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(37) KIVONAT

A taldlmény szerinti herbicidkészitmények hatéanyag-

ként 0,01-90 tdmeg% mennyiségben tartalmaznak (I)

altalanos képletd vegyiileteket vagy azok kvaternere-

zett szarmazékait — a képletben

a szaggatott vonal két kettSs kotést jelent olyan el-
rendezésben, hogy a mésodik gy(ri a benzolgyd-
rivel kondenzalt heteroaromas gytr(rendszert al-
kot,

Ar jelentése halogénatommal, nitrocsoporttal és/vagy
cianocsoporttal egyszeresen vagy kétszeresen he-
lyettesitett trifluor-metil-fenil-csoport ~ vagy
halogénatommal egyszeresen helyettesitett tri-
fluor-metil-piridil-csoport, és

A, B ésD jelentése egymast6l fiiggetlentil nitrogén-
atom vagy NR?, N-E, CF¢ vagy C-E iltalénos
képleti csoport, azzal a feltétellel, hogy A, B és D
koziil kett§ nitrogénatomot vagy NR? vagy N-E
altalanos képletii csoportot jelent, és A, B és D
koziil legalabb az egyik E csoportot hordoz,

és az ut6bbi képletekben

R? jelentése hidrogénatom vagy alkilcsoport,

R® jelentése hidrogénatom, halogénatom vagy tri-
fluor-metil-, ciano- vagy alkilcsoport, és

E (h) 4ltal4nos képletii csoportot jelent, amelyben

A leirds terjedelme: 46 oldal (ezen beliil 16 lap dbra)

R3 és R* jelentése egymastdl fiiggetleniil hidrogén-
atom vagy alkilcsoport, €s

R’ jelentése

-COORM,

~CONRPRM,
—CONHN*RBRMRB Y-, -COOM* vagy
—COON=CR!3R" A4ltalénos képletdi csoport,
amelyekben _
M* mez8gazdasagilag alkalmazhaté kationt je-

lent,

~CONHSO,R™,
~CONHNR PR,

Y- mez8gazdasagilag alkalmazhaté aniont je-

lent,

A
Ar— O —Q __:
D
@
RS
RH
(h)

;B
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R jelentése hidrogénatom, -nitro-fenil-csoport
J g P
vagy adott esetben alkoxicsoporttal egysze-
resen helyettesitett alkilcsoport,
R13 és R jelentése egymiéstél fiiggetleniil hid-
rogénatom vagy alkilcsoport, és
R jelentése alkilcsoport —,

szokdsos mezOgazdasdgilag alkalmazhat6 higitéanya-
gokkal, hordozéanyagokkal és/vagy egyéb segédanya-
gokkal egyiitt.

A talalmany térgya tovabba eljarés a fenti készitmé-
nyek alkalmazéisara, valamint eljards az (I) 4ltal4nos
képletil vegyiiletek eléllitasara.

A taldlmany hatéanyagokként dj szubsztituslt
benzimidazol- és indazol-szdrmazékokat tartalmazé
herbicidkészitményekre vonatkozik. A talilmany tar-
gya tovabba eljiras a készitmények alkalmazésara, va-
lamint eljéras a hatéanyagok elG4llitas4ra.

10

A 178708 sz. eurdpai szabadalmi leirds herbicid .

hatassal rendelkez6 benzo-heterociklusos fenil-étere-

ket ismertet. Az 59-98 060 sz. japén szabadalmi leirds

indazol-szdrmazékokat ismertet.

A taldlméiny szerinti herbicidkészitmények hat6-
anyagokként (I) 4ltalinos képletd vegyiileteket vagy
azok kvaterner szdrmazékait tartalmazzdk — a képlet-
ben
a szaggatott vonal két kettds kotést jelent olyan elren-

dezésben, hogy a mésodik gy(iri a benzolgyiiriivel

kondenzalt heteroaromads gyirirendszert alkot,

Ar jelentése halogénatommal, nitrocsoporttal és/vagy
cianocsoporttal egyszeresen vagy kétszeresen he-
lyettesitett trifluor-metil-fenil-csoport vagy halo-
génatommal egyszeresen helyettesitett trifluor-me-
til-piridil-csoport, és

A, B ésD jelentése egymdsté]l fiiggetleniil nitrogén-
atom vagy NR?, N-E, CR® vagy C-E 4ltalanos
képletii csoport, azzal a feltétellel, hogy A, B és D
koziil kettd nitrogénatomot, NR? vagy N-E 4ltal4-
nos képletd csoportot jelent, és A, B és D koziil
legalébb az egyik E csoportot hordoz,

és az utébbi képletekben

R? jelentése hidrogénatom vagy 1-6 szénatomos alkil-
csoport,

RS jelentése hidrogénatom, halogénatom vagy trifluor-
metil-, ciano- vagy 1-4 szénatomos alkilcsoport, és

E (h) dltaldnos képleti csoportot jelent, amelyben
R3 és R* jelentése egymistd] fiiggetleniil hidrogén-

atom vagy 1-6 szénatomos alkilcsoport, és

R’ jelentése —-COOR™, —CONHSO,R!,
~CONRPR !, —CONHNR!3R¥,
—-CONHN*RBRMRB Y-, -COOM* vagy
—-COON=CR!®R!* 4ltalsnos képletdi csoport,
amelyekben
M* mez6gazdaségilag alkalmazhat6 kationt je-

lent,
Y~ mezbgazdasagilag alkalmazhaté aniont je-
lent,

R!! jelentése hidrogénatom, nitro-fenil-csoport
vagy adott esetben 1-6 szénatomos alk-
oxicsoporttal egyszeresen helyettesitett 1—
10 szénatomos alkilcsoport,

RB és R jelentése egymést6] fiiggetleniil hid-
rogénatom vagy 1-6 szénatomos alkilcso-
port, és

R jelentése 1-6 szénatomos alkilcsoport.
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Az (I) altalanos képletl vegyiiletek kvaterner szar-
mazékait gy 4llithatjuk el8, hogy az (I) 4ltalanos kép-
letd vegyiileteket kvaternerezd reagenssel, példaul al-
kil-halogeniddel vagy trialkil-ox6énium-vegyiiletekkel
reagiltatjuk. Feltételezésiink szerint a kvaterner szér-
mazékok csak az egyik nitrogénatomon hordoznak po-
zitiv toltést, és ez a pozitiv toltés preferencidlisan az
—NR2 csoport nitrogénatomjén jelenik meg. Igy példéaul
az A helyén NR? B helyén CR® és D helyén
NCR3RR5 4ltaldnos képletd csoportot tartalmazé (I)
altaldnos képletil vegyiiletek kvaterner szdrmazékai az
(IG) altalanos képletnek felelnek meg — a képletben Ar,
R% R3, R4 R3 és R jelentése a fenti, és Y’ a kvaterne-
rezd reagens anionjét jelenti. Y’ példdul halogenid-,
tetrafluor-borat-, mezilat- vagy tozilation lehet.

A lefrasban az alkilcsoportokkal kapcsolatban hasz-
nélt ,rovid szénlédnci” megjeldlésen azt értjiik, hogy az
adott csoport legfoljebb 6, eldnydsen legfoljebb 3 szén-
atomot tartalmaz.

Az (1) 4ltalanos képletli vegyliletekben Ar helyén
1év6 szubsztitudlt fenilcsoportok a szubsztituenseket
el6nyodsen a 2-es, 4-es és 6-0s helyzetben hordozhatjék.
Kiilondsen elonydsek a 4-es helyzetben trifluor-metil-
csoportot hordozé 2,4,6-triszubsztituélt fenilcsoportok.

Y~ mezSgazdaségilag alkalmazhat6 anionként pél-
dédul halogenid-, tetrafluor-borat-, mezildt- vagy
tozilationt jelenthet.

M* példaul a kovetkezd mezbgazdasigilag alkal-
mazhat6é kationokat jelentheti: natrium-, kédlium- és
kalciumion; szulfénium- €s szulfoxéniumionok, igy
-$*(0),R°R'°R ™ 4ltaldnos képletil ionok, ahol q érté-
ke 0 vagy 1, R'3 jelentése a fenti és R® és R10 jelents-
se egymast6] fiiggetleniil hidrogénatom vagy adott
esetben szubsztitudlt alkil-, alkenil-, alkinil- vagy
arilcsoport, vagy R® és R!0 a kozbezért atommal
egyiitt cikloalkilcsoportot vagy heterociklusos gyfiriit
képezhet; vagy -N*R°RI°RI’R!4 gltaldnos képleti
amméniumionok, ahol R?, R10, R13 és R4 jelentése a
fenti. Ezekben a kationokban az alkil-, alkenil- és
alkinilcsoportokhoz adott esetben szubsztituensként
példaul hidroxilcsoport vagy fenilcsoport kapcsoléd-
hat. Amennyiben a kationokban szerepl6 R? vagy R0
csoport szubsztituélt alkilcsoportot jelent, az alkilcso-
port elénydsen 1-4 szénatomot tartalmazhat. A kat-
ionokban szerepls R® és R0 csoport példaul hid-
rogénatomot vagy etil-, izopropil-, benzil- vagy 2-
hidroxi-etil-csoportot jelenthet. Amennyiben R® és
R0 a kozbezért atommal egyiitt gydrit alkot, ez a
gy(ri példaul pirrolidin-, piperidin- vagy morfolin-
gy(ri lehet.

RS halogénatomként példéul fluor-, klér- vagy
brématomot jelenthet.
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Az (I) éltalanos képlet(i vegyiiletekben szerepl (i)
. altaldnos képletli csoport példaul (a), (b), (c), (d), (&),
(f) vagy (g) éltaldnos képletd csoport, kiiléndsen els-
nydsen (a) vagy (f) 4ltalanos képletd csoport lehet.

R elénydsen hidrogénatomot jelenthet.

R* jelentése eldnydsen hidrogénatom vagy 1-3
szénatomos alkilcsoport, elsdsorban metilcsoport lehet.

R>  elényssen —-COOR!, —CONRIRY,
~CONHSO,R!, -COON=CR!3R!4, _CONHNR!3R!4
vagy ~CONHN*RR“R!® Y- 4ltalanos képletdi cso-
portot, kiilonosen elénydsen ~COOR ! 4ltalénos képle-
tli csoportot jelenthet.

R!! jelentése eldnydsen 1-6 szénatomos alkilcso-
port vagy (1-6 szénatomos alkoxi)-1-6 szénatomos
alkilcsoport, kiilonosen elénydsen metil- vagy etilcso-
port lehet.

Ar el6nydsen (j) 4ltaldnos képletd csoportot jelent-
het, amelyben R?' N, CH vagy CR?2 csoportot jelent,
és R?! és R* azonos vagy eltéré halogénatomot, igy
klératomot vagy fluoratomot képvisel. R elénydsen
CR?2 képletii csoportot jelenthet. Kiemelkedden els-
nydsek azok a vegyiiletek, amelyekben R%' és R%
koziil az egyik kl6ratomot, a masik fluoratomot képvi-
sel.

Ha az (i) 4ltaldnos képletd csoport (a) 4ltaldnos
képletdi csoportot jelent, ebben R® elénydsen hidrogén-
atomot vagy kl6ratomot jelenthet. .

Ha az (i) 4ltaldnos képletli csoport helyén (f) altal4-
nos képletii csoport 411, ebben R jelentése elnydsen
hidrogénatom, metilcsoport, trifluor-metil-csoport
vagy cianocsoport lehet.

Az (]) 4ltalanos képletii vegyiiletek egyik csoportjat
alkotjak az (IA) 4ltalanos képletdl szdrmazékok - a
képletben a szaggatott vonal két kettSs kotést jelent
olyan elrendezésben, hogy a mésodik gy(rii a benzol-
gy(riivel kondenzélt heteroaromds gy(r(irendszert al-
kot,

Ar, R}, R*és Rijelentése az (I) altalinos képlemél
megadott, és

V' hidrogénatomot, halogénatomot vagy trifluor-me-
til-, 1-6 szénatomos alkil- vagy cianocsoportot je-
lent, azzal a feltételle]l, hogy ha V halogénatomot
Jelent, a V szubsztituens csak szénatomhoz kapcso-
16dhat.

Az (I) éltalanos képletdi vegyiiletek tovébbi cso-
portjét alkotjak az (IC) 4ltaldnos képletdi szdrmazékok
€s azok kvaterner szdrmazékai — a képletben
Ar jelentése az (I) 4ltalanos képletnél megadott,

A’ N, NH vagy N-(1-6 szénatomos alkil)-csoportot
jelent,

‘B’ ~C-RS vagy ~C-E csoportot jelent,

D’ N-E, vagy N-(1-6 szénatomos alkil)-csoportot je-
lent, azzal a feltétellel, hogy ha B’ ~C-RS csoportot
jelent, D’ csak N-E csoport lehet, és

E és RS jelentése az (1) 4ltalanos képletnél megadott.

. Az (I) altal4nos képlet a vegyiiletek tautomer moé-
dosulatait és fizikailag megkiilénboztethet6 médosula-
tait (péld4ul a kristélyracs eltérg felépitésébdl, a szabad
rotécié gatlasabol, geometriai izoméridbol vagy intra-
molekuléris vagy intermolekuldris hidrogén-hidkoté-
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sek kialakuldsdbdl szarmaz6 médosulatait) is magaban
foglalja. Az (I) dltalanos képletii vegyiiletek egyes kép-
viselSi optikailag aktiv izomerek, illetve izomer-ele-
gyek form4jaban létezhetnek. Oltalmi igényiink ezeket
az izomereket, illetve izomer-elegyeket tartalmazé
kompozicibkra is kiterjed.

Az (I) 4ltaldnos képletd vegyiiletek egyes képvise-
16it az I-V. tdblézatban soroljuk fel. A vegyiiletek
NMR-spektruménak jellemz3 adatait a VI. tdbl4zatban
kozoljiik. A leirdsban megadott 6sszes NMR-spektrum
esetén a kémiai eltol6dds-értékeket delta skéldn, ppm
egységekben adtuk meg.

1. tdbldzat
(IH) altaldnos képletd vegyiiletek

Ave-
o ‘S‘;;‘ R | Rz | R RS RS
ma
.| F | Cl |CH CO,C,H; H
22| F|ca | H CO,C,H; H
3./ F | C |CH; CO,H H
4 | F | a | H CO,H H
5./ F | a | H CO,CH; H
6. | Cl | a |cH,y CO,CyHs H
7. | H |NO, | CH; CO,C;Hs H
8. | H | CN | CH;s CO,C,Hs H
9. H | Cl |CH, CO,C,H;5 H
10 | F | Cl | CH CO,CH; H
11. F Cl | CHy COpnPr H
12| F | C |CH; CO,nBu H
13. | F | Cl | CHs CO,C,H;s cl
14. | CN | Cl | CHs CO,C;Hs H
15. | NO, | Cl | CH; CO,C,Hs cl
16. | CN | Br | CH, CO,C,H;s ca
17. | NO, | NO, | CH;4 CO,C,Hs cl
19. | F | Cl |CHs CONH, cl
20. | F | Cl | CH; | CONHN*(CH3),I" | Cl
2. | H | Q| H CO,CHs | al
2. | H |[NO,| H CO,C,Hs cl
23| H |CN | H CO,C,Hs cl
24. | H | CQ | H CO,CyHs cl
25. | H |NO,| H CO,C,H; al
26.| H |CN | H CO,C,H; cl
27| F | a | H CO,H a
28.| F|C | H CO,CH, cl
29.| F | C | H CO,nPr cl
3. | F |a | H CO,nBu cl
3. | F| C | H CO,C,Hs cl
3. | F | Cl |CH; | CONHN(CH;), H
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A ve-
Bl gy | R | R RS R
ma
4. | F | C |CH CO,H Cl
4. | F | Cl |CHy CO, Na* H
4. | F | C |CH, CO,CH, cl
43, F Cl | CH, CO,iPr Cl
44, F Cl | CH, CO;nBu Cl
45. F Cl | CHy CO,nPr Cl
4. | F | Cl | CH; | COCH,),0CH; | CI
47. | F | O |CH;| CONN=C(CH3), | CI
48. | Cl | C | CH, CO,C,Hs a
49. | H | CN | CHy CO,C,H; al
50. | Cl | CN | CH, CO,C,H; ci
51. F Ct | CH;3 | COy-(p-nitro-fenil) H
52. Cl { CH; | CO,N=C(CH3), | H
53. Cl Cl | CHy CO,H Cl
54. H CN | CH,4 CO,H Cl
55. Cl CN | CH, CO,H Cl
II. tébldzat
(1J) 4ltaldnos képletii vegytiletek
Avegyl- :
letsorszé-|  RY R? R* RH R®
ma
33. F cl CH; | C,Hs H
34, F ci H CHs | H
35. F ca CH; | CH, H
36. F cl CH;, H H

H1. tabldzat

(IK) éltalanos képletd vegyiiletek

A vegyiilet sor- R4 Rl R6
szdma

37. CH; C,H; H

38. H C,H; H

39, H C,Hs cl

Az (1) 4ltalénos képletd vegyiiletek kozé tartoznak

még a kovetkezd szdrmazékok:
a (4) képletd 94. sz. vegyiilet,
az (5) képletii 95. sz. vegyiilet,
a (6) képletd 96. sz. vegyiilet,

a (7) képletd 97. sz. vegyiilet,

a (8) képletid 98. sz. vegyiilet,

a (9) képletii 99. sz. vegyiilet,
az (1) képletli 56. sz. vegyiilet,
a (2) képletii 92. sz. vegyiilet, és
a (3) képleti 93. sz. vegyiilet.
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IV, tdbldzat

