénatomos alkilcsoport, halogénatom vagy 1-4
szénatomos alkoxicsoport, és legeldénydsebben metil-, e-
til-, propil-, i-propil-, butil-, i-butil-, terc-butil-,

metoxi- vagy etoxicsoport, fluor-, kl6r- vagy brdématom.

jelentése (a) hidrcgénatom vagy (D), (c), (a, (e), (f)
vagy (g) képletd cscport, ame _vyekben
E Jjelentése egyvegyértéknyi “émion vagy ammérniumion é€s

T és M jelentése oxigén- vagy kénatom.

jelentése eldnydsen adott esetben nhalogénatommal szubsz-
titudalt 1-20 szénatomos alkil-, 2-10 szénatomos alke-
nil-, (1-8 szénatomos alkoxi)-(1-8 szénatomcs alkil)-,

(1-8 szénatomos alkil)-tio-(1-8 szénatomos alkily-, (1-8
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szénatomos polialkoxi)-(1-8 szénatomos alkil)- vagy 3-8
gyldrGatomot tartalmazé cikloalkilcsoport, amely oxigén-
és/vagy kénatommal lehet megszakitva és egy 1-6 szén-

atomos alkilcsoporttal lehet helyettesitve,

adott esetben halogénatommal, nitro-, 1-6 szénatomos
alkil-, 1-6 szénatomos alkoxi-, 1-6 szénatomos halogén-
-alkil- wvagy 1-6 szénatomos halogén-alkoxicsoporttal

szubsztitualt fenilcsoport,

adott esetken halogénatommal, nitro-, 1-6 szénatomos
alkil-, 1-6 szénatomos alkoxl-—, 1-6 szénatomos halogén-
-alkil- wvagy 1-6 szénatomos halogén-alkoxicsoporttal

szubsztitualt fenil-(1-6 szénatomos alkil)-csoport,

adott esetben halogénatommal és/vagy 1-6 szénatomos

alkilcsoporttal szubsztitualt heteroarilcsoport,

adott ese-pern halogénatommac és/vagy 1-6 szénatomos
alkilcsoportta- szubsztitualt fenoxi-{1-6 szénatomes

alkil)-cscoport vagy

adott esetren ~alogénatcmmal, amino- és/vagy 1-6 széna-
tomos alkilcsczorttal szubsztitualt heteroaril-oxi-(1-6

szénatomos alkil)-csoport.

jelentése elénvdsen adott esetben halogénatommal szubsz-

titualt 1-20 =zénatomos alkil-, 3-10 szénatomos alke-



’._J
o

nil-, (1-8 szénatomos alkoxi)-(2-8 szénatomos alkil)-,
(1-8 szénatomos polialkoxi)-(2-8 szénatomos alkil)-

csoport,

adott esetben halogénatommal vagy 1-6 szénatomos alkil-
csoporttal szubsztitualt 3-6 szénatomos cikloalkilcso-

port vagy

adott esetben halogénatommal, nitro-, 1-6 szénatomos
alkil-, 1-6 szénatomos alkoxi- wvagy 1-6 szénatomos
halogén-alkilcsoporttal szubsztitudlt fenil-vagy benzil-

csoport.

r3, R¢ eés RO jelentése egymastol fiiggetlenil eldénydsen adott
esetben halogénatommal szubsztitualt 1-8 szénatomos al-
kil-, 1-8 szénatomos alkoxi-, 1-8 szénatomos alkil—-ami-
no-, di(l1-8 szénatomos alkil)-amino-, 1-8 szénatomos

alkil-tio-, 3-5 szénatomos alkenil-tio-, 3-7 szénatomos

cikloalkil-tio-, tovabb& adott esetren na.ogératommal,
nitre-, ciano-, 1-4 szénatomos alkcwi-, 1-4 szénatomos
halogénalkoxi-, 1-4 szératomos alkil-tio-, 1-4 szénato-
mos halogénalkil-tio-, 1-4 sSzénatomes alkil-, 1-4 szén-

atomcs halogénalkil-cscporttal szuosztitualt fenil-,

fenowi- vagy fenil-tiocscport.

R6 és R/ Zelentése egyméstdl figgetlenul eldénydsen hidrogén-
atocm, adott esetben ha>ogénatommal szubsztitualt 1-10

széna-omos alkil-, 3-10 szénatomos cikloalkil-, 1-190
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szénatomos alkoxi-, 3-8 szénatomos alkenil-, (1-8 szén-
atomos alkoxi)-(1-8 szénatomos alkil)-csoport, adott e-
setben halogénatommal, 1-8 szénatomos halogénalkil-, 1-8
szénatomos alkil- vagy 1-8 szénatomos alkoxicsoporttal
szubsztitualt fenil- vagy benzilcsoport, vagy a N-atom-
mal egyitt, amelyhez kotddnek egy, adott esetben oxigén-

vagy kénatommal megszakitott 3-7-tagu gydrd.

jelentése eldnydsen hidrogénatom, R}, CORL, COoRZ, ahol
Rl illetdleg R2 jelentése azonos a fentiekben Rl-re il-

letve R2-re megadott eldnyds jelentésekkel.

jelentése elénydsen 0, 1, 2 vagy 3.

kiiléndsen eldnyds jelentése (a) hidrogénatom vagy (Db),

(c), (d), (e), (£) vagy (9) képletl csoportok, ahol

jelentése egyvegyértéknyi fémion vagy amméniumion és

-

I és M jelentése oxigén- vagy kénatom,

R+ jelentése kilsnsdsen eldnydsen adott esetben hzlcgénatommal

szubsztitualt 1-16 szénatomos alkil-, 2-8 szératomos al-
kenil-, (1-6 szénatomos alkoxi)-(1-6 szénatcmecs alkil)-,
(1-6 szénatomos alkil)-tio-{1-6 szénatomos 2ivily-, (1-6
szénatomos pclialkoxi)-(1-6 szénatomos alkil,- wvagy 3-7
gylriatomot ~artalmazd cikloalkilcsoport, amely oxigén-
és/vagy kénatommal lehet megszakitva és egy 1-4 szén-

atomos alkilcsoporttal lehet helyettesitve,



adott esetben halogénatommal, niltro-, 1-4 szénatomes
alkil-, 1-4 szénatomos alkoxi-, 1-3 szénatomos halogén-
-alkil- wvagy 1-3 szénatomos halogén-alkoxicsoporttal

szubsztitualt fenilcsoport,

adott esetben halogénatommal, 1-4 szénatomos alkil-, 1-4
szénatomos alkoxi-, 1-3 szénatomos halogénalkil- vagy 1-
3 szénatomos halogén-alkoxicsoporttal szubsztitualc:

fenil-(1l-4 szénatomos alxil)-csoport,

adott esetben fluor-, xlér-, brématommal és/vagy 1-4
szénatomos alkilcsoporttal szubsztitualt furanil-, tie-
nil-, piridil-, pirimicdil-, tiazolil- wvagy pirazolil-

csoport,

adott esetben fluor-, klor-, brématommal és/vagy 1-4
szénatomos alkilcsoporttal szubsztitualt fenoxi-(1-5

szénatomos alkil)-csoport vagy

adott esetber fluor-, =1ér-, brématommal és/vagy 1-=
szénatomos alkrilcsoportzzl szubsztitualt piridiloxi-(1-¢
szénatomos aikil)-, pirimidiloxi—(1—6 szénatomos alkil; -

vagy tiazolilcxi-(1-6 s-4natomos alkil)-csoport.

jelentése ki.odndsen e_“nyésen adott esetben halogér.-
atommal szubsztitudlt 1-16 szénatomos alkil-, 3-8 szérn-
atomos alkeni_-, (l1-6 szénatomos alkoxi)-(2-6 szénatomcCs

alkil!=-, (1-6 szénatomcs polialkoxi)—(2-6 szénatomos
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alkil)-csoport,

adott esetben fluor-, klératommal vagy 1-4 szénatomos
alkilcsoporttal szubsztitualt 3-6 szénatomos cikloalkil-

csoport vagy

adott esetben halcogénatommal, nitro-, 1-4 szénatomos
alkil-, 1-3 szénatomos alkoxi- wvagy 1-3 szénatomos
halogén-alkilcsoporttal szubsztitualt fenil-vagy benzil-

csoport.

rR3, R4 és RO jelentése egymastdl figgetleniil kildndsen eld-
nydsen adott esetben halogénatommal szubsztitualt 1-6
szénatomos alkil-, 1-6 szénatomos alkoxi-, 1-6 szénato-
mos alkil-amino-, di(l-6 szénatomos alkil)-amino-, 1-6
szénatomos alkil-tio-, 3-4 szénatomos alkenil-tio-, 3-6
szénatomos cikloalkil-tio-, tovabba adott esetben fluor-
k1bér- vagy brdématommal, nitro-, ciano-, 1-3 szénatomos
alkoxi-, 1-3 szénatomos halocgénalkcxi-, 1-3 szénatomcs
alkil-zio-, 1-3 szénatomes halogénalki’ -tio-, 1-3 szén-
atomos alkil-, 1-3 szénatomos halogéralkil-csoporttal

szubsztitualt fenil-, fenoxi- vagy feni’-tiocsoport.

R6 é&s R7 jelentése egymastdl figgetleniil kii_dndsen eldnydsen
hidrogénatom, adot:t esetben halogénztormmal szubsztitualt
1-8 szénatomos alkil-, 3-8 szénatcrmos cikloalkil-, 1-8
szénatomos alkoxi-, 3-6 szénatomos alkenil-, (l1-6 szén-

atomos alkoxi)-(1-6 szénatomos alkil)-csoport, adott e-
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setben halogénatommal, 1-5 szénatomos halogénalkil-, 1-5
szénatomos alkil- wvagy 1-5 szénatomos alkoxicsoporttal
szubsztitudlt fenil- vagy benzilcsoport, vagy a N-atom-
mal egylitt, amelyhez kotdddnek egy, adott esetben oxigén-

vagy kénatommal megszakitott 4-7-tagud gylrd.

R?  jelentése kiiléndsen elénydsen hidrogénatom, CORL', CO,R1

ahol RY jelentése 1-6 szénatomes alkil-, Zfernil- wvagy
benzilcsoport.

n jelentése kildéndsen eldnydsen 0, 1 vagy 2.

G egészen kilondsen eldnyds Jelentése (a) hidrogénatom

vagy (b), (c), (d), (e), (f) vagy (g) képletd csoportok,
ahol
E jelentése egyvegyértéknyi fémion vagy amméniumion és
L és M jelentése oxigén- vagy kénatom.

R* jelentése egészer kiilZndsen elérnydésen adett esetpen fluor-
vagy kldératommzl sczubsztitudlt 1-14 szénatomes alkil-,
2-6 szénatomos alksnil-, (1-4 szénatomos alkcoxil-(1-6
sSzénatomos alxil)-, (1-4 szératomos alkil}-tic-(1-6

szénatomos alkil)-, (1-4 szérnz-omos polialkexi)-(1-4

)]
N

énatomos alkil)- wvagy 3-6 gylriatomot tartalmazd cik-

_calkilcsoport, amel 1-2 <zigén- és/va kénatommal
y gy

_ehet megszaki-va £¢s metil- vacgy etilcsoporttal 1lehet

helyettesitve,
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acdott esetben fluor-, klér- vagy brématommal, metil-,
etil-, propil-, 1i-propil-, metoxi-, etoxi-, trifluor-
me=il-, trifluor-metoxi- vagy nitrocsopcrttal szubszti-

tualt fenilcsoport,

adott esetben fluor-, kldér- vagy brématommal, metil-,
etil-, propil-, i-propil-, metoxi-, etoxi-, trifluor-
metil- vagy trifluor-metoxi-csoporttal szubsztitualt

fenil-(1-3 szénatomos alkil)-csoport,

adott esetben fluor-, klbér-, brérmatommal, metil- wvagy
etilcsoporttal szubsztitualt furarnil-, tienil-, piridil-

, pirimidil-, tiazolil- vagy pirazclil-csoport,

adott esetben fluor-, kldédratommal, metil- vagy etilcso-

porttal szubsztitudlt fenoxi-(1-4 szénatomos alkil)-cso-

port vagy

acott esetben fluor-, kldératcmmal, meti_- vagy etilcso-
pcrttal szubsztitudlt piridiloxi-(l-4 szZénatomos alkil)-
pirimidiloxi-(1-4 szénatomos alkil)- wvzgy tiazoliloxi-

-i11-4 szénatomos alkil)-csoport.

jelentése egészen kuléndsen elénydser. adott esetben
fiuor- vagy kldbératommal szubsztizudlt 1-14 szénatomos
a‘kil-, 3-6 szénatomos alkenil-, (1-4 szénatomos alko-
xi)-(2-6 szénatomos alkil)-, (l-4 szératomos polialko-

xi}-(2-6 szénatomos alkil)-csoport, ado-t esetben fluor-
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vagy klératommal, metil- vagy etilcsoporttal szubsztitu-

a4lt 3-6 szénatomos cikloalkilcsoport vagy

adott esetben fluor- vagy klératommal, nitro-, metil-,
etil-, propil-, i-propil-, metoxi-, etoxi- wvagy tri-
fluor-metilcsoporttal szubsztitudlt fenil- vagy benzil-

csoport.

R3, R4 és RO jelentése egymastdl figgetlenll egészen kilond-
sen eldnydsen adott esetben fluor- vagy kldératommal
szubsztitudlt 1-4 szénatomos alkil-, 1-4 szénatomos al-
koxi-, 1-4 szénatomos alkil-amino-, di(l-4 szénatomos
alkil)-amino-, 1-4 szénatomos alkil-tio-, tovabbd adott
esetben fluor-, klér- vagy brdématommal, nitro-, ciano-,
1-2 szénatomos alkoxi-, 1-2 szénatomos fluoralkoxi-, 1-2
szénatomos alkil-tio-, 1-2 szénatomos fluoralkil-tio-,
1-3 szénatomos alkilcsoporttal szubsztitualt fenil-,

fenoxi- wvagy fenil-tiocsoport.

R6 &s =7 ielentése egymastdl fluggetlentl egészen kildndsen

luor-, kilér wvagy

h

e_#4nydsen hidrogénatom, adott esetben

bromatommal szubsztitudlt 1-6 szénatomos alkil-, 3-6

ct

(D~

srzénatomss cikloalkil-, 1-6 szénatomos alkoxi-, (1-6
szénatomoss alkoxi)-(1-4 szénatomos alkil)-csoport, adott
esatben fluor-, kl16r- vagy brdématommal, 1-4 szénatomos
hzlogénalkil-, 1-4 szénatomos alkil- vagy 1-4 szénatomos
a_~xoxicsoporttal szubsztitualt fenil- vagy benzil-cso-

pcrt, vagy a N-atommal egylitt, amelyhez kotddnek egy,
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adott esetben oxigén- vagy kénatommal megszakitott 5-7-

tagu gydrad.

RO jelentése egészen kilondsen eldnydsen hidrogénatom,
corl’, coprl’, ahol Rl" jelentése 1-4 szénatomos alkil-,

fenil- vagy benzilcsoport.

n jelentése egéscen xildndsen eldénydsen 0 vagy 1.

Egy vagy toébb kiralitdscentrum alapjan az (Ia)-(Ig) képletd
vegyliletek 4altaldban mint szterecizomer-keverékek keletkez-
nek. Felhasznalhatdk diaszterecizomer-keverékek valamint

tiszta diasztereomerek vagy enantiocmerek formajédban is.

Ha a 4-(2,4-diklér-fenil-acetil-amino)-l-acetil-piperidin-4-
karbonsav-etilészterbdl kiindulva az (A) eljarast alkalmaz-
zuk, akkor a taldimény szerinti eljaréds lefolyasat az (1)

reakcidvazlat szemliéltezi.

¥z a (B) eljarids a) =—iltozata szerint jarunk el 3-(2,4,6-
trimetil-fenil)-5,3-(ezilén-tio-etilén)-pirrciidin-2,4-dion-

bél és pivaleoil-«lorizZbdl kiind:iliva, abban az esetben a
tz2l4lmény szerinti el irds lefolyisét a (2) reaxzcidvazlaton

m-tatjuk be.

Yz a (B) eljaras B; valtozata szerint kiindulési zanyagként 3-
(2,4,6-trimetil-feril)-5,5-(etilér-tio-etilén)-pirrolidin-

2,4-diont és ecetsavanr.idridet alkalmazunk, akkor a talalmany
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szerin=i eljaras lefolydsa a (3) reakcidvazlaton kdvethetd.

Ha a {(C) eljaras szerint jarunk el 3-(2,4,6-trimetil-fenil) -
5,5—(etilén—tio-metilén)—pirrolidin—2,4—dionbél és klérhan-
gyasav-etoxi-etilészterbdl kiindulva, akkor a taldlmany sze-

rinti eljaras lefolyasat a (4) reakcidvazlat szemlélteti.

Ha a (D) eljaras a) valtozata szerint jarunk el és 3-(2,4,6-
trimetil-fenil)-5,5-(etilén-oxa-etilén)-pirrolidin-2,4-dion-
bél és klor-monotio-hangyasav-metilészterbdl indulunk ki, ak-

kor a reakcid lefolyadsat az (5) reakcidvazlaton mutatjuk be.

Ha a (D) eljaras P) valtozata szerint eljarva kiindulasi
anyagokként 3—(2,4,6—trimetil—fenil)-5,5—(etilén-tio—etilén)—
pirrolidin-2, 4-diont, szénkéneget és metiljodidot alkalma-

zunk, akkor a reakcié lefolyasa a (6) reakcidvazlaton latha-

Ha az (E) eljédris szerint jarunk =_ 3-(2,<,6-trimetil-fenil) -
5,5- (metilérn-tio-propilén)-pirrolidin-2,4-dionbél és metan-
szul forsav-kioridbél kiindulva, =pbarn az esetben a reakcid

lefolyasat a (7 reakcidvazlat sze=mlélteti.

Ha az (F) eliaras szerint kiirdulasi anyagokként 3-(2,4-
dimetil—fenil)—S,S—(etilén—tio—etilén)—pirrolidin—2,4—diont

és metantio-foszforsavklorid-/z,2,2-trifluor-etilészter)-t
alkalmazunk, akkor a reakcid lefc_yasat a (8) reakcidvazlaton

mutatijuk be.
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Ha a (G) eljaras szerint reakcidkomponensekként 3-(2,4,6-
trimetil-fenil)-5,5~(etilén-tio-metilén)-pirrolidin-2,4-diont
és NaOH-ot alkalmazunk, akkor a reakcid lefolyadsa a (9) reak-

cibdséman kdvethetd.

Ha a (H) eljaras a) valtozata szerint kiinduldsi anyagként 3-
(2,4,6-trimetil-fenil)-5,5-(etilén-oxa-etilén)-pirrolidin-
2,4-diont és etil-izocianatot alkalmazunk, ugy a reakcid

lefolyasat a (10) reakcidévazlat szemlélteti.