(IM) altalanos képleti vegyiiletek

Ave-
gvilet | pa RS RS z
§S0rsza-
ma
61. | CH; | COOOEt | CFy | 2-Cl,6-F
62. | CH; | COOOEt | CHy | 2-Cl,6-F
63. | CHy | COOEt | CH, 2-Cl
64. | CH; COOOEt H 2-NO,
65. | CHj COOOE!t H 2-CN
66. | CHj3 COOOEt H 2-Cl
67. | CH3 COOOEt H 2-Cl, 6-F
68. H COOOEt H 2-Cl, 6-F
69. H COOOEt CF; 2-Cl, 6-F
70. H COOOEt CF; 2-CN
71. H COOOEt CF, 2-Cl
72. H COOH CF; 2-Cl, 6-F
73. | H CONH, | CFy | 2-Cl,6-F
74. H CONHE! CF; 2-Cl, 6-F
100. | CHj COOEt CN 2-Cl, 6-F
102. | CH, COOMe CN 2-Cl, 6-F
103. | CH, COQiPr CN 2-Cl, 6-F
104. H COOMe CN 2-Cl, 6-F
108. H COOEt CF3 2-NO,
V. tabldzat
(IN) 4ltaldnos képletii vegyiiletek
Ave-
gytlet | o4 RS R6 z
SOrszé-
ma .
75. Me COOQEt CF4 2-Cl, 6-F
76. Me COOH CF, 2-Cl, 6-F
77. Me COOE!t Me 2-Cl, 6~F
78. Me COOEt Me 2-Cl
79. Me COOE! H 2-NO,
80. Me COOE! H 2-CN
81. Me COOEt H 2-Cl
82, Me COOEt H 2-Cl, 6-Cl
83. H COOEt H 2-Cl, 6-F
84. H COOEt CF; 2-Cl, 6-F
85. H COOEt CF; 2-CN
86. H COOQEt CF; 2-Cl
87. H COOH CF; 2-Cl, 6-F
88. H CONH, CF3 2-Cl, 6-F
89. H CONHE! CF; 2-Cl, 6-F
90. H CONE, CF, 2-Cl, 6-F
91. H CONH CF; 2-Cl, 6-F
101. | CH,4 COOEt CN 2-Cl, 6-F
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A ve- A vegyiilet .
gylilet RS RS z sorszéma NMR-spekirum adatai
sorszé-
ma (CDCly) 1,15 (¢, 3H), 1,89 (d, 3H), 4,15 (q,
14, 2H), 5.20 (q, 1H), 6,81 (m, 2H), 7,70 (d,
105. | CH; | COOMe N | 2-Cl,6-F 5 mg, 790 Eg lH)), 801 ((m' ZH)) (
106. | CHy | COOiPr | CN | 2-ClL6-F (CDCy) 1,14 (t, 3H), 1,88 (d, 3H), 4,13 (q,
107. | CHs COOszekBu CN 2-Cl, 6-F 15. 2H), 5,17 (q, 1H), 6,78 (m, 2H), 7,67 (d,
109. COOEt CF; | 2-Cl,6-Cl 1H), 8,03 (m, 2H), 8,18 (s, 1H)
10 (CDCly) 1,14 (¢, 3H), 1,88 (d, 3H), 4,13 (q,
16. 2H), 5,19 (q, 1H), 6,81 (m, 2H), 7,71 (d,
VI. tdbldzat 1H), 7,95 (s, 1H), 8,02 (s, 1H), 8,17 (s, IH)
Avegylilet , (CDCls) 1,14 (t, 3H), 1,87 (d, 3H), 4,14 (q,
soresdma NMR-spekirum adatai 17. 2H), 5,19 (g, 1H), 6,78 (dd, 1H), 6,85 (s,
: 1H), 7,69 (d, 1H), 8,02 (s, 1H), 7,44 (s, 1H
(CDCI;) 1,15 (1, 3H), 1,88 (d, 3H), 4,14 (@, | 15 1785 (d, 1H), 8,02 (5, 1H), 744 s, TH)
| 2H),518(q 1H),6,77 (s, 1H), 6,86 (dd, (CDCly) 1,86 (d, 3H), 5,01 (g, 1H), 5,39
. IH), 7’41 (dd, ]H), 7,6] (S, IH), 7,68 (d, 19. (SZS, IH), 6,34 (SZS, IH), 6,72 (S, lH), 6,95
1H) 800 (s, 1H) (dd, 1H), 7,45 (dd, 1H), 7,63 (s, 1H), 7,72 (d,
1H), 8,09 (s, TH)
(CDCl3) 1,22 (t, 3H), 4,19 (t, 2H), 5,04 (s, ,
2. | 2H),670(s, 1H), 6,86 (dd, 1H),7.43(dd, . | oq (DMSO-de) 1,66 (d, 3H), 3,52 (s, 9H), 5,35
1H), 7,61 (s, 1H), 7,69 (d, H), 8,01 (s, 1H) nola ;ﬁ;)ig’(% (gfi)m)' 7146, 1H), 780 (@,
£ ] m’
(DMSO) 1,51 (dd, 3H), 5,41 (q, 1H), 6,88
3. | (dd, 1H),7,14(s, 1H), 7,73 (d, 1H), 8,02 (m, (CDCly) 1,21 (, 3H), 4,20 (q, 2H), 5,08 (s,
3H) . 21. 2H), 6,92 (m, 2H), 6,99 (d, 1H), 7,44 (dd,
1H), 7,75 (m, 2H), 8,06 (s, 1H)
4 (DMSO0) 5,11 (s, 2H), 6,91 (dd, 1H), 717 (s, | 05
: 1H). 7.75 (d, 1H). 8,01 (m, 3H) (CDCl3) 1,26 (t, 3H), 4,22 (g, 2H), 5,10 (s,
22. 2H), 6,95 (dd, 1H), 7,06 (m, 2H), 7,70 (dd,
- | (CDCl3)3,73 (s, 3H), 5,07 (s, 2H), 6,71 (s, 1H), 7.80 (d, 1H), 8,08 (s, 1H), 8,25 (s, 1H)
5. 1H), 6,86 (dd, 1H), 7,62 (s, 1H), 7,69 (d,
1H), 801 (s, 1H) (CDCl3) 1,26 (1, 3H), 4,22 (g, 2H), 5,12 (s,
23. 2H), 6,95 (m, 3H), 7,12 (s, 1H), 7,69 (dd,
(CDCly 1,11 (¢, 3H), 1,88 (4, 3H), 4,13 @@, | 30 1H), 7,82 (d, 1H), 7.94 s, 1H), 8,09 (s, 1H)
6. 2H), 5,15 (g, 1H), 6,65 (s, 1H), 6,80 (dd,
1H), 7,66 (d, 1H), 7,70 (s, 2H), 7,99 (s, 1H) (CDCl3) 1,24 (¢, 3H), 4,20 (q, 2H), 4,99 (s,
(CDC13) 1,17 (1, 3H), 1,91 d, 3H), 4,17 (g, 24, fg) g’ig (Zh‘ﬁ’}){' 6'79565‘1‘;' ]1]:1) 77'9,%(‘1' u
; 2H), 5,24 (q, 1H), 6,94 (dd, 1H), 7,07 (d, ). 7,48 (dd, 1H), 7,69 (d, 1H), 7,78 (s, 1H)
: 1H), 7,15 (s, 1H), 7,70 (dd, 1H), 7,79 (d, 35 (CDCl3) 1,27 (t, 3H), 4,12 (g, 2H), 5,04 (s,
1H), 8,09 (s, 1H), 8,25 (s, 1H) 25. 2H), 7,00 (dd, 1H), 7,04 (s, 1H), 7,10 (d,
(CDCl3) 1,18 (t, 3H), 1,91 (d, 3H), 4,16 (q, 1H), 7,74 (d, 2H), 8,28 s, 1H)
8. 2H), 5,26 (g, 1H), 6,92 (m, 2H), 7,17 (s, 1H), (CDCl3) 1,27 (1, 3H), 4,13 (q, 2H), 5,04 (s,
7,68 (dd, 1H), 7,81 (d, 1H), 7,95 (s, 1H), 26. 2H), 6,93 (d, 1H), 7,02 (dd, 1H), 7,09 (s,
8,09 (s, 1H) 40 1H), 7,70 (dd, 1H), 7,76 (d, 1H), 7.95 (s, 1H)
(CDCls) 1,16 (1, 3H), 1,89 (d, 3H), 4,15 (q, 2 (DMSO~dg) 5,12 (s, 2H), 7,00 (dd, 1H), 7,22
9. 2H), 5.21 (q, 1H), 6,89 (dd, 1H), 6,96 (d, ' (s, 1H), 7,62 (d, 1H), 7,98 (m, 2H)
;g; g'(g)i E: }g; 7,43 (dd, 1H), 7,73 (m, (CDCl3) 3,74 (s, 3H), 499 (s, 2H), 6,66 (d,
ST 45 28. 1H), 6,91 (dd, 1H), 7,44 (dd, 1H), 7,64 (s +
(CDCl3) 1,89 (d, 3H), 3,68 (s, 3H), 5,20 (q, d. 2H)
10. 1H), 6,78 (s, 1H), 6,84 (dd, 1H), 7,43 (dd, (CDCl3) 0,82 (t, 3H), 1,58 (m, 2H), 4,09 (t,
1H), 7,61 (s, 1H), 7,68 (d, 1H), 8,01 (s, 1H) 20, 2H), 497 (s, 2H), 6,65 (s, 1H), 6,99 (dd,
1H), 7,43 (dd, 1H), 7,63 (s + d, 2H
(CDCly) 0,74 (¢, 3H), 1,50 (m, 2H), 1,89 (d, L 743 ¢ L 763 (s +d, 2t
1 3H), 4,02 (t, 2H), 5,18 (q, 1H), 6,78 (s, 1H), | 50 (CDCl3) 0,86 (t, 3H), 1,25 (m, 3H), 1,54 (m,
) 6,84 (dd, 1H), 7,41 (dd, 1H), 7,60 (s, 1H), 30. 3H), 4,12 (q, 2H), 4,98 (s, 2H), 6,66 (s, 1H),
7,68 (d, 1H), 8,00 (s, 1H) 691 (dd, 1H), 7,44 (dd, 1H), 7,64 (s + d, 2H)
(CDCl3) 0,80 (¢, 3H), 1,15 (m, 3H), 1,45 (m, . (CDCl3) 1,22 (1, 3H), 4,19 (q, 2H), 4,96 (s,
. 2H), 6,66 (s, 1H), 6,91 (dd, 1H), 7.43 (dd,
I 2H), 1,89 (d, 3H), 4,06 (t, 2H), 5,16 (q, 1H), T 76 iy
" | 678(s 1H), 684 (dd, 1H), 7,41 (dd, IH), | 55 ). 762 (s +d, 2H)
7,61 (s, 1H), 7,67 (d, 1H), 8,00 (s, 1H) (CDCl) 1,75 (d, 6H), 1,80 (d, 2.4H), 2,48 (5, 6H),
6,11 (s, 02H), 5,01 (q, 0.8H), 5,71 (g, 0,2H), 6,69
(CDCl3) 1,15 (1, 3H), 1,86 (d, 3H), 4,15 (q, 32, (s, 0,8H), 6,87 (dd, 0,2H), 6,97 (dd, 0,8H), 7,46
13. 2H), 4,09 (g, 1H), 6,71 (s, 1H), 6,90 (dd, (dd, 1H), 7,62 (s, 1H), 7,66 (dd, 0,2H), 7,73 (d,
1H), 7,43 (dd, 1H), 7,63 (m, 2H) 60 0,8H), 8,0 (s, 0,2H), 8,09 (s, 0,8H)




1 HU 208677 B 2
":;zg:ﬁzl NMR-spektrum adatai A;;zgyé::;l NMR-spektrum adatai
(CDCl) 1,24 (t, 3H), 1,89 (d, 3H), 4,19 (q, (CDCl3) 1,14 (t, 3H), 1,86 (d, 3H), 4,14 (g,
3 2H), 5,27 (q, 1H), 6,78 (s, 1H), 7,01 (dd, 50. 2H), 5,10 (q, 1H), 6,76 (d, 1H), 6,85 (dd,
: 1H), 7,39 (dd, 1H), 7,59 (s, 1H), 7,68 (d, 5 1H), 7,65 (d, 1H), 7,91 (s, 1H), 8,00 (d, 1H)
1H), 8,04, 1H) (CDCl3) 2,01 (d, 3H), 5,45 (q, 1H), 6,88 (m,
(CDCl3) 1,28 (t, 3H), 4,25 (q, 2H), 5,11 (s, 51. 2H), 7,43 (dd, TH), 7,62 (s, 1H), 7,69 (q,
34, 2H), 6,78 (s, 1H), 7,0 (dd, 1H), 7,40 (dd, 4H),7,72 (d, 1H), 8,06 (s, 1H)
1H), 7,59 (s, 1H), 7,67 (d, 1H), 7,99 (s, 1H) (CDCl3) 1,50 (s, 3H), 1,92 (s, 3H), 1,98 (d,
(CDCl3) 1,90 (d, 3H), 3,73 (s, 3H),529(q, | 10 5 3H), 5,30 (q, 1H), 6,80 (s, 1H), 6,86 (dd,
3. 1H), 7,01 (dd, 1H), 7,40 (dd, 1H), 7,59 (s, : 1H), 7,42 (dd, 1H), 7,61 (s, 1H), 7,68 (d,
1H), 7,66 (d, 1H), 8,03 (s, 1H) 1H), 8,01 (s, 1H)
(DMSO-dg) 1,69 (d, 3H), 5,28 (q, 1H), 6,77 s (CDCl3) 1,86 (d, 3H), 5,11 (q, 1H), 6,62 (d,
36. (s, 1H), 6,91 (dd, 1H), 7,75 (d, 1H), 7,99 (s + : 1H), 6,86 (dd, 1H), 7,62 (d, 1H), 7,72 (s, 2H)
d, 2H), 8,41 (s, 1H) 15 (CDCly) 1,92 (d, 3H), 5,22 (q, 1H), 6,94 (d,
(CDCl3) 1,16 (t, 3H), 1,80 (d, 3H), 4,16 (g, 54, 1H), 6,99 (dd, 1H), 7,13 (s, 1H), 7,72 (dd,
. 2H), 6,98 (dd, 1H), 5,26 (q, 1H), 7,24 (s, 1H), 7,75 (d, 1H), 7,96 (d, 1H)
1H),7,78 (d, 1H), 8,0 (s, TH), 8,06 (s, 1H), (CDCl3) 1,89 (d, 3H), 5,14 (g, 1H), 6,76 (s,
8,26 (s, 1H) 55. | 1H), 6,86 (dd, 1H), 6,65 (d, 1H), 7,90 (s,
(CDCly) 1,25 (t, 3H), 4,21 (q, 2H), 5,12 (s, | 20 1H), 8,00 (s, 1H)
38. ZH), 7,00 (dd, ]H), 7,18 (S, ]H), 7,80 (d, (DMSO—d6) 1,54 (d, 3H), 3’14 (S, 3H), 5’39
1H), 8,02 (s, 1), 8,09 (s, 1H), 8,27 (s, 1H) 56. | (g, 1H), 6,86 (dd, TH), 7,08 (s, 1H), 7,73 (d,
(CDCl3) 1,24 (1, 3H), 4,21 (g, 2H), 5,04 s, 1H), 7,98 (m, 2H), 8,05 (s, 1H)
39. 2H), 7,05 (dd, 1H), 7,15 (s, 1H), 7,74 (d, (CDCly) 1,18 (t, 3H), 1,82 (d, 3H), 4,20 (q,
1H), 8,0 s, 1H), 8,25 (s, 1H) 25 | 6l | 2H),535(q, 1H),7,19 (m, 2H), 7,39 (m,
© (DMSO—dg) 1,64 (d, 3H), 5,61 (q, 1H), 7,05 (dd, 2H), 7,60 (s, 1H)
1H), 7,28 (d, 1H), 7,66 d, 1H), 8,04 (m, 2H) (CDCly) 1,15 (t, 3H), 1,75 (d, 3H), 2,6 (s,
(D,0) 1,52 (d, 1H), 4,80 (q, 1H), 6,60 (dd, 62. 3H), 4,15 (q, 2H), 5,05 (q, 1H), 6,8 (dd, 1H),
41. 1H), 6,68 (s, 1H), 7,33 (d, 1H), 7,45 (d, 1H), 6.9 (d, 1H), 7,4 (dd, 1H), 7,6 (d + s, 2H)
7,48 (s, 1H), 7,84 (s, 1H) 30 (CDCly) 1,2 (t, 3H), 1,85 (d, 3H), 2,65 (s,
(CDCl3) 1,86 (d, 3H), 3,68 (s, 3H), 5,11 (g, 6. | 2 ?dfi (?’}12)?’35&11 (?ial)H;’ fégg falgl})l')
4. 1H), 6,72 (s, 1H), 6,89 (dd, 1H), 7,43 (dd, 176 s
1H), 7,62 (m, 2H) A
(CDCl3) 1,25 (t, 3H), 1,95 (d, 3H), 4,25 (q,
(CDCl3) 1,10 (dd, 6H), 4,98 (m, 1H), 5,06 35 64 2H), 5,15 (q, 1H), 7,0 (d, 1H), 7,1 (dd, 1H),
4. (d, 1H), 6,70 (d, 1H), 6,91 (dd, 1H), 7,42 ‘ 7,45 (d, 1H), 7,55 (d, 1H), 7,65 (dd, 1H),
(dd, TH), 7,62 (m, 2H) 8,15 (s, 1H), 8,25 (d, 1H)
(CDCl3) 0,80 (t, 3H), 1,15 (m, 2H), 1,46 (m, (CDCl3) 1,4 (t, 3H), 2,05 (d, 1H), 4,35 (q,
" 2H), 1,87 (d, 3H), 4,06 (1, 2H), 5,09 (q, TH), 65 2H), 5,3 (1H), 7,0 (d, 1H), 7,2 (dd, 1H), 7,6
' 6,72 (d, 1H), 6,89 (dd, 1H), 7,44 (dd, 1H), 40 ' (d, 1H), 7,7 (d, 1H), 7,8 (dd, 1H), 8,05 (d,
7,62 (m, 2H) 1H), 8,3 (s, 1H)
(CDCl3) 0,74 (t, 3H), 1,50 (m, 2H), 1,88 (d, (CDCl3) 1,25 (t, 3H), 1,9 (d, 3H), 42 (q,
45. 3H), 4,03 (t, 2H), 5,10 (q, 1H), 6,71 (d, 1H), 66, 2H), 5,15 (q, 1H), 6,9 (d, 1H), 7,05 (dd, TH),
6,90 (dd, 1H), 743 (@d, 1H) .62 (. 2H) | s 7,4 (dd + d, 2H), 7,5 (d, 1H), 7,75 (d, 1H),
8,15 (s, 1H)
(CDCl3) 1,88 (d, 3H), 3,25 (s, 3H), 3,48 (m,
46. 2H), 424 (m, 2H), 5,15 (q, 1H), 6,75 (s, 1H), (CDCl3) 1,25 (1, 3H), 1,9 (d, 2H), 4,2 (g,
6,89 (dd, 1H), 7,44 (d, 1H), 7,61 (m, 2H) 67. 2H), 5,1 (q, 1H), 7,05 (dd + d, 2H), 7,3 (d,
1H), 7,7 (s, 2H), 8,05 (s, 1H)
(CDCl3) 1,56 (s, 3H), 1,96 (s + d, 6H), 5,23 | 50
47. (q, 1H), 6,76 (d, 1H), 6,92 (dd, 1H), 7,44 (CDCl3) 1,3 (t, 3H), 4,25 (q, 2H), 5,1 (s, 2H),
(dd, 1H), 7,63 (m, 2H) 68. 7,1 (dd, 1H), 7,2 (d, 1H), 7,25 (d, 1H), 7,4
: (dd, 1H), 7,6 (s, 1H), 7.9 (s, 1H)
(CDCl3) 1,14 (t, 3H), 1,86 (d, 3H), 4,13 (g,
48. 2H), 5,08 (q, 1H), 6,60 (d, 1H), 6,85 (dd, (CDCl3) 1,25 (t, 3H), 4,25 (q, 2H), 5,0 (s,
1H), 7,63 (d, 1H), 7,72 (s, 2H) 55 69. 2H), 7,25 (m, 2H), 7,325 (d, 1H), 7,4 (dd,
1H), 7,0 (s, 1H)
(CDCl3) 1,20 1, 3H), 1,91 (d, 3H), 1,16 (q,
9 2H), 5,18 (q, 1H), 6,94 (d, 1H), 6,99 (dd, (CDCl3) 1,3 (1, 3H), 4,3 (q, 2H), 5,05 (s, 2H),
- 1H), 7,15 (s, 1H), 7,71 (dd, 1H), 7,76 (d, 70. 6,9 (d, 1H), 7,275 (dd, 1H), 7,45 (d, 1H), 7,7
1H), 7,96 (s, 1H) 60 (m, 2H), 7,95 (d, 1H)




1 HU 208677 B 2
As:resi}é,f:st NMR-spektrum adatai t:;%::? NMR-spektrum adatai
(CDCl3) 1,3 (t, 3H), 4,275 (q, 2H), 5,05 (s, (CDCly) 1,1 (t, 3H), 1,25 (t, 3H), 3,4 (q, 4H),

71. 2H), 6,925 (d, 1H), 7,225 (dd, 1H), 7,4 (m, 90. | 5,0(s,2H), 6,85 (d, 1H), 6,92 (dd, 1H), 7,4
2H), 7,525 (d, 1H), 7,75 (d, 1H) 5 (dd, 1H), 7,55 (s, 1H), 7,8 (d, 1H)

(CDCly) 3,4~4,2 (széles plip, 1H), 5,0 (s, (CDCl3) 5,025 (s, 2H), 6,95 (m, 2H), 7,1 (¢,

72. 2H), 5,0 (s, 2H), 7.225 (m, 2H), 7,4 (m, 2H), 91. | 1H),7.3 (m, 3H), 7,47 (d, 2H), 7,55 (s, 1H),
7,6 G5, 1H) 7,8 (d, 1H), 9,35 (s, 1H)

73. op.: 250,2-252,2 °C; m* = 454 92. op.: 166,1-167,5 °C
(CDCly) 1,1 (t, 3H), 3.3 (kvintett, 2H), 49 (5, | 10 93. | op.:135-136,1°C

74. 2H), 5,45 (d, IH), 7,25 (m, 2H), 7,4 (m, ZH), 94, op.: 123,2—128,6 °C
186, 1E) (CDCly) 1,1 (1, 3H), 1,5 (d, 3H), 3,95-4,2
(CDCl3) 1,13 (t, 3H), 1,80 (d, 3H), 4,18 (g, 95. | (m,3H),69 (dd, 1H), 7,0 (d, 1H), 7,5 (d,

75. 2H), 5,30 (q, 1H), 6,95 (m, 2H), 7,40 (dd, 1H). 7.95 (d + 5, 2H)
1H), 7,60 (s, 1H), 7,81 (d, 1H) 15 — :

(CDCl3) 1,25 (t, 3H), 1,9 (d, 3H), 4.2 (q,

%, (DMSO0) 1,60 (d, 3H), 5,38 (q, 1H), 7,04 (dd, 2H), 5,15 (q, 1H), 7,15 (dd, 1H), 7,45 (d,
1H), 7,24 (d, 1H), 7,80 (d, 1H), 8,01 (m, 2H) 8- | 1H), 7,65 (d, 1H), 8,00 (d, TH), 8,15 (s, IH),
(CDCl3) 1,2 (t, 3H), 1,8 (d, 3H), 2,6 (s, 3H), 8,25 (d, 1H)

7. 4,2 (q,2H), 5,01 (g, 1H), 7.25 (d, 1H), 7,04 20 (CDCly) 125 (., 3H), 425 (g, 2H), 5.05 5,
(dd, 1H), 7,6 s, 1H) 97. | 2H),7.3(dd, 1H), 7,425 (d, 1H), 7,725 (d,
(CDCl3) 1,2 (1, 3H), 1,8 (d, 3H), 2,65 (t, 3H), 1H), 8,0 (d, 1H), 8,25 (s, 1H)

78. 4,2 (q, ZH), 5,1 (q, IH), 6,85 (d, 1H), 6,95 (dd, (CDC]3) 1,25 (t, 3H), 1,9 (d, 3H). 42 (q' ZH).
1H), 7,1 (d, 1H), 7.4 @d, 1H), 7,7 @ + 5, 2H) 98. | 51, 1H), 7.1 (dd, 1H), 7,25 (d, 1H), 7,85 (d,
(CDCl3) 1,25 (t, 3H), 1.9 (d, 3H), 4.2 (g, o5 1H), 8,0 (d, 1H), 8,15 (s, 1H), 8,25 (s, 1H)

79. | 2D.3.1(q 1H), 705 (dd+d, 2H), 72 (@, (CDCly) 1,25 (t, 3H), 4.2 (q, 2H), 5.0 (s, 2H),
1H), 7,7 (dd, 1H), 7.85 (dd, 1H), 8,15 (s, 99. | 7.2(m,2H),7.95 d, 1H), 8,0 (d, 1H), 8,25
1H), 8,25 (d, 1H) s 1H)

(CDCls) 1,25 (t, 3H), 1,9 (d, 3H), 4.2 (g, (CDCl3) 1,25 (¢, 3H), 1,95 (d, 3H), 4,25 (q,

80. 2H), 5,1 (q, 1H), 6,9 (d, 1H), 7,05 (dd, 1H), 100. | 2H),5,4(q, 1H), 7,15 (d, 1H), 7,27 (dd, 1H),
7,2 (d, 1H), 7,7 (dd, 1H), 7,85 (d, 1H), 7,95 | 30 7,44 (ddx2, 2H), 7.62 (s. 1H)

(d, 1H), 8,15 (s, 1H) .
(CDCl3) 1,25 (t, 3H), 1,9 (d, 3H), 425 (q,
(CDCl3) 1,25 (t, 3H), 1,9 (d, 3H), 42 (q, 101. | 2H),5,35(q, 1H), 6,92 (d, 1H), 7,02 (dd,
gi. | 2H).505(q, 1H) 69 (d, 1H), 7.0 (dd, 1H), 1H), 7,62 (s, 1H), 7,45 (dd, 1H), 7.8 (d, 1H)

7,1 (d, 1H), 7,4 (dd, 1H), 7,75 (d, 1H), 7,85
«d, 1H), 8.1 (s, 1H) 35 (CDCl3) 1,95 (d, 3H), 3,8 (s, 3H), 8,45 (q,

102. | 1H), 7,15 (d, 1H), 7,20 (dd, 1H), 7,45 (d,
(CDC]3) 1,2 (t, 3H), 1,85 (d, 3H), 4,2 (q, 2H), 7,63 (s, 1H)

82. 2H), 5,0 (q, 1H), 6,8 (dd +d, 2H), 7,7 (m,

1H), 8.05 (s, 1H) -~ | (CDCly) 1,17 (d, 3H), 1,28 (d, 3H), 1,95 (d,
103. | 3H),5,1 (q, 1H), 5,35 (g, 1H), 7,15 (d, 1H),
: (CDCl3) 1,25 @, 3H), 4,25 (q, 2H), 4,8 (s, 40 7,25 (dd, 1H), 7,42 (d, 2H), 7,63 (s, 1H)
. 1H), 6,85 (d, 1H), 6,9 (dd, 1H), 7,4 (dd, 1H),
(CDCly) 3.85 (s 3H), 5,1 (s, 2H), 7,18 (s,
7.6 (s, 1H), 7,75 (d, 1H), 7.9 (5, 1H) 104 | 15 7.3 (d. 2H). 7.45 (dd. 1H), 7,63 (s, 1H)
(CDCl3) 1,25 (t, 3H), 4,25 (q, 2H), 4,95 (s, (CDCl3) 1,93 (d, 3H), 3,8 (s, 3H), 5,35 (q,

84. 2H), 6,85 (d, 1H), 7,0 (dd, 1H), 7,425 (dd, 105. 1H), 6,93 (d, 1H), 7,02 (dd, 1H), 7,45 (dd,
1H), 7,6 (s, 1H), 7,85 (d, 1H) 45 1H), 7,63 (s, 1H), 7.8 (d, 1H)

(CDCl3) 1,25 @, 3H), 4,25 (q, 2H), 5,0 (s, (CDCly) 1,15 (d, 3H), 1,25 (d, 3H), 1,9 (d,

85. 2H), 6,9 (d, 1H), 7,15 (m, 2H), 7,7 (dd, 1H), 106 3H), 5,06 (q, 1H), 5,3 (q, 1H), 6,9 (d, 1H),
7,95 (m, 2H) * | 7,03(dd, 1H), 7,45 (d, 1H), 7,63 (s, 1H), 7.8

, d, 1H
(CDCl3) 1,25 (¢, 3H), 4,25 (g, 2H), 4,975 (s, CEL

86. 2H), 6,95 (d, 1H), 7,025 (d, 1H), 7,125 (dd, 50 (CDCl5) 0,85-0,65 (2xt, 3H), 1,1-1,2 (2xd,.

1H), 7,45 (dd, 1H), 7,75 (d, 1H), 7,9 (d, 1H) | 107. | 3H).1,4-1,6 (m, 2H), 1,9 (q, 3H), 4,9 (m,
1H), 5,3 (q, 1H), 6,9 (m, 1H), 7,02 (m, 1H),
(CDCl3) 4,8-5,2 (széles, 1H), 4,9 (s, 2H), 7,45 (dd, 1H), 7,65 (s, 1H), 7,8 (d, 1H)

87. 6,875 (d, 1H), 7,0 (dd, 1H), 7,425 (dd, 1H),

7,6 s, 1H), 7,825 (d, 1H) (CDCly) 1,3 (¢, 3H), 4,3 (q, 2H), 5,08 (s, 2H),
55 108. | 7,02 (d, 1H), 7,25 (dd, 1H), 7,45 (d, 1H),

88. M* = 455; MH* = 456; op.: 236,7-237,7 °C 7,65 (d, 1H), 7,77 (dd, 1H), 8,35 (d, 1H)
(CDCl3) 1,05 (¢, 3H), 3,25 (q, 2H), 4,85 (s, (CDCl3) 1,25 (1, 3H), 4,2 (q, 2H), 4,9 (s, 2H),

89. 2H), 5,45 (t, 1H), 6,875 (d, 1H), 7,1 (dd, 109. | 6,8(d, 1H), 6,95 (dd, 1H), 7.7 (s, 2H), 7,82
1H),7.42 (dd, 1H), 76 (5, 1H), 785 A, 1H) | g5 (, 1H)
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Az (I) altalanos képleti vegyiileteket a kovetkezs
médszerekkel éllithatjuk eld:

a) a (II’) 4ltalanos képletd vegyiileteket — a képlet-
ben A, B és D jelentése az (I) altaldnos képletnél
megadott s J —~OH csoportot jelent — adott esetben
bézis jelenlétében (III) 4ltalanos képletd vegyiiletekkel
reagéltatjuk — a képletben Ar jelentése az (I) 4ltaldnos
képletnél megadott és Z kiléps csoportot jelent —; vagy

b) a (XLI) 4ltaldnos képletd vegyiileteket — a kép-
letben Ar jelentése az (I) dltalinos képletnél megadott,
és A”, B” és D” egymist6l fiiggetleniil N, NR2, NH,
CRS, CH vagy CHR® csoportot jelent, azzal a feltétel-
lel, hogy A”, B” és D" koziil kett§ N, NR? vagy NH
csoportot jelent, és A”, B” és D” legaldbb egyike
hidrogénatomot hordozé csoport ~ szerves olddszer-
ben, bazis jelenlétében (VII) 4ltaldnos képletdi vegyiile-
tekkel reagéltatjuk — a képletben R3, R* és RS jelentése
az (I) éltalanos képletnél megadott és Z kiléps csopor-
tot jelent —; vagy

c) a (XLII) 4ltaldnos képletil vegyiileteket — a kép-
letben Ar, R3, R* és R? jelentése az (I) 4ltaldnos képlet-
nél megadott, és R3? hidrogénatomot vagy rovid szén-
lancd alkilcsoportot jelent — vizelvon6szer jelenlétében
ciklizaljuk.

A fenti médszereket a kovetkezOkben részleteseb-
ben ismertetjiik.

Az (1A) éltalanos képletd vegyiileteket tigy 4llithat-
juk eld, hogy a (IT) 4ltaldnos képletdi vegyiileteket — a
képletben V, R3, R* és R jelentése az (IA) 4ltalanos
képletné]l megadott — adott esetben bézis jelenlétében
(IIT) 4ltalanos képlet(i vegyiiletekkel reagéltatjuk — a
képletben Ar jelentése az (I) 4ltaldnos képletnél meg-
adott és Z kiléps csoportot jelent.

Z kilép6 csoportként példdul szulfonétcsoportot,
igy metédn-szulfonit vagy p-toluol-szulfonat-csoportot,
vagy halogénatomot, igy fluor-, brém- vagy kl6ratomot
jelenthet.

A reakci6ban bazisként példaul nitrium-hidridet,
alkélifém-karbondtokat és  alkélifém-hidroxidokat
hasznélhatunk. _

A reakci6t eldnyosen szerves oldészer, igy dimetil-
formamid, dimetil-szulfoxid, révid szénlancd alkanol
vagy rovid szénlancid keton jelenlétében végezzik. A
reakcié hoOmérséklete kozepes érték, példéul 20—
120 °C, rendszerint 100-110 °C lehet.

A (II) 4ltaldnos képletil vegyiileteket gy 4llithatjuk
el6, hogy a (IV) 4ltaldnos képletii vegyiileteket ~ a
képletben V, R3, R R3 jelentése az (IA) 4ltaldnos
képletnél megadott — salétromsavval diazotaljuk, majd
a diaz6éniums6t vizes savas hidrolizisnek vetjiik ald. A
reakciét példdul a J. Org. Chem. 42 (12), 2053 (1977)
koézleményben leirtak szerint végezhetjiik.

Azokat a (IT) 4ltaldnos képletd vegyiileteket, ame-
lyekben V cianocsoportt6] eltérs csoportot jelent, dgy is
eléallithatjuk, hogy a (IV) 4ltalanos képleti vegyiileteket
6,8-8,4 bar nyoméson, 150-170 °C-on vizzel és kénsav-
val reagéltatjuk. A reakciét példdul a J. Chem., Soc. 2412
(1955) kozleményben leirtak szerint végezhetjiik.

A (II) 4ltalénos képletil vegyiiletek wjak.

A (IV) éltalénos képletd vegyiileteket az (V) 4ltal4-
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nos képletd nitrovegyiiletek — a képletben V, R3, R4 és
RS jelentése az (IA) 4ltaldnos képletnél megadott —
redukalasdval allithatjuk el6.

Az (V) éltaldnos képletll vegyiileteket ismert mé-
don, szokdsos redukalészerek felhasznélasival redu-
kalhatjuk. Redukélészerként példaul sbsav és natrium-
ditionit vagy 6n elegyét, vas és sésav elegyét, izo-
propanol jelenlétében redukdlt vas és sésav elegyét,
vagy csontszénre felvitt pallidium katalizétor jelenlé-
tében hidrogént hasznalhatunk. A reakciét elénydsen
szerves olddszer, példdul rovid szénldnci alkanol vagy
vizes alkanol jelenlétében, rendszerint 20-90 °C-on vé-
gezziik.

A (IV) 4ltalanos képletd vegyiiletek djak. :

Az (V) éltalanos képletil vegyiileteket ugy Allithat-
juk el6, hogy a (VI) dltalanos képletd vegyiileteket — a
képletben V jelentése az (IA) 4ltalanos képletnél meg-
adott — (VII) 4ltaldnos képletd vegyliletekkel reagil-
tatjuk — a képletben X, R3, R* és R jelentése az (IA)
altaldnos képletnél megadott és Z kilépS csoportot
(példaul a kordbbiakban felsorolt kilépd csoportokat)
jelent. A reakci6t oldészer, példaul dimetil-formamid,
dimetil-szulfoxid vagy rovid szénlénci alkil-ketonok
és béazis, igy nétrium-hidrid, alkélifém-karbonatok
vagy alkalifém-hidroxidok jelenlétében, 20-80 °C-on
hajtjuk végre.

Az (V) dltaldnos képletii vegyiiletek djak.

A (I), (VI) és (VII) 4ltaldnos képletd vegyiiletek
ismertek, vagy ismert médszerekkel 4llithat6k el6 is-
mert kiindulési anyagokbél.

Azokat az (JA) 4ltaldnos képletd vegyiileteket,

, amelyekben az Ar-W-csoport a 6-ost6] eltérs helyzet-

ben kapcsolédik az indazolgyiirGhéz, a (VI) éltalanos
képletll vegyliletek megfelels nitro-anal6gjaib6l kiin-
dulva is el6dllithaték. Ezeket az analégokat ismert
mddszerekkel allithatjuk el6.

Azokat az (IA) éltalinos képletd vegyiileteket,
amelyekben V az indazolgy(r(i 3-as helyzetéhez kap-
csol6dé hidrogénatomot jelent, és az Ar—O-csoport az
indazolgy(r( 6-os helyzetéhez kapcsolddik, dgy is el6-
allithatjuk, hogy a (IX) 4ltaldnos képletd vegyiileteket
- a képletben Ar jelentése az (IA) altalanos képletnél
megadott ~ (VII) altalanos képletd vegyiiletekkel rea-
galtatjuk. A reakci6t oldészerben, igy dimetil-form-
amidban, dimetil-szulfoxidban, révid szénlanci alka-
nolban vagy rovid szénléncd alkanonban, 60-100 °C-
on, bazis, igy nétrium-hidrid, alk4lifém-karbonat vagy
alk4lifém-hidroxid jelenlétében hajtjuk végre.

A (IX) 4ltaldnos képletii vegyiileteket az (X) 4ltaldnos
képletd vegyiiletek — a képletben Ar jelentése az (IA) 4l-
taldnos képletnél megadott és R?* rovid szénlancy alkil-
csoportot jelent — dezacilezésével 4llithatjuk eld.

A (IX) 4ltalanos képletd vegyiiletek djak.

A (X) 4ltalanos képletd vegyiileteket Jacobson-re-
akciéval [C. Ruchardt és V. Hassmann: Synthesis 375,
1972; F. Trondlin, R. Wermer és C. Ruchardt: Ber. 111,
367 (1978)] Allithatjuk el6 a (XI) 4ltalinos képletd
vegyliletekbSl — a képletben Ar jelentése az (IA) 4ltals-
nos képletnél megadott. A reakciét oldészer, igy benzol
vagy toluol jelenlétében, 80~110 °C-on végezziik.
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A (X) ltalanos képlet( vegyiiletek jak.

A (XI) dltalanos képletd vegyiileteket a (XII) ltala-

nos képleti vegyiiletek — a képletben Ar jelentése az

(IA) éltalénos képletnél megadott — redukélasaval allit-
hatjuk el8.

A redukalast szakember szdmdra ismert korilmé-
nyek kozott, hagyomanyos reduklészerek felhasznala-
sdval végezhetjilk. Redukélészerként példaul sésav és
natrium-ditionit vagy 6n elegyét, vas és sésav elegyét,
izopropanol jelenlétében redukalt vas és sésav elegyét,
vagy csontszénre felvitt palladium kataliz4tor jelenlé-
tében hidrogént hasznélunk. A reakci6t elényosen szer-
ves oldészer, példaul rovid szénlancd alkanol vagy
vizes alkanol jelenlétében, rendszerint 20~90 °C-on vé-
gezziik.

A 4-(2,4-dik16r-fenoxi)-2-metil-anilintgl eltérd (X1)
altaldnos képletii vegyiiletek djak.

- A (XTI) altalanos képletii vegyiileteket gy 4llithat-
juk el6, hogy a (III) altalanos képletl vegyiileteket
4-metil-3-nitro-fenollal (ismert vegyiilet) reagaltatjuk.
A reakcidt oldészerben, igy dimetil-formamidban, di-
metil-szulfoxidban vagy rovid szénlanci alkanonban,
90-120 °C-on, bézis, igy nétrium-hidrid, alkélifém-
karbonat vagy alkalifém-hidroxid jelenlétében végez-
ziik.

A 2-(2,4-dikl6r-fenoxi)-2-metil-nitro-benzoltél el-
tér6 (X1II) altalanos képleti vegyiiletek tjak.

A fentiekhez hasonléan 4llithatjuk el§ a megfeleld
5-aril-indazol-vegytleteket a megfeleld kiindulési
anyagokbdl.

Az (IB) 4ltalanos képletii vegyiileteket — a képlet-
ben Ar és V jelentése az (IA) 4ltaldnos képletnél meg-
adott, de V nem jelenthet trifluor-metil-csoportot, R%
pedig ~-CH,COOR!! vagy CH(CH;)COOR'! 4ltaldnos
képletd csoportot jelent, amelyekben R!! jelentése az
(1A) altalanos képletnél megadott — Gigy éllithatjuk eld,
hogy a (IIB) ltalanos képletti vegytileteket ~ a képlet-
ben R? jelentése a fenti — (I1I) 4ltalanos képletti vegyii-
letekkel reagéltatjuk.

A (IIB) 4ltalanos képleti vegyiileteket példaul Fucher
és Tafel médszerével (Ann. 227, 1885, 303) allithatjuk
elS. Az eljarést az 1. reakciévézlaton szemléltetjiik.

Az 1. reakciévézlaton bemutatott eljards szerint az
R% helyén —-CH,COOH csoportot tartalmazé (IIB) 4l-
talanos képletll vegyiiletet a (XIII) képletli vegyiilet
demetilezésével allitjuk elS. Demetilez&szerként példé-
ul bér-tribromidot hasznélunk, és a reakci6t dikl6r-me-
tanos kozegben, —70 °C és =50 °C kozotti h6mérsékle-
ten végezzikk. Kivant esetben a kapott terméket a
megfeleld R!'-OH &ltalanos képletli alkohollal észte-
rezziik.

A (XTII) 4ltalénos képletd vegyiilet elGallitasa sordn
a (XIV) képletii vegyiiletet vizes nétrium- vagy kali-
um-hidroxid oldatban, 0-20 °C-on levegdvel reagél-
tatva ciklizdljuk.

A (XIV) képleti vegyiiletet gy 4llithatjuk eld,
hogy a (XV) képletl vegyiiletet a megfelel6 aminna
redukéljuk, a kapott amint nétrium-nitrittel és tdmény
vizes s6savoldattal diazotaljuk, és a kapott diazénium-
vegylletet redukéljuk. Az utdbbi 1épésben redukalé-

10

16

20

25

30

35

40

45

50

55

60

szerként példaul on(Il)-klorid és s6sav elegyét vagy
natrium-szulfit €s kén-dioxid elegyét hasznilhatjuk.

A (XV) képletil vegyiiletet gy éllithatjuk eld, hogy
a (XVI) képletti vegyiiletet 150~180 °C-on ecetsav-
anhidriddel és nétrium-acetéttal reagéltatjuk.

A (XVI) képletd vegyiilet ismert anyag.

Az eldz8ekben ismertetett eljarassal olyan (IB) 4l-
taldnos képletil vegyiileteket allithatunk el6, amelyek-
ben V hidrogénatomot jelent. A V helyén hidrogén-
atomtdl eltér§ csoportot tartalmazé (IB) éltalanos kép-
letli vegyiileteket ismert médon alakithatjuk ki a V
helyén hidrogénatomot tartalmazé szirmazékokbdl.
igy példaul a V helyén hidrogénatomot tartalmazé (IB)
altaldnos képletd vegyiileteket rovid szénlancu alkil-
halogenidekkel (példdul metil-jodiddal) vagy rovid
szénléncd alkil-szulfatokkal (péld4ul dimetil-szulfattal
vagy dietil-szulfattal) reagéltatva a megfelels, V he-
lyén rovid szénlanci alkilcsoportot tartalmazé (IB) 4l-
talanos képletd vegyiileteket allithatjuk eld.

Az eldzGekben ismertetett eljarassal olyan (IB) 4l-
talanos képletd vegyiileteket allithatunk eld, amelyek-
ben R —~CH,COOR!! 4ltaldnos képletli csoportot je-
lent. Ha ezeket a vegyiileteket tetrahidrofurénban, 0 °C
és —40 °C kozotti h6mérsékleten bézissal, példaul kali-
um-terc-butoxiddal vagy kalium- vagy litium-bisz(tri-
metil-szilil)-amiddal, majd metil-jodiddal reagéltatjuk,
a megfelels, R% helyén ~CH(CH;)COOR!! 4ltal4nos
képletdi csoportot hordoz6 (IB) 4ltaldnos képletd ve-
gyiiletekhez jutunk.

Hasonl6an allitjuk el a megfelel§ 6-ariloxi-ind-
azolokat a megfeleld kiindul4si anyagokbd6l.

A (XIII) képletl kozbens§ terméket Kariyone és
Yagi médszerével [Chem. Abstr. 93, 1863405 (1980)]
is elGallithatjuk. Az eljarast a 2. reakcidvéizlaton szem-
1éltetjitk.