Ha a (H) eljaradas ) valtozata szerint eljarva 3-(2,4,6-
trimetil-fenil)-5,5-(etilén-benzilamino-etilén)-pirrolidin-
2,4-dionbdél és dimetil-karbamidsav-kloridbél indulunk ki, a

reakcid lefolyasat ekkor a (11) reakcidvazlaton mutatjuk be.

A (XIVa) képletld heteroatomokkal megszakitott ciklusos
aminokarbonsavak , amelyekben A és B jelentése a fentiekben
megadott, altalaban Bucherer-Bergs-féle reakcidéval vagy
Strecker-szintézissel &llithatdék eld (L. Munday: J. Chem.
Soc. 4372 /1961/; J.T. Eward, C. Jitrangeri: Can. J. Chem.

53, 3339 /1975/).

Tovabba a fenti (A) eliaAradsndl alkalimazott (II) 4&ltaldanos
képletd kiindulési anyagckat - eahol A, B, X, Y, 2, n és r8
jelentése a fentiekber megadott - Ugy 4allithatjuk eld, hogy
egy (XVI) képletd amino-nitrilt, amely képletben A és B Jje-
lentése a fenti, egy (7ZV) képletd fenilecetsav-halogeniddel,

mely képletben X, Y, Z és n jelentése a fentiekben megadott



és Hal jelentése klér- vagy brbématom, a (XVII) képletd vegyi-
letté, mely képletben A, B, X, Y, Z és n Jelentése a
fentiekben megadott, &talakitunk, amelyet végil kénsavas al-

koholizisnek vetink ala.

A (XVII) képletd vegylletek ugyancsak ujak és egy korabban
benyudjtott szabadalmi bejelentés k&zds igénypontjénak targyat

képezik, amely az eljarast is magaban foglalja.

A fentiekben leirt (A) eljarashoz kiinduldsi anyagokként
szlikséges (II) &ltalanos képletd vegylletek, mely képletben
A, B, X, Y, 2, n és R8 jelentése a fentiekben megadott, is
ajak és a korabban DbenyGjtott bejelentés k&6z8s igény-

pontjanak targyat képezik.

A (II) képletd acil-aminosavésztereket példaul ugy kaphatjuk
meg, hogy egy (XIV) képletd aminosav-szarmazékot, amelyben
r8’ jelentése hidrogénatom (XIVa) vagy alkilcsoport (XIVb) és
A és B Jjelentése a Zentiekben megadott, egy (XV) képletd
fernilecetsav-halczeniddel, mely képletben X, Y, 2 és n
jelentése a fentickber megadott és Hal jelentése x1or- vagy
brématom, acilezzik (Chem. Reviews 52, 237-416 /1953/;
Brattacharya: Indien J. Chem. 6, 341-5 /1968/), és az 1igy
mecképz~Eddtt (RB' = hidrogénatom) ‘IIa) képlet(l acilaminosav-
szérmazékokat, me’y képletben A, 2, X, Y, Z és n jelentése a

fentiekben megadctt, észterezzik.
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Példaként, de nem korlatozd jelleggel, az eldallitasi példak-
ban megnevezett kdztitermékeken kivil az alabbi (II) képletd

vegylleteket soroljuk fel:

N-(2,4-diklér-fenil-acetil)-1-amino-tiolén-karbonsav-metil-
észter,
N-(2,4-dikldér-fenil-acetil)-1l-amino-tetrahidro-tio-piran-
karbonsav-metilészter,
N-{2,4-dikldér-fenil-acetil)-1l-amino-tetrahidro-piran-karbon-
sav-metilészter,
4-(2,4-dikldér-fenil-acetil-amino)-N-metil-piperidin-4-karbon-
sav-metilészter,
4-(2,4~-dikldér-fenil~-acetil-amino)-N-acetil-piperidin-4-kar-
bonsav-metilészter,
4-(2,4-diklér-fenil-acetil-amino)-N-(karboxi-etil)-piperidin-
4-karbonsav-metilészter,
N-(2,6-diklér-fenil-acetil)-1-amino-tiolan-karbonsav-metil-
észter,
N-(2,6-dikldér~-fenil-acetil)-l-amino-tetrahidro-tio-piran-
xarbonsav-metilészter,
N-(2,6-diklér-fenil-acetil)-1l-amino-tetrahidrcocpirén-karbon-
sav-metilészter,
4—-(2,6-dikldér-fenil-acetil-amino)-N-metil-piperidin-4-karbon-
sav-metilészter,
4-{2,6-dikldér-fenil-acetil-amino)-N-acetil-piperidin-4-kar-
bonsav-metilészter,
4-(2,6~-dikldér-fenil~acetil-amino)-N-(karboxi-etil)-piperidin-~

4-karbonsav-metilészter,
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N-(2~kldr-6-fluor-fenil-acetil)-l-amino-tiolan-karbonsav-me-
tilészter,
N-(2-klér-6-fluor-fenil-acetil)-l-amino-tetrahidro-tio-piran-
karbonsav-metilészter,
N-(2-klér-6-fluor-fenil-acetil)-1l-amino-tetrahidropiran-kar-
bonsav-metilészter,
4-(2-klér-6-fluor-fenil-acetil-amino)-N-metil-piperidin-4-
karbonsav-metilészter,
4-(2-klér-6-fluor-fenil-acetil-amino)-N-acetil-piperidin-4-
karbonsav-metilészter,
4-(2-kloér-6-fluor-fenil-acetil-amino)-N-(karboxi-etil)-pipe-
ridin-4~karbonsav-metilészter,
N~(2,4,6-trimetil-fenil-acetil)-l-amino-tiol&n-karbonsav-me-
tilészter,
N-(2,4,6-trimetil-fenil-acetil)-1l-amino-tetrahidro-tio-piran-
karbonsav-metilészter,
N-(2,4,6-trimetil-fenil-acetil)-l-amino-tetrahidropiran-kar-
bonsav-metilészter,
4-(2,4,6~trimetil-fenil-acetil-amino)-N-metil-piperidin-4-
karbonsav-metilészter,
4-(2,4,6-trimetil-fenil-acetil-amino)-N-acetil-piperidin-4-
karbonsav-metilészter,
4-(2,4,6-trimetil-fenil-gcetil-amino)-N-(karpoxi-etil)-pipe-
ridin-4-karbonsav-metilészter,
N-(2,4-dimetil-fenil-acetil)-l-amino-tiolan-karbonsav-metil-
észter,
N-(2,4-dimetil-fenil-acetil)~-l-amino-tetrahidro-tio-piran-

karbonsav-metilészter,
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N-(2,4-dimetil-fenil-acetil)-1-amino-tetrahidropirédn-karbon-
sav-metilészter,
4-(2,4-dimetil-fenil-acetil-amino)-N-metil~piperidin-4-kar-
bonsav-metilészter,
4-(2,4-dimetil-fenil-acetil-amino)-N-acetil-piperidin-4-
karbon-sav-metilészter,
4-(2,4-dimetil-fenil-acetil-amino)-4-(karboxi-etil)-piperi-
din-4-karbonsav-metilészter,
N-(2,4-dimetil-fenil-acetil)~1l-amino~4-fenil-ciklohexan-kar-

bonsav-metilészter.

Példaként, de nem korlétozd jelleggel, az eldallitasi példak-
ban megnevezett kdztitermékeken kivil az alabbi (IIa) képletd

vegyilleteket soroljuk fel:

N~-(2,4-dikldér-fenil-acetil)-1l-amino-tiolan-karbonsav,
N-(2,4-dikldér-fenil-acetil)-1-amino-tetrahidro-tio-pirdn-kar-
bonsav,
N-{2,4-dikldér-fenil—-acetil)-l-amirno-tetrahidropiran-karbon-
sav,
4-(2,4-diklér-fenil-acetil-amino)-N-metil-piperidin-4-karbon~-
sav,
4-(2,4-dikldr-fenil-acetil-amino)~N-acetil-piperidin-4-kar-
rcnsav,
4-1(2,4-diklébr-fenil-acetil-amino)~N-{karboxi-etil)-piperidin-
4-karbonsav,

N-(2,6-dikldédr-fenil-acetil)-1l-amino-tiolan-karbonsav,
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N—(2,6—dikl©r—fenil—acetil)-l—amino—tetrahidro-tio—pirén—kar—
bonszv,
N—(2,6—diklér—fenil—acetil)-l-amino—tetrahidropirén—karbon—
sav,
4—(2,6—dikl©r—fenil—acetil—amino)—N—metil—piperidin-4—karbon—
sav,
4—(2,6—diklér—fenil—acetil—amino)—N—acetil—piperidin—4—kar—
bonsav,
4-(2,6—diklér-fenil—acetil—amino)—N-(karboxi«etil)—piperidin—
4-karbonsav,
N-(2—klér—6—fluor—fenil—acetil)—l—amino-tiolén—karbonsav,
N-(2-klér—6—fluor—fenil—acetil)—1—amino—tetrahidro—tio—pirén-
karbonsav,
N—(2-klér-6—fluor-fenil—acetil)-l—amino—tetrahidropirén—kar—
bonsav,
4—(2—klér—6—fluor—fenil—acetil—amino)—N—metil—piperidin—4—
karbonsav,
4—(Z—klér—6—fluor—fenil—acetil—aminc)—N—a:etil—piperidin-4—
karbcnsav,

z

[1=%

~(2-klér-¢-fluor-fenil-acetil-amino)-N- vzrboxi-etil) -pipe-
ridin-4-karbonsav,
N—(2,4,6—t:imetil—fenil—acetil)-1—amino—:iolén—karbonsav,
N—(2,4,6—trimetil—fenil—acetil)—l—amino-:e:rahidro—tio—pirén—
karbonsav,
N—(2,4,6—c:imetil—fenil—acetil)-1—amino—:e:rahidropirén—kar—
bonsav,
4—(2,4,6—trimetil—fenil—acetil—amino)-N-:etil—piperidin—4—

karbonsav,
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4-(2,4,6-trimetil-fenil-acetil-amino)-N~acetil-piperidin-4-
karbonsav,
4-(2,4,6-trimetil-fenil-acetil-amino)-N-(karboxi-etil)-pipe-
ridin-4-karbonsav,
N-(2,4-dimetil-fenil-acetil)-1l-amino-tiolan-karbonsav,
N-(2,4-dimetil-fenil-acetil)-l-amino-tetrahidro-tio-piran-
karbonsav,
N-(2,4-dimetil-fenil-acetil)-l-amino-tetrahidropiran-karbon-
sav,
4-(2,4-dimetil-fenil-acetil-amino)-N-metil-piperidin-4-kar-
bonsav,
4~-(2,4-dimetil-fenil-acetil-amino)-N-acetil-piperidin-4-
karbon-sav,
4-(2,4-dimetil-fenil-acetil-amino)-4-(karboxi-etil)-piperi-

din-4-karbonsav.

Példaként, de nem korlatozd jelleggel, az eldallitasi példak-
ban megnevezett kdztitermékeken kivil az alédbbl (XVII) keép-

let? vegylileteket sorclick rfel:

N-(Z,4-diklér-fenil-acetil)-l-amino-tiolzn~karbonsav-nitril,
N-{2,4-diklér-fenil-acetil)-l-amino-tetrzhidro-tio-piran-kar-
pbonsav-nitril,
N-(2,4-diklér-fenil-acetil)-i-amino-tetrzhidropiran-karbon-
sav-nitril,

4-(2,4-diklér-fenil-acetil-amino) -N-metiZ-piperidin-4-karbon-

sav-nitril,



4-(2,4-diklor-fenil-acetil-amino)-N-acetil-piperidin-4-kar-
bonsav-nitril,
4-(2,4-diklér-fenil-acetil-amino)-N-(karboxi-etil)-piperidin-
4-karbonsav-nitril,
N~-(2,6-diklér-fenil-acetil)-1l-amino-tiolan—-karbonsav-nitril,
N-(2,6-diklér-fenil-acetil)=-1l-amino-tetrahidro-tio-piran-kar-
bonsav-nitril,
N-(2,6-diklér-fenil-acetil)-l-amino-tetrahidropiran-karbon-
sav-nitril,
4-(2,6-diklér-fenil-acetil-amino)-N-metil-piperidin-4-karbon-
sav-nitril,
4-(2,6-diklér-fenil-acetil-amino)-N-acetil-piperidin-4-kar-
bonsav-nitril,
4-(2,6-diklor-fenil-acetil-amino)-N-(karboxi-etil)-piperidin-
4~-karbonsav-nitril,
N-(2-klor-6~-fluor-fenil-acetil)-1l-amino-tiolan-karbonsav-nit-
ril,
N-{(2-klér-6-fluor-fenil-acetil)-l-amiro-tezrahidro-tio-piran-
karbonsav-nitrili,
N-(2-kloér-6-fluor-fenil-acetil)-l-amino-tezrahidropirédn-kar-
bonsav-nitril,

4~ (2-klér-6-fluor-fenil-acetil-amino)-N-me-il-piperidin-4-
karbonsav-nitril,
4-(2-klor-6-fluor-fenil-acetil-amino)-N-acetil-piperidin-4-
karbonsav-nitril,
4-(2-klo6r-6-fluor-fenil-acetil-amino)-N-{kzrboxi-etil)-pipe-

ridin-4-karbonsav-nitril,
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N—(2,4,6—trimetiL—fenil—acetil)-1-amino—tiolén—karbonsav—nit—
ril,
N—(2,4,6—trimetil—fenil—acetil)—1—amino—tetrahidro—tio—pirén—
karbonsav-nitril,
N—(2,4,6—trimetil-fenil—acetil)—l-amino—tetrahidropirén—kar—
bonsav-nitril,
4—(2,4,6—trimetil—fenil—acetil—amino)—N-metil-piperidin—4-
karbonsav-nitril,
4—(2,4,6—trimetil—fenil—acetil-amino)-N~acetil—piperidin—4—
karbonsav-nitril,
4—(2,4,6—trimetil—fenil—acetil—amino)—N—(karboxi—etil)—pipe—
ridin-4-karbonsav-nitril,
N—(2,4—dimetil—fenil—acetil)—l—amino-tiolén—karbonsav—nitril,
N—(2,4—dimetil—fenil—acetil)—1—amino—tetrahidro—tio—pirén—
karbonsav-~nitril,
N—(2,4—dimetil—fenil-acetil)—l—amino—tetrahidropirén—karbon—
sav-nitril,
4—(2,4—dimetil—fenil—acetil-ami:o)—N—metil—piperidin-4—kar—
ponsav-nitril,
4—(2,4—dimetil—fenil—acetil—ami:o)—N-acetil—piperidin—4—
karbon-szav-nitril,
4—(2,4—dimetil—fenil~acetil—ami:o)-4—(karboxi—etil)—piperi—

din-4-karbonsav-nitril.

A (Ila} répletd vegylletex =z (XV) képletl fenilecetsav-
nalogenidekbdél és a (XIVa) «épletd aminosavakbél példaul
Schotter-Baumann reakcidéval &llithatdk eld (Organikum, 9.

kiadas, 446 o. /1970/ VEB Deutscher Verlag der Wissenschaf-
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ten, Berlin).

A taldlmany szerinti (B), (C), (D), (E), (F), (G) és (H)
eljardsok megvaldsitasiahoz kiindulési anyagokként szilkséges
(III) képletd savhalogenidek, (IV) képletd karbonsavanhidri-
dek, (V) képletd klér-hangyasavészter vagy kldébr-hangyasav-
tioészter, (VI) képletd klér-monotio-hangyasavészter vagy
kl6r-ditio-hangyasavészter, (VII) képletd alkilhalogenidek,
(VIII) képletd szulfonsav-kloridok, (IX) képletd foszforve-
gyliletek és a (X) képletd fémnhidroxidok vagy (XI) képletd
aminok és a (XII) képletd izociandtok vagy (XIII) képletd
karbamidsavklorid mind a szerves illetve szervetlen kémiaban

dltaldnosan ismertek.

Az (A) eljarast azzal jellemezhetjik, hogy a (II) &ltalanos
képletd vegyilileteket, ahol A, B, X, Y, Z, n és R8 jelentése a
fenti, bazisok jelenlétében intramolekuldris kondenzalasnak

vetitik ala.

Higitészerként a taldlmany szerinti (A) eli&ré&snal valamennyil
szokasos inert, szerves oldészert alkalmazhatjuk. Eldnydsen
hasznosithatdk a szénhidrogérek, példaul toluol vagy xilol,
tovabba  éterek, példaul dibutil-éter, zetrahidrofuran,
dioxén, glikol-dimetil-éter és diglikol-dimezil-éter, ezen-
kivil a ©poléros olddszerer, példaul dimetil-szulfoxid,
szulfolan, dimetil-formamid és N-metil-pirrclidon, valamint
alkoholok, példaul metanol, etanol, propanol, izo-propanol,

putanol, izo-butanol és terc-butanol.



Bizisokként (deprotondld szer) a taldlmény szerinti (A) elja-
ras soran valamennyi szokasos protonakceptort alkalmazhatjuk.
Elénydsen haszndlhatdk az alkalifém- és alkilifoldfém-oxidok,
-hidroxidok- és -karbonatok, példaul nadtrium-hidroxid,
kalium-hidroxid, magnézium-oxid, kalcium-oxid, na&trium-karbo-
nat, kalium-karbondt és kalcium-karbonat, amelyeket fazis-
atvivé katalizatorok, példaul trietil-benzil-amménium-klorid,
tetrabutil-amménium-bromid, Adogen 4164® vagy TDA 1 jelenleé-
tében is alkalmazhatunk /az Adogen 464 = metil-tri-(8-10
szénatomos alkil)-amménium-klorid, és a TDA 1 = tris(metoxi-

etoxi-etil)-amin/.

Tovabbad hasznalhatdék az alkalifémek, példaul natrium vagy
kalium, az alkalifém- és alkalifoldfém-amidok és -hidridek,
mint példaul natrium-amid, natrium-hidrid és kalcium-hidrid,
ezenkiviil alkalifém-alkoholatokat, példaul natrium-metilatot,

nadtrium-etildtot és kalium-terc-butilatot is alkalmazhatunk.

A talilmé&-y szerinti (A) eljarasndl a reakcid-hémérsékletét
t4dg hatarcn beltil valtoztathatjuk. Alzalédban 0°C és 250°C

kdzsdtti, eld8nydsen 50°C és 1350°C kozotti hdérmérsékleten dolgo-

zunk.

Rendszeri~- a taldlmany szerinti (A) eljérast atmoszférikus
nyoriason ~ajtjuk végre.

Az (L) el &ras kivitelezésénél a (II) a_talznos képletd reak-

ciékompornenst és a deprotcnald béazist &ltaldban korilbeldl
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ketszeres ekvimoldris mennyiségben haszniljuk. Az is lehet-
séges, hogy az egyik vagy masik komponenst nagyobb feles-

legben (legfeljebb 3 mél-ig) alkalmazhatjuk.

A (Ba) eljaras azzal jellemezhetd, hogy az (Ia) képletd ve-
gyuleteket egy (III) képletl karbensav-halogeniddel reagal-

tatjuk.