A 2. reakciévézlaton bemutatott eljards szerint a
(XTII) képletd vegyiiletet ugy dallitjuk els, hogy a
(XVII) képletl vegyiiletet hidrazin-hidrattal reagdl-
tatjuk. A reakciot aktiv szén jelenlétében, vizes nétri-
um-hidroxidos kozegben, 30-80 °C-on végezzik.

A (XVII) képletd vegyiiletet tigy allithatjuk el6, hogy
a (XVI) képletii vegyiiletet hangyasavban, 40-95 °C-on
malonsavval és ammonium-formiattal reagéltatjuk.

Az A helyén nitrogénatomot, B helyén —CR® képle-
td csoportot és D helyén NCR3R*R képletii csoportot
tartalmazé (IC) 4ltalanos képletii vegyiileteket dgy 4l-
lithatjuk el6, hogy a (XVIII) altaldnos képleti vegyiile-
teket — a képletben Ar és RS jelentése az (IC) 4ltal4nos
képletné]l megadott — (VII) 4ltalanos képletd vegyiile-
tekkel reagaltatjuk. A reakciét old6szerben, igy dime-
til-szulfoxidban, dimetil-formamidban, acetonitrilben
vagy rovid szénlénci alkil-ketonban, bazis, péld4ul
natrium-hidrid vagy alkélifém-karbonit jelenlétében,
50-100 °C-on hajtjuk végre. ' ‘

A reakci6 soran két regioizomer képzGdik, ame-
lyek ismert médszerekkel, péld4ul preparativ vékony-
réteg-kromatograféldssal egyszerden elvélaszthat6k
egymastol. : _

A (XVIII) 4ltalanos képletd vegyiileteket vigy 4llit-
hatjuk el§, hogy a (XIX) 4ltaldnos képletdi vegyiileteket
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" — a képletben Ar jelentése az (IC) éltalanos képletnél
megadott — alifds szerves sav és adott esetben vizes
dsvanyi sav, igy vizes sésavoldat jelenlétében, 100~
120 °C-on ciklizéljuk.

A (XVIII) altalanos képleti vegyiiletek tijak.

A (XIX) altalanos képletii vegyiileteket a (XX) élta-
lanos képletii dinitro-vegyiiletek — a képletben Ar je-
lentése az (IC) 4ltaldnos képletnél megadott — reduké-
lasaval allithatjuk el6.

A redukci6t szakember szdméra ismert médon, ha-
gyomanyos redukéal6szerek felhasznélasival végezhet-
jik. Redukélészerként példaul nétrium-bér-hidridet
hasznélhatunk csontszénre felvitt pallddium katalizitor
jeleniétében. A reakciét eldnyosen szerves olddszer,
példdul rovid szénldnci alkanol vagy vizes rovid szén-
lancd alkanol jelenlétében, —20 °C és 10 °C kozotti
hémérsékleten végezziik.

A (XX) éltalanos képletd vegytileteket a (XXI) 4lta-
lanos képlet( vegyiiletek — a képletben Ar jelentése az
(IC) 4ltaldnos képletnél megadott — nitralasaval 4llit-
hatjuk eld. Nitral6 reagensként példaul kalium-nitrét és
tdmény kénsav elegyét hasznélhatjuk. A reakciét eld-
nyosen oldészer, példdul ecetsavanhidrid, metilén-di-
klorid, etilén-diklorid vagy tomény kénsav jelenlété-
ben, rendszerint -20 °C és 25 °C kozotti hGmérsékleten
végezzik.

A (XXI) 4ltalanos képletd vegyiileteket tigy allit-
hatjuk el8, hogy m-nitro-fenolt (III) 4ltalinos képleti
vegyiiletekkel reagaltatunk. A reakci6t szerves oldé-
szerben, igy dimetil-szulfoxidban, révid szénlanci al-
kil-ketonokban (péld4ul acetonban vagy butanonban),
vagy rovid szénldnci glikol-metil-éterekben (igy
MeOCH,CH,0Me-ben), bazis, példaul alkélifém-hidr-
oxid vagy -karbonét (igy kdlium-hidroxid vagy -karbo-
nét) jelenlétében, 50-120 °C-on végezziik.

Ha olyan (IC) 4ltaldnos képletii vegyiileteket kiva-
nunk eléllitani, amelyekben az Ar-O-csoport a
benzimidazol-gytirii karbociklusos gydrijének mdasik
helyzetéhez kapcsolddik, a (XX) 4ltalanos képletd di-
nitro-vegyiiletek megfeleld analégjaibél indulunk ki.
Ezeket a vegyiileteket ismert médszerekkel allithatjuk
eld ismert kiinduldsi anyagokbdi.

A (XVIII) altalanos képletli vegyiileteket tigy is el6-
allithatjuk, hogy a (XXII) 4ltalanos képleti vegyiileteket
— a képletben Ar jelentése az (IC) 4ltaldnos képletnél
megadott és Alk rovid szénlénci alkilcsoportot jelent —
melegités kozben, 100-120 °C-on a megfelels rovid
szénlénci alifds karbonsavakkal reagéltatjuk.

A (XXII) 4ltaldnos képletli vegyiileteket a (XXIII)
altalanos képletd vegyiiletek — a képletben Ar jelentése
az (IC) 4ltalénos képletnél megadott és Alk rovid szén-
lénci alkilcsoportot jelent — redukalasaval 4llithatjuk
eld. A redukciét szakember szdmdara ismert médon,
hagyoményos redukélészerek felhasznalasaval végez-
hetjiik, példaul tigy, hogy a (XXIII) 4ltalinos képletd
vegyiileteket vizes sésavoldatban, 0-10 °C-on titAn-tri-
kloriddal kezeljiik.

A (XXIII) 4ltaldnos képletii vegyiileteket a (XXIV)
4ltalénos képletd vegyiiletek — a képletben Ar jelentése
az (IC) 4ltaldnos képletnél megadott és Alk rovid szén-
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10

lanci alkilcsoportot jelent — nitrélasaval allithatjuk eld.
Nitrélészerként példdul tomény salétromsav és ecet-
sav-anhidrid elegyét hasznélhatjuk —10 °C és 0 °C ko-
zotti hGmérsékleten. ,

A (XXIV) éltalanos képletli vegyiileteket tigy allit-
hatjuk el6, hogy a (XXV) altaldnos képletli vegyiilete-
ket — a képletben Alk rovid szénlanci alkilcsoportot
jelent — (III) 4ltaldnos képlet vegyiiletekkel reagél-
tatjuk. A reakci6t szerves olddszerben, igy dimetil-
szulfoxidban, dimetil-formamidban vagy rovid szén-
lancid alkil-ketonokban, bézis, igy alkélifém-hidroxid -
vagy -karbonat jelenlétében, 50-120 °C-on hajthatjuk
végre.

A (XXV) édltalinos képleti vegyiiletek ismertek,
vagy ismert médon allithaték el§ ismert kiinduldsi
anyagokbdl.

Az A helyén nitrogénatomot, D helyén NH csoportot
és B helyén C-CR3R“R? 4ltaldnos képletii csoportot tar-
talmazé (IC) altalanos képlet( vegyiileteket tigy is elo-
allithatjuk, hogy a (XX'VI) 4ltalanos képletti vegyiileteket
- a képletben Ar, R3, R* és R3 jelentése az (IC) 4ltalanos
képletnél megadott ~ vizelvonészer, példéul foszfor-
pentoxid jelenlétében, 120-160 °C-on ciklizaljuk.

A (XXVI) 4ltalanos képletil vegyiiletek eldallitisa
sordn a (XIX) 4ltaldnos képletii vegyiileteket diciklo-
hexil-karbodiimid jelenlétében, oldészerben (péld4ul
dietil-éterben vagy diklér-meténban), 10-25 °C-on
(XXVII) 4ltaldnos képletd vegyliletekkel reagéltatjuk —
a képletben R? R* és R jelentése az (IC) 4ltaldnos
képletnél megadott.

A (XXVII) 4ltalanos képletd vegyiiletek ismertek,
vagy ismert médon 4llithaték el ismert kiindulédsi
anyagokbdl.

Azokat az (IC) 4ltalanos képleti vegyiileteket,
amelyekben A nitrogénatomot, D N-(1-6 szénatomos
alkil)-csoportot és B —C-CR3R“R’ 4ltaldnos képletd
csoportot jelent, gy is elGallithatjuk, hogy a (XX VIII)
4ltalanos képletd vegyiileteket — a képletben Ar, R3, R*
és R? jelentése az (IC) 4ltalanos képletnél megadott és
Alk rdvid szénlancd alkil-csoportot jelent — ciklizaljuk.
A reakciét a (XXVI) altalanos képlett vegyiiletek cik-
lizdlasanal leirtak szerint végezziik.

A (XXVII) altaldnos képletd vegyiileteket a
(XXIX) éltaldnos képletli vegyiiletekbdl — a képletben
Ar jelentése az (IC) 4ltaldnos képletnél megadott és
Alk révid szénlanci alkilcsoportot jelent — 4llithatjuk
el6 a (XXVI) 4ltaldnos képletli vegyiiletek el54lli-
tdsan4l leirt eljardssal.

A (XXIX) éltaldnos képletd vegyiileteket a (XXX)
altaldnos képletli vegyiiletek — a képletben Ar jelentése
az (IC) 4ltalénos képletnél megadott és Alk rovid szén-
lanci alkilcsoportot jelent — redukéldsdval allithatjuk
eld. A redukci6t szakember szdméra ismert koriilmé-
nyek kozott végezhetjiik, hagyomdanyos redukalészerek
felhasznéldsdval. Redukdl6szerként példdul nétrium-
bér-hidridet hasznalhatunk pallddium/csontszén katali-
zétor jelenlétében. A reakci6t eldnyosen szerves oldé6-
szer, példdul rovid szénlanci alkanol vagy vizes rovid
szénlénci alkanol jelenlétében, 20 °C és 10 °C kozotti
hémérsékleten végezziik.
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A (XXX) altalanos képletli vegyiileteket a (XX)
altalanos képletd vegyiiletekbdl 4llitjuk eld. A reakci6t
15-25 °C-on, olddszer, példaul dimetil-formamid vagy
rovid szénlanci alkanol jelenlétében végezziik. Rea-
gensként rovid szénlancd alkil-aminokat haszndlunk
bazis, példaul trietil-amin jelenlétében.

Azokat az (IC) altaldnos képletd vegyiileteket,
amelyekben A nitrogénatomot, B ~C~CF; csoportot, D
~N-CR3R“R’ 4ltalanos képletd csoportot jelent, tgy is
eldallithatjuk, hogy a (XXXV) 4ltalanos képletd ve-
gyiileteket — a képletben R, R* és R5 jelentése az (IC)
dltalanos képletnél megadott — (III) altaldnos képleti
vegyiiletekkel reagéltatjuk. A reakcidt szerves oldé-
szerben, igy dimetil-formamidban, dimetil-szulf-
oxidban vagy rovid szénldncy alkil-ketonokban, bézis,
igy alkélifém-hidroxid vagy -karbonit jelenlétében,
50-120 °C-on végezziik.

A (XXXV) dltaldnos képletd vegytileteket Ggy Allit-
hatjuk el6, hogy a (XXXVI) altalanos képleti vegyiilete-
ket — a képletben R3, R* és R? jelentése az (IC) 4ltalénos
képletné]l megadott — szerves olddszerben (igy diklér-
metdnban), —70 °C-on bér-tribromiddal demetilezziik,
majd a kapott terméket észterezziik. Az észterezéshez al-
koholként példaul etanolt haszndlunk, és a reakciét pél-

daul tomény kénsav jelenlétében, 60-80 °C-on végezziik.

A (XXXV) ltaldnos képleti vegyiiletek tjak.

A (XXXVI) altalanos képletd vegyiileteket gy 4l-
lithatjuk el6, hogy a — példdul 6-metoxi-csoporttal
szubsztitudlt — 2-(trifluor-metil)-benzimidazolt (VII)
éltalanos képletd vegyiiletekkel reagéltatunk. A reakci-
6t szerves oldészerben, igy acetonitrilben, dimetil-
formamidban vagy révid szénldncid alkil-ketonokban,
bazis, igy alkélifém-hidroxid vagy -karbonat jelenlété-
ben, 50~120 °C-on végezziik.

Példaul a 6-metoxi-2-(trifluor-metil)-benzimidazol
elGéllitisa sordn az ismert 4-metoxi-1,2-fenilén-di-
amin-hidrokloridot trifluor-ecetsavas kozegben tri-
fluor-ecetsav-anhidriddel reagaltatjuk. A reakciét 70—
80 °C-on, az Organic Synthesis Coll. Vol. II, 65 kozle-
ményben leirt altalanos médszer szerint végezziik.

A (XXXVI) éltalanos képletli vegyiiletek djak.

Azokat az (IC) 4ltaldnos képletd vegyiileteket,
amelyekben B CR® csoportot és R cianocsoportot je-
lent, gy allithatjuk el8, hogy a (XXXVII) éltaldnos
képletd vegyuleteket — a képletben Ar jelentése az (IC)
4ltalanos képletnél megadott — (VII) dltalanos képletil
vegyiiletekkel reagéltatjuk. A reakciot oldészerben, igy
acetonitrilben, dimetil-szulfoxidban, dimetil-form-
amidban vagy rovid szénléncd alkil-ketonban, bazis,
példaul alkélifém-karbonat vagy -hidrid jelenlétében,
70-100 °C-on hajtjuk végre. A reakci6 sor4n két regio-
izomer képz&dik, amelyek ismert médszerekkel, példa-
ul preparativ vékonyréteg-kromatografilassal egysze-
riien elvélaszthaték egymastol.

A (XXXVII) altalanos képletd vegyiileteket S. Ta-
kahashi és H. Kano médszerével [Chem. Pharm. Bull.
Tokyo 74, 1219 (1966)] allithatjuk el6 (XXX VIII) 4lta-
lanos képletii vegytiletekbdl — a képletben Ar jelentése
az (IC) altalanos képletnél megadott.

A (XXXVII) 4ltaldnos képletd vegyiiletek tijak.
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A (XXXVIII) altaldnos képletd vegyiileteket dgy 4l-
lithatjuk el8, hogy a (XXXIX) altaldnos képletd vegyiile-
teket — a képletben Ar jelentése az (IC) &ltalanos képlet-
nél megadott— D. J. Moody és munkatirsai médszerével
[J. Chem. Soc. Perkin I, 681 (1988)] ciklizaljuk.

A (XXXVIIT) italanos képletd vegyiiletek djak.

A (XXXIX) éltalanos képletd vegyiileteket D. J.
Moody és munkatirsai médszerével [J. Chem. Soc.
Perkin I, 681 (1988)] allithatjuk el6 (XL) 4ltalanos
képletd vegyiiletekbdl — a képletben Ar jelentése az
(IC) éltalanos képletnél megadott.

A (XXXIX) éltaldnos képletd vegyiiletek djak. Ol-
talmi igényiink a (XXXIX) altalanos képletd vegyiile-
tek eldallitaséra is kiterjed.

- A (XL) éltalanos képletd vegyiileteket a (XXIII)
altalanos képletd vegyiiletek hidrolizisével allithatjuk
eld. A hidrolizist példaul rovid szénlanci alkanonban,
igy etanolban, vizes séoldat vagy kénsavoldat jelenlé-
tében, 60—-100 °C-on végezhetjiik.

Kivént esetben az (I) dltalanos képletd vegyiileteket
egy vagy tobb utdlagos atalakitisi miivelette] mas (I)
altalanos képletd vegyiiletekké alakithatjuk. A kovetke-
2§ utdlagos 4talakitdsi miveleteket végezhetjiik el:

(i) az RS helyén 4116 alkoxi-karbonil-csoportot hid-
rolizissel karboxilcsoporttd alakitjuk;

(ii) az RS helyén all6 karboxilcsoportot észterezziik,
vagy s6vé, amiddé, szulfonamiddéd, hidrazidd4d vagy
hidrazinium-szdrmazékka alakitjuk;

(iii) az A helyén nitrogénatomot tartalmazé vegyii-
leteket kvaterner ammoéniumsdikké alakitjuk;

(iv) az R? helyén -COO(1-10 szénatomos alkil)-cso-
portot, és R3 és/vagy R* helyén hidrogénatomot tartalma-
z6 vegylleteket bazis jelenlétében végzett alkilezéssel a
megfeleld szubsztitualt észterekké alakitjuk.

Miként mér kozoltiik, az (I) 4ltaldnos képletd ve-
gyiiletek herbicid hatéssal rendelkeznek. Az (I) 4ltals-
nos képleti vegyiileteket tartalmazé kompoziciék hata-
sos mennyiségét a novényekre vagy azok termeszt&ko-
zegeire felvive kiirthatjuk vagy silyosan kérosithatjuk
a nem kivént n6vényeket.

Az (I) altaldnos képletl vegyiiletek az egyszikd és
kétszik gyomnovények széles vélasztékdval szemben
fejtenek ki herbicid hatdst. Az (I) Altaldnos képletd
vegyiiletek egyes képviselSi meghatdrozott ndvényfaj-
takat szelektiven irtanak, és példdul gyapot, sz6jabab,
kukorica, rizs és biiza kozott é16skodd gyomnovények
szelektiv irtdsdra alkalmazhat6k.

Az (I) éltalanos képletdi vegyiileteket tartalmazé
kompoziciékat kozvetleniil az irtandé gyomnovények-
re vihetjik fel (kikelés uténi kezelés), vagy a gyomno-
vények kikelése el6tt a talajra juttathatjuk (kikelés el6t-
ti kezelés). Ezek a készitmények elsSsorban kikelés
utdni kezelésben fejtenek ki erds herbicid hatést.

A talflméany szerinti kompozici6k az (I) dltaldnos
képletii vegyiiletek mellett szildrd vagy folyékony hor-
dozbéanyagot vagy higitoszert, tovibb4 adott esetben
egyéb segédanyagokat tartalmazhatnak. ‘

Az (I) altaldnos képletii hat6anyagokat tartalmaz6
kompozici6k kozvetleniil felhasznalhat6 hig készitmé-
nyek és felhasznélas el6tt — rendszerint vizzel — higi-
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tand6 koncentritumok egyaréant lehetnek. A kompozi-
cidk elnydsen 0,01-90 témeg% (I) éltalanos képletd
hat6anyagot tartalmaznak. A kézvetleniil felhasznélha-
t6 hig készitmények hatéanyag-tartalma el6nydsen
0,01-2 tdmeg% lehet, mig a koncentratumok rendsze-
rint 20-90 t6meg%, eldnydsen 20-70 témeg% haté-
anyagot tartalmazhatnak.

A szilard kompoziciék példéul granulitumok vagy
porozészerek lehetnek; az utébbiak a hatéanyagot fi-
nom eloszlasd szilard higitéanyaggal, példaul kaolin-
nal, bentonittal, szilikagéllel, dolomittal, kalcium-kar-
bonéttal, talkummal, poritott magnézium-oxiddal, ful-
lerfolddel vagy gipsszel egyiitt tartalmazzak. A szilrd
készitmények diszpergélhaté granulitumok vagy porok
is lehetnek, amelyek a készitmény folyadékokban valé
diszpergildsanak elGsegitésére nedvesitGszereket is tar-
talmaznak. A por alaki szilard készitményeket levelek
porozésara hasznilhatjuk fel.

A folyékony kompoziciék példaul a hatéanyag vi-
zes oldatai vagy diszperzi6i lehetnek, amelyek adott
esetben feliiletaktiv anyagot is tartalmaznak. A folyé-
kony kompozici6k a hatéanyag vizzel nem elegyeds
szerves oldészerrel készitett oldatai vagy diszperziéi is
lehetnek, amelyeket cseppecskék forméajaban oszlatha-
tunk el vizben.

A készitmények elGallitdsdhoz kationos, anionos és
nemionos feliiletaktiv anyagokat egyarént felhaszn4l-
hatunk. A kationos feliiletaktiv anyagok koziil példa-
ként a kvaterner amménium-vegyiileteket, igy a cetil-
trimetil-ammoénium-bromidot emlitjik meg. Az an-
ionos feliiletaktiv anyagok péld4ul a kovetkezdk lehet-
nek: szappanok, alifds kénsav-monoészter-sok (igy
nétrium-lauril-szulfat) és szulfondlt aromas vegyiiletek
s6i (igy nétrium-dodecil-benzolszulfon4t, natrium-,
kalcium- és amménium-ligninszulfon4t és -butil-nafta-
linszulfonét, és di- és triizopropil-naftalinszulfonsav-
nétriumsok keveréke). Nemionos feliiletaktiv anyagok-
ként példaul a kovetkezoket hasznalhatjuk: etilén-oxid
zsiralkoholokkal (igy oleil-alkohollal és cetil-alkohol-
lal) vagy alkil-fenolokkal [igy oktil-fenollal, nonil-fe-
nollal (példaul Agral 90) vagy oktil-krezollal] képezett
kondenzacids termékei, hosszi szénldncd zsirsavakbél
és hexitanhidridekbd! levezethetS részleges észterek,
az utébbi részleges észterek etilén-oxiddal képezett
kondenz4ciés termékei, lecitinek, és szilikon-tipust
feliiletaktiv anyagok (sziloxdn-lancot tartalmazé vazi,
vizben old6dé feliiletaktiv anyagok, példdul Silwet
L77). Asvanyolajokhoz eldnyosen adhat6 feliiletaktiv
anyagként az Atplus 411F.