A  taldlmany szerinti (Ba) eljarasnal higitdészerként a
savhalogenidek alkalmazdsanadl valamennyi, ilyen vegyililetekkel
szemben inert oldészert alkalmazhatjuk. Elénydsen hasznal-
hatunk szénhidrogéneket, példaul bkenzint, benzolt, toluolt,
xilolt és tetralint, tovabba halogénezett szénhidrogéneket,
példaul metilén-kloridot, kloroformot, széntetrakloridot,
kldérbenzolt és orto-diklérbenzolt, valamint ketonokat, pél-
daul acetont és metil-izopropil-ketont, tovabba étereket,
példaul dietil-étert, tetrahidrofurdnt és dioxant, ezenkiviil
karbonsav-észtereket, példaul etil-zcetdtot, és erdsen pola-
ros olddészereket, példaul dimetil-szulfoxidot és szulfolant.
Ha a savhzlogenid hidrclizis-stakilitédsz megengedi, a reak-

ciét viz jelenlétében is kivitelezrnstijik.

Hda a megfeleld karbonsav-halogenideket Hhaszndljuk, akkor
savmegkdtd szerként a taldlmény szerinti  (Ba) eljarasnal
valamennyl szokdsos savmegkdtd széca jéhet. Eldnydsen alkal-
mazhatdk a tercier amirok, példé:l trietil-amin, piridin,
diazabiciklooktan (DABCC;, diazabizikloundecén {(DBU), diaza-

biciklonorén (DBN), Hunig-féle béz:s és N,N-dimetil-anilin,
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tovabba alkalifsoldfém-oxidok, példaul magnézium- és kalcium-~
oxlild, ezenkivil alkali- és alkalifdldfém-karbonatok, példaul
natrium-karbondt, kalium-karbondt ¢és kalcium-karbonat vala-
mint alkali-hidroxidck, példaul natrium-hidroxid és k&lium-

hidroxid.

A reakcid hdémérsékletét a talalmany szerinti (Ba) eljarasnal
a karbonsav-halogenidek alkalmazasakor is széles intervallu-
mon beliill valtoztathatjuk. Altaldban -20°C és +150 °C, elé-

nydsen 0°C és 100°C koézotti hémérsékleten dolgozunk.

A taldlmany szerinti (Ba) eljaradas kivitelezése sordn az (la)
dltalanos képletd kiindulasi anyagokat, valamint a (ITII) &l-
taldnos képletd karbonsav-halogenideket rendszerint kozel
ekvivalens mennyiségben alkalmazzuk. A karbonsav-halogenidet
azonban nagyobb feleslegben is (egészen 5 mbél-ig) hasznalhat-

juk. A feldolgozads a szokasos médokon térténik.

A (BB) eljarasra az jellemzd, hogy az .Ia, képletld vegyli-

leteket (IV) képletlU karbonsavarhidridekkesl reagaltatijuk.

A talé&dlmény szerinti (BP) eljarasndl rezkcidkomponensként a
(IV) képletd karbonsavanhidriceket hasznaljuk, 1gy higito-
szerként eldnydsen azokat a higitdszerexet alkalmazhatjuk,
amelyek a savhalogenidek haszrnizlatakor is eldénydsként szdba
jonnek. Altaldban az alkalmazctt karbonsavanhidridet feles-
legben is hasznalhatijuk, 1ilyenkor az egyidejlileg higito-

szerként is funkciondl.
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A reakcid hémérsékletét a talalmany szerinti (BP) eljarasnal
a karbonsavanhidridek alkalmazésakor is t&g hatdrokon belil
valtoztathatjuk. Altaldban -20°C és +150 °C, eldnydsen 0°C és

100°C k&zétti hémérsékleten dolgozunk.

A taldlmény szerinti (BP) eljaras kivitelezése soran az (Ia)
képletd kiinduldsi anyagokat és a (IV) képletd karbonsav-
anhidrideket rendszerint kdzel ekvivalens mennyiségben
alkalmazzuk. A karbonsavanhidridet azonbar nagyobb felesleg-
ben 1is (egészen 5 mdl-ig) hasznalhatjuk. A feldolgozas a

szokasos mdédokon todrténik.

Altaldban d4gy jarunk el, hogy a higitdszert és a feleslegben
1évé karbonsavanhidridet, wvalamint a keletkezé karbonsavat
desztillacidval vagy szerves olddszerrel vagy vizzel t&rténd

mosédssal eltavolitjuk.

A (C) eljérast az jellemzi, hogy egy (Ia) képletd vegyliletet
(V) képlezU kldér-hangyasav-észterrel vagy kldr-hangyasav-

tiolészterrel reagédltatunk.

Ha a megfeleld klér-hangyasav-észtereket 1lletve klér-
hangyasav--iolésztereket hasznaljuk, akkcr savmegkdtd szer-
ként a taldlméany szerinti (C) eljdrédsnal valamennyl szokasos
savmegkétdszer szdba johet. Eldnydsen alxalmazhatunk tercier
aminokat, példiaul trietil-amint, piridi~nt, DABCO-t, DBU-t,
DBA-t, Hinig-bazist és N,N-dimetil-anilint, tovabba alkali-

foldfém-oxidokat, példaul magnézium- és kelcium-oxidot, ezen-
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kiviil alkali- és alkaliféldfém-karbonatokat, példidul natrium-
karbonatot, kalium-karbonatot és kalcium-karbondtot, wvalamint

alkdli-hidroxidokat, példaul natrium- és kalium-hidroxidot.

Higitdszerként a taldlmany szerinzi (C) eljarasnal a klér-
hangyasav-észter illetve klér-hangyasav-tiolészter alkalmaza-
sanal az Osszes, ilyen vegyliletekkel szemben inert oldészert
hasznalhatjuk. Eldénydsen alkalmazhztdk szénhidrogének, példa-
ul benzin, benzol, toluol, xilol és tetralin, tovédbba halogé-
nezett szénhidrogének, példaul metilén-klorid, kloroform,
széntetraklorid, kldér-benzol és crto-dikldér-benzol, tovabba
ketonok, péld&ul aceton és metil-izopropil-keton, valamint
éterek, példaul dietil-éter, tetranidrofuran és dioxan, ezen-
kivlil karbonsav-észterek, példaul etil-acetéat és erésen poléa-

ros olddszerek is, példaul dimetil-szulfoxid és szulfolan.

Klérhangyasav-észtereket 1lletve xldér-hangyasav-tiolésztere-
ket alkalmazva (V) képlet( karbonszv-szérmazékként a reakcid
hémérséklete a taldimadny szerinti Z) eljérads soran té&g hatéa-
rckon belll valtozhat. Ha egy hizitdszer és savmegkdtdszer

jelenlétében dolgozunk, akkor a rzakcidhdmérséklet rendsze-

rint -20°C és +100 °C, eldnydsen 0°C és 50°C kozdtt valtozik.

A tal&lmény szerinti (C) eljdréds- 4&ltailédban atmoszferikus

nyomason végezziik.

A taldlmany szerinti (C) eljarasr.zl az (Ia) képletd kiindu-

lasi anyagot és a megfeleld (7, képletld klbér-hangyasav-
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észtert illetve klér-hangyasav-tiolésztert rendszerint k&zel
ekvivalens mennyiségben alkalmazzuk. Azonban az is lehetsé-
ges, hogy az egyik vagy masik komponenst nagyobb feleslegben
(legfeljebb 2 mol-ig) reagadltatjuk. A feldolgozds ezutan a
szokasos médon torténik. Altalaban ugy Jjarunk el, hogy a
kKivalt soét eltavolitjuk és a visszamaradd reakcidelegyet a
higitdszer eltavolitasaval betdményitjuk.

A (Da) eljarast az jellemzi, hogy = mél (Ia) képletd kiindu-
lasi anyagot kb. 1 mél (VI) képletd klér-monotio-hangyasav-
észterrel illetve klér-ditio-hangyasav-észterrel 0°C és 120°C
k6zott, eldénydsen 20 és 60°C kozétti hdémérsekleten reagal-

tatunk.

Adott esetben alkalmazott higitészerként minden inert polaros
szerves oldbszer széba johet, példaul éterek, amidok, alkoho-
lok, szulfonok és szulfoxidok. Elénydsen dimetil-szulfoxidot,
terahidrofurant, dimetil-formamidot és dimetil-szulfidot

hasznélhatunk.

Ha egyik eldényds kiviteli moéd szerint egy erds deprotonald
szer feleslegével, példaul ndtrium-hidrid vagy kdlium-terc-
buzilat, az (Ia) képletd vegylle:z enolatijat allitjuk eld,

akzor a savmegkétdszer tovabbi feleslegére nincs szlikségqg.

Savmegkdtdszerként a szokdsos szervetlen vagy szerves bazisok
j&netnek szdba, példaul natrium-ridroxid, natrium-karbonat,

k&> ium-karbonat, piridin és trietil-amin.
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A reakciét normalnyomdson vagy magasabb nyomason , elénydsen
normalnyomason folytatjuk le. A feldolgozas ismert modszerek-

kel tdrténik.

A (DB) eljards soran 1 mdél (Ia) képletd kiindulédsi anyaghoz

ekvivalens mennyiségben vagy feleslegben szénkéneget adunk.

Ennél a reakcioénal eldénydsen 0 és 50°C kozott, kllondsen

elénydsen 20 és 30°C kozotti hémérsékleten dolgozunk.

Gyakran célszerd eldszdr az (Ia) képletd kiindulasi anyagbdl
egy deprotonald szer (példaul kdlium-tercier-tutilat vagy
natrium-hidrid) feleslegében a megfeleld sét elddllitani. Az
(Ia) képletd vegyliletet a szénkéneggel mindaddig reagaltat-
juk, amig a koztitermék képzddése befejez8dik, példaul tdébb

bdran &t kevertetijik szobahdémérsékleten.

A tovabbi Atalakitast a (VII) képletd alkilhalogeniddel eld-
nydsen 0 és 70°C kézodto, klloéndsen Zo és 50°C k&¢zsttl nbémér-
sékleten végezzik. Ennek sorédn az a_kilnalogenidet legalabl

ekvimoléris mennyiségben alkalmazzuk.

Atmoszferizus vagy megemelt nyoméson, elinydsen atmoszferikus
nyomason colgozunk. A feldolgozés a szc~zasos médckon torté-

nik.

Az (E) eliéras soran 1 mél (Ia) képletd viindulasi anyagot

kb. 1 mdél !VIII) képletd szulfornsav-xloriddal 0 és 150°C,
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eldnydsen 20 és 70°C kdzdtti hémérsékleten reagaltatunk.

Az adott esetben alkalmazhaté higitdszerekként minden inert
polaros szerves oldészer szdba johet, példaul éterek, amidok,
nitrilek, alkoholok, szulfonok, szulfoxidok vagy halogénezett
szénhidrogének, példéul metilén-klorid. Elé6nysds oldészerek-
ként dimetil-szulfoxidot, tetrahidrofurant, dimetil-formami-

dot, dimetil-szulfidot és metilén-kloridot alkalmazunk.

Ha egyik elényds kiviteli mdd szerint egy erds deprotonald
szer feleslegével (pélcdaul natrium-hidrid vagy kdlium-terc-
putilat) az (Ia) képletd vegyllet enolatjat allitjuk eld, ak-

kor a savmegkdtészer tovabbi feleslegére nincs szikség.

Ha savmegkdtdszert alkalmazunk, akkor a szokasos szervetlen
vagy szerves bazisok Johetnek széba, példaul natrium-
hidroxid, n&trium-karborat, k&lium-karbonat és piridin.

-

A reaxcidt atmosz erixus vagy negemelt nyomascn  ha

[

tijuk
végre, elénydsen atmoszierikus nycmason dolgozunk. A feldol-

gozés a szokasos médokcn tortenik.

Az (E) eljarasnal adctz esetben fazis-transzfer-zdrilmények
k5z&tt dolgozunk ‘W.CJ. Siillane és mtsai: J. Chem. SocC.,
Peryin Trans I, (3) 677-9 /1982/). Ebben az eseben 1 médl
(Ia; képletd kiindulési anyagot 0,3-1,5 mdél (VIII) képletd
szulfonsav-kloriddzl, e>dnydsen 0,5 méllal, 0 és 150°C, elé-

ny&sen 20 és 70°C w5z&-7i hémérsekleten reagaltaturk.
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F4-is-transzfer-kataliz&torként minden kvaterner amménium=-sot
alkalmazhatunk, eldénydsen tetraoktil-amménium-bromidot és
benzil-trietil-amménium-kloridot. Szerves oldészerekként eb-
ben az esetben a nem-polaros inert oldészerek szolgalnak,

eldnydsen benzolt vagy toluolt hasznalunk.

Az (F) eljaras sorédn ahhoz hogy az (Ie) képletd vegylletet
megkapjuk 1 mél (Ia) képletd vegylletet 1-2, elb6nyésen 1-1,3
mél  (IX) képletd foszfor-vegyllettel -40 és 150°C ko&zdtt,

elénydsen -10 és 110°C kozotti hémérsékleten reagaltatunk.

Az adott esetben alkalmazhatd hicgitdszerekként minden 1Iinert
polaros szerves olddszer szdba Jjdhet, példaul éterek, amidok,
nitrilek, alkoholok, szulfonok, szulfoxidok, stb. Eldényods
oldészerként acetonitrilt, dimetil-szulfoxidot, tetrahidro-

furant, dimetil-formamidot és dimetil-szulfidot alkalmazunk.

Az adott esetben alkalmazott savmegkdtdszerként a szokasos
zervetlen vagy Szerves Dbazisox Johetrek szbéba, példaul
natrium-hidroxid, natrium-karbondz, kalium-karbonét és piri-

din.

Az eljarast atmoszferikus nyoméson vagy megemelt nyomason
hajthatjuk végre, eldénydsen atmoszZerikus nycméson dolgozunk.
A feldolgozéas a szerves kémia ismert moédszerei szerint tdr-
ténik. A kivaldo végtermék tisztitasat eldénydsen kristalyo-

sitéssal, xromatografias tisztitassal vagy Ggynevezett
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"Lidesztilldcid"-val, azaz az 1116 alkotdrészek vakuumban

rorténd eltavolitéasaval végez:zik,

A (G) eljAras azzal Jjellemezhetd, hogy az (Ia) képletd
vegylleteket a (X) képletd fémvegytletekkel vagy (XI) képle-

td aminokkal reagaltatjuk.

A talalmany szerinti (G) eljérasban higitészerként eldnydsen
étereket, példaul tetrahidrofurant, dioxant, dietil-étert
vagy alkocholokat, példaul metanolt, etanolt, izo-propanolt,
de vizet is alkalmazhatunk. A taldlminy szerinti (G) eljarast
rerndszerint normdlnyomason hajtjuk végre. A reakcidédhdmér-
séklet A&ltalaban -20 és 100°C kozotti, eldnyssen O és 50°C

k&dzdtti hémérséklet.

A (Ha) eljaras soran 1 mél (Ia) képletd kiinduldsi anyagot
kb. 1 moél (XII) képletd izocianattal reagaltatunk 0 és 100°C,

elénydsen 20 és 50°C kozotrti hémérsékletern.

Az adott esetben alkalmazctt higitdszerekkért minden inert

szerves olddszer szdéba johet, pélcaul éterek, amidok, nitri-

lek, szulfonok vagy szulfoxicok.

Adott esetben a reaxcidt meggyorsithatjuk katalizatorok
alkalmazésaval. Katalizatcrckként nagyon eldnydsek lehe<nek a
cinkorganikus vegylletek, mint példaul dibutil-cink-dilaurat.

Az eljérés soran eldnydsern normalnyomdson dolgozunk.
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A (HP) eljaras sorén 1 mél (Ia ) keépletd kiindulasi anyagot
kb. 1 moél (XIII) képletd karbamidsav-kloriddal reagaltatunk 0

és 150°C, elénydsen 20 és 70°C kdzotti hémérsékleten.

Az adott esetben alkalmazott higitdszerekként minden 1inert
szerves oldészer szbéba johet, példaul éterek, amidok, alko-
holok, szulfonok vagy szulfoxidok. El8nydsen dimetil-
szul foxidot, tetrahidrofurédnt, dimetil-formamidot vagy me-i-

lén-kloridot alkalmazunk.

Ha egyik eldnyds kiviteli méd szerint egy erds deprotonald
szer feleslegével (példaul natrium-hidrid vagy kalium-terc-
butilat) az (Ia) képletd vegyililet enol&tjat &llitjuk eld, ak-

kor a savmegkdtdszer tovabbi feleslegére nincs sziikség.

Ha savmegkdt8szert alkalmazunk, akkor a szokasos szervetlen
vagy szerves béazisok Jjohetnek szléba, példadul natrium-

hidroxid, natriuvm-karbonat, kadlium-karbonat, trietil-amin

Az eljarast atrmoszferikus nyomidscn Tagy megemelt nyomason
naithatjuk végre, eldénydsen atmoszZerl<us nyomason dolgozunk.

A “eldolgozas a szokésos moédokon TZrténik.

A natodanyagok alkalmasak az 4&llzzl =xartevdk, eldénydsen az
izeltlabuak és nematédak, kulondsen a rovarok és pdkok el-
pusztitaséra, amelyek a mezdgazdasagran, erd&kben, készlet-

&s anyagvédelemben, valamint a higiéniaszektorban fordulnak



eld. A normalisan érzékeny és rezisztens fajok ellen 1is
hatasosak, valamint ezek ellen az egyes vagy &sszes fejlddési

stddiumban alkalmazhatdk.

A fent emlitett kartevdkhdz tartoznak a kovetkezdk:

Az Isopoda rendbél pl. az Oniscus asellus, Armadillidium

vulgare, Porcellioc scaber.

A Diplopoda rendbdl pl. a Blaniulus guttulatus.

A Chilopoda rendb&él pl. a Geophilus carpophagus, Scutigera
spec..

A Symphyla rendbdl pl. a Scutigerella immaculata.

A Thysanura rendbél pl. a Lepisma saccharina.

A Collembola rendbdl pl. az Onychiurus armatus.

Az Orthoptera rendb6l pl. a Blatta orientalis, Periplaneta
americana, Leucophaea maderae, Blattella germanica, Acheta
domesticus, Gryllotalpa spp., Locusta migratoria migrato-

rioides, Melanoplus differentialis, Schistocerca gregaria.

A Dermaptera rendbdl pl. a ForZic:la auricularia.

Az Isoptera rendbdl pl. a Reticullitermes spp..

Az Anoplura rendb®l pl. a Zzaylloxera vastatrix, Pemphigus
SppP. ., Pediculus humanus corgoris, Haematopinus SppP -,
Linognathus spp..

A Mallophaga rendbdl pl. a Trichccectes spp., Damalinea spp..



A Thysanoptera rendbdl pl. a Hercinothrips femoralis, Thrips
tabaci.