A vizes oldatokat vagy diszperzi6kat példdul figy
allithatjuk el6, hogy a hat6anyagot — adott esetben
nedvesitdszer jelenlétében — vizben vagy szerves oldé-
szerben oldjuk, majd amennyiben szerves oldészert
hasznéltunk, az igy kapott elegyet vizhez adjuk. Adott
esetben a viz is tartalmazhat nedvesits- vagy diszper-
gélbszert. Szerves oldGszerként példaul etilén-di-
kloridot, izopropanolt, propilénglikolt, diaceton-alko-
holt, toluolt, kerozint, metil-naftalint, xilolokat és tri-
klér-etilént hasznalhatunk.

Avizes oldatok vagy diszperzidk formajaban felhasz-
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nalandé készitményeket rendszerint nagy hatéanyag-tar-
talmi koncentrdtumok forméjaban hozzuk forgalomba,
amelyeket felhasznélas el6tt vizzel higitunk. A koncent-
ratumokkal szemben leggyakrabban tdmasztott kovetel-
mény az, hogy hosszii idSn 4t valtozés nélkiil tarolhatéak
legyenek, és hosszas tarolds utin vizzel higitva kellGen
hosszii ideig homogén, hagyoményos permetez6beren-
dezéssel felvihetd kompozicidkat képezzenek. A kon-
centratumok rendszerint 20-90 tdmeg%, el6nyosen 20—
70 tomeg% hatbanyagot tartalmaznak. A felhasznal4sra
kész hig kompoziciék hatéanyag-tartalma a felhasznalas
céljatdl fuggden valtozik; ezek a készitmények azonban
rendszerint 0,01-10,0 tomeg%, eldnydsen 0,1-2 to-
meg% hatbéanyagot tartalmazhatnak.

A koncentrtumok el6nyos képviseldi azok a kom-
pozicik, amelyek a finom eloszlasii anyagot felii-
letaktiv anyag és szuszpendildszer jelenlétében, vizes
diszperzi6ban tartalmazzdk. Szuszpendéilészerekként
hidrofil kolloidokat, példaul poli(vinil-pirrolidon)-t és
nétrium-karboxi-metil-cellulézt, vagy novényi gumi-
kat, igy akédciagumit és tragakanta-gumit hasznélha-
tunk. El6nyosen olyan szuszpendélészereket alkalma-
zunk, amelyek névelik a koncentritum viszkozitdsét,
és tixotrép tulajdonsdgokkal rendelkeznek. Ilyenek a
hidratalt kolloid 4svényi szilik4tok, példdul a montmo-
rillonit, beidellit, nontronit, hektorit, szaponit és sza-
ukorit. Kiilonosen el6nydsnek bizonyult a bentonit
hasznélata. Szuszpendél6szerekként a felsoroltakon ki-
viil cellulézszdrmazékokat és poli(vinil-alkohol)-t is
felhasznélhatunk.

Az (I) 4ltalanos képleti vegyuletek kezeléshez sziik-
séges mennyisége (felviteli ardnya) tobb tényez6tdl, koz-
tiik a vegyiilet jellegétdl, az irtand6é gydmnovény fajtdja-
t6l, a készitmény tipusatél és a felvitel médjatél (levelek
vagy gybkerek kezelése) fiiggBen viszonylag széles haté-
rok kozott valtozhat. A kompozicidkat azonban rendsze-
rint 0,01-20 kg hatéanyag/hektir mennyiségben, els-
nyosen 0,025-10 kg hatéanyag/hektér mennyiségben
vissziik fel a kezelend® teriiletre.

A taldlmény szerinti kompoziciékhoz adott esetben
egy vagy tobb egyéb bioldgiailag hat4sos anyagot, pél-
ddul mas herbicid hatéanyagot, fungicid-hat6anyagot,

" inszekticid hatéanyagot vagy névényi névekedést sza-
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balyozé anyagot is keverhetiink.

A taldlmény szerinti készitményekhez keverhet6 to-
vabbi herbicid hatéanyagok példaul az (I) 4ltal4nos
képletd vegyiiletek hatését kiegészitS hatéanyagok le-
hetnek, amelyek koziil a kovetkezdket soroljuk fel (a
felsoroldsban szerepld, csillaggal megjeldlt anyagokat
eldnydsen biztonsdgfokoz6 adalékkal, igy diklér-
amiddal egyiitt haszn4ljuk):

(A) benzo-2,1,3-tiadiazin-4-on-2,2-dioxidok, igy
bentazon;

(B) hormonhatési herbicid hat6anyagok, elssor-
ban fenoxi-alkénkarbonsavak, igy MCPA, MCPA-tio-
etil, diklérprop, 2,4,5-T, MCPB, 2,4-D, 2,4-DB, me-
koprop, triklopir, klopiralid és szdrmazékaik (példul
s6ik, észtereik és amidjaik);

(C) 1,2 dimetil-pirazol-szdrmazékok, igy piraz-
oxifen, pirazolat és benzofenap;
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(D) dinitro-fenolok és szdrmazékaik (igy acetitja-
ik), példaul dinoterb, dinoszeb és dinoszeb-acetit;

(E) dinitro-anilin tipusi herbicid hatéanyagok, igy
dinitramin, trifluralin, etalflurolin, pendimetalin és ori-
zalin;

(F) aril-karbamid tipusi herbicid hat6anyagok, fgy
diuron, flumeturon, metoxuron, neburon, izoproturon,
klértoluron, kloroxuron, linuron, monolinuron, klérb-
rémuron, daimuron, metabenztiazuron;

(G) fenil-karbamoil-oxi-fenil-karbamétok, igy fen-
medifam és dezmedifam;

(H) 2-fenil-piridazin-3-onok, igy kloridazon és
norflurazon; ‘

(I) uracil tipusi herbicid hatéanyagok, igy lenacil,
bromacil és terbacil;

(J) triazin tipusi herbicid hatéanyagok, igy atrazin,

-szimazin, aziprotrin, cianazin, prometrin, dimetamet-
rin, szimetrin és terbutrin;

(K) foszfortio4t tipusi herbicid hat6anyagok, igy
piperofosz, benszulid és butamifosz;

(L) tiol-karbamat tipusi herbicid hatéanyagok, igy
cikloat, vernolat, molinét, tiobenkarb, butilat*, EPTC¥*,
triallat, diallét, eszprokarb, tiokarbazil, piridat és dime-
piperat;

(M) 1,2,4-triazin-5-on tipusy herbicid hatéanyagok,
igy metamitron és metribuzin;

(N) benzoesav tipusii herbicid hatéanyagok, igy
2,3,6-TBA, dikamba és kloramben;

(O) anilid tipust herbicid hat6anyagok, igy pretila-
kér, butaklér, alaklér, propaklér, propanil, metazaklér,
metolaklér, acetokldr és dimetaklor;

(P) dihalogén-benzonitril tipusu herbicid hatéanya-
gok, igy diklobenil, bormoxinil és ioxinil;

(Q) halogénezett alkénkarbonsav tipusd herbicid
hat6anyagok, igy dalapon, TCA és séik;

(R) difenil-éter tipusi herbicid hatéanyagok, igy
laktofen, fluroglikofen és sdi és észterei, nitrofen, bife-
nox, aciflurofen és séi és észterei, oxifluorfen, fome-
szafen, kl6rnitrofen és klometoxifen;

(S) fenoxi-fenoxi-propionét tipusd herbicid hat6-
anyagok, igy diklofop és észterei (példdul a metil-
észter), fluazifop és észterei, haloxifop és észterei, qui-
zalofop és észterei és fenoxaprop és észterei (példdul
az etilészter);

(T) ciklohex4n-dion tipusti herbicid hatéanyagok,
igy alloxidim és s6i, szetoxidim, cikloxidim, tralk-
oxidim és kletodim;

(U) szulfonil-karbamid tipust herbicid hatéanya-
gok, igy klérszulfuron, szulfometuron, metszulfuron és
észterei, benzszulfuron és észterei (példdul DPX-
M6313), klorimuron és észterei (igy az etilészter), piri-
miszulfuron és észterei (példaul a metilészter), 2-{3-(4-
metoxi-6-metil-1,3,5-triazin-1-il)-3-metil-ureido-szul-
fonil]-benzoesav-észterek  [példdul a metilészter
(DPX-LS300)] és pirazolszulfuron;

(V) imidazolidinon tipusd herbicid hatéanyagok,
igy imazaquin imazametabenz, imazapir és izopropil-
ammoniumsGéja, imazetapir;

(W) aril-anilid tipusi herbicid hatéanyagok, igy
flamprop és észterei, benzoilprop-etil és diflufenikan;
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(X) aminosav tipusi herbicid hatéanyagok, igy gli-
fozat és glifozin és sbik és észtereik, szulfozat és biala-
fosz;

(Y) szerves arzénvegyiiletek, igy mononatrium-me-
tan-arzonit (MSMA);

(Z) herbicid hatasii amid-szdrmazékok, igy naprop-
amid, propizamid, karbetamid, tebutam, bromobutid,
izoxaben, naproanilid és naptalam; és

(AA) egyéb herbicid hatéanyagok, igy etofumezit,
cinmetilin, difenzoquat és s6i (példaul a metil-szulfat),
klomazon, oxadiazon, brémfenoxim, barban, tridifan,
fluorkloridon, quinklorak, ditiopir és mefanacet.

A taldlmany szerinti készitményekhez kontakt her-
bicid hatéanyagokként példaul paraquat-sékat és di-
quat-sékat keverhetiink.

A taldlméanyt az oltalmi kor korlatozdsa nélkiil az
alabbi példakban részletesen ismertetjiik.

1. példa

Azl tdbldzatban feltiintetett 1. sz. vegyiilet el6alli-

tdsa '

A) lépés

10 g 6-nitro-indazol 200 m! vizmentes- dimetil-
formamiddal készitett oldatdhoz keverés kozben,
részletekben 2,94 g 50 témeg%-os nétrium-hidrid
diszperzi6t adtunk. 20 perc elteltével a reakci6-
elegyhez 8 m! 2-brém-propionsav-etil-észtert adtunk,
és a reakcibelegyet 4 6rén 4t szobahGmérsékleten ke-
vertetjiik. A reakcidelegyet 1 liter vizbe ontottiik, és
etil-acetittal négyszer extrahdltuk. A szerves extrak-
tumokat egyesitettilk, vizzel mostuk, magnézium-
szulfat folott szaritottuk, szdrtik, és a szirletet csdk-
kentett nyoméson bepéroltuk. A maradékot kromato-
grafldssal tisztitottuk; adszorbensként szilikagélt,
eludldszerként 7: 3 térfogatardnyd hexdn~terc-butil-
metil-éter elegyet hasznéltunk. 1,3 g 2-(6-nitro-ind-
azol-1-il)-propionsav-etil-észtert kaptunk; op.: 99,7-
100,1 °C, M* =263.

. NMR-spektrum adatai 1,21 (t, 3H), 2,0 (d, 3H), 4,2 (q,

2H), 5,41 (q, 1H), 7,25 (s, 1H), 7,85 (d, 1H), 8,05

(d, 1H), 8,19 (s, 1H), 8,4 (s, 1H).

B) lépés .

1 g 2-(6-nitro-indazol-1-il)-propionsav-etil-észter,
3,7 ml viz, 2,3 g redukalt vas és 17 ml izopropanol
elegyét szobahSmérsékleten kevertettitk. Az elegyhez
0,14 ml t6mény vizes sésavoldatot adtunk, és az ele-
gyet 20 percig keverés és visszafolyatas kozben forral-
tuk. Az elegyet hyflo sziirési segédanyagon keresztiil
forrén sziirtiik, €s a szlrGlepényt etanollal mostuk. A
sziirleteket egyesitettiik, csokkentett nyoméson bepa-
roltuk, és a maradékot szilikagélen végzett kromatog-
rafdldssal tisztitottuk. Eludlészerként 3:1 térfo-
gatarényt kloroform~éter elegyet hasznéltunk. 0,64 g
2-(6-amino-indazol-1-il)-propionsav-etil-észtert Kkap-
tunk; M* = 233,

NMR-spektrum adatai (CDCl;): 1,19 (t, 3H), 1,88 (d,

3H), 3,88 (s, 2H), 4,16 (g, 2H), 5,18 (g, 1H), 6,52

(s, 1H), 6,58 (dd, 1H), 7,49 (d, 1H), 7,97 (s, 1H).

C) lépés

0,49 g 2-(6-amino-indazol-1-il)-propionsav-etil-
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észtert 2,12 ml forr6 35 témeg%-os vizes kénsav-
oldattal kevertiink Ossze. Az elegyhez 2,12 g jeget ad-
tunk, az elegyet sés jégfiird6n lehdtottik, majd az
elegybe 0 °C-on 0,187 g nétrium-nitrit 2 ml vizzel ké-
szitett oldatat csepegtettiik. Az elegyet 5 percig 0 °C-on
kevertettiik, ezutdn néhany karbamid kristdlyt adtunk
hozzi. Az elegyhez 8 g hidratilt réz(Il)-nitrdt 74 ml
vizzel készitett oldatat, majd 0,3 g réz(I)-oxidot ad-
tunk, és az elegyet 15 percig 0 °C-on, ezutdn 1,5 éran
4t szobahOmérsékleten kevertettiik. A reakcibelegyet
etil-acetéttal négyszer extrahdltuk. Az extraktumokat
egyesitettiik, vizzel mostuk, magnézium-szulfat folott
széritottuk, szfrtiik és a szfrletet csokkentett nyoms4-
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son bepéroltuk. A maradékot szilikagélen végzett kro- .

matograféldssal tisztitottuk, eludlészerként dietil-étert,

majd 35:65 térfogatardnyi hexén—dietil-éter elegyet

hasznaltunk. 30 mg 2-(6-hidroxi-indazol-1-il)-pro-
pionsav-etil-észtert kaptunk.

NMR-spektrum adatai (CDCly): 1,16 (t, 3H), 1,88 (d,
3H), 4,14 (q, 2H), 5,20 (g, 1H), 6,67 (s, 1H), 6,76
(m, 2H), 7,55 (d, 1H), 7,95 (s, 1H).

D) lépés

30 mg 2-(6-hidroxi-indazol-1-il)-propionsav-etil-
észtert 6 ml vizmentes metil-izobutil-keton és 1 csepp
vizmentes dimetil-formamid elegyének 0,72 ml-es
részletében oldottunk. Az oldathoz 42 mg 3-klér-4,5-
difluor-benzotrifluoridot és 27 mg vizmentes kélium-
karbonatot adtunk. A reakci6elegyet 7 6rén 4t keverés
és visszafolyatas kozben forraltuk, az elegyhez 3 érés
forralds utén djabb mennyiségd vizmentes k4lium-kar-
bondtot adtunk. A reakciéelegyet lehiitottiik, az oldé-
szert csOkkentett nyoméson lepéroltuk, és a maradékot
dietil-éterrel elegyitettiik. Az elegyet szdrtiik, és a ki-
szfirt szervetlen anyagot dietil-éterrel alaposan mostuk.

Az éteres sziirleteket egyesitettiik, és csdkkentett nyo-

mison bepéroltuk. A maradékot szilikagélen végzett

kromatografalassal tisztitottuk, eludlészerként 4 : 1 tér-
fogataranyii hexan—terc-butil-metil-éter elegyet hasz-
naltunk. 29 mg 2-[6-(2-klér-4-/trifluor-metil/-6-fluor-
fenoxi)-indazol-1-il]-propionsav-etil-észtert (az I. téb-
lazatban feltiintetett 1. sz. vegyiilet) kaptunk; M*=

430. Ezt a vegyiiletet bézis jelenlétében metil-bromid-

dal 2. sz. vegyiiletté alkilezhetjiik.

2. példa

Azl tdbldzatban feltiintetett 1. sz. vegyiilet és a Il.

tdbldzatban feltiintetett 33. sz. vegyiilet elddllitdsa

A) lépés

99 g 3-klér-4,5-difluor-benzotrifluorid 100 ml
vizmentes metil-izobutil-ketonnal készitett oldatéhoz
25 csepp vizmentes dimetil-formamidot és 48 g viz-
mentes kdlium-karbonétot adtuk. Az elegyet keverés
és visszafolyatds kozben forraltuk, és ekozben az
elegyhez 1 6ra alatt 35 g 4-metil-3-nitro-fenol 70 m!
vizmentes metil-izobutil-ketonnal készitett oldatét
adtuk. A reagens beadagoldsa utén az elegyet még
2 6rén 4t keverés és visszafolyatds kodzben forraltuk.
Az oldészert csokkentett nyoméson lepéroltuk, és a
maradékot 500 ml vizzel eldorzsoltik. A kapott szi-
lérd anyagot kisz(rtiik, vizzel mostuk és levegdn sz4-
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ritottuk. A nyers szilard anyagot etanolb6l 4tkrista-

lyositottuk. 73,5 g tortfehér, szilard 4-[2-k16r-6-fluor-

4-(trifluor-metil)-fenoxi]-2-nitro-toluolt kaptunk; op.:
112,8-115,4 °C.

B) lépés

557 g 4-[2-klér-6-fluor-4-(trifluor-metil)-fenoxi-
2-nitro-toluo! és 9,7 g redukélt vaspor 73 ml izo-
propanollal készitett szuszpenzi6jahoz 16 ml vizet és

0,83 ml tomény vizes s6savoldatot adtunk. A reakcié-

elegyet 7 6ran 4t keverés és visszafolyatds kozben for-

raltuk, majd kissé lehditottik, és hyflo szlirési segéd-
anyagon keresztiil sz(rtiik. A szfir6lepényt forr6 etanol-

lal mostuk. A sziirleteket egyesitettiik, bepéaroltuk, a

maradékot etil-acetdtban oldottuk, és az oldatot vizes

nétrium-klorid oldattal mostuk. A szerves fizist mag-
nézium-szulfat folstt szaritottuk, szrtik, és a szdrletet
bepéroltuk. A barna, olajos maradékot gyorskromatog-
rafaldssal tisztitottuk, eluilészerként kloroformot hasz-
naltunk. 4 g 4-[2-ki6r-6-fluor-4-(trifluor-metil)-fen-
oxi]-2-metil-amino-toluolt kaptunk halvinybama olaj

form4jaban; M* = 320.

NMR-spektrum adatai (CDCls): 2,1 (s, 1H), 3,55-3,70
(s, 2H), 6,18 (dd, 1H), 6,21 (d, 1H), 6,93 (d, 1H),
7,36 (dd, 1H), 7,56 (s, 1H).

C) lépés
3,66 g 4-[2-k16r-6-fluor-4-(trifluor-metil)-fenoxi]-
2-amino-toluol 34 ml toluollal készitett oldatdhoz

1,14 g vizmentes kélium-acetatot és 3,54 g ecetsav-an-

hidridet adtunk. A reakci6elegyet 30 percig keverés és

visszafolyatds kozben forraltuk. A melegitést megsziin-

tettiik, és az elegybe 90 °C-on, 20 perc alatt 2,04 g

izo-amil-nitritet csepegtettiink. Ezutdn az elegyet

3 6rén 4t melegitettiik és kevertiik, majd lehdtottik, és

vélasztétolesérben 100 ml vizzel dsszerdztuk. A szer-

ves fazist elvalasztottuk, és a vizes fazist etil-acetdttal
kétszer extrahdltuk. A szerves fazisokat egyesitettiik,
vizzel mostuk, magnézium-szulfat folott széritottuk,
szdrtiik, és a szfirletet csokkentett nyoméson bepérol-
tuk. A barna, olajos maradékot gyorskromatog-
rafalassal tisztitottuk, eludlészerként 9:1 térfo-
gatardnyd kloroform~hexén elegyet hasznéltunk.

2,32 g 1-acetil-6-[2-ki6r-6-fluor-4-(trifluor-metil)-fen-

oxi]-indazolt kaptunk halvénybarna olaj form4jaban;

M*=372.

NMR-spektrum adatai (CDCl,): 2,74 (s, 3H), 7,09 (dd,
1H), 7,42 (dd, 1H), 7,61 (s, 1H), 7,7 (d, 1H), 7,85
(s, 1H), 8,09 (s, 1H).