A Heteroptera rendbdl pl. az Eurygaster spp., Dysdercus
intermedius, Piesma quadrata, Cimex lectularius, Rhodnius

prolixus, Triatoma sSpp.

A Homoptera rendbél pl. az Aleurodes brassicae, Bemisia
tabaci, Traleurodes vaporariorum, Aphis gossypii, Brevicoryne
brassicae, Cryptomyzus ribis, Aphis fabae, Doralis pomi,
Eriosoma lanigerum, Hyalopterus arundinis, Macrosiphum
avenae, Myzus spp., Phorodon humuli, Rhopalosiphum padi,
Empoasca spp., Euscelis bilobatus, Nephotettix cincticeps,
Lecanium corni, Saissetia oleae, Laodelphax striatellus,
Nilaparvata lugens, Aonidiella aurantii, Aspidiotus hederae,

Pseudococccus spp., Psylla spp..

A Lepidoptera rendbdl pl. a Pectinophora gossypiella, Bupalus
piniarius, Cheimatobia brumata, Lithocclletis blancardella,
Hyponomeuta padeila, Flutella maculipennis, Malacosoma

neustria, Euproctis chryscrrhoea, Lymantria spp., Bucculatrix

+

trurberiella, Phyllocnistis citrella, Agrctis spp., Euxoa

c

spp., Feltia spp., Earias insulana, Heliothis spp., Spodop-
tera exigua, Mamestra brassicae, Pancliis Ilammeg, Prodenia
litura, Spodoptera SPR ., Trichoriusiani, Carrocapsa
pomonella, Pieris spp., Chilo spp., Pyrausta nubilalis,
Ephestia kuehniella, Galleria mellonella, Tineola bissel-
liella, Tinea pellionella, Hofmannophila pseudospretella,

Cacoecia podana, Capua reticulana, Choristoneura fumiferana,
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Clysia ambiguella, Homona magnanima, Tortrix viridana.

A Coleoptera rendbdl pl. az Anobium punctatum, Phizopertha
dominica, Acanthoscelides  obtectus, Hylotrupes bajulus,
Agelastica alni, Leptinotarsa decemlineata, Phaedon cochlea-
riae, Diabrotica spp., Psylliodes chrysocephala, Epilachna
varivestis, Atomaria SEpP -, Oryzaephilus surinamensis,
Anthonomus spp., Sitophilus spp., Otiorrhynchus sulcatus,
Cosmopolites sordidus, Ceuthorrhynchus assimilis, Hypera
postica, Dermetes spp., Trogoderma spp., Anthrenus sSpp.,
Attagenus spp., Lyctus spp., Meligethes aeneus, Ptinus spp.,
Niptus hololeucus, Gibbiur psylloides, Tribolium  sSpp.,
Tenebrio molitor, Agriotes spp., Conoderus spp., Melolontha

melolontha, Amphimallon solstitialis, Costelytra zealandica.

A Hymenoptera rendbél pl. a Diprion spp., Hoplocampa sSpp..

Lasius spp., Monomcrium pharaonis, Vespa Spp..

A Diptera rendbdl pl. &z Asles sSgp., Ancpheles spp., Culex
spp., Drosophila melancgaster, Musca Spp., Fannia spp.,
Calliphora erythrccephala, Zucilia spp., Chrysomyia spp.;

Ccoterebra spp., Gastrophilus spp., Hyppobosca spp., Stcmoxys

)]
'y

p., OCestrus spp., Hypcderma spp., Tabanus spp., Tannia

3}

op., 3ibio hortulanus, Cscinellea frit, Phorbia sSpp -,
Pegomyia hyoscyami, Ceratitis capitata, Dacus oleae, Tipula

pzaludosa.



A Siphonaptera rendbdl pl. Xenopsylla cheopis,

[\l

Ceratophyllus spp..
Az Arachnida rendbdl pl. a Scorpio maurus, Latrodectus

mactans.

Az Acarina rendbdl pl. az Acarus siro, Argas spp.,
Ornithodoros spp., Dermanyssus gallinae, Eriophyes ribis,
Phyllocoptruta oleivora, Bocrhilus spp., Rhipicephalus spp.,
Amblyomma spp., Hyalomma spp., Ixodes spp., Psoroptesbspp.,
Chorioptes spp., Sarcoptes spp., Tarsonemus spp., Bryobia

praetiosa, Panonychus spp., Tetranychus spp..

A  taldlmény szerinti hatdanyagok magas inszelticid és

akaricid hatékonysagukkal tlnnek ki.

Kiildndsen jo sikerrel alkalmazhatdk a ndvénykarositd rovarok-
kal szemben, példadul a tormalevélbogdr (Phaedon cochleariae)

larvai ellen vagy a z31d rizskabdca (Nephctettix cincticeps)

itarvai ellen, a noévényxkarcsitd atkak, peldédul az Osszes
cbkatka vagy bakpdkatka {Tetranychus urticae) elpusztita-
sdhoz

A taldlmary szerinti hatdanyzagokat alkalmazratjuk lombhullatd
szerekként, fold feletti részeket elpuszzitd szerekként,
novényirtd szerekrzént, kilérssen gyomirtd szerekzént. Gyomon
& legszélesebb értelemben wéve mindazon nZvényeket értijdk,

amelyek nem-kivant helyen ndérnek.
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A taldlmadny szerinti hatdbanyagokat példaul a alabbi

™

rodvényeknél alkalmazhatjuk:

Kétszikd gyomndvény nemzetségek: Sinapsis, Lepidium, Galium,

Stellaria, Matricaria, Anthemis, Galinsoga, Chenopodium,
Urtica, Senecio, Amaranthus, Portulaca, Xanthium,
Convolvulus, Ipomoea, Polygonum, Sesbania, Ambrosia, Cirsium,
Carduus, Sonchus, Solanum, Rorippa, Rotala, Lindernia,
Veronica, Abutilon, Emex, Datura, Viola, Galeopsis, Papaver,

Centaurea, Trifolium, Ranunculus, Taraxacum.

Kétszikd kultirak nemzetségei: Gossypium, Glycine, Beta,

Daucus, Phaseolus, Pisum, Solanum, Linum, Ipomoea, Vicia,

Nicotiana, Lycopersicon, Arachis, Brassica, Lactuca, Cucumis,

Cucurbita.

Egyszikd gyomnovény nemzetségek: Echinochloea, Setaria,
Panicum, Digitaria, Phelum, Poa, Festuca, Eleusine,
Bracniaria, Lolium, Bromus, Avena, Cyperus, Scorghum,

Agrcpyron, Canodon, Monocheria, Fimbristylis, Sagittaria,
Sleocharis, Scirpus, Pasralum, Ischaemumn, Sphenoclea,

Dactyloctenium, Agrostis, Alopecurus, Apera.

Egyszikd kultGradk nemzetségei: Oryza, Zea, Triticum, Hordeum,

Avena, Secale, Sorghum, Panicum, Saccharum, Ananas,

Asparagus, Allium.
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A taldlmé&ny szerinti hatdanyagok felhasznalhatdésaga azonban
nem korla-ozédik a fenti kulturakra, hanem egyéb ndévényekre

is kiterjed.

A vegylletek alkalmasak - koncentracisétol fuggden - total-
gyomirtashoz, példaul ipari tertleteken, vasuti sinek mentén,
fas vagy fa nélkili utakon és tereken. A szerek tovabba
erdékben, diszcserje-, gyumélcs-—, sz&é18~-, citrus-, dio6-,
banan-, vavé-, tea-, gumi-, c¢lajpé&lma-, kakad-, bogyds
novények- és komlokultirakban gyomirtéasra, pazsitban,
sportgyepen és legeldkdén és nem-éveld kultirdkban szelektiv

gyomirtasra alkalmazhatdk.

A talalméany szerinti hatdanyagok nagyon alkalmasak egyszikl
gyomnévények szelektiv irtasara kétszikd kultirdkban az eld-
és utdszaporitasi eljarasban. Igy példédul gyapotban vagy
cukorrépéban nagyon Jjo sikerre. alkalmazhaték a gyomok

irtasara.

A hatdanyagokat 2z sz0okasocs kész:wmérnyekké alakithatjuk at,
igy oldatokka, erulzidkka, szbéropcrra, szuszpenzidkka, porra,
habba, pasztava, oldhatd porra, jrar.zlatummé, szuszpenzids-—
emul zids-koncentratummé, hatdanyzsgal impregnadlt természetes
vagy szintetikus anyaggé, valamint zolimer anyagokban 1évd

finomkapszulakké.

Fzeket a készitményeket ismert mddor &llitjuk eld, példaul

oly médon, hogy a hatdanyagokat a rordozdanyagokkal, tehat
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folyékony olddészerekkel és/vagy szilard vivéanyagokkal Ossze-
keverjik, ¢és adott esetben fellletaktiv anyagokat, tehat
emulgealészereket és/vagy diszpergalészereket és/vagy habkép-

z& anyagokat is alkalmazunk.

Amennyiben hordozdanyagként vizet alkalmazunk, segédoldd-
szerként egy szerves oldészert 1is adhatunk az elegyhez.
Folyékony oldoszerként 1lényegében szdba johetnek: aromas
vegylletek, példaul xilol, toluol wvagy alkil-naftalinok;
klérozott aromas vagy klérozott alifds szénhidrogének,
példaul klér-benzol, kloér-etilén vagy metilén-klorid; alifas
szénhidrogének, példaul <ciklohexan vagy paraffinok, pl.
k&olajfrakcidk, asvanyi és novényi olajok; alkoholok, pl.
putanol vagy glikol; valamint ezek étereil és észterei;
ketonok, pl. aceton, metil-etil-keton, metil-izobutil-keton
vagy ciklohexanon; er6sen poléaros olddszerek, példaul

dimetil-formamid és dimetil-szulfoxid, valamint a viz.

Szilard hordozdanyagként szdba jdhetnex:

példaul amménium-sdk és természetes k&lisztek, mint a kaclin,
agyagfsld, talkum, kréta, kvarc, attapulgit, montmorillonit
vagy diatémafold és mesterséges lisztek, példaul nagy disz-
perzitasd kovasav, alumini-m-oxid és szilikatok.
Granulatumokhoz sziladrd hcrdozoanyagként példaul oOsszetlrt és
frakcionalt természetes «8zetek, mnmint a kalcit, marvary,
horzsakd, szepiolit, dolorit alkalmazhatd, valamint eldallit-
natunk szintetikus granulatumokat szervetlen vagy Szerves

lisztekb&l, és granulatumckat szerves anyagbdl, példaul fa-



49

lisztbd1l, kokuszhéjbdl, kukoricacsutkabdl és dohényszarbdl.

Erulgealdszerként és/vagy habképzd anyagként nemionos és
anionos emulgedtorokat, példiaul poli(oxi-etilén)-zsirsav-
észtert, poli(oxi—etilén)—zsiralkohol-étert, példadul alkil-
aril-poliglikol-étert, alkil-szulfonatokat, alkil-szulfato-
kat, aril-szulfonatokat, valamint tojasfehérje-hidrolizatumot
alkalmazhatunk; diszpergalészerként példaul 1lignin-szulfit-

lagot és metil-celluldzt hasznalhaturnx.

A készitményekben eléfordulhatnak tapadast elbsegitd anyagok
is, példaul karboxi-metil-celluldz, természetes és szinte-
rikus por alakt, szemcsés vagy latex formaju polimerek, pél-
ddul gumiardbikum, poli(vinil-alkohol}, poli(vinil-acetat),
és természetes foszfolipidek, példaul kefalinok, lecitinek és
szintetikus foszfolipidek. Tovabbi segédanyagok lehetnek az
4svanyi és novényl olajok.

Festékekként, példaul szervetlen rigmentek, mint a vas-oxid,
titdr-oxid, ferrocidnkék és szerves Zestékek, mint példaul
alizarin, azo-fémftalo-cianon-szirezéxek és nyomelemek, mint
példéul bbdrvegyiiletek, vas-, mangin-, réz-, kobalt-, molib-

dén- és cinksék is felhasznalhatéx.

A készitmények hatodanyag-tartalma &lZzaléban 0,1 -95 toémegs,

eldrnyisen 0,5-90 tdmegs.

A talilmany szerinti hatdanyagckat Onmagukban vagy ismert

herbicidekkel egylitt 6sszekeverve készitményekben lehet fel-
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hasznalni, amelyek készkészitmények vagy tarolasra alkalmas

keverékek lehetnek.

A keverékekben ismert herbicidként széba jdhet példaul az 1-
amino-6-etil-tio-3-(2,2-dimetil-propil)~1,3,5~triazin-2,4-

(1H,3H)-dion (AMETHYDIONE) vagy az N-(2-benztiazolil)-N,N'-
dimetil-karbamid (METABENZTHIAZURON) gyomirtadshoz gabonéban;
& 4-amino-3-metil-6-fenil-1,2,4-triazin-5(4H)-on (METAMITRON)
gyomirtidshoz a cukorrépaban és 4-amino-6-(1,l-dimetil-etil)-
3-metiltio-1,2,4-triazin-5(4H)-on (METRIBUZIN) a szdjabab
gyomtalanitasahoz. Tovabbad alkalmazhatd 2,4-diklér-fenoxi-
ecetsav (2,4-D); 4-(2,4-diklér-fenoxi)-vajsav (2,4-DB); 2,4-
diklér-fenoxi-propionsav (2,4-DP); 3-izopropil-2,1,3-benzo-
tiadiazin-4-on-2,2-dioxid (BENTAZON) ; metil-5-(2,4-dikloér-
fenoxi)-2-nitro-benzoat (BIFENOX); 3,5-dibrém-4-hidroxi-ben-
zo-nitril (BROMOXYNIL) ; 2-k16r-N-[(4-metoxi-6-metil-1,3,5~
triazin-2-il)-amino]-karbonil-benzolszul fonamid (CHLORSULFU-
RON); 2-[4-(2,4~diklér-fenoxi)-fenoxi]-propicnsav, ennek me-
Til- vagy etil-észtere (DICLOFOPMITHYL!; 4-amino-6-t-butil-3-
etiltio-1,2,4-triazin-5(4H)-on CZTHICZIN); 2-[4-[(6-klbr-2-
cenzoxazolil)-cxi]-fenoxi]-propansav, ennek metil- vagy etil-
&sztere (FENOXAPROP); [(4—amino—3,5—diklér—6—fluor—2—piridi—
nil)-oxi]-ecetsav illetve errek l-metil-heptil-észtere
" LUROXYPYR) ; metil-2-[4,5-dihicro-4-metil-4-({l-metil-etil)-
Z-oxo-1H-imidazcl-2-11]-4(5)-meti’-benzoat (IMAZAMETHABENZ) ;
3,5-dijoéd-4-hidroxi-benzonitril ‘IOXYNIL); N,N-dimetil-N'-(4-
lzopropil-fenil)-karbamid (ISOFPROTURON) ; (2-metil-4-k16r-~

fenoxi)~ecetsav (MCPA) ; (4-klér-2-metil-fernoxi)-propionsav
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(MCPP); N-metil-2-(1,3-benztiazol-2-il-oxi)-acetanilid (MEFE-
NACET) ; 2-[[({4-metoxi-6-metil-1,3,5~triazin-2-1il})-amino)-
karbonil]-amino]-szulfonil-benzoesav (METSULFURON) ; N-(1-
etil-propil)=-3,4-dimetil-2,6-dinitro-anilin (PENDIMETHALIN) ;
o-(6~klér-3-fenil-piridazin-4-il)-S-oktil-tiokarbonat (PYRI-
DATE) ; 4-etil-amino-2-t-butil-amino-6-metiltio-s-triazin

(TERBUTRYNE);  3-[[[[(4-metoxi-6-metil-1,3,5~triazin-2~1l)-ami-

no}j-karbonil}j-amino]-szulfonil]-ticfén-2-karbonsav (THIAMETU-
RON) . Néhany keverék meglepd mdédon szinergetikus hatast 1is
mutat.

A keverékek egyéb ismert hatdanyagokat, mint példaul fungici-
deket, inszekticideket, akaricideket, nematicideket, madare-
ledel, noévényi tapanyagok és talajjavitdszerek elleni védé-

anyagokat is tartalmazhatnak.

Az 1inszekticidekhez tartoznak példadul a foszforsavészterek,
karbamatok, karbonsav-észterek, kldérozott szénhidrogének, fe-

nil-karbamidok és mikrcorganizmusok &.tal tTermelt anyagok.

Az aldbbi vegylleteket nevezzik meg:

Acrinatrin, Alphamethrin, Betacyfluthrin, 3ifenthrin, Brofen-
prox, Cis-Xesmethrin, Clocythrin, Cycloprothrin, Cyfluthrin,
Cyhalothrir, Cypermethrin, Deltamethrin, Zsfenvalerate, Eto-
fenprox, Fenprcpathrin, Fenvalerate, Flucythrinate, Fluvali-
nate, Lambda~Cyhalothrin, Permethrin, Pyresmethrin, Py-
rethrum, S:ilafluofen, Tralomethrin, Zeta-methrin, Alanycarbp,

Bendiocarb, Berfuracarb, Bufencarb, Butccarboxim, Carbaryl,
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Cartap, Ethiofencarb, Fenobucarb, Fenoxycarb, Isoprocarb,
Methiocarb, Methomyl, Metolcarb, Oxamyl, Pirimicarb, Prome-
carb, Propoxur, Terbam, Thiodicarb, Thiofanox, Trimethacarb,
XMC, Xylylcarb, Acephate, Azinphos A, Azinphos M, Bromophos
A, Cadusafos, Carbophenothion, Chlorfenvinphos, Chlormephos,
Chlorpyrifos, Chlorpyrifos M, Cyanophos, Demeton M, Demeton-
S-methyl, Demeton S, Diazinon, Dichlorvos, Dicliphos, Di-
chlorfenthion, Dicrotophos, Dimethcate, Dimethylvinphos,
Dioxathion, Disulfoton, Edifenphos, Ethion, Etrimphos,
Fenitrothion, Fenthion, Fonophos, Formothion, Heptenophos,
Iprobenfos, Isazophos, Isoxathion, Phorate, Malathion,
Mecarbam, Mervinphos, Mesulfenphos, Methacrifos, Methami-
dophos, Naled, Omethcate, Oxydemeton M, Oxydeprofos, Para-
thion A, Parathion M, Phenthocate, Phorate, Phosalone,
Phosmet, Phosphamdon, Phoxim, Pirimiphos A, Pirimiphos VM,
Propaphos, Prothiophos, Prothoate, Pyraclophos, Pyridaphen-
thion, Quinalphos, Salithion, Sebufcs, Sulfotep, Sulprofos,
Tetrachlorvinphos, Temephos, Thiomethon, Thionazin,

Tricnlorfon, Triazopnos, Vamidczhicn, 2uprofezin, Chlor-

fluazuron, Difluberzurcn, Flucycloxuren, Flufencoxuron,
HexzZlumuron, PyriproxiZen, Tenuferozice, Teflubenzuron,
Triflumuron, Imidacloprid, Nizenpyram, N-[(6-chloro-3-

pyridinyl)methyl}-N'-cyanc-N-methy_-etranimidamid (NI-25), A-
bamectin, Amitrazin, Avermectin, Azadirachtin, Bensultap,
Bacillus thuriniensis, Cyromazine, Diafenthiuron, Emamectin,
Ethofenprox, Fenpyred, FiproniZ, Flufenprox, Lufenuron,
Metaldehyd, Milbemectin, Pymetrczine, Tebufenpyrad, Triazu-

ron, Aldicarb, Bendiocarb, Bernfuracarb, Carbofuran,
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Carbosulfan, Chlorethoxyfos, Cloetr.ocarb, Disulfoton,
Ethophrophos, Etrimphos, Fenymiphos, Fipronil, Fonofos,
Fosthiazate, Furathiocarb, HCH, Isazophos, Isofenphos,
Methiocarb, Monocrotophos, Nitenpyram, Oxamyl, Phorate,
Phoxim, Prothiofos, Pyrachlofos, Sebufos, Silafluofen,
Tebupirimphos, Tefluthrin, Terbufos, Thiodicarb, Thiafenox,
Azocyclotin, Butylpyridaben, Clofentezine, Cyhexatin,
Diafenthiuron, Diethion, Emamectin, Fenazaquin, Fenbutatin
Oxide, Fenothiocarb, Fenpropathrin, Ferpyrad, Fenpyroximate,
Fluazinam, Fluazuron, Flucycloxuron, Flufenoxuron, Fluva-
linate, Fubfenprox, Hexythiazox, Ivemectin, Methidathion,
Monocrotophos, Moxidectin, Naled, Prosalone, Profenofos,
Pyraclofos, Pyridaben, Pyrimidifer, Tebufenpyrad, Thuringien-
sin, Triarathene valamint 4-brém-2-(4-klér-fenil)-1-(etoxi-

metil)-5-(trifluor-metil)-1H~-pirrol-3-karbonitril (AC 303630)

A hatdanyagokat onmagukban, készitmények formajdban vagy

azcokbdl  tovabbi  higitdszerekkel  készitett felrasznalasi

formakbar, mint példaul fe_ nasznz

i

dsra-kész oldatck,

()
t—

szuszpenzidk, emulzidk, porck, paszzédk és granuldtumok,
alkalmazhatjuk. A felhasznédléds & szokiésos mddokon tédrténik,
példaul ontdzéssel, spricceléssel, permetezéssel vagy szdras-

sal.

A taldlmény szerinti hatdanyagokxat & novények szaporodéasa
eldétt és utédn is alkalmazhatjuk. RBedolgozhatjuk ket a talaj-

ba a vetés eldtt is.



Az alkalme-cott hatdanyag mennvisége széles hatarok kdzodtt
valtozhat, es lényegében a kivant effektus fajtajatdl flgg.
Altaldban = felhasznalt mennyiség 0,01 - 10 kg hatdanyag pro

hektar talz’felszin, eldnydsen 0,05 - 5 kg pro ha.

A taldlmary szerinti hatdanyagok eldallitasat és felhaszna-
l4dsadt az c_=almi k&r korlatozasa nélkil az aldbbi példakon

mutatjuk be.

Eléallitasi példak:

Ia - 1. pé_.~z:

49,9 g k&.._.m-t-buTilztct 30 ml vizmentes tetranhidrofuranba
helyezink =s keveréds kdzben 65 g N-(2,4,6-trimetil-fenil)-
acetil-tetrzhidrotiofén-3-amino-karbonsav-metilészter 420 ml
szdraz tol.clban készitett oldataval elegyitiik és 90 percig
visszafoly: hdtd azlatt forraljuk. Lehdlés utan a
reaxcidelezrer 650 ml vizzel meghigitjuk és a vizes fazist

“.o. A szerves I4dzist ismételten 300 ml vizzel

elvéalaszt

N

mossuk. A vizes Zazisokat egyesititk, 7C ml koncentralt
sésavval megsavanyitizk, a kivalt csapadéxct leszivatiuk és

megszariti.o. Igy 2o ¢ (96 %) anyagot kapunk, op.: >230 °C.

O HC
NH
/ CH,
S
OH H,C

Analdg moc-- 4llit ik eld a kdvetkezd vegylleteket.



la tablazat

n
w

OH X
\
HN
° gz
példaszam | X Y Zn Fp. °C
Ia-2 Cl Cl H > 220
Ia-3 Cl H 6-F
[a-4 Cl H 6-Cl
Ia-5 CHj CHj H
a-6 Cl CF, |6-Cl
1b téblazat
OH X
\
HN
|
o -
Zn
pé caszam | X Y Zn Fp. °C
Ia-7 Cl Cl H
Ia-8 Cl H 6-F
Ia-9 Cl H 6-Cl
Ia-10 CHy CHz H
Ia-11 CH: |CHy |6-CHy |>220
Ia-12 Cl CF3 6-Cl




w
h

lc téblazat

© OH X
N\
Y
HN
0
zﬂ
példaszam | X Y Zn Fp.°C
Ia-13 Cl Cl H >220
Ia-14 Cl H 6-F
I a-15 Cl H 6-Cl
Ia-16 CH-x CHj H > 230
Ia-17 CHjz CHj 6-CH:y |>220
Ia-18 Cl CF3 6-Cl
1d tablazat
CH,
\
N OH X
\
HN Y
|
O . s
Zn
pélaszim | X Y 1z,  IFp.°C
|
T 2-20 cl cl q |
Ia-21 Cl H 6-F
I a-22 Cl H 6-Cl
1a-23 CHx CH» H
I a-24 CHy CHy 6-CHy |>220
[ a-25 Cl CF 6-Cl




le téabléazat

H,C N OH
] N\
HN

@)
példaszam | X Y Zn Fp. °C
[ a-26 Cl Cl H
1a-27 Cl H 6-F
[ a-28 Cl H 6-Cl
1a-29 CH, |CHy |H
[a-30 CHz CHj 6-CHy |>220
[a-31 Cl CF; |6-Cl
1f tablazat

H;C,0 N OH
\
HN
0

példaszam | X Y Zq Fp. °C
[a-32 Cl Cl H
[2-33 Cl H 6-F
1a-34 Cl H 6-Cl
Ia-35 CH-» CHj H
[a-36 CHy CH~ 6-CHn
[a-37 Cl CF4 6-Cl




w
O

5,8 g az Ia - 1. példa szerint elddllitott vegyiletet 70 ml
vizmentes metilén-kloridban 2,8 ml trietil-aminnal elegyi-
tink, és 0 - 10 °C-cn 1,5 ml acetil-klorid 5 ml vizmentes
metilén-kloridban készitett oldatat adjuk hozz&. A reakcid-

elegyet kétszer 200 ml 0,5 N natrium-hidroxiddal mossuk,

magnézium-szulfaton sz&ritijuk és acz oldés:zer:t ledesztillal-
juk. Igy 1,7 g (26%) anyagot kapunk, cp.: 211°C.
o
CH,
NH
/ CH, | b-1
S
O H.C
0 ﬁ/
CH,

Analdg mdédon &llitiuk eld az aladbbi vegylleteket.

1§

I
ot
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példaszam | X Y Z, Rl Fp. °C
Ib-2 Cl cl H CH; 199-201
Ib-3 Cl H 6-F CH

Ib-4 Cl H 6-Cl | CHz

[b-5 CHy CHj H CH-»

Ib-6 Cl CF4 6-Cl  |CHx

Ib-7 Cl cl H i-CzH7 133-135
Ib-8 Cl H 6-F -C2H-~

Ib-9 Cl H 6-Cl  |i-CaHr7

Ib-10 CHjy CH~ H 1-CyH~y

Ib-11 CH-z CH-» 6-CHy |1-CiH~ 175
Ib-12 cl CF1 6-Cl  |i-C3H7

Ib-13 Cl |ct H t-C4Hog

Ib-14 Cl H 6-F t-C4Ho

1b-15 cl H 6-Cl  |t-C4Hq

1b-16 CH: |CH; |H t-C4Hg

Ib-17 CH: |CH: |6-CH; [t-CaHq 185
Ib-18 Cl CF4 6-Cl  |1-CiEq

1b-19 Cl Cl H Pt

I b-20 Cl H 6F  |pt

Ib-21 Cl H 6-Cl__|p:

Ib-22 CH: |CH; |H |p

1523 CH:  |CH: |6-CHiy IPn

I b-24 Cl CF;__ |6Cl |P: B




2b tébléazat

60

O
R' JkQ
X
N\
HN

O Z,
példaszim | X Y Zn R! Fp. °C
I b-25 Cl Cl H CHsz
1b-27 Cl H 6-F CHr
1b-28 cl H 6-Cl  |CHs
1b-29 CH» CHz H CHj
1b-30 CHj CHj 6-CH: |CHz >220
Ib-31 Cl CF; |6-Cl |CHy
1b-32 cl Cl H i-CqH7
1b-33 Cl H 6-F 1-C1H~y
1b-34 Cl H 6-Cl i-C1H~
Ib-35 CH: |cHy |H i-C1H7
[b-36 CH- CHj 6-CHzy [1-C3H7y 208-209
1b-37 Cl CFs 6-Cl  |i-C4H-
Ib-38 Cl Cl H t-C4Hg
1b-39 Cl H 6-F t-CqHq
I b-40 Cl H 6-Cl t-CqHg
[ b-41 CHr CHy H t-C4Ho
[b-42 CH: |CHy  |6-CHz |t-CaHg > 220
[b-43 Cl CFq 6-Cl t-C4Hg
I b-44 Cl Cl H Phenyl
1b-45 Cl H 6-F Phenyl




2b tabla:zat

(folytatas)

peldaszim | X Y Zn R! Fp. °C
1b-46 Cl H 6-Cl Phenyl
1b-47 CHz CHj H Phenyl
1b-48 CHx CHx 6-CHz |Phenyl
[ b-49 Cl CF3 6-Cl Phenyl
2C tékblazat
)OL
R’ o)
H,C-N X
\
HN

Z
példaszar | X Y Z, R! Fp. °C
1b-50 Cl Cl H CHs
1b-51 Cl H 6-F CHs
I1b-52 Cl H 6-Cl CHs
I1b-53 CHx CH» H CHxr
I b-54 CHj CHj 6-CHy |[CHjy
I1b-55 Cl CF- 6-Cl CH»
I1b-56 Cl Cl H i-CaH7
1b-57 Cl H 6-F i-CaH7
1b-58 Cl H 6-Cl i-C1H7
I1b-59 CHa CHj H i-CyH7
Ib-60 CHx CH» 6-CH; |i-C3H7
1b-61 Cl CF 6-Cl i-C1H7
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2¢c tablazat (folytatas)

példaszam | ¥ Y Zy Rl Fp. °C
1b-62 Cl Cl H t-C4Hg
I b-63 Cl H 6-F t-C4Hg
I b-64 Cl H 6-Cl t-C4Ho
I b-635 CHx CHs H t-CaHo
1b-66 CH» CHy 6-CHz |t-C4Ho
I b-67 Cl CEz 6-Cl t-C4Hg
1b-68 Cl Cl H Phenyl
1b-69 Cl H 6-F Phenyl
15-70 cl H 6-Cl  |Phenyl
1b-71 CHx CH» H Phenyl
1b-72 CHs CHa 6-CHs |Phenyl
1b-73 Cl CF3 6-Cl Phenyl

2d tablazat

oéldaszam | X

Ib-74 cl
1 b-75 cl
[ b-76 cl |u 6-Cl  |CHz

1b-77 CHx \ CHx H CH-
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24 tablazat (folytatés)

példaszam | X Y Zy R! Fp. °C
I b-78 CH-» CH» 6-CHz |[CHj3

1 b-79 Cl CF3 6-Cl | CHj

I b-80 Cl Cl H i-CaH7
1 b-81 Cl H 6-F i-Cq1H~7
I b-82 Cl H 6-Cl  |i-C3Hj
I b-83 CHy CH3 H 1-C1H7
I b-84 CHj CHy |6CH3 |i-C3Hz
I b-85 Cl CF3 6-Cl  |i-CHy
1 b-86 cl Cl H t-C4Hog
1 b-87 Cl H 6-F t-C4Ho
1 b-88 Cl H 6-Cl t-C4Hg
I b-89 CHjy CHj H t-C4Hg
1 b-90 CHz CHy 6-CHz |t-C4Hg
1b-91 Cl CF3 6-Cl  |t-C4Hg
Ib-92 Cl Cl H Phenyl
1 b-93 Cl H 6-F Phenyl
I b-94 Cl H 6-Cl  |Phenyl
I b-95 CHa CH; |H Phenyl
1b-96  |CH: |CH3  |6-CH; |Phenyl
[b-97 |l CF;  |6-Cl |Phenyl




2e téblazat

e
HsC,0 N
HN ) Y
0]
példaszém |X Y Zn R! Fp. °C
I b-98 Cl Cl H CHz
I b-99 Cl H 6-F CHz
[ b-100 Cl H 6-Cl CHj
[b-101 CHz CHz H CH-
1b-102 CHz CHj 6-CHz |CHr
[b-103 Cl CFz 6-Cl CH-
1 b-104 Cl Cl H i-Cq1H7
1b-105 Cl H 6-F 1-CqH7
1b-106 Cl H L 6-Cl 1-C1H~
Ib-107 CHs CHr H i-CaH7
1b-108 CHx CHx 6-CHs [i-CqH7
Ib-109 Cl CF 6-Cl 1-C1H7
I1b-110 Cl Cl H t-C4Hog
Ib-111 Cl H 6-F t-C4Hgq
Ib-112 Cl H 6-Cl t-C4Hq
[b-113 CHz CHx H t-C4Hgq
[b-114 CHj CHj3 6-CHy [t-C4Hg
Ib-115 cl CF; 6-Cl  |t-C4Hg
[b-116 Cl Cl H Phenyl
[b-117 Cl H 6-F Phenyl




2e tablazat (folytatéas)

pélcaszam | X Y Z, R1 Fp. °C
Ib-118 Cl H 6-Cl Phenyl
1b-119 CHs CH4 H Phenyl
1b-120 CHj CHj 6-CHz |Phenyl
Ib-121 cl CF- 6-Cl  |Phenyl
2f téablazat
i
R’ 0
9 X
N Y
HN
0 Z,
péidaszém |X Y y R! Fp. °C
Ib-122 Cl Cl H CHx > 220
Ib-123 Cl H 6-F CHx
Ib-124 Cl H 6-Cl  |CHa
Ib-125 CHx CHx H CHs 186
Ib-126 CHx CHs 6-CH; |CHa > 220
1b-127 Cl CF1 6-Cl CHz
I1b-128 Cl Cl H i-C1H7 205-206
I1b-129 Cl H 6-F i-C2H7
Ib-130 cl H 6-Cl  |i-C<H7
1b-131 CHx CHx H i-CrH7 169
Ib-132 CHa CHx 6-CHy |i-C3H7 212-215
[b-133 |CI CF,  |6-Cl_|i-C3H7 |
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2f tablazat {folytatéds)
példaszam | X Y Z, RI Fp. °C
[b-134 Cl Cl H t-CaHg 209-212
[b-135 Cl H 6-F t-C4Hog
1b-136 Cl H 6-Cl t-C4Hog
Ib-137 CH~ CHj H t-C4Hqg 162
I1b-138 CH-r CH» 6-CHy |[t-C4Hg
1b-139 Cl CF1 6-Cl t-C4Hog
Ib-140 Cl Cl H Ph
[b-141 Cl H 6-F Ph
1b-142 Cl H 6-Cl Ph
[b-143 CH-r CHy H Ph
I b-144 CHx CHz 6-CHz |Ph
1b-145 Cl CF; 6-Cl Ph
[ b-146 CH»z CHz H HsC»-0-CHy- 171
1b-147 CH; CH3 H ol < > > 220
1b-148 CHj CHjz H ol 7\ >220
:N — :
1b-149 CH» CHr 6-CHz | (CH3)3C-CHp- 199
[b-150 CHj CHj; 6-CHj cl < > > 220
[b-151 CH; CHj; 6-CHj ci—/ \ >220
N=
Ib-152  |CH; |CH;  |e&CHs | /7 N\ > 220
e
Cl




példaszém | X Y Zy R! Fp. °C

1b-153 CHj CHj 6-CHs [—]\ > 220
' S

Ib-154 CH; |CH3 |[6CH3 | /\ 201

15-155 CH; |CHy |6-CH; |H<Cy-O-CHo- 182
Ib-156 CH, |CH; |6-CHy |i-C4Ho > 220
Ib-157 |CH; |CH3 |6-CH3 |]] 214

-

Ic - 1. pelda:

5,8 g az Ia - 1. példa szerinti elddllitott vegylletet 70 ml
vizmentes metilén-kloridban 2,8 ml trietil-aminnal elegyi-
tiink, és 0 - 10 °C-orn 2,7 g klér-nangyzsav-sek-pbutil-észtert

adunk hczz&d& 5 ml vizmentes metilén-kloridban. A reakcid-

——— s
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O CH,

NH
p CH, (1c-1)

O H
Oﬁ/
O
z\CH3
C

H,

.C

Anallg médon allitjuk eld a |

a k&wvetkezd vegylleteket:

3a téblézat

RO
o
0
X
S
N Y
HN
0
Zn
| pélceszan |X Y |z, iR2 Fp. °C
‘x
) Cl Cl H | CHA
1c-3 cl H 6F  |CHa
|1c4 Cl H 6-Cl_|CH
Ic-S CHr CHsz H | CH4
11 c-6 CH~  |CHy |6-CH3 |CHa
17 cl CFx 6-Cl  |CHy |
1o-8 Cl I H _ |CoHs 159-162 B
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3a tablazat (Zolytatas)

példaszam | X Y . R2 Fp. °C
Ic-9 Cl H 6-F CrHg
Ic-10 Cl H 6-Cl CHHs
Ic-11 CH-x CHj H CoHs
Tc-12 CHxr CHx 6-CHy |CoHg 134
Ic-13 Cl Cl H 1-C3H7
Ic-14 Cl H 6-F 1-Cq2H~7
Ic-15 Cl H 6-Cl i-CxH~
Ic-16 CH» CHr H i-CzH7
Ic-17 CHz CHz 6-CHz |i-C3H7
Ic-18 Cl CF; 6-Cl i-C2H~y
Ic-19 Cl Cl H s-C4Ho
1c-20 Cl H 6-F s-C4Ho
Ic-21 Cl H 6-Cl s-C4Hg
1c-22 CH- CHy H s-C4Ho
1c-23 Cl CFy 6-Cl s-CaHg
Ic-24 Cl Cl H Phenyl
Ic-25 Cl H 6-F Phenyl
Ic-26 Cl H 6-Cl Pheayl
1c-27 CHx CHjy H Phenyl
Ic-28 CHs CHj 6-CHy | Phenyl
Ic-29 Cl CFz 6-Cl Phenyl
1c-30 Cl Cl H Benzyl
Ic-31 Cl H 6-F Benzyl
Ic-32 Cl H 6-Cl  |Benzyl
Ic-33 CHx CHy H Benzyl
I c-34 CH; |CHy  |6-CHi |Benzyl
Ic-35 Cl CF3 6-Cl Benzyl