D) lépés

2,05 g l-acetil-6-[2-kl6r-6-fluor-4-(trifluor-metil)-
fenoxi]-indazol, 10 ml metanol és 6 ml tomény vizes
s6savoldat elegyét 2 6rén 4t keverés és visszafolyatés
kozben forraltuk, majd az elegyet 48 érén 4t szobahd-
mérsékleten 4llni hagytuk. Az oldészert csokkentett nyo-

méson lepéroltuk, és a maradékot etil-acetst és telitett vi-

zes nétrium-hidrogén-karbondt oldat kozott meg-

oszlattuk. A szerves fzist vizzel mostuk, magnézium-
szulfat folott szaritottuk, sz(rtik, s a sziirletet csdkken-
tett nyoméson bepéroltuk. A barna, olajos maradékot
gyorskromatograféldssal tisztitottuk, eludlészerként 85 :
15 térfogatarnyi kloroform-etil-acetét elegyet haszn4l-
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tunk. Szalmaszin® olaj forméjéban 1,32 g 6-[2-k16r-6-
fluor-4-(trifluor-metil)-fenoxi]-indazolt kaptunk, ami 4l-
14s kdzben megszilardult.
Op.: 133,9-143,1 °C, M* = 330.
NMR -spektrum adatai (CDCls): 6,82 (s, 1H), 6,93 (dd,

1H), 7,42 (dd, 1H), 7,61 (s, 1H), 7,71 (d, 1H), 8,04

(s, 1H), 10,1-10,4 (s, 1H).

E) lépés

0,7 g 6-[2-kl6r-6-fluor-4-(triflur-metil)-fenoxi]-ind-
azol 1,5 ml vizmentes dimetil-formamiddal készitett
oldatédhoz vizfiirddn val6 hiités kozben, részletekben,
keverés kozben 0,1 g 50 tdmeg%-os natrium-hidrid
diszperziét adtunk. A reakcidelegyet 10 percig kever-
tettiik, majd 0,42 g 2-brém-propionsav-etil-észtert ad-
tunk hozzi. Az elegyet 5 percig vizhfités kzben, majd
1,5 6ran at szobahSmérsékleten kevertettiik, ezutdn a
reakcidelegyet 15 ml viz és 1 ml 2 N vizes sésavoldat
elegyébe ontottitk. A kapott elegyet etil-acetattal ha-
romszor extrahaltuk. A szerves fazisokat egyesitettiik,
vizzel mostuk, magnézium-szulfat folott széritottuk,
sziirtiik, és a szlirletet csdkkentett nyoméson beparol-
tuk. A maradékot gyorskromatografalassal tisztitottuk,
eludlészerként 7:3 térfogatardnyd hexan-terc-butil-
metil-éter elegyet hasznaltunk. 0,51 g szintelen, olajos
2-{6-[2-kl6r-6-fluor-4-(trifluor-metil)-fenoxil-indazol-
1-il}-propionsav-etil-észtert (1. sz. vegyilet) és
0,154 g olajos 2-{6-[2-kl16r-6-flour-4-(trifluor-metil-
fenoxi)-indazol-2-il }-propionsav-etil-észtert (33. sz.
vegytilet) kaptunk.

Hasonléan 4llitottuk el6 a 2., 10., 11,, 12,, 34, 35.
és 36. sz. vegyiiletet a megfeleld reagensek felhaszna-
laséval.

3. példa

Az I. tdbldzatban feltiintetett 3. sz. vegyiilet el6dlli-

tdsa '

30 mg, a 2. példaban leirtak szerint elGallitott 2-{6-
{2-k16r-6-fluor-4-(trifluor-metil)-fenoxil-indazol-1-il }-
propionsav-etil-észter 0,1 m] tetrahidrofuran és 0,28 ml
izopropanol elegyével készitett oldatdhoz 0,04 ml 1,73
N vizes nétrium-hidroxid oldatot adtunk. A reakci6-
elegyet 8 Ordn 4t szobahOmérsékleten kevertettiik,
majd éjszakén 4t lini hagytuk. Az olddszert csokken-
tett nyoméson lepéroltuk. A maradékot 2 ml vizben
oldottuk, és az oldatba keverés kozben 0,035 ml 2 N
vizes sésavoldatot csepegtettiink. 1,5 éra elteltével a
kivélt szilérd anyagot leszirtiik, vizzel mostuk és leve-
gé’n'széritottuk. 11 mg fehér, szilard 2-{6-[2-kl6r-6-flu-
or-4-(trifluor-metil)-fenoxi}-indazol-1-il }-propionsavat
kaptunk.

Hasonl6an allitottuk el6 a 4. sz. vegyiiletet a megfe-
lel6 reagensek felhasznéléséval.

4. példa

Az L. tdbldzatban feltiintetett 5. sz. vegyiilet elédlli-

tdsa

0,319 g, a 3. példdban leirtak szerint elGéllitott
6-[2-kl6r-6-fluor-4-(trifluor-metil)-fenoxij-indazol-1-
il-ecetsav 6 ml vizmentes diklér-metén és 0,04 ml me-
tanollal készitett szuszpenzidjdhoz 10 mg 4-(dimetil-
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amino)-piridint, majd 0,169 g diciklohexil-karbodi-
imidet adtunk. A reakciéelegyet 2 6rén 4t szobahSmér-
sékleten kevertettiik, ezutdn éjszakén 4t allni hagytuk.
Az elegyet szfrtilk, és a sziirletet csokkentett nyoma-
son bepéroltuk. A maradékot gyorskromatograféléssal
tisztitottuk, eludldszerként 3 : 2 térfogataranyd hexin—
terc-butil-metil-éter elegyet hasznaltunk. 0,28 g 2-{6-
[2-k16r-6-fluor-4-(trifluor-metil)-fenoxil-indazol-1-il }-
ecetsav-metil-észtert kaptunk; az olajos anyag allas
kozben megszilardult. '

Hasonléan allitottuk el8 az 51. és 52. sz. vegyiiletet
a megfeleld reagensek felhaszndlaséval.

5. példa

Azl tdbldzatban feltiintetett 9. sz. vegyiilet el6dlli-

tdsa

A) lépés

A reakci6t R. R. Davies médszerével végeztiik [J.
Chem. Soc. 2412 (1955)]. 8 g, az 1. példa B) 1épése
szerint elGallitott 2-(6-amino-indazol-1-il)-propionsav-
etil-észter, 34 ml viz és 3,4 g tomény kénsav elegyét
autoklavba toltottik, és a reakcibelegyet 11 Ordn 4t
170 °C-on, 7,7 atmoszféra nyomé4son tartottuk. Az au-
toklavot lehitottik, tartalmat kiontottiik, és az autoklé-
vot vizzel dblitettiik. A kapott nyers terméket 2 N vizes
nétrium-hidroxid oldatban oldottuk, és az oldatot pH 6
értékre savanyitottuk. A kivalt 2,25 g szilard anyagot
kiszfirtiik, vizzel mostuk, és levegbn széritottuk. A
szfirletet etil-acetattal hromszor extrahaltuk. A szerves
fazisokat egyesitettitk, magnézium-szulfat folott szari-
tottuk, szlrtik, és a szlrletet csokkentett nyoméson
bepéroltuk. 2,32 g cserszin( szil4rd anyagot kaptunk.

Az extrakciés miiveletben kapott vizes maradékot
bepéroltuk, és a maradékrél azeotr6p desztillacibval
teljesen eltdvolitottuk a vizet. Ezutén az egyedi szilard
anyag-frakcidkhoz 50-50 ml, hidrogén-kloriddal teli-
tett etanolt adtunk, és a frakcidkat 2 6rén 4t 4llni hagy-
tuk. VEkonyréteg-kromatografids vizsgdlat szerint
(eludldszer: 3: 1 térfogatardnyd kloroform—dietil-éter
elegy) mindharom frakci6 azonos anyagot tartalmazott.

- A hérom frakci6t egyesitettiik, és az oldészert csokken-

tett nyomdson lepéroltuk. A maradékot etil-acetét és
viz kozott megoszlattuk. A szerves fazist vizzel mos-
tuk, magnézium-szulfat f616tt szaritottuk, szirtiik, és a
szfirletet csokkentett nyomdson bepéroltuk. A fekete,
katranyos maradékot gyorskromatografélassal tisztitot-
tuk, eludldészerként 3 : 1 térfogatardnyi kloroform—di-
etil-éter elegyet hasznéltunk. 4,61 g barna, olajos 2-(6-
hidroxi-indazol-1-il)-propionsav-etil-észtert kaptunk;
M* =234
NMR-spektrum adatai (CDCly): 1,16 (t, 3H), 1,88 (d,

3H), 4,14 (g, 2H), 5,21 (q, 1H), 6,18 (s, 1H), 6,74

(m, 2H), 7,55 (d, 1H), 7,94 (s, 1H).

B) lépés

0,64 g 3-kl6r-4-fluor-benzotrifluorid és 0,5 g 2-(6-
hidroxi-indazol-1-il)-propionsav-etil-észter 5 ml viz-
mentes dimetil-szulfoxiddal készitett oldatdhoz 0,44 g
vizmentes kélium-karbonatot adtunk. A reakciéelegyet
4 6rén 4t 100 °C-on kevertettiik. Az olddszert csokken-
tett nyomason Jeparoltuk, és a maradékot etil-acetét és
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viz keverékében oldottuk. A szerves fazist elvalasztot-
tuk, vizes nitrium-klorid oldattal mostuk, magnézium-
szulfat folott szaritottuk, szfrtiik, és a szlrletet csok-
kentett nyoméson bepéroltuk. A maradékot gyorskro-
matograféldssal tisztitottuk, eludldszerként 7: 3 térfo-
gatardnyi hexan-terc-butil-metil-éter elegyet hasznil-

tunk. 0,425 g 2-{6-[2-kl6r-6-fluor-4-(trifluor-metil)-

fenoxi]-indazol-1-il }-propionsav-etil-6sztert  kaptunk
szintelen olaj form4jaban.

Hasonléan éllitottuk el6 a 6., 14., 15., 16., 17., 21.,
22., 23. és 38. sz. vegyiiletet a megfelel§ reagensek
felhasznalasaval.

6. példa ]

A 37. sz. vegyiilet elbdllitdsa

0,64 g 2-fluor-3-k16r-5-(trifluor-metil)-piridin és
0,5 g, az 1. példa C) 1épése szerint eldallitott 2-(6-hidr-
oxi-indazol-1-il)-propionsav-etil-észter 12 ml vizmen-
tes metil-izobutil-ketonnal készitett oldatdhoz 0,44 g
vizmentes kalium-karbonétot és 2 csepp vizmentes di-
metil-formamidot adtunk. A reakcidelegyet 6 6ran at
100 °C-on kevertettiik. Az old6szert csokkentett nyo-
méson lepéroltuk, és a maradékot kloroform és viz
keverékében oldottuk. A szerves fazist elvalasztottuk,
faziselvalaszt6é papiron 4tszéirve széritottuk, és a szfr-
letb6] csokkentett nyomason lepéroltuk az oldészert, A
maradékot gyorskromatograféldssal tisztitottuk, elu-
dl6szerként 7: 3 térfogatardnyd hexdn—terc-butil-me-
til-éter elegyet hasznéltunk. Szintelen olaj form4jdban
0,58 g 2-{6-[3-k16r-5-(trifluor-metil)-pirid-2-il-oxi-
indazol-1-il}-propionsav-etil-észtert kaptunk.

Hasonl6an éllitottuk elS a 7. és 8. sz. vegyiiletet a
megfelels reagensek felhasznélésaval.

7. példa

Az I tdbldzatban feltiintetett 31. sz. vegyiilet elédl-

litdsa

A) lépés

20 g 3-kl6r-6-nitro-indazol 180 m] vizmentes dime-
til-formamiddal készitett oldatihoz 5 °C-on, keverés kéz-
ben, részletekben 4,86 g 50 tomeg%-os natrium-hidrid
diszperzi6t adagoltunk. A reagens beadagolisa alatt és
még 15 percen keresztiil az elegy h6mérsékletét 5-10 °C-
on tartottuk. Az elegyhez lass titemben, 5 °C-on 16,91 g
brémecetsav-etil-észtert adtunk; a reakciéelegy 30 °C-ra
melegedett. Az elegyet 4 6rén 4t 20 °C-on kevertettiik,
majd 1 liter vizet adtunk hozz4, és az elegyet hig vizes
s6savoldattal megsavanyitottuk. Az elegyet etil-acetattal
Osszeréztuk, €s hyflo szlirési segédanyagon 4tszirtiik. A
szfirletbdl elvilasztottuk a szerves fazist, €s a vizes fazist
etil-acetattal kétszer extrahdltuk. A szerves oldatokat
egyesitettiik, vizzel mostuk, magnézium-szulfat folott
széritottuk, szirtiik, és a sziirletbS] csokkentett nyoméson
lepéroltuk az old6szert. A maradékot szilikagélen végzett

gyorskromatograféldssal tisztitottuk, eludlészerként 7: 3

térfogatarényi hexan—terc-butil-metil-éter elegyet, majd
95 : 5 térfogataranyu kloroform—etil-acetét elegyet hasz-
nalunk. 16,25 g 3-kl6r-6-nitro-indazol-1-il-ecetsav-etil-
észtert kaptunk halvénysarga szilard anyag form4jaban,
op.: 109,1-110,3 °C.
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NMR-spektrum adatai (CDCL): 1,29 (t, 3H), 4,26 (q,
2H), 5,18 (s, 2H), 7,84 (d, 1H), 8,10 (dd, 1H), 8,30
(s, 1H).

B) lépés

16,25 g 3-klér-6-nitro-indazol-1-il-ecetsav-etil-ész-
ter 260 ml forr$ izopropanollal készitett oldatdhoz ke-
verés kozben 35,4 g redukalt vasport, majd 57 ml vizet
és 2,1 ml tdmény vizes sésavoldatot adtunk. A reakcid-
elegyet 30 percig keverés és visszafolyatis kozben for-
raltuk, ezutdn hyflo szrési segédanyagon forrén 4t-
szlrtik. A szdrletbdl csokkentett nyomdason lepéaroltuk
az oldészert, és a maradékot viz és kloroform kozott
megoszlattuk. A szerves fazist faziselvélaszté papiron
atszlrtiik, és a szirletbdl csokkentett nyomdson lepa-
roltuk az oldészert. A kapott 12,6 g halvanysérga szi-
lérd anyagot hexén és etil-acetat elegyéb6l atkristalyo-
sitottuk. 7,42 g cserszind, kristilyos 6-amino-3-k1ér-

indazol-1-il-ecetsav-etil-észtert kaptunk; op.. 151,7-

1522 °C.

NMR-spektrum adatai (CDCl3): 1,24 (t, 3H), 3,94 (s,
2H), 4,20 (q, 2H), 4,91 (s, 2H), 6,38 (s, 1H), 6,60
(d, 1H), 7,42 (d, 1H).

C)lépés .

11,5 g 6-amino-3-klér-indazol-1-il-ecetsav-etil-€sz-
tert melegités kozben 35 tdmeg%-os vizes kénsav-
oldatban oldottunk. Az elegyhez 54 g jeget adtunk, és
az oldatot sés jégfiird6n —5 °C-ra hitottik. Az elegyhez

lassti litemben, keverés és hiités kozben, 0 °C-on 4 g

natrium-nitrit 43 ml vizzel készitett oldatat adtuk. A

reagens beadagoldsa utén az elegyet 15 percig 0 °C-on

kevertettiik. Ezutdn az elegyhez keverés és hiités koz-
ben, 5 °C-on 173 g réz(Il)-nitrat 1,6 liter vizzel készi-

tett, 5 °C-ra elGhiitott oldatat adtuk. Az elegyhez 6,5 g

réz(I)-oxidot adtunk, fél 6ran 4t 0 °C-on kevertettiik,

majd 4,5 6rin 4t szobahSmérsékleten tartottuk. A

reakcibelegyet etil-acetattal négyszer extrahdltuk. Az

extraktumokat egyesitettiik, vizzel mostuk, magnézi-
um-szulfat folott szaritottuk, szdrtikk, és a szirletbdl
csokkentett nyoméason leparoltuk az oldészert. A mara-
dékhoz hidrogén-kloriddal telitett 400 ml etanolt ad-
tunk, és az elegyet éjszakén 4t kevertettiik. Az elegyet
csdkkentett nyomason bepéroltuk, és a maradékot viz
és etil-acetat kozo6tt megoszlattuk. A szerves fazist viz-
zel mostuk, magnézium-szulfat folott szaritottuk, sz(r-
tiik, és a sziirletbl csokkentett nyoméson leparoltuk az
old6szert. A maradékot szilikagélen végzett gyorskro-
matografélassal tisztitottuk, eludlészerként 3 : 2 térfo-

gataranyii kloroform-éter elegyet hasznaltunk. 4,34 g

barna, szildrd 3-klér-6-hidroxi-indazol-1-il-ecetsav-

etil-észtert kaptunk barna szilard anyag form4jaban. A

termék toluolos atkristalyositds utin 138-142 °C-on ol-

vadt.

NMR-spektrum adatai (CDCls): 1,25 (t, 3H), 4,19 (q,
2H), 4,95 (s, 2H), 6,05 (s, 1H), 6,62 (s, 1H), 6,76
(dd, 1H), 7,49 (d, 1H).

D) lépés
1,615 g 3-klér-6-hidroxi-indazol-1-il-ecetsav-etil-

észter, 2,1 g 3-kl6r-4,5-difluor-benzotrifluorid, 1,31 g

vizmentes kélium-karbon4t, 35 ml metil-izobutil-keton
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és 9 csepp vizmentes dimetil-formamid elegyét
3,5 6rén 4t keverés és visszafolyatds kozben forraltuk.
A reakcibelegyet lehitottiik, az oldészert csdkkentett
nyomadson lepéroltuk, és a maradékot 70 ml éterrel
eldorzsoltiik. Az elegyet szirtiik, €s a sziirletbd] csok-
kentett nyomason lepéaroltuk az olddszert. A maradékot
szilikagélen végzett gyorskromatografalssal tisztitot-
tuk, eludlészerként 4 : 1 térfogatardnyt hexén—terc-bu-
til-metil-éter elegyet hasznéltunk. 1,5 g 3-kl6r-6-[2-
k16r-4-(trifluor-metil)-6-fluor-fenoxi}-indazol-1-il-ecet-
sav-etil-észtert (31. sz. vegyiilet) kaptunk szintelen olaj
formajaban.

Hasonl6an allitottuk el6 a 13, 24., 25., 26., 27., 28.,
29., 30., 39., 40., 42, 43., 44., 45., 46., 47., 48., 49.,
53., 54. és-55. sz. vegyiiletet a megfelel6 reagensek
felhasznélaséval.

8. példa

Az 1. tabldzatban feltiintetett 32. sz. vegyiilet elbdl-

litdsa

0,44 g a 3. példéban leirtak szerint elGallitott 2-{6-
[2-k16r-4-(trifluor-metil)-fenoxi]-6-fluor-indazol-1-ii }-
propionsav, 0,23 g diciklohexil-karbodiimid, 0,066 g
1,1-dimetil-hidrazin és 5 ml vizmentes diklér-metin
elegyét 4,5 6rén at szobahSmérsékleten kevertettik. A
reakcibelegyet szlrtiik, és a szfirletbd] csokkentett nyo-
maéson lepéroltuk az oldészert. A maradékot szilikagé-
len végzett gyorskromatograféldssal tisztitottuk; elu-
4l6szerként 4; 1 térfogataranyi etil-acetat—hexan ele-
gyet, majd etil-acetdtot hasznaltunk. 0,36 g 2-{6-[2-kl6r-
4-(trifluor-metil)-6-fluor-fenoxi}-indazol-1-il }-propionil-
N,N-dimetil-hidrazidot (32. sz. vegylilet) kaptunk; op.:
173,5-174,9 °C, M* = 444,

9. példa

Az L. tdbldzatban feltiintetett 20. sz. vegyiilet elddl-

litdsa

0,36 g, a 8. példa szerint elGallitott 2-{6-[2-kl6r-4-
(trifluor-metil)-6-fluor-fenoxil-indazol-1-il }-propionil-
N,N-dimetil-hidrazid 14 ml metanollal készitett oldata-
hoz keverés koézben 1,16 ml metil-jodidot adtunk. A
reakcibelegyet ledugaszolt lombikban 18 6rén 4t szo-
bah&mérsékleten allni hagytuk. Az olddszert csokken-
tett nyoméson leparoltuk, és a maradékot éterrel eldor-
zsoltiik. 0,369 g 2-{6-[2-klér-4-(trifluor-metil)-6-fluor-
fenoxi]-indazol-1-il}-propionil-trimetil-hidrazinium-
Jjodidot (20. sz. vegyiilet) kaptunk halvinysérga szilard
anyag forméjaban; op.: 166,8-167,5 °C.

10. példa

Az L. tdbldzatban feltiintetett 19. sz. vegyiilet el5dl-

litdsa

0,41 g, az 1. példéban leirtak szerint elGallitott
2-{6-[2-k16r-4-(trifluor-metil)-6-fluor-fenoxil-indazol-
1-il}-propionsav-etil-észter 25 ml metanollal készitett
oldatdhoz 15 ml vizes amménia-oldatot (sdrfisége:
880) adtunk, és a reakcibelegyet 18 6rén 4t szobahs-
mérsékleten kevertettiik. A kivalt fehér csapadékot ki-
szdrtiik, és a sziirletbS] csokkentett nyomdson lepérol-
tuk az oldészert. A maradékot szilikagélen végzett
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gyorskromatograféldssal tisztitottuk, eludldszerként
etil-acetdtot hasznéltunk. 250 mg fehér, szilard 2-{6-
[2-k16r-4-(trifluor-metil)-6-fluor-fenoxil-indazol-1-il }-
propionamidot (19. sz. vegyiilet) kaptunk; op.: 171-
172,5 °C.