3b ¢ zat
o)
REZ—M JLQ
S X
\
HN
0 Z
celoaszam | X Y lz, |r2 M Fp. °C
Ic-36 Cl Cl H 1-CqH7 S
Ic-37 Cl H 6-F i-CqH7 S
Ic-38 Cl H 6-Cl i-C2H7 S
Ic-39 CH; CH» H i-C2H7 S
1c-40 CHz CHy 6-CHy (i-C3H7 S 208-209
Ic4l1 Cl CFq 6-Cl CHx 0
Ic-42 Cl Cl H CoHg 0
Ic43 Cl H 6-F CoHjg 0
[c-24 Cl H 6-Cl CoHs 0
Ic-45 CHr CHz H CoHg 0
I¢c46 CH» CHr 6-CHy [CoHs 0 201-202
[c47 Cl Cl H 1-CyH7 0
Ic-48 Cl H 6-F i-C1H7 0
Ic-49 Cl H 6-Cl i-CaH~ 0
I¢c-50 CHr CHx H i-CxH7 0
Ic-51 CHx CHy 6-CHy [i-CsH7 0
Ic-52 Cl CF1q 6-Cl i-C2H~5 0
[c-53 Cl Cl H s-C4Ha 0
[c-54 Cl H 6-F s-CaHg 0




3b tabléazat (folytatés)
példaszim | X Y Zn R2 M Fp. °C
[c-55 Cl H 6-Cl s-C4Hog O
Ic-56 CHsx CH- H s-CaHo o)
Ic-57 CH-» CH- 6-CHzy |s-CaHg ) 185-187
[ c-58 Cl CF1 6-Cl s-CqHg 0
I c-60 Cl Cl H Phenyl O
Ic-61 Cl H 6-F Phenyl 0
Ic-62 Cl H 6-Cl Phenvyl 0O
I c-63 CHz CH3 H Pheayl O
1 c-64 CHx CHj 6-CHz |Phenyl 0]
I¢-65 Cl CFz 6-Cl Phenyl 0
I c-66 Cl Cl H Benzyl O]
Ic-67 Cl H 6-F Benzyl )
Ic-68 Cl H 6-Cl Benzyl O
Ic-69 CH- CH=» H Benzyl )
1¢-70 CHn CHx 6-CHy |Benzyl 0]
Ic-71 Cl CFq 6-Cl Benzyl 0O
3Cc t&blazat
0O
R¥0 /lko
H,C-N X
HN
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oooooooo

3¢ téblazat (folytatas,

oéldaszam | X Y Zq R2 Fp. °C
172 |Cl Cl H CHj
1¢-73 Cl H 6-F CHjy
Ic-74 cl H 6-Cl  |CHa
1c-75 CHs CHz H CH,

Ic -76 CHz CH; 6-CHy |CEjx
1¢-77 Cl CF3 6-Cl CH;
1c-78 Cl Cl H C~Hg
[c-79 Cl H 6-F C~Hg
Ic-80 Cl H 6-Cl CA~Hg
1c-81 CHz CH- H C»Hsg
1c-82 CHy CHz 6-CHz |CoHs
Ic-83 Cl Cl H i-CqH~y
Ic-84 Cl H 6-F i-CaH7
I c-85 Cl H 6-Cl 1-C1H7
Ic-86 CHz CHj H i-CzH~
1c-87 CHs CHx 6-CHzy [1-CqH7
Ic-88 Cl CF1 6-Cl 1-CaH7
Ic-89 Cl | Cl H s-CaqHo
1c-90 Cl H 6-F s-C4Hgq
Ic-91 Cl H 6-Cl :-CqHo
Ic-92 CHy CHz H s-CaHqg
1¢-93 CHn CHx 6-CHzy {3-C4qHg
1c-54 Cl CFj 6-Cl 3-C4qHgq
Ic-95 Cl Cl H henyl
Ic-96 Cl H 6-F 2henyl
[c-97 Cl H 6-Cl 2henyl
1c-98 CHy |cHx |H Phenyl
Ic-99 CHy |CHy _ |6:CHy |Phenyl




oooooooo

3c téablazat (Zolytatias)

séldaszém | X Y Zn R2 Fp. °C
1¢-100 Cl CF3 6-Cl  |Pheayl

[c-101 Cl Cl H Benzyl

1¢-102 Cl H 6-F Benzyl

[c-103 Cl H 6-Cl Benzy!

1c-104 CHz CH3 H Benzyl

I c-105 CH» CHj 6-CH3z |Benzyl

1c-106 cl CF3 6-Cl _ |Benzyl

3d téblazac

j’L
R*0 0
Hsc\ﬂ/ N X
o) N\
HN Y
@
| seicaszan | X |y |z, |r2 | Fp. 5C
Are107 | lcl H CH;

Ic-108 Cl H 6-F CHx

I¢-109 Cl H 6-Cl CHx

Ic-110 CH- CH» H CHx
Tc-111 CHx CHa 6-CH; | CHa

le112 |al CF-  |6-Cl |CHj

le113 lal cl H CoHs




3d taéblazat

74

peldaszam | X Y Z, R2 Fp. °C
[c-114 Cl H 6-F CoHg
Ic-115 Cl H 6-Cl C-oHg
Ic-116 CHj CHj H CoHg
Ic-117 CH-» CHz 6-CHy |CoHs 216
Ic-118 Cl Cl H i-C3H7
Tc-119 Cl H 6-F i-C3H~7
I¢-120 Cl H 6-Cl i-C-H7
1c-121 CH- CHx H i-C3H7
Ic-122 CHj CHx 6-CH: |1-CyH7
Ic-123 Cl CF; 6-Cl i-C1H7
[c-124 Cl Cl H s-CqHg
[c-125 Cl H 6-F s-C4Hg
Ic-126 Cl H 6-Cl s-CqHog
1c-127 CH=z CH» H s-CaHo
1c-128 CH- CH= 6-CHz |s-CqHo
I¢c-129 Cl CEz 6-Cl s-CaHoa
[c-130 Cl Cl H Phenyl
Ic-131 cl H |6F  |Phenyl
Ic-132 Cl H 6-Cl Phenvl
1c¢-133 CHjx CHx H Phenyl
[c-134 CHr CHz 6-CHs | Phenyl
1c-135 Cl CFa 6-Cl Phenyl
[c-136 Cl Cl H Benzyl
1c-137 Cl H |6-F Benzyl
[c-138 Cl H 6-Cl Benzyl
Ic-139 CHx CH- H Benzyl
[c-140 CH»y CHjx 6-CH, |Benzyl
[c-141 Cl CF- 6-Cl Benzyl




3e tadbléazat

75

X
HN ) v
O Zn
oéldaszéam | X Y Zy RZ Fp. °C
Ic-142 Cl Cl H CH=
Ic-143 Cl H 6-F CH-»
Ic-144 Cl H 6-Cl CH=
Ic-145 CH» CH» H CHx
Ic-146 CHj CHxz 6-CHz |CHjy
1c-147 Cl CF1q 6-Cl CHj
Ic-148 Cl Cl H CoHs
I c-149 Cl H 6-F CoHjs
1¢c-150 Cl H 6-Cl C-oHjg
Ic-151 CHr CEr H CoHs
Tc152  |CH:  |CHi  16-CHy |CoHs
Ic-153 Cl Is H i-C~Hsg
1c-154 Cl H 6-F 1-C2H7
Ic-155 Cl H 6-Cl 1-C1H7
I e-156 CHr CHix H 1-C~2H7
I c-137 CHx CHg 6-CH~ |1-CiH7
Ic-158 cl CF3 6-Cl  |i-C=Hgp
Ic-159 Cl Cl H s-C4Hg
I c-160 cl H 6-F s-CaHo




3e tablazat (folytatas)

példaszam | X Y y R2 Fp. °C
1c-161 Cl H 6-Cl s-C4Hg
Ic-162 CHz CH» H s-C4Hog
1c-163 CHjy CH- 6-CHy |s-CaHo
Ic-164 Cl CF1 6-Cl s-C4Ho
Ic-165 Cl Cl H Phenyl
Ic-166 Cl H 6-F Phenyl
Ic-167 Cl H 6-Cl Phenyl
Tc-168 CHz CH~ H Phenv!
1c-165 CHr CH-r 6-CHz |Pbenvl
1¢-170 Cl CF1 6-Cl Phenyl
1c-171 Cl Cl H Benzyl
1c-172 Cl H 6-F Benzyl
1¢c-173 Cl H 6-Cl Benzyl
1c-174 CH- CH» H Benzyl
1c-175 CH- CHax 6-CHz |{Benzyl
1¢c-176 Cl CFz 6-Cl Benzyl
3£ téblézet
0
< A
O
3
FoN
HN
@)




3f téablazat

pélcaszam X - Y -Zn R2 M Fp. °C
1c-177 cl Cl H CHj 0

1c-178 Cl H 6-F CH; 0

I1c-179 Cl H 6-Cl CH; )

1¢c-180 CHx CHj H CH- )

Ic-181 CHy |CH3 _ |6-CHy |CHi 0 191
Ic-182 Cl CF13 6-Cl CH; 0

Ic-183 cl Cl H CoHzs 0 194-196
[c-184 Cl H 6-F CoHs 0

Ic-185 cl H 6-Cl  |CoHe 0

1c-186 CH: |CHx |H CoHs 0 188
1c-187 CH: |CHy |6-CH3 |CoHs 0 193-195
1c-188 Cl Cl H i-CqH7 )

1¢-189 Cl H 6-F i-CxH~ 0

1c-190 cl H 6-Cl  |i-C3Hy 0

Ic-191 CH: |CH: |H i-C1H7 0 177
Ic-192 CH: |CHy |6-CHy |i-CiH7 0 197
[c-193 Cl CF,  16-Cl  |i-CaH7 0

Icii94  |ci | |cl B2 s-CHa 0 203205 |
le-195  |ci  |H 6-F _ |s-CaHo 0 |
Ic-196 Cl g 6-Cl  |s-C4Ho 0

1c-197 CH-r CHx H 5s-C4Haq 0 151
[c-198 CH: |CH: |6-CHy |s-CaHa 0 215-218
[c-199 Cl CF- 6-Cl  |s-C4Ha 0

I c-200 Cl | Cl H Phenyl 0

[¢-201 o g 6-F  |Phenyl 0

1c202  |al B 6-Cl  |Phenyl 0

[¢c-203 CH, | CHx H l Phenyl O

1c204  |CH: |CH:  |6-CHy |Phenyl lo |> 220
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oéldaszam | X Y Zn R2

1X

Fp. °C

[¢-205 Cl CF» 6-Cl Phenvl
I¢-206 Cl Cl H Benzvl
1c-207 cl H 6-F Benzyl
[ c-208 Cl H 6-Cl Benzyl
1c-209 CHz CH3z H Benzyl
1¢-210 CHy CHx 6-CHy |Benzvl
[c-211 Cl CFs 6-Cl Benzvl
le212  |CHy; |cH; |H RecT RO

> 220
215

olojolo |00 |0 |O

C,Hs

[c-213 CH- CH-r H 1-C4Haq

[c-214 CHx CH; 6-CHz | (CHz)>CH-(CHy)o-
Ic-215 CHy CHxz 6-CHzy |1-C3H~

Ic-216 CH- CH- 6-CHy |{t-C4aHq

Ic-217 CHx CHx 6-CHzy {1-CqHao-

lcals  |CHy  |CHy |6-CH3 | |0 o

178
185-190
210-215
220-225
188
198

C,Hs

Id - 1. példa

5,8 ¢ a2z Ta - 1.. példe szerint elZfillicott vegyud.sTet Q0 ml
vizmentes metilén-kx_oridban 2,3 =l =trietil-zminnz. elagyi-
tink, és Q - 10 °C-crn 1,7 g metidnszulfonsav-xlOridet adunk
~czz&d 5 ml vizmer-es melilén-xlcricdpan. A reaxcilelegyets
<&-szer 200 ml J,5 N nézronllggel mTssuk, magnézium-szulZaton
sz&riziuk és az o_zdszert ledeszzilliliuk. IgY 3,2 g 56%;



793
O CH,
NH )
Id - 1. példa
/ CH, f
S
clj H,C
%
CH,
Ie — 1. pé. 2=
HsC S S
5 2\/
i \H L
CH, /P\ (Te-1)
HsC O
S CH,
N\
CH
HN 3
0 CH,
3 g az Ia - 11. réizz szerinti el6dllitott wvegyllet 20 ml
vizmentes “z=-rahicdrcf:rénbarn készitett elegyéhez 1,5 ml tri-

etil-amint, maid Zz,l g eténtio-foszfonsav-xlorid-sek-butil-
tioésztert zdunk. Z rezkcidelegyet 1 napig xevertetjuk 50 °C-

¢, az o és a maracékcet Kiesel-gélen,

H
)
)
"
N
0]
[
-+
t
(D
)
B
=
<
o
ot
[
o
~

hexan/acetcr. 9:1 arinyu eluenssel kromatografdljuk. Az oldé-
szer eltavc.itésa uv=an 1,1 g (az elméleti 23%-a) fenti képle-
td vegyllets= kapurs, op.: 216 °C.

Lnalég moédern. kapjuk az Ie-2. példa vegylletét (op.: 208°C):




%0
(le-2)
If -
5,8 célza szerint eldallitott vegylletet 70 ml

vizmentes metilér-<lcridban 6,24 ml tetrabutil-ammdénium-

ridroxiddal (40%-csz v:zes oldat formajaban) elegyitink, és O-

12 °C-on 17 percin =vertetjik. A reakcidelegyet beparoliuk,
&3 a maradé-ot diicccropil-éter hozzdadésdval kritalyositijuk.

1

A csapadék:T szir- i, igy 5,4 g (9¥%) anyagot kapunx, Op.:

10 °C
. +
(11-1) N7 (C4Hgls
Ig - 1. pé_z=
3,8 g az I= - 11. c2lzz szerint eld&llitott vegylletez 70 ml
vizmentes m=Tilénk_>riZban 2,8 ml trietil-zminnal elegyitink,

45 0 - 10 °C-on 1,76 =l morfolin-karbamidsav-kloridcz adunk
~ozza& 5 ml —Tizmen-es ~=tilén-kloridban. A reakcidelegyet két-
szer 200 r. 0,5 N ni:tronluggal mossuk, magnézium-szulfaton
szaritiuk £s az o_dészert ledesztillaljuk. Igy 1,2 g (19%)

anyagot kag:nk, op.: 138°C.
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A (XVII) képletd kéztitermékek eldallitasi példai:
XVII - 1. példa:
51,2 g 3-amino-3-cizrc-tioldn 600 ml vizmentes tetrahidrofu-
ranban késcitett e_=2gdhez 56 ml trietil-amint adunk és 0°C-
on 78,6 g mezitilér-ezetsav-klorid 50 ml vizmentes tetrahid-

rofuranos cldatat cseregtetjik hozz4d. A reakcidelegyet 1,2 1
jegesvizbe ¢&ntjuk, 230 ml 1IN sésavval megsavanyitijuk, a
keletkezd csapadékc: kiszlrjik és szaritjuk. Igy 89,5 g (78%)

alébbi képletld vegyilezet kapunk, op.: 174-175 °C.

S

NH CN

Analdg eljérassal 2l’itjuk eld a kovetkezd (XVII) képlet®

vegylileteke=::

A_ CN

x : Y o (Xvi

B NH



ﬁﬂdagém‘x X Zq A B Fp.
XVI-2 |(Ccl |C H -(CHy)7-S-CH3- 131-133
XVII-3 |CH3 |CH3 |6-CH3 |-(CHj)-S-(CH2)2- >220
XVI-4 {Cl |Cl |H -(CH3)>-0-(CH3)2- 198-199
XVI-5 |CH; |CH3 |6-CHj |-(CHp)2-O-(CHz2)2- 182-183
XVI6 |CHj; |cH; |6-cHy | — (CHi "l‘"‘CHz)z_“ 176
CH,
XVI-7 |CHj |CH3 |5-CHj _(CHz)z‘T_(CHz)z_ 206
CO-CH,
XVILE |CE; |CH; |s-CHy | — (G N7 (R g
CO-CgH,
XVIL9 |CH; |CHy |s-cay | — (G2 T—(CHZ)'Z‘ 161
CO-0C,H,
XVI-10 |CE; |CH3 (H -(CH»)-0-(CH2)7- 152
A (ITI) kép_=zs-?¥ xdz-izsrmékek eldillicasi példai:
ITI - 1. pélza
A XVII-1. célda s:terintl vegylilet 500 ml metilén-kloridban
készitett szuszperzifZ-dhoz 152,4 ¢ konc. kénsavat adunk, 2

trén 4t kevertetiik zz elegyet, és 40 °C-on becsepegtetink
218 ml metznolt, meid hat 6éran at tovabbkevertetjik 40-70 °C-

on. A rearcideleg.e- 1,5 1 jégre ontjik, 500 ml metilén-

D

kloriddal extrahdal-.x, a metilén-kloridos fazist szaritjuk és

az oldébszert ledes:z-i_laljuk. Igy 65 g (65%) alabbi képleti



veqgyliletet -zpunk, op.: 111-113 °C.

CH, S
H.C~ /o IT-1 példa
N il
NH o)
CH,
OCH,

Analég médcm kapjux a kodvetkezd (II) képletd vegyiuleteket:

A CO,CH,

>< X

B NH
Y

0 é
lpéldaszamX X %zn A B Fp
-2 c |a !d -(CH3),-S-CHp- 11334135
11-3 CH; CH3i&CH3 ~(CH3),-S-(CHp),- 158
-4 cl|cl !H ~(CH»),-0-(CHa)o- 130-131
1-5 CHsy |CHj {6-CH3 |-(CHa)p-O-(CHp)p- 153-154
6 |CHs |CH; (s-CHy | (PRI NTERITT Hisiso
CH,
117 CHs |CH;  :-7H3 ‘_(CHzE_*f_(CHﬂf—' 143-150
CO-CH,
o8 |CHj CH3I&CH3 '"*CHQT‘T“*CHJT_ Oel
CO-C¢Hq
E@ CH; |cH; |H ~(CHy)p-0-(CHp),- 119




Pz alkalmezasi példakban

a

N

technika 4llasabdl

0sszehasor.itd vegylleteket alkalmaztuk:

N
1

CH,
0
H Cl
\N //
— Cl

OCH(CH,)C,H;

(mind isrmert az EP 0 £Z6 062

(B)

iratbdl)

ismert alabbi
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Biolégiai példak:
A példa:

Myzus-teszt

Olddészer: 7 tdmegrész dimetil-formamid

Emulgedtor: 1 tomegrész alkil-aril-poliglikol-éter

Alkalmas hatdanyag-készitmény elc¢allitdsa céljabdél 1 tomeg-
rész hatdanyagot adott mennyiségd olddszerrel és adott
mennyiségl emulgedtorral &sszekeverink, és a koncentratumot

vizzel a kivant koncentracidra higcitjuk.

Kiposztaleveleket (Brassica oleracea), amelyek erdsen fer-
tézdttek baracklevéltetldvel (Myzus persicae), a kivant kon-

centracidéju hatdanyag-készitménnyel permetezéssel kezeliink.

Megadott 1d6 utén meghatdrozzuk a pusztulas fokat, amelyet 3%-

ban adunk meg. A 100% azt Jjelenti, hogy az &sszes levéltetd

o

elpusztult; a © azt Selenti, ~ogy egyetlen levéitetd sem

pusztult el.

Ebben a tesztben példéul az Ia-17. és Ib-128. eldballitéasi
példa szerinti wvegylletek 0,01 % natdanyag-koncentracidban 6
ar utan legalérz 90 %-o0s pusztu_&st okoznak, mig a technika

4114s4b6l ismerz (A) vegylUlet sermiféle pusztulast nem 0koz,

ov

és a technika &.1&sé&bdl ugyancsax ismer:t (B) vegyltlet 0,1

hazdanyag-koncentréacidban csak 20 %$-os pusztulast.



B példa:

Oldbszer: 7 tdmegrész dimetil-formamid

Emulgedtor: 1 tdémegrész alkil-aril-poliglikol-éter

Alkalmas hatdanyag-készitmény eldallitasa céljabdl 1 tdémeg-
rész hatdanyagot megadott mennyiségl olddszerrel és megadott
mennyiségli emulgedtorral Osszekeverlnk és a koncentratunot

vizzel a kivant koncentrécidéra higitjuk.

Kiposztaleveleket (Brassica oleracea) a kivant koncentracidjua
hatoanyag-készitménnyel permetezéssel kezeliink, és a kaposz-
tabogédr hernydival (Plutella maculipennis) beboritjuk mind-

addig, amig a levelek még nedvesek.

Megadott 1dd utédn meghatdrozzuk a pusztuléds fokit, amelyet %-

ban adunk meg. A 10C % azt “elenti, hogy az Osszes herayd

]

N
v

o

a2zt delenti, hogy egyetlen hernyl sem

h v —_—aal = -
puszTilt; &

tesztren példaul az Ib-132. eldallitasi rpélda vegyl-

)

lete 0,1 % hatdanyag-koncentrécidban ugy hat, hogy 3 nap utarn

} -
(]
O
oo

-Ccs pusztulast ckoz.



C példa:

Nephotettix-tesz:

Oldészer: 7 tdmegrész dimetil-formamid

Emulgedtor: 1 témegrész alkil-aril-poliglikol-éter

Alkalmas hatdanyag-készitmény elddllitasa céljabdl 1 tdmeg-
rész hatdanyagot megadott mennyiségl olddszerrel és megadott
mennyiségd emulgedtorral Osszekeverlink és a koncentratumot

vizzel a kivant koncentrécidéra higitjuk.

Rizs-csirdkat (Oryza sativa) a kivant koncentracidjid hatd-
anyag-készitménnyel permetezéssel kezellnk, és a z0ld rizs-
kabdbca 1larvaival (Nephotettix cincticeps) beboritjuk mind-

addig, amig a c¢siradk még nedvesek.

Megadott id& utdn meghatéarozzuk a pusztulds fokat, amelyet %-
bar adunk meg. A 10C % azt jelenti, hogy az Osszes kablca
elpusz-ult; a 0 % azt Jelenti, hogy egyetlen kabdca sem

pusztulz el.

Ebben a tesztben példaul az Ic-194. és Ic-198. eld&allitas:i
példdk vegylilete hatédsosnax bizonyult 0,01 &% hatdanyag-

Q

koncenz-racidban 100 %-os pusztulést okczva.
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D példa:

Tetranychus-teszt (CP-rezisztens)

Oldészer: 3 témegrész dimetil-formamid

Emulgeator: 1 tdmegrész alkil-aril-poliglikol-éter

Alkalmas hatéanyag-készitmény eldallitdsa céljabol 1 tomeg-
rész hatdanyagot megadott mennyiség® clddészerrel és megadott
mennyiségd emulgedtorral o&sszekeverink és z koncentratumot

vizzel a kivént koncentraciéra higitijuk.

Babndvényeket (Phaseolus vulgaris), amelyex erdsen fertd-
z8ttek a kd&zénséges fondatka (Tetranychus urticae) minden
fejldédési fokozataval, a ivant koncentréacidja hatdanyag-

készitménnyel bepermeteziink.

Megadott idd utéan meghatdrozzuk a pusztuléds fokat, amelyet %-
ban adunk meg. A 100 % azt Jelenti, hogy az &sszes fondatka

elpusztult; a 0 % azt jelenti, ncsy egyetlen fcndatka sem

Ebben a tesztben példaul az Ia--7., Ib-132. és Ic-198.

o x

eldaliitési példadk vegyltletei hatéscsnak bizonyulz-ak 14 nap

utan 100 %-os opusztulédst okozva.
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E példa:

Panonychus-teszt

Olddszer: 3 témegrész dimetil-formamid

Emulgedtor: 1 témegrész alkil-aril-poliglikol-éter

Alkalmas hatdanyag-készitmény elddllitasa céljabdl 1 tomeg-
rész hatdanyagot megadott mennyiségl olddészerrel és megadott
mennyiségd emulgeatorral &sszekeverink és a koncentratumot

vizzel a kivant koncentracidra higitjuk.

Kortilbelintl 30 cm magas szilvafacskat (Prunus domestica),
amely erdsen fertézott a gytimdlcsfa-fondatka (Panonychus
ulmi) minden fejlédési fokozatéaval, a kivant koncentracidju

hatdanyag-készitménnyel bepermetezink.

Megadott id& utdn meghatédrozzuk a pusztulas fokat, amelyet %-

an adunk meg. A 100 % azt Jjelenti, hogy az Osszes fonbatka

eipusztult; & 0 % azt jelenti, hogy egyetlien ZIondatka sem
pusztult el.

Ebben a tesztben példaul az Ia-17., Ib-132. és Ic-198.
eldallitéasi
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récidban 14 rap utan 10
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Szabadalmi igénypontok

. (I) 4altalanos képletd szubsztitudlt spirociklusos 1-H-3-

aril-pirrolidin-2, 4-dion-szarmazéxok, mely képletben

<

B egylttes jelentése a szcmszédos szénatommal egyltt,
amelyhez kapcsolddnak, legaldbb egy heterocatom
dltal megszakitott szubsztituzlatlan vagy szubszti-
tudlt 5-6 tagu ciklus,

jelentése alkilcsoport, halogénatom vagy alkoxicsoport,

jelentése hidrogén- vagy halogénztom, alkil-, alkoxi-

vagy halogén-alkilcsoport,

jelentése alkilcsoport, halogénatom vagy alkoxicsoport,

jelentése 0, 1, 2 vagy 3,

jelentése (a) hidrogénatom vagy (b), (c), (d), (e), (f)

vagy (g) altalanos képletd csoportok, ahol a képletekben

E jelentése egyvegyértéknyl fémion vagy ammdéniumion,

L és M jelentése oxigén- vagy xeénatorm,

R- jelentése adott esetber halogénatcrmal szubsztitu-
&1t alkil-, alkenil-, az_koxi-z_kil-, alkil-tio-al-

lentése zdott esetben szubszzizualz fenil-, fenil-
-alkil-, heterc-aril-, Zencxi-zlkil- vagy hetero-
aril-oxi-alkilcsoport,

RZ jelentése adott esetbern szubsztitcilt alkil-, cik-
loalkil-, alkenil-, alkoxi-z_kil-, poli(alkoxi-al-

kil} - va

W\

y adott esetben szursztit:-alt fenil- vagy



benzilcsoport,

R3, R4 és RO jelentése egymastdl fluggetleniil adot:t eset-
ben halogénatommal szubsztitudlt alkil-, alkoxi-,
alkil-amino-, dialkil-amino-, alkil-tio-, alkenil-
tio, cikloalkil-tio- vagy adott esetben szubsztitu-
dlt fenil-, fenoxi- vagy fenil-tio-csoport,

R6 é&s R7 jelentése egymastol figgetlentl hidrogénatom,
adott esetben halogénatommal szupbsztitudlt alkil-,
cikloalkil-, alkenil-, alkoxi-, alkoxi-alkil-,
adott esetben szubsztitudlt fenil- vagy benzilcso-
port, vagy
R® ¢s R7 a N-atommal egylittesen, amelyhez k&tdédnek,
egy, adott esetben oxigén- vagy kénatomot tartal-

mazd ciklust jelentenek.

2. Az 1. igénypont szerinti (Ia) - (Ig) altalénos képletd
szubsztitudlt spirociklusos 1-H-3-aril-pirrolidin-2,4-dion-

szarmazékok, ahol a képletben

3. Az 1. igénypont szerinti (I} &ltalzncs képletl szubsz-
tituvdls spirociklusos 1H-3-aril-pirrolicin-Zz,4-dion-sziarmazé-

kck, mely képletben

A, B és a szénatom, amelyhez kapcsolddnzz, “elentése e3y 5-6-

tagu spirociklus, amely az
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képletd csoportot és/vagy oxigénatomot és/vagy kénatomot
tartalmaz, és amely szubsztitudlatlan vagy egy vagy tobb
alkil-, cikloalkil-, haloalkil-, alkoxi-, tiocalkil- vagy

fenilcsoporttal vagy halogénatommal szubsztitualt lehet,

jelentése 1-6 szénatomos alxilcsoport, halogénatom vagy

1-6 szénatomos alkcxicsoport,

jelentése hidrogén- vagy halcgénatom, 1-6 szénatomos
alkil-, 1-6 szénatcmos alkexi- vagy 1-3 szénatomos

halogén-alkilcsoport,
g

jelentése 1-6 szénatomos alkilcsoport, halogénatom vagy

1-6 szénatomos alkoxicsoport,

jelentése (a) hidrogénatom vagy (b) - (g) képletd

csoport, ahol a kécletexbern

«t

E jelentése egyvegyértékn i fémion vagy amméniumion,

T, és M jelentése cxigén- vag, <énatom,

jelentése adc-t esetben nzlogénatommal szubsztitualt
1-20 szénatomos a_kil-, 2-.7 szénatomos alkenil-, (1-8
szénatomos alkoxi -(1-8 szérazomos alkil;-, /(1-8 szén-
atomos alkil)-tio-!1-8 szérz=-cmos alkil)-, (1-8 szénato-

mos polialkoxi)-(1-8 szénatcmos alkil)- vagy 3-8 gydrd-

atomot rartalmazZ ciklczl~zilcsoport, amely oxigén-
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¢s/vagy kénatommal lehet megszakitva és egy 1-6 szén-

atomos alkilcsoporttal lehet helyettesitve,

adott esetben halogénatommal, nitro-, 1-6 szénatomos
alkil-, 1-6 szénatomos alkoxi-, 1-6 szénatomos halogén-
-alkil- wvagy 1-6 szénatomos halogén-alkoxicsoporttal

szubsztitualt fenilcsoport,

adott esetben halogénatommal, nitro-, 1-6 szénatomos
alkil-, 1-6 szénatomos alkoxi-, 1-6 szénatomos halogén-
-alkil- wvagy 1-6 szénatomcs halogén-alkoxicsoporttal

szubsztitudlt fenil-{(1-6 szénatomos alkil)-csoport,

adott esetben halogénatommal és/vagy 1-6 szénatomos

alkilcsoporttal szubsztitudlt heteroarilcsoport,

adott esetben halogénatommal és/vagy 1-6 szénatomos
alkilcsoporttal szubsztituilt fenoxi-(1-6 szénatomos

alkil)-csoport vagy

adott esetben halogénatommzl, aminc- és/vagy 1-6 széna-
tomos alkilcsoporttal szubsztitudlt neterocaril-oxi-(1-6

szénatomos a_kil)-csoport,

jelenzése adott esetben nalogénatomrzl szubsztitualt
1-20 szénatomos alkil-, 3-10 szénztomos alkenil-,
(1-8 szénatomos alkoxi)-(2-3 szénatomos alkil)-, (1-8

széna-omos polialkoxi)-(2-8& szénatomos zalkil)-csoport,
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adott esetben halogénatommal vagy 1-6 szératomos alkil-

csoporttal szubsztitudl:t 3-6 szénatomos cikloalkilcso-

port vagy

adott esetben halogénatommal, nitro-, 1-6 szénatomos
alkxil-, 1-6 szénatomos alkoxi- wvagy 1-6 szénatomos
halogén-alkilcsoporttal szubsztitudlt fenil-vagy benzil-

csoport,

R4 és RO jelentése egymastol fiiggetlenil adott
esetben halogénatcmmal szubsztituals 1-8 szénatomos al-
kil-, 1-8 szénatomos alkcxi-, 1-8 szénatomos alkil-ami-
no-, di(l-8 szénatomos alkil)-amino-, 1-8 szénatomos
alkil-tio-, 3-5 szénatomos alkenil-tio-, 3-7 szénatomos
cikloalkil-tio-, tovabba adott esetben halogénatommal,
nitro-, ciano-, 1-4 szénatomos alkoxi-, 1-4 szénatomos
halogénalkoxi-, 1-4 szénatomcs alkil-tio-, 1-4 szénato-
mcs halogénalkil-zio-, 1-4 szénatcmos alklil-, 1-4 szén-

atome halogénal-il-csopor-zal szulpszTitualt fenil-,

(97}

feroxi- vagy feni_-tioccsoport,

R6 és R/ -‘elentése egyméstdél figgetlenil nidrogénatom, adott

esztben halogénazommal szubsztitudltc 1-10 szénatomos
ar«il-, 3-10 szénatomos cixloaluil-, 1-10 szénatomcs
a_<oxi-, 3-8 szérztomos alkenil-, [1-8 szénatomocs alko-
x:'-11-8 szénatorss alkil)-csopor=, adcott esetben halo-
génatommal, 1-8 szénatomos halogénalxil-, 1-8 szénatomos

alzil- vagy 1-8 szénatomos alkoxzicscporttal szubsztitu-
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Alt fenil- vagy benzilcsoport, vagy a N-atommal egyitt,
amelyhez kotddnek egy, adott esetben oxigén- vagy kén-

atommal megszakitott 3-7-tagu gydrd,
jelentése hidrogénatom, Rl, CORl, COZRZ, ahol RY ille-
t&leg RZ jelentése a 3. igénypontban Rl-re illetve RZ2-re

megadott jelentésekkel azonos lehet és

jelentése 0, 1, 2 vagy 3.

Az 1. igénypont szerinti (I} altalanos xépletd szubsz-

titudlt spirociklusos 1H-3-aril-pirrolidin-2,4-dicon-szarmazé-

kok, mely képletben

A és B jelentése azzal szénatommal egyltt, amelyhez kapcso-

lédnak, egy 5-6-tagu spirociklus, amely az

N - RY

képletd cscpcrtot és/vagy oxigénatomot és/vagy “énatomot
artalmaz, &s ame.y szubsztitudlatlan vagy &gy vagy t&bb

3

1-6 szénatcmcs a.kil-, 1-8 szénatcmos cikicalkil-, 1-3
szénatomos haloa.<il-, 1-4 szénatomos a’xoxi-, -4 szén-
aromos tioalkil-csoporztal, fluor- vagy xlératormal vagy

5

fenilcsoport-al szubsztizuidl T lehet,

jelentése 1-4 szénatomos al~zilcsoport, ralogénatZom vagy

1-4 szénatomos a_kKoxlicsopors,
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ielentése hidrogén- valy halogénatom, 1-4 szénatomos

alkii-, 1-4 szénatomos alkoxi- wvagy 1-2 szénatomos

(V)
1@

halogén-alkilcsoport,

selentése 1-4 szénatomos alkilcsoport, halogénatom vagy

1-4 szénatomos alkoxicscoort,

‘elentése (a) hidrogénazom vagy (b) - {g) képletd cso-

port, ahol

E jelentése egyvegyér=éknyi fémicn vagy ammdniumion,
L és M jelentése oxigén- vagy kénaton,

jelentése adott esetben halcgénatommal szubsztitudlt
1-16 szénatomos alkil-, 2-8 szénatomos alkenil-, (1-6
szénatcmos alkoxi)-(1-6 szénatomos alkil)-, (1-6 széna-
tomos alkil)-tio-(1l-6 szénatcmos alkil)-, (l1-6 szénato-
mos po_ialkoxi)-(1-6 szénatomos alkil)- vagy 3-7 gylrd-
atomot tartalmazd ciklcalkilcsoport, amely 1-2 oxigén-
4s/vag. kénatommal lehss megszaxkitvz és egy 1-4 szén-
atomes zlkilcsoporztal _shet helyetzsesitve,

adot- esetben halogénatommzl, nitrc-, 1-4 szénatomos
alkil-, -4 szénazomos zlkcxi-, 1-3 szénatomos halogén-
-alkil- wvagy 1-3 szératomcs halczérn-alkoxicsoportta-

szubszTituadlt feni_csopztrt,

natomos alkil-, 1-4

(D

adott s=setben halcogénat<mma., 1-4 sz

ALl

széna-omos alkoxi-, 1-3% szérzatomos rzlogénalkil- vagy 1-
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3 szénatomos halogén-alkoxicsoporttal szubsztitualt

fenil-(1~4 szénatomos alxil)-csoport,

adott esetben fluor-, klér-, brématommal és/vagy 1-4
szénatomos alkilcsoporttal szubsztitudlt furanil-, tie-
nil-, piridil-, pirimidil-, tiazolil- vagy pirazolil-

csoport,

adott esetben fluor-, klér—, brématommal és/vagy 1-4
szénatomos alkilcsoporttal  szubsztitualt fenoxi-(1-5

szénatomos alkil)-csoport vagy

adott esetben fluor-, klér-, brématommal és/vagy 1-4
szénatomos alkilcsoporttal szubsztitualt piridiloxi-(1-6
szénatomos alkil)-, pirimidiloxi-(1-6 szénatomos alkil)-

vagy tiazoliloxi-(1-6 szénatomos alkil)-csoport,

jelentése adott esetben halcgénatommal szubsztitudlt

-7 € szénatomos édnatomos alxkenil-, (-6

oY)
[
N
t
]
-
w
|
00
w
N

szénatomos alkoxi)=-'2-€ szératomos alkil)-, (1-¢ szén-

atomss polialkoxi- 2-€ szérnatomos aikil)-csoport,

adot- esetben flucr-, klératommal vagy 1-4 szératomos
alkxi>csoporttal szucsztitudlt 3-6 szénatomes ciklcalkil-

csoport vagy

ado-+~ esetben ha.ogénatomral, nitro-, 1-4 szénatomos

alki-, 1-3 szérzwomcs clkoxi- vagy 1-3 szénatomos
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halogén-alkilcsoporttal szubsztitualt fenil-vagy benzili-

csoport,

R¢ eés RO jelentése egymastdl fiiggetlenul adott esetben
halogénatommal szubsztitualt 1-6 szénatomos alkil-, 1-6
szénatomos alkoxi-, 1-6 szénatomos alkil-amino-, di(l-6
szénatomos alkil)-amino-, 1-6 szénatomos alkil-tio-, 3-4
szénatomos alkenil-tio-, 3-6 szénatomos cikloalkil-tic-,
tovabba adott esetben fluor-, kldér- vagy brématommas,
nitro-, ciano-, 1-3 szénatomos alkoxi-, 1-3 szénatomos
halogénalkoxi-, 1-3 szénatomos alkil-tio-, 1-3 szénato-
mos halogénalkil-tio-, 1-3 szénatomos alkil-, 1-3 széna-
tomos halogénalkil-csoporttal szubsztitudlt fenil-,

fenoxi- vagy fenil-tiocsoport,

R6 &s R7 jelentése egymastél fuggetlenil hidrogénatom, adott

esetben halogénatommal szubsztitudlt 1-8 szénatomos

alkil-, 3-8 szénatomos cikloalkil-, 1-8 szénatomos
alkoxi-, 3-6 szénatomos alkenil-, (1-6 szénatomos alxo-
¥x:l-(1-6 szérzcomos alkil)-csopors, adott esetben halo-
génatommal, 1-3 szénatomos nalogéralkil-, 1-5 szénatomos
alkil- wvagy .-35 szénatomos alkoxicsoporttal szubsztitu-

41t fenil- vagy Dbenzilcsoport, vagy a N-atommal egyiitt,
amelyhez k&t£dnek egy, adott esetben oxigén- vagy kéna-

tommal megszazizott 4-T-tagu gydrd,

jelentése hidrogénatom, corl’, co,RY’, ahol RI' jelentése

1-6 szénatomcs alxil-, fenil- vagy benzilcsoport,
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o telentése 0, 1 vagy 2.