11. példa

Az 56. sz. vegyiilet elbdllitdsa

0,45 g 2-{6-[2-kl6r-4-(trifluor-metil)-6-fluor-fen-
oxi}-indazol-1-il }-propionsav 5 ml vizmentes 1,2-di-
klér-etannal készitett szuszpenzi6jédhoz 0,132 g tionil-
klorid 3 m} 1,2-diklér-etdnnal készitett oldatat adtuk. A
reakcibelegyet 3 Oran 4t keverés és visszafolyatds koz-
ben forraltuk, majd lehttottiik, és az olddszert csdkken-
tett nyoméson leparoltuk. A maradékhoz 5 ml vizmen-
tes 1,2-diklér-etédnt adtunk, és az oldathoz jeges hiités

és keverés kozben 0,136 g 4-(dimetil-amino)-piridint,

majd 0,106 g metin-szulfonamidot adtunk. Az elegyet
éjszakén 4t szobahSmérsékleten kevertettiik, ezutin az
oldészert csokkentett nyoméson lepéroltuk. A maradé-
kot szilikagélen végzett gyorskromatografaléssal tiszti-
tottuk, eludlészerként 900 : 67 : 33 térfogataranyd klo-
roform~aceton—jégecet elegyet hasznaltunk. 0,39 g fe-
hér, szilard 2-{6-[2-ki6r-4-(trifluor-metil)-6-fluor-fen-
oxi]-indazol-1-il }-N-(metil-szulfonil)-propionamidot
kaptunk; op.: 175-177 °C.

12. példa

A IV, tdbldzatban feltiintetett 61. sz. vegyiilet és az

V. tdbldzatban feltiintetett 75. sz. vegyiilet elddlli-

tdsa: '

A) lépés

5,65 g 4-[2-kl6r-4-(trifluor-metil)-6-fluor-fenoxi]-
1,2-diamino-benzol, 9,6 ml trifluor-ecetsav és 2,6' ml
trifluor-ecetsav-anhidrid elegyét éjszakan 4t szobahd-
mérsékleten kevertettiik. A reakcidelegyet 2 dran 4t
visszafolyatds kozben forraltuk, majd lehitottiik, és
100 ml jeges vizhez adtuk. Az elegyhez keverés koz-
ben 71 ml 2 N vizes natrium-hidroxid oldatot adtunk,
és az elegyet etil-acetattal Osszeraztuk. Ezutin az
elegyhez addig adtunk kis részletekben 2 N vizes natri-
um-hidroxid oldatot, amig az elegy szine sotétkékbdl
részaszinné nem valt. A vizes fazist elvalasztottuk, és a
szerves féazist vizzel mostuk. A szerves fizist magnézi-
um-szulfat folott széritottuk, szdrtik, és a sziirletbdl
csokkentett nyomason lepéroltuk az old6szert. A mara-
dékot hexdnnal eldorzsoltiik. 6,26 g 170,2-171,9 °C-on
olvad6 szilird anyagot kaptunk. Az anyag részletét
szilikagélen végzett gyorskromatografaldssal tisztitot-
tuk, eludl6szerként 96 : 4 térfogatarényd kloroform-
éter elegyet hasznaltunk. 2-(Trifluor-metil)-6-[2-k16r-
4-(trifluor-metil)-6-fluor-fenoxi]-benzimidazolt ~ kap-
tunk; M* = 398.

B) lépés

2 g 2-(trifluor-metil)-6-[2-kl6r-4-(trifluor-metil )-6-
fluor-fenoxi]-benzimidazol 10 ml vizmentes acetonit-
rillel készitett oldatdhoz 0,93 g 2-brém-propionsav-
etil-észtert és 1,04 g vizmentes kalium-karbonétot ad-
tunk. A reakcidelegyet 2 6rn 4t keverés és visszafolya-
tds kozben forraltuk, majd lehdtottik és szdrtik. A
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szlirletet csokkentett nyoméson bepéroltuk. A barna,
olajos maradékot szilikagélen végzett kromatog-
rafélassal tisztitottuk, eludlészerként kloroformot, majd
95:5 térfogatardnyd kloroform—éter elegyet hasznl-
tunk. A kovetkezd termékeket kaptuk: 0,76 2-{2-(tri-
fluor-metil)-5-[2-kl6r-4-(trifluor-metil)-6-fluor-fenoxi}-
benzimidazol-1-il }-propionsav-etil-észter (61. sz. ve-
gyiilet, nagyobb mozgékonysagi komponens) és 2-{2-
(trifluor-metil)-6-[2-k16r-4-(trifluor-metil)-6-fluor-fen-
oxi]-benzimidazol-1-il}-propionsav-etil-észter (75. sz.
vegyiilet, 0,62 g, kisebb mozgékonysagii komponens).

13. példa

A 93. sz. vegyiilet elbdllitdsa

0,43 g 2-{2-(trifluor-metil)-6-[2-k16r-4-(trifluor-
metil)-6-fluor-fenoxil-benzimidazol-1-il }-propionsav-
etil-észter 1,4 ml vizmentes diklér-meténnal készitett
oldatahoz 0,86 ml 1 mélos diklér-metdnos trietil-ox6-
nium-tetrafluor-borét oldatot adtunk keverés kozben. A
reakcibelegyet 7 napig szobahSmérsékleten kevertet-
tilk, majd az oldészert csokkentett nyomason leparol-
tuk. A maradékot éterrel elddrzsoltiik. A szildrd anya-
got elkiilonitettikk, éterrel mostuk és széritottuk.
0,227 g 2-{6-[2-k16r-6-fluor-4-(trifluor-metil)-fenoxi]-
3-etil-2-(trifluor-metil)-benzimidazélium-1-il }-propi-
onsav-etil-észter-tetrafluorbordtot kaptunk; op.. 135-
136,1 °C.

Hasonléan 4llitottuk el§ a IV. tdbldzatban feltiinte-
tett 92, sz. vegyiiletet a megfelels reagensek felhaszna-
laséval,

14. példa
A 95. sz. vegyiilet elddllitdsa
A) lépés

1,04 g 4-[2-kl6r-4-(trifluor-metil)-6-fluor-fenoxi]-
1,2-diamino-benzol, 473 mg 2-metil-malonsav-mono-
etil-észter és 20 mg 4-(dimetil-amino)-piridin 20 ml
vizmentes diklér-metannal készitett oldatdhoz keverés
és jeges hiités kozben 690 mg diciklohexil-karbodi-
imidet adtunk. A reakcidelegyet 24 érdn 4t szobahg-
mérsékleten kevertettilk, majd szdrtilk, és a szfirletet
csokkentett nyoméson bepéroltuk. A maradékot szili-
kagél oszlopon végzett kromatograféldssal tisztitottuk,
eludlészerként 3:2 térfogatardnyii hexédn—etil-acetat
elegyet hasznéltunk. 0,58 g 2-{2-amino-4-[2-kl6r-4-
(trifluor-metil)-6-fluor-fenoxi]-fenil-karbamoil }-pro-
pionsav-etil-észtert kaptunk; M* = 448,
NMR-spektrum adatai (CDCL): 1,3 (t, 3H), 1,55 (d,

3H), 3,48 (q, 1H), 3,9 (széles s, 1H), 4,25 (q, 2H),

6,55 (dd, 1H), 6,32 (d, 1H), 7,1 (d, 1H), 7,93 (dd,

1H), 7,58 (s, 1H), 8,12 (széles s, 1H).

B) lépés

0,4 g 2-{2-amino-4-[2-kl6r-4-(trifluor-metil)-6-flu-
or-fenoxi]-fenil-karbamoil }-propionsav-etil-észter ~ és
0,5 g foszfor-pentoxid elegyét 2 6rén 4t 140-160 °C-on
tartottuk. Az elegyet lehiitottiik, vizet adtunk hozz4,
majd a vizes elegy pH-jit nétrium-karbonittal 4 és 5
kozotti értékre 4llitottuk.

A kivalt drapp csapadékot elkiilénitettiik, levegn
széritottuk, metanolban oldottuk, és az oldatot csont-
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szénnel deritettiik. A sziirletet cs6kkentett nyomason
beparoltuk. Halvénybarna, tivegszerti anyagként 0,33 g
2-{6-[2-k16r-4-(trifluor-metil)-6-fluor-fenoxi]-benz-
imidazol-2-il}-propionsav-etil-észtert kaptunk.

15. példa

A 94. sz. vegyiilet elbdllitdsa

A) lépés .

2,24 g 4-[2-k16r-4-(trifluor-metil)-6-fluor-fenoxi]-
1,2-dinitro-benzol és 0,45 g metil-amin-hidroklorid
6 ml vizmentes dimetil-formamiddal készitett oldaté-
hoz szobah8mérsékleten, keverés koézben 1,64 ml tri-
etil-amin 4 m! dimetil-formamiddal készitett oldatat
adtuk. A reakcibelegyet 2,5 napon 4t kevertettiik, majd
vizes nétrium-klorid oldatba ontottiik, megsavanyitot-
tuk, és etil-acetittal extrahdltuk. A szerves extraktumot
vizes nétrium-klorid oldattal mostuk, magnézium-szul-
fat folott szaritottuk, szfrtiik, és a szfirletet csdkkentett
nyoméson bepéroltuk. 2,3 g élénksérga olajat kaptunk,
amit szilikagéllel toltott oszlopon kromatografilva tisz-
titottunk, eludlészerként 9 : 1 térfogataranyii hexan—di-
etil-éter elegyet hasznéltunk. 0,71 g 4-[2-kl6r-4-(tri-
fluor-metil)-6-fluor-fenoxi]-2-(metil-amino)- 1-nitro-
benzolt kaptunk; M* = 364,

NMR-spektrum adataj (CDCls): 2,88 (d, 3H), 6,00 (dd,

1H), 6,24 (d, 1H), 7,38 (dd, 1H), 7,54 (s, 1H), 8,1 (d

+ széles s, 2H).

B) lépés

15 ml metanolhoz keverés, jeges hiités és nitro-
génbevezetés kozben 0,12 g 5 tdmeg%-os palladi-
um/csontszén katalizatort adtunk, és ekdzben az elegy-
be 0,25 g néatrium-bérhidrid 7 ml vizzel készitett olda-
tit csepegtettiik. A reakcidelegybe 2-5 °C-on, 20 perc
alatt 0,81 g 4-[2-k16r-4-(trifluor-metil)-6-fluor-fenoxi]-
2-(metil-amino)-1-nitro-benzol 80 ml metanollal készi-
tett oldatét csepegtettilk. Az elegyet 2 6ran 4t szobah6-
mérsékleten kevertettiik, majd hyflo szdrési segéd-
anyagon étszirtiik, és a szlrlet f6tdmegét csokkentett
nyomdson lepdroltuk. A maradékhoz vizet adtunk, és
az igy kapott vizes elegyet kloformmal extrahaltuk. A
kloroformos extraktumokat egyesitettiik, faziselvélasz-
t6 papiron atszirtiik, és a szfirletet csékkentett nyoma-
son bepdroltuk. A nyers terméket szilikagél oszlopon
végzett kromatograféldssal tisztitottuk, eludlészerként
3: 2 térfogatarényt hexdn—etil-acetat elegyet haszn4l-
tunk. Olaj formé4jédban 0,48 g 4-[2-kl6r-4-(trifluor-me-
til)-6-fluor-fenoxi]-2-(metil-amino)-anilint kaptunk.
NMR-spektrum adatai (CDCly): 2,84 (s, 3H), 6,0 (dd,

1H), 6,39 (d, 1H), 6,6 (d, 1H), 7,37 (dd, 1H), 7,58

(s, 1H).

C) lépés

5 ml vizmentes diklér-metdnban keverés kozben
048 g 4-[2-kl6r-4-(trifluor-metil)-6-fluor-fenoxi]-2-
{metil-amino)-anilint, 0,38 g 2-metil-malonsav-mono-
etil-észtert és 20 mg 4-(dimetil-amino)-piridint oldot-
tunk. Az elegyhez hideg vizes hiités kozben 0,34 g
diciklohexil-karbodiimidet adtunk, majd az elegyet &j-
szakén 4t szobahSmérsékleten tartottuk. Az elegyet
hyflo szlrési segédanyagon 4tszirtiik, és a szirletet
csokkentett nyomason bepéroltuk. A maradékot szili-
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kagélen preaparativ vékonyréteg-kromatografaldssal
tisztitottuk, eludlészerként 9 : 1 térfogataranyd dikl6r-
metin—dietil-éter elegyet hasznéltunk. Fehér szilard
anyag forméjéban 0,38 g 2-{2-(metil-amino)-4-[2-
kl6r-4-(trifluor-metil)-6-fluor-fenoxi]-fenil-karbamoil }-
propionsav-etil-észtert kapunk.

NMR spektrum adatai (CDCl3): 1,3 (t), 1,55 (d), 2,82
(s, 3H) 3,48 (q, 1H), 4,25 (q + széles s, 3H), 6,05
(dd, 1H), 7,08 (d, 1H), 7,39 (dd, 1H), 7,58 (s, 1H),
7,86 (s, 1H).

D) lépés

036 g 2-{2-(metil-amino)-4-[2-k16r-4-(trifluor-me-
til)-6-fluor-fenoxi]-fenil-karbamoil }-propionsav-etil-ész-
ter és 0,5 g foszfor-pentoxid elegyét 2 6ran at 140-
160 °C-on tartottuk. Az elegyet lehiitottiik, vizet adtunk
hozz4, majd pH-jat natrium-karbonéttal 5 és 6 kozotti ér-
tékre allitottuk. A vizes elegyhez vizes nétrium-klorid ol-
datot adtunk, és az elegyet etil-acetéttal extarhdltuk. A
szerves extraktumokat egyesitettiik, vizes nétrium-klorid
oldattal mostuk, magnézium-szulfat folott szaritottuk,
szirtiik, és a szirletet csokkentett nyoméson bepéroltuk. A
maradékot preparativ rétegkromatografdléssal tisztitottuk,
adszorbensként szilikagélt, eludlészerként 85:15 térfo-
gatardnyd  diklér-metén-dietil-éter elegyet hasznéltunk.
0,19 g halvénysérga, szilard 2-{1-metil-6-[2-kl6r-4-(trifluor-
metil)-6-fluor-fenoxi]-benzimidazol-2-il }-propionsav-etil-
észtert (94. sz. vegytilet) kaptunk; op.: 123,2-128,6 °C.

16. példa

A IV. tdbldzatban feltiintetett 69. sz. vegyiilet és az

V. tdbldzatban feltiintetett 84. sz. vegyiilet el6dlli-

tdsa

A) lépés

35 g 4-metoxi-1,2-fenilén-diamin-hidroklorid 100 mi
trifluor-ecetsavval készitett oldatdhoz lassi titemben, ke-
verés kozben 28 ml trifluor-ecetsav-anhidridet adtunk. A
reakcidelegyet 2 6réan 4t visszafolyatas kozben forraltuk,
majd éjszakan 4t szobahSmérsékleten tartottuk. Ezutén
az elegyet jeges hiités kdzben 6 N vizes natrium-hidroxid
oldattal megliigositottuk. Az extraktumokat egyesitettiik,
vizes natrium-klorid oldattal és vizzel mostuk, csontszén-
nel deritettiik, és magnézium-szulfat folott szaritottuk. Az
elegyet sz(rtiik, és a szirletet csokkentett nyoméson be-
péroltuk. A kapott 14,4 g narancsbarmna maradékot ben-
.zinnel eldorzsoltiik, a szilird anyagot kiszrtiik és leve-
g6n széritottuk. 14,02 g cserszind, szildrd 6-metoxi-2-
(trifluor-metil)-benzimidazolt kaptunk.
NMR-spektrum adatai (CDCls): 3,85 (s, 3H), 7,05 (dd,

1H), 7,1 (dd, 1H), 7,6 (d, 1H).

B) lépés

14 g 6-metoxi-2-(trifluor-metil)-benzimidazol és
11,94 g brémecetsav-etil-észter 200 ml vizmentes aceto-
nitrillel készitett oldatahoz 15 g vizmentes k4lium-karbo-
nitot adtunk. A reakcidelegyet 2,5 6ran 4t keverés és
visszafolyatds kozben forraltuk, majd éjszakén 4t szoba-
hémérsékleten tartottuk. Az elegyet sziirtiik, és a szrlet-
bdl1 csokkentett nyoméson lepéroltuk az oldészert. 19,9 g
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s{rdi narancsbarna olajat kaptunk, ami 4114s kozben meg-
szilardult. A termék 5- és 6-metoxi-2-(trifluor-metil)-
benzimidazol-1-il-ecetsav-etil-észter elegye volt.
NMR-spektrum adatai (CDCl3): 1,25 (m, 6H, 2xCHj),
3,88 (d, 6H, 2xOCH3;), 4,25 (m, 4H, 2xCH,), 5.5
(d, 4H, 2xCH,), 6,72 (d, 1H), 7,02 (dd, 1H), 7,1
(dd, 1H), 7,25 (d, 1H), 7,32 (d, 1H), 7,7 (d, 1H).

C) lépés .

6 g, a fentiek szerint eldallitott 5- és 6-metoxi-2-(tri-
fluor-metil)-benzimidazol-1-il-ecetsav-etil-észter elegyet
nitrogén atmoszféraban 100 ml vizmentes diklér-metén-
ban oldottunk, és az oldatot —70 °C-ra hiitottiik. Az oldat-
ba =70 °C-on, keverés kozben 25 g bor-tribromid 10 ml
vizmentes diklér-meténnal készitett oldatat csepegtettik.
Finom barna csapadék vélt ki. A reagens beadagoldsa
utdn az elegyet 3 6ran 4t szobahGmérsékleten kevertet-
tik. Ezutdn az elegyet 0 °C-ra hiitottiik, és az elegybe
5 °C-ot meg nem haladé hémérsékleten 45 ml etanolt
csepegtettiink. Az etenol beadagoldsa utin az elegyet éj-
szakdn 4t szobahSmérsékleten kevertettiik, majd az old6-
szert csokkentett nyomdson lepéroltuk. A maradékhoz
100 ml etanolt és ezutén tomény kénsavat adtunk, és a
kapott oldatot 1,5 6ran 4t visszafolyatés kézben forraltuk.
Az elegyet lehitottiik, és az oldészert csokkentett nyo-
méson leparoltuk. A maradékhoz 100 ml vizet adtunk, a
vizes elegyet vizes amménia oldattal meghigositottuk, és
etil-acetattal haromszor extrahaltuk. A szerves fizisokat
egyesitettilk, vizzel mostuk, magnézium-szulfat f6l6tt
szaritottuk, szirtiik, és a sziirletbdl csokkentett nyoméson
lepéroltuk az oldészert. 4,25 g krémszinfi-barnds szilérd
anyagot kaptunk, ami 5- és 6-hidroxi-2-(trifluor-metil)-
benzimidazol-1-il-ecetsav-etil-észter elegye volt.
NMR-spektrum adatai (CDCl3): 1,25 (m, 6H, 2xCHj),

4’2 (m, 4H, 2XCH2)3 419 (Si 2H)’ 5,0 (S’ 2H)’ 6a75

(d, 1H), 6,9 (dd, 1H), 7,02 (dd, 1H), 7,2 (m, 2H),

7,6 (d, 1H), 7,9-8,6 (széles, 1H).

D) lépés

4,25 g, a fentiek szerint eldéllitott 5- és 6-hidroxi-2-
(trifluor-metil)-benzimidazol-1-il-ecetsav-etil-észter,
3,57 g 3-kl6r-4,5-difluor-benzotrifluorid, 8 g vizmentes
kalium-karbonat és 200 mi dimetil-formamid elegyét
4 6ran 4t 100 °C-on kevertettiik. A reakci6elegyet lehi-
tottik, vizbe ontottik, hig vizes sésavoldattal megsava-
nyitottuk, és etil-acetittal hdromszor extrahaltuk. A szer-
ves fazisokat egyesitettilk, vizzel mostuk, magnézium-
szulfat fol6tt szaritottuk, sz{rtiik, és a sziirletbdl csokken-
tett nyoméson lepéroltuk az olddszert. 7,24 g narancsbar-
na olajos maradékot kaptunk, ami 4l14s kézben részlege-
sen megszildrdult. 5,26 g igy kapott anyagot preperativ
rétegkromatografaldssal tisztitottunk; adszorbensként
szilikagélt, eludloszerként diklér-metént hasznéltunk. A
kovetkezd termékeket kaptuk: 1,7 g 5-[2-kl6r-6-fluor-4-
(trifluor-metil)-fenoxi)-2-(trifluor-metil)-benzimidazol-
1-il-ecetsav-etil-észter, op.: 77,2~79,2 °C (nagyobb moz-
gékonysagiti komponens) és 2,83 mg 6-[2-kl6r-6-fluor-4-
(trifluor-metil)-fenoxi]-2-(trifluor-metil)-benzimidazol-
1-il-ecetsav-etil-észter, op.: 112,2-113,2 °C (kisebb moz-
g€konysagi komponens).
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Hasonléan 4llitottuk eld a 64., 65., 66., 67., 68., 70.,
71.,79., 80., 81., 82., 83,, 85., 86., 97.,98., 99., 108. és
109. sz. vegyiiletet a megfeleld reagensek felhasznala-
séval.