5. Az 1. igénypont szerinti (1) altalanos képletd
szubsztitualt spirociklusos 1H-3-aril-pirrolidin-2,4-dion-

szarmazékok, mely képletben

A, B és a szénatom, amelyhez kapcsolddnak, egylttes Jelentése

egy 5S5-€-tagu spirociklus, amely az

N - R
képletd csoportot és/vagy oxigénatomct és/vagy kénatomot
tartalmaz, és amely szubsztitudlatlan vagy egy vagy tébb
metil-, etil-, propil-, izopropil-, butil-, izobutil-,
szek-butil-, terc-butil-, ciklohexil-, trifluor-metil-,
metoxi-, metiltio- wvagy fenilcsoporttal, £fluor- vagy
klératommal szubsztituait lehet,

X jelentése metil-, etil-, prcpil-, 2-cropilcsoport, klor-

vagy brdmatom, metoxi-vagy stoxi-csoport,

Y jelentése hidrogén-, £fluor-, kldér- wvagy brdématom, me-
ii-, etil-, propil-, i-prccil-, butil-, i-butil-, terc-
butii-, metoxi-, etoxi- vagy triflucr-metilcsoport,
Z jelentése metil-, etil-, propil-, i-cropil-, butil-, i-

butil-, terc-butilcsoport, ZZluor-, k_1b6r- vagy brdmatom,

metoxi- vagy etoxicsoport,
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jelentése (a) hidrogénatom vagy (b} - )g) képletl cso-
port, ahol a képletekben
E jelentése egyvegyértéknyl fémion vagy amméniumion és

L és M jelentése oxigén- vagy kénatom,

jelentése adott esetben fluor- vagy klératommal szubsz-
titualt 1-14 szénatomos alkil-, 2-6 szénatomos alkenil-,
(1-4 szénatomos alkoxi)-(1-6 szénatomos alkil)-, (1-4
szénatomos alkil)-tio-(1-6 szénatomos alkil)-, (1-4
szénatomos polialkoxi)-(1-4 szénatomos alkil)- vagy 3-6
gyldrdatomot tartalmazé cikloalkilcsoport, amely 1-2
oxigén- és/vagy kénatommal lehet megszakitva és metil-

vagy etilcsoporttal lehet helyettesitve,

adott esetben fluor-, klér- vagy brématommal, metil-,
etil-, propil-, 1i-propil-, metoxi-, etoxi-, trifluor-
metil-, trifluor-metoxi- vagy nitrocsoporttal szubszti-

tudalt fenilcsoport,

adott esetben flucr-, klér- vagy brématommal, metil-,
etil-, propil-, i-propil-, metoxi-, etcxi-, trifluor-
metil- vagy trifluor-metoxi-csoporttal szubsztitualt
fenil-(1-3 szénatcmos alkil)-csopoert,

adott esetben fluor-, klér-, brématommal, metil- vagy

etilcsoporttal szupsztitudlt furanil-, tienil-, piridil-,

pirimidil-, tiazolil- vagy pirazolil-csoport,
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adott esetben fluor-, kldératommal, metil- vagy etilcso-
porztal szubsztitualt fenoxi-(1-4 szénatomos alkil)-cso-

port vagy

adott esetben fluor-, kldératommal, metil- vagy etilcso-
porttal szubsztitudlt piridiloxi-(1-4 szénatomos alkil)-
pirimidiloxi-(1-4 szénatomos alkil)- vagy tiazoliloxi-

-{1-4 szénatomos alkil)-csopcrt,

jelentése adott esetben flucr- vagy kldératommal szubsz-
titualt 1-14 szénatomos alkil-, 3-6 szénatomos alkenil-,
(1-4 szénatomos alkoxi)-(2-6 szénatomos alkil)-, (1-4
szénatomos polialkoxi)-(2-6 szénatomocs alkil)-csoport,
adott esetben fluor- vagy klératommal, metil- wvagy

etilcsoporttal szubsztitudlt 3-6 szénatomos ciklo-alkil-

csoport vagy

adott esetben fluor- vagy kl.ldratommal, nitro-, metil-,

etil-, propil-, i-propil-, metozi-, etoxi- vagy tri-
fluor-metilcsoporttal szubsztitudlt fenil- vagy benzil-
csoport,

R4 &s RO jelentése egymastél flggetlenil adott esetben

fluor- vagy kldbératommal szubsztitudlt 1-4 szénatomos
alkxil-, 1-4 szénatocmos alxcxi-, 1-4 szénatomos alkil-
amino—-, di(l1-4 szénatomos z_kil)-amino-, 1-4 szénatomos

alkil-tio-, tovabba adot: esetben fluor-, kldér- vagy

brématommal, nitro-, cianc-, 1-2 szénatomos alkoxi-, 1-2
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szénatomos fluoralkoxi-, 1-2 szénatomos alkil-tio-, 1-2
szénatomos fluoralkil-tio-, 1-3 szénatomos alkilcsoport-

tal szubsztitualt fenil-, fenoxi- vagy fenil-tiocsoport,

R6 &s R7 jelentése egymastdl fluggetlentil hidrogénatom, adott
esetben fluor-, klér vagy brdématommal szubsztitudlt 1-6
szénatomos alkil-, 3-6 szénatomos cikloalkil-, 1-6
szénatomos alkoxi-, (1-6 szénatomos alxoxi)-(1-4 szén-
atomos alkil)-csoport, adott esetben fluor-, klér- vagy
brématommal, 1-4 szénatomos halcgénalkil-, 1-4 szénato-
mos alkil- vagy 1-4 szénatomos alkoxicsoporttal szubsz-
tituadlt fenil- vagy benzil-cscport, vagy a N-atommal
egylitt, amelyvhez kotddnek egy, adott esetben oxigén-

vagy kénatommal megszakitott 5-7-tagu gyurd,

R jelentése hidrogénatom, cor?l’, CO2R1$ ahol R1 jelentése

1-4 szénatomos alkil-, fenil- vagy benzilcsoport és

n jelentése 0 vagy 1.

6. Eljaréds az 1. 1igénypont szerinti (I &ltzlénos képletd
spirociklusos szubsztitudlt 1H-3-aril-pirrolidin-2,4-dion-

szdrmazékok elddllitasdra, azzal jellemezve, 209y

(A) az (Ia) &ltalanos xépletd lH-3-aril-pirroiidin-2,4-dio-
nokat vagy ezek enoljait, ahol
A, B, X, Y, Z és n jelentése a fentiekren megadott,

agy &llitjuk eld, hogy egy (II) altalancs képletd
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N-acil-aminosavésztert, ahol

A, B, X, Y, Z és n jelentése a fenti és %8 jelentése
alkilcsoport,

higitdszer és egy bazis jelenlétében intramolekularisan
kondenz&lunk,

vagy

(B) az (Ib) &ltalanos képletd vegyluleteket, ahol

A, B, X, Y, Z, Rl és n jelentése a fentiekben megadott,

ugy kapjuk meg, hogy egy (Ia) &ltaldnos képletd ve-

gyliletet, ahol

A, B, X, Y, Z és n jelentése a fenti,

a) egy (III) &ltalénos képletld savhalogeniddel, ahcl
Rl jelentése a fentiekben megadott és
Hal jelentése halogén-, kildéndsen kldér- vagy brom-
atom,

adott esetben higitdészer és adott esetben egy sav-

megkdtdészer jelenlétéber reacaltatunk,

B) egy (IV) 4ltaldros képleti karbomsavanhidriddel,
=1l jelentése a Zenti,
adctt esetben higitdszer és zdott esetben egy sav-
meckdtdszer jelenlétében reacgiltatunk;

vagy

(Cy az (Ic) &ltalanos képletd vegyileteket, ahol
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X, Y, 7, RZ és n jelentése a fentiexben megadott,

jelentése oxigén- vagy kenatom,

gy &llithatjuk eld, hogy egy (Ia) &ltalanos képletd

vegyiiletet, ahol

A, B,

X, Y, Z és n jelentése a fent:,

egy (V) &ltalanos képletid klér-hangyasav-észterrel vagy

klér-

hangyasav-tiolészterrel, ahol

2 és M jelentése a fenti,

adott esetben egy higitdszer és adott esetben egy sav-

megkétészer jelenlétében reagaltaturk;

vagy

az (Ic-2) &altaldnos képletd vegytiletek el&illitésara,

ahol

A, B, R2, X, Y, Z és n jelentése a fenti és

M jelentése oxigén- vagy kénatom,

egy

A, B,

a)

(Ia) altalanos képletd vegyliletet, ahol

X, Y, Z és n jelentése a fentliekben megadott,
egy (VI) &altalénos képletd klér-monotio-hangyasav-

savészterrel, ahol

[80]

észterrel vagy klor-ditio-hangy
M és RZ jelentése a fenti,
adott esetben higitdszer és adott esetben egy
savmegkdtdszer jelenlétében reagaltatunk;

vagy

szénkéneggel és végil ecy (VII! &ltzlaros képletd
alkil-halogerniddel, &hol

RZ jelentése a fenti és

Hal jelentése klér-, brém vagy jddazom,
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adott esetben higitdszer és adot: esetben egy bazis
jelenlétében reagaltatunk;

vagy

az (Id) képletd vegylleteket, ahol

A, B, X, Y, Z, R3 és n jelentése a fenti,

ugy kapjuk meg, hogy egy (Ia) képletd vegylletet, ahol
A, B, X, Y, Z és jelentése a fentiekben megadott,

egy (VIIT) 4&ltaldnos képletd szulfonsav-kloriddal, ahol
R3 jelentése a fenti,

adott esetben higitdszer és adott esetben egy savmeg-
kotdszer jelenlétében reagédltatunk;

vagy

az (Ie) &ltaléanos képletd 3-aril-pirrolidin-2,4-dionokat
ahol A, B, X, Y, Z, R4, RO és n jelentése a fenti,
gy allitjukk eld, hogy egy (Ia) képletd 1-H-3-aril-

pirrclidin-2,4-diont illetve ennex eroljat, ahol

egy {IX} &altaldnos xépletd fcszfcr-vegyllettel, ahol

Hal -“elentése halogénatom,
adott esetben higitészer és zcott esetben egy savmeg-
kbt&szer jelenlétében reagaltatunz;

vagy

az (Zf) &altalanos képletd vegyiletekeZ, ahol

A, E, X, Y, Z és n “elentése a fenti és
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E eqgyveqgyértéknyi tfémiont vagy ammédniumiont jelent,

ugy allitjuk eld, hogy egy (la) képletld vegylletet, ahol

A, B, X, Y, Z és n jelentése a fenti,

eqy (X) képletd fémvegyllettel vagy (XI) képletd amin-

nal, ahol

Me jelentése egy- vagy kétértékd fémion,

t jelentése 1 vagy 2,

R10, Ril gs R1Z jelentése egymastdl fliggetlenil hidro-
génatom vacgy alkilcsoport és

R13  jelentése hidrogénatom, hidroxil- vagy 1-4 szénato-
mos alkoxi-csoport,

adott esetben higitdszer jelenlétében reagaltatunk,

az (Ig) &ltalé&nos képletd vegylileteket, ahol
A, B, X, Y, Z, R6, R7 és n jelentése a fenti,
agy kapjuk meg, hogy egy (Ia) képletd vegylletet, ahol

A, B, X, Y, Z és n Jjelentése a fenti,

a) egy (XII) xépletl vegyliiettel, zhol
L és RO je_entése a fenti,
adott esetren nigitdszer és zdott esetben egy ka-
talizétor -“elarnlétében reagél.tatunk,
vagy
B) egy (XIII) kérletd karbamidszv-kloriddal vagy tio-

karbamidsa7-%.oriddal, zhol
L, RE és = jelentése z Zernti,
adott esetper nigitdszer és adott esetken egy sav-

megkdtdszer jelenlétébern reagaltatunk.
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(XVIT) altalanos képletd vegyluletek, ahol

A, B, X, Y, Z és n jelentése az 1. igénypontban megadott.

Eljardas a 7. igénypont szerinti (XVII) &ltalanos képletd
vegylletek eldallitadsara, azzal jellemezve, hogy

egy (XVI) &ltaléanos képletl vegylletet, ahol

A és B jelentése az 1. igénypontban megadott,
eqgy (XV) altalédnos képletd fenil-ecetsav-halogeniddel, ahol
X, Y, Z és n jelentése az 1. igénypontban megadott és

Hal jelentése klé6r- vagy brdmatom, reagdltatunk.

9. (II) &ltaléncs képletd vegylletek, ahcl a képletbern

A, B, X, Y, Z és n jelentése az 1. igénypontban megadott

és RS jelentése alkilcsoport.

10. Eljaras a (II) &ltalénos képletd vegylletek eldallitédsa-

ra, azzal jellemezve, hogy

egy (XIV) &ltzléanos képletd aminosav-szarmazékot, zhol

Rgljele::ése nidrogénatom (XIVz} wvagy alkilcsoport (XIVb)
€s A jelenzése az 1. igénypontban megedott,

(XV) &ltzldnos képletd Zenili-ecetsav-haliogeniddel, ahol
X, Y, Z és = “elentése az 1. icgényportkan megadott és

Hal jelentése kldr- vagy brdmatom,

acilezzk, £¢s adott esetben az igy keletkezett (Ila) alta-
lanos képleziZ (RE" = hidrogénatcm) acil-aminosavat, ahol
A, B, X, Y, Z és n jelentése az 1. igénypontban megadott,
észterezzlir vagy eqy 7. 1génypcnt szerinti (XVII) képletd

vegylle-et «érsavas alkohclizisnek vetiink zla.
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l1. Kartevdk elleni szer és herbicid, azzal jellemezve, hogy
legalabb egy 1. 1igénypont szerinti (I} 4&ltalanos képletd
szubsztitudlt spirociklusos 1-H-3-aril-pirrolidin-2,4-dion-

szarmazékot tartalmaz.

12. Az 1. igénypont  szerintil (I) dltaldnos képletd
sszubsztitudlt spirocikluscos 1-H-3-aril-pirrolidin-2,4-dion-

szarma-ékok alkalmazasa kértevdk és nemkivéntos nédvényi bend-

13. El3laras kartevdk irtéasara, azzal jellemezve, hogy az 1.
igénypont szerinti (1) altalanos képletd szubsztitudlt
spirociklusos 1-H-3-aril-pirrolidin-2,4-dion-szarmazékokat a
kartevdkon, nemkivant noévényi bendvéseken és/vagy ezek

életterében hatni engedjik.

azzal “ellemezve, hogy az 1. igénypont szerinti (I) altalédnos

xéplet” scubsztitudlt spirccikliosos 1-H-3-aril-pirrolidin-

P A reaghztalmazott:
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S / (V1)

R3-S0, — Cl

MeR
Tt x)

RO-N=C=L

(Vi)

(X11)
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R7 (X1) NH» (XIV)

X
AL NHo
> Y

Zn ([ XV )
X
A B
><C X v
HoN = (XVI) NH C=N
0
Zn X
A B (xvn)
0 L
R! M~
(b) (c) (d)
A 6
P/R E C N/R
Vi g3 (f) Il \R7
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1. rea kcic')vc'lzlot

1) Bazis
J\/Q‘ 2) H+
C05CoHg
i
OH
Hee™ N
— N\ I
HN
0 cl
2 . reakciovazlat
oH GH3 CH3
S HC cocCl
N CHg _CH3 -
HN bazis
0 CHg
CH
3 CHy
0
ﬁ>(cH3
0 CH
- S 3
\ oy

HN
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3. reokciévézlot

OH CHy /CO—CH3
S O\
N\ CHy CO—CHy
HN bazis
0 CHj

0 CH3
S
N\ cH,
HN
0O  CHj

4 . rea kciovazlat

N CHq 0 Cl
HN 0
0 CH3 bazis
AN

CoHg

_"%*Q
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5. reckciévc'lzlct

OH CH S
0 3 M
Cl OCH
N CH4 : 3,’
HN bazis
0
CHq
0 H
0 s
—_— AN CHy
HN
0 CH3
6 . reakciovazlat
S OH CHs
+C52 + CH3J
N CH3 bazi -
HN Z1S
O CHj
SCH3

Y
0 CH3
S
— \ ch,
HN
0
CHy



7.

reakciovaziat

OH  CHj
S
N\ CHq
HN
0 CHy
.5 N
HN
0 CHy
8 . reakciovazlat
S OH  cHy
N
H
HN -
0
?CHZCF3
S:T—CHg
0
< CH3
- N
HN
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+ Cl=S0y — CHy

' 3
bazis

CH,

S
I__OCH,CF
ci-p 273
N
CH4

l -
bazis

CHj
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9. reakciovazlat

S OH CH3
Na OH
N CH3 -
HN —
Y H0
CH3
NG(+ )

(=) CH

S 0 3
HN

0 CHq

10 . reakciovazlat

] OH CHg
CzHS—'Nzc=O
N
Chy >
HN
0 CHsq
]
OYN—CZHS
0 CH
- 0 3
N CH3
HN
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11. reakciovazlat

N CH,

bazis + 1 N

N CHy
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