17. példa

Az V. tdblazatban feltiintetett 87. sz. vegyiilet elédl-

litdsa

1 g, a 16. példéban leirtak szerint el@allitott 6-[2-
k16r-6-fluor-4-(trifluor-metil)-fenoxi}-2-(trifluor-metil)-
benzimidazol-1-il-ecetsav-etil-észter 50 ml izo-
propanollal készitett oldatdhoz 0,15 g nitrium-hidroxid
5 ml vizzel készitett oldatét adtuk, és az elegyet 1 6ran
at szobahSmérsékleten kevertettikk. Az elegyet vizbe
ontottiik, hig vizes s6savoldattal megsavanyitottuk, és
etil-acetéttal hdromszor extrahéltuk, A szerves faziso-
kat egyesitettiik, vizzel mostuk, magnézium-szulfit fo-
16t széritottuk, szdrtiik, és a szdrletb6l lepéaroltuk az
oldészert. 0,87 g cserszinii szilard anyagot kaptunk,
400 mg igy kapott anyagot éter és hexan elegyéb6l
atkritdlyositottunk. 290 mg 6-{2-kl6r-6-fluor-4-(tri-
fluor-metil)-fenoxil-2-(trifluor-metil)-benzimidazol-1-
il-ecetsavat kaptunk.

Hasonl6an éllitottuk elg a 72. és 76. sz. vegyiiletet a
megfeleld reagensek fethasznéldsaval.

18. példa

Az V. tdbldzatban feltiintetett 88. sz. vegyiilet elbdl-

litdsa

0,47 g 6-[2-k16r-6-fluor-4-(trifluor-metil)-fenoxil-
2-(trifluor-metil)-benzimidazol-1-il-ecetsav és 20 ml
tionil-klorid elegyét 45 percig visszafolyatds kozben
forraltuk. Az elegyet szobahGmérsékletre hitbttik, és a
tionil-klorid foloslegét cstkkentett nyoméson leparol-
tuk. A maradékhoz 20 ml vizmentes toluolt adtunk, és
az oldészert csdkkentett nyomdson leparoltuk. A kapott
maradékot minimélis mennyiségd vizmentes toluolban
oldottuk, és az oldatot erélyes keverés kdzben 20 ml
vizes amménia oldathoz (sfrdség: 880) adtuk. Sdrd,
krémszind szuszpenzié képzGdott. A szuszpenzit még
fé] 6ran at kevertiik, majd 50 ml vizet adtunk hozza, és
etil-acetattal hdromszor extrahaltuk. Az extraktumokat
egyesitettiik, vizzel mostuk, magnézium-szulfat folott
széritottuk, sz(rtiik, és a sziirletbS] csokkentett nyoma-
son leparoltuk az olddszert. A kapott 350 mg krémszi-
nd szilird maradékot diklér-meténb6! atkristalyositot-
tuk. 195 mg 6-[2-kl6r-6-fluor-4-(trifluor-metil)-fen-
oxi}-2-(trifluor-metil)-benzimidazol- 1-il-acetamidot
kaptunk tortfehér szildrd anyag formé4jéban.

Hasonl6an allitottuk el§ a 73., 74., 89., 90. és 91.
sz. vegyliletet a megfelel reagensek felhaszn4léséval.

19. példa

A IV, tdbldzatban feltiintetett 62. sz. vegyiilet és az

V. tdbldzatban feltiintetett 77. sz. vegyiilet el6alli-

tdsa

A) lépés

10 g 3-kl6r-4,5-difluor-benzotrifluorid, 7 g 4-acet-
amido-fenol, 12 g vizmentes kalium-karbon4t és 70 ml
dimetil-szulfoxid elegyét 3 6ran 4t 100 °C-on kevertet-
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tilk. Az elegyet lehdtottiik, vizbe ontottiik, és etil-ace-
tattal haromszor extrahaltuk. A szerves extraktumokat
egyesitettiik, vizzel mostuk, magnézium-szulfat folott
szaritottuk, sz(rtik, és a szfirletbSl csdkkentett nyoma-
son lepéroltuk az olddszert. A kapott 17,3 g tortfehér
szilard anyagot hex4nnal eldorzsoltiik, majd kiszdrtiik.
13,95 g 4-[2-k16r-6-fluor-4-(trifluor-metil)-fenoxi}-
acetanilidet kaptunk tortfehér szildrd anyagként.
NMR-spektrum adatai (CDCl;): 2,15 (s, 3H), 6,85 (d,

2H), 7,3-7,5 (dd, 2H és m, 2H), 7,6 (s, 1H).

B) lépés

6 g 4[2-kl6r-6-fluor-4-(trifluor-metil)-fenoxi]-
acetanilid 40 ml ecetsav-anhidriddel készitett
szuszpenzibjéba keverés és hiités kozben, ~10 °C-on
1,63 ml tdmény salétromsav és 6,6 ml ecetsav-anhidrid
elegyét csepegtettiik. A képz8dott sirga szuszpenzidt
45 percig ~10 °C-on kevertettiik, majd szobahSmérsék-
letre hagytuk melegedni, és éjszakéan 4t 4llni hagytuk.
A reakcidelegyet —5 °C-ra hitottik, és 0,81 ml témény
salétromsav és 3,3 ml ecetsav-anhidrid elegyét adtuk
hozzé. A reakciéelegyet 4 napig szobahdmérsékleten
allni hagytuk, majd vizbe ontottik, és dietil-éterrel
héromszor extrahaltuk. Az éteres extraktumokat egye-
sitettiik, vizzel mostuk, magnézium-szulfat folott sz4ri-
tottuk, szirtiik, és az old6szert csokkentett nyoméson
lepéroltuk. A kapott élénksarga szuszpenzi6t vizbe on-
tottiik, és éterrel extrahdltuk. Az extraktumot magnézi-
um-szulfat f6lott széritottuk, majd bepéroltuk. A kapott
sérga szilard anyagot éter és hexdn elegyével eldorzsol-
tiik, majd szfrtiik. 3,13 g élénksérga, szilard 2-nitro-4-
[2-k16r-6-fluor-4-(trifluor-metil)-fenoxi]-acetanilidet
kaptunk; M* = 392.

C) lépés

29 g 2-nitro-4-[2-k16r-6-fluor-4-(trifluor-metil)-
fenoxi]-acetanilidet 60 ml acetonban oldottunk, és az
oldatot jégfiirdén 5 °C-ra hitéttikk. Az oldatba keverés
kozben, 30 perc alatt 40 ml 30 tdmeg%-os s6savas ti-
tan-triklorid oldatot csepegtettiink. Az elegyet tovabbi
45 percig 5 °C-on kevertettiik, majd éjszakén 4t szoba-
hémérsékleten tartottuk. Az elegyet vizbe éntbttiik, és
dietil-éterrel hiromszor extrahaltuk. Az éteres extrak-
tumokat egyesitettiik, vizzel mostuk, magnézium-szul-
fat folott szaritottuk, szirtiik, és a szfirletet csokkentett
nyomason beparoltuk. 1,7 g halvanysarga szilard anya-
got kaptunk, mit 1:1 térfogatardnyi -benzin—éter
eleggyel eldorzsoltink. A szilard anyagot kisz(irtiik.
1,2 g 2-amino-4-[2-k16r-6-fluor-4-(trifluor-metil)-fen-
oxi]-acetanilidet kaptunk krémszind szilérd anyagként.
NMR-spektrum adatai (CDCL): 2,2 (s, 3H), 4,2-3,6

(széles, 1H), 6,225 (dd, 1H), 6,3 (d, 1H), 7,025 (d,

1H), 7,225 (széles s, 1H), 7,35 (dd, 1H), 7,55 (s,

1H).

D) lépés

1,2 g 2-amino-4-[2-k16r-6-fluor-4-(trifluor-metil)-
fenoxil-acetanilid 5 ml jégecettel készitett oldatdt
1 6rdn 4t 100 °C-on tartottuk. Az oldatot lehditottiik,
vizbe ontottiik, és az elegyet 2 N vizes natrium-hidr-
oxid oldattal meghigositottuk. A kivalt csapadékot ki-
szdrtiik, vizzel mostuk és levegdn szaritottuk. A szildrd
anyagot preparativ rétegkromatografélassal tisztitottuk,
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adszorbensként szilikagélt, eludlGszerként 5 térfogat%
ecetsavat tartalmazo etil-acetdtot hasznéltunk. 0,5 g 2-
metil-6-[2-k16r-6-fluor-4-(trifluor-metil)-fenoxi]-benz-
imidazolt kaptunk halvdnybarna olaj form4jaban.
NMR-spektrum adatai (CDCly): 2,1 (s, 3H), 2,45 (s,

3H), 6,85 (dd, 1H), 6,9 (d, 1H), 7,4 (m, 2H), 7,6 (s,

1H).

E) lépés

0,66 g 2-metil-6-[2-ki6r-6-fluor-4-(trifluor-metil)-
fenoxi]-benzimidazol, 0,28 m] 2-brém-propionsav-etil-
észter és 1 g vizmentes kalium-karbonat metil-etil-ke-
tonnal készitett oldatit éjszakan 4t keverés és visszafo-
lyatds kozben forraltuk. A reakcidelegyet lehdtottiik,
vizbe Ontottiik, és etil-acetdttal hiromszor extrahéltuk.
A szerves fazisokat egyesitettiik, vizzel mostuk, mag-
nézium-szulfat folott széritottuk, szdrtik, és a szrlet-
bl csdkkentett nyomdson lepéroltuk az oldészert. A
kapott 0,76 g barna, olajos maradékot preparativ
rétegkromatografalassal tisztitottuk, adszorbensként
szilikagélt, eludloszerként etil-acetdtot hasznéltunk. A
kovetkez6 termékeket kaptuk: 110 mg 2-{2-metil-6-[2-
kl6r-6-fluor-4-(trifluor-metil)-fenoxi]-benzimidazol-1-
il}-propionsav-etil-észter (77. sz. vegyiilet, kisebb
mozgékonysagi komponens) és 220 mg 2-{2-metil-5-
[2-k16r-6-fluor-4-(trifluor-metil)-fenoxi}-benzimidazol-
1-il}-propionsav-etil-észter (62. sz. vegyiilet, nagyobb
mozgékonysigi komponens).
_ Hasonl6an 4llitottuk el a 63. és 78. sz. vegyiiletet a

megfelelS reagensek felhasznaldsaval.,

20. példa

A IV. tdbldzatban feltiintetett 100. sz. vegyiilet és

az V. tébldzatban feltiintetett 101. sz. vegyiilet el6-

dllitdsa

A) lépés

4,8 g 4-[2-kl6r-4-(trifluor-metil)-6-fluor-fenoxi]-2-
nitro-acetanilid, 200 m! etanol és 4 m! tdmény sésav-
oldat elegyét 2 6ran 4t visszafolyatds kdzben forraltuk.

Az oldatot lehttottiik, és az olddszert csikkentett nyo-

mison lepéroltuk. A narancssirga szilird maradékot

etil-acetétban oldottuk, az oldatot vizzel mostuk, mag-
nézium-szulfat f6lott szaritottuk, szdrtiik, és a szlrletet
csdkkentett nyoméson bepéroltuk, 4,05 g 4-[2-kl6r-4-

(trifluor-metil)-6-fluor-fenoxi]-2-nitro-anilint kaptunk

narancsséirga szilard anyagként.

NMR-spektrum adatai (CDCl,): 7,6 (s, 1H), 7,5 (d,
1H), 7,4 (dd, 1H), 7,2, (dd, 1H), 6,85 (d, 1H), 6,0
(széles s, 2H).

B) lépés
1 g 4-[2-kl6r-4-(trifluor-metil)-6-fluor-fenoxil-2-

nitro-anilin, 0,26 g paraformaldehid, 1,43 g cink-klo-

rid és 0,56 g kélium-cianid elegyéhez keverés kdzben
3 csepp tomény kénsavat tartalmaz6 40 ml jégecetet
adtunk. A kapott szuszpenziét 7,5 6ran at 50-55 °C-
on tartottuk, majd éjszakdn 4t szobahémérsékleten
allni hagytuk. Az elegyet vizbe ontéttiik, és etil-ace-
thttal kétszer extrahéltuk. A szerves fizisokat egyesi-
tettiik, vizzel mostuk, magnézium-szulfat folott szari-
tottuk, szirtiik, és a szirletbl csokkentett nyomason
leparoltuk az oldészert. 0,82 g 4-[2-kl6r-4-(trifluor-
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metil)-6-fluor-fenoxi]-2-nitro-N-(ciano-metil)-anilint

kaptunk narancssarga szilard anyag formajiban; M*

= 389.

NMR-spektrum adatai (CDCls): 8,0 (széles, 1H), 7,7
(d, 1H), 7,6 (s, 1H), 7,4 (dd, 2H), 7,0 (d, 1H), 4,3
(d, 2H).

C) lépés

1 g 4-[2-kl6ér-4-(trifluor-metil)-6-fluor-fenoxi]-2-
nitro-N-(ciano-metil)-anilin 50 m] forré etanollal ké-
szitett szuszpenzibjahoz 0,18 g vizmentes kélium-kar-
bondtot adtunk. A reakcielegyet 4 6rén 4t keverés és
visszafolyatds kozben forraltuk, majd éjszakan 4t szo-
bahdmérsékleten 4llni hagytuk. Az oldészert csokken-
tett nyoméson lepéaroltuk. A maradékot 75 ml vizben
oldottuk, az oldatot szfrtiik, és a szfirletet 2 N vizes
sosavoldattal megsavanyitottuk. A kivélt sirga csapa-
dékot elkiilonitettiik, vizzel, majd hexdnnal mostuk, és
leveg6n széritottuk. 0,8 g 2-ciano-5-[2-klér-4-(trifluor-
metil)-6-fluor-fenoxi}-1H-benzimidazol-3-oxidot kap-

tunk; M* = 370.

D) lépés

0,8 g 2-ciano-5-[2-klér-4-(trifluor-metil)-6-fluor-fen-

oxi}-1H-benzimidazol-3-oxid 5 ml kloroformmal készi-
tett szuszpenzi6jaba keverés és jéghtités kozben, 5 °C-on
0,25 mi foszfor-trikloridot csepegtettiink. A reagens be-
adagolésa utén az elegyet 5 percig visszafolyatds kozben
forraltuk. A kapott oldatot lehdtottiik, 10 ml vizet adtunk
hozz4 lassi fitemben, majd az elegyet vizes amménia-ol-
dattal megliigositottuk. A szerves fézist elvalasztottuk, és
a vizes fazist kloroformmal kétszer extrahéltuk. A szerves
fazisokat egyesitettilk, vizzel mostuk, magnézium-szul-
fat folott bepdroltuk. A maradék mintdjat preparativ
rétegkromatograféléssal tisztitottuk; adszorbensként szi-
likagélt, elualészerként étert hasznaltunk. A terméket éter
és hex4n elegyébdl atkristalyositottuk. Halvanysarga szi-
lard anyagként 2-ciano-5-[2-klér-4-(trifluor-metil)-6-flu-
or-fenoxi]-benzimidazolt kaptunk.

Tomegspektrum csicsértéke (pozitiv gyorsatombom-
bizés): MH* = 356.

NMR-spektrum adatai: 7,8-7,6 (széles, 1H), 7,6 (s,
1H), 7,4 (dd, 1H), 7,2-6,8 (széles m, 2H), 13,8~
13,1 (széles s, 1H). '
E) lépés
0,325 g 2-ciano-5-[2-k16r-4-(trifluor-metil)-6-fluor-

fenoxi]-benzimidazol, 0,13 ml 2-brém-propionsav-etil-

észter, 1 g vizmentes kélium-karbonét és 30 ml aceto-
nitril elegyét 2 6rén 4t visszafolyatds kozben forraltuk,
majd az elegyet éjszakdn 4t szobahSmérsékleten 4llni
hagytuk. Az elegyet sziirtiik, €s a sziirletb6l csdkkentett
nyoméson lepéroltuk az oldészert. A maradékot prepa-
rativ rétegkromatografaldssal tisztitottuk; adszorbens-
ként szilikagélt, eludl6szerként 1: 1 térfogataranyd he-
xan—éter elegyet hasznaltunk. A kovetkezs termékeket
kaptuk: 0,14 g 2-{ciano-6-[2-k16r-4-(trifluor-metil)-6-
fluor-fenoxi]-benzimidazol-1-il }-propionsav-etil-ész-
ter (101. sz. vegyiilet, nagyobb mozgékonysagii kom-
ponens) és 0,15 g 2-{2-ciano-5-[2-k16r-4-(trifluor-me-
til)-6-fluor-fenoxi]-benzimidazol-1-il }-propionsav-etil-
észter (100. sz. vegyiilet, kisebb mozgékonységi kom-
ponens).
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Hasonléan éllitottuk el6 a 102., 103., 104., 105.,
106. és 107. sz. vegylletet a megfelels reagensek fel-
hasznélasaval.

A kikelés eldtti herbicid hatést a kovetkez8képpen
vizsgaltuk: A haszonnovények (cukorrépa, gyapot, rep-
ce, Oszi biiza, kukorica, rizs és szGjabab) magvait 2 cm
vastag, a gyomndvények magvait 1 cm vastag kom-

21. példa 5 posztréteggel fedtiik, majd a komposztrétegre 1000 li-
A herbicid hatds vizsgdlata ter/hektdrnak megfelel6 mennyiségli permetlevet jut-
A hatéanyagok herbicid aktivitasat a kévetkezSkép- tattunk. 20 nap elteltével Osszehasonlitottuk a kezelt
pen vizsgéltuk: tilcakon novekedS novények 4llapotat a kezeletlen
78,2 g/l Tween 20-at (szorbitdn-laurt 20 mél eti- kontrollokéval. Az eredményeket 0-t61 9-ig terjedd
lén-oxiddal képezett kondenzitum) és 21,8 g/l Span 10 szdmskélaval jellemeztiik, ahol az egyes szdmadatok
80-at (szorbitan-monolaurét) tartalmazé 1 liter metil- jelentése a fentivel azonos volt. :
ciklohexanon alikvot részében feloldottuk a vizsgalan- A kisérletek eredményeit a VII. tablazatban kozol-
dé hatéanyagot. Ha a hatéanyag nem oldédott fel az jiik. A VIL tabldzatban szerepl§ betiijelzések jelentése
elegyben, az elegy térfogatit vizzel 5 ml-re egészitet- a kdvetkezd:
tiik ki, a szuszpenzibhoz liveggyongyoket adtunk, az 15 E:  kikelés eldtti vizsgilat
elegyet alaposan osszerdztuk, majd az iiveggydngyoket U:  kikelés utni vizsgéalat
eltavolitottuk. Az igy el6allitott koncentrdtumokat ez- Sb:  cukorrépa
utdn vizzel a kivant végtérfogatra higitottuk. Ha a per- Rp: repce
metleveket kiilon-kiilon permeteztiik, a kikelés eldtti Ct. gyapot
vizsgélathoz 25 ml, mig a kikelés utdni vizsgalathoz 20 Sy: sz6jabab
30 ml permetlevet hasznaltunk fel, mig egyiittes per- Mz: kukorica
metezés esetén 45 ml permetlevet alkamaztunk. A vég- Ww: 8szi biiza
s6 permetlé a kezdeti oldészer/feliiletaktiv anyag keve- Re: rizs
réket 4 térfogat% mennyiségben tartalmazta. Bd: Bidens pilosa -
A kikelés utani herbicid hatés vizsgélatakor a fenti- 25 Ip: Ipomoea lacunosa (kikelés el6tti vizsgélatban)
ek szerint készitett permetleveket 1000 liter/hektar Ipomoea hederacea (kikelés uténi vizsgélatban)
mennyiségben vittiik fel cserepekben termesztett fiatal Am: Amaranthus retroflexus
novényekre. 13 nap elteltével meghatdroztuk a nové- Pi:  Polygonum aviculare
nyek kdrosod4s4t kezeletlen kontrollokkal dsszehason- Ca: Chenopodium album
litva. A kérosodést 0 és 9 kozotti szdmskélaval jelle- 30 Ca: Galium aparine
meztilk, ahol az egyes szdmadatok jelentése a kovetke- Xa: Xanthium spinosum
z6: Xs: Xanthium strumarium
0: 0%-os karosodés Ab:  Abutilon theophrasti
1: 1-5%-os kérosod4s Eh: Euphorbia heterophylla
2: 6-15%-o0s kérosodas 35 Av: Avena fatus
3: 16-25%-0s karosodds Dg: Digitaria sanguinalis
4: 26-35%-o0s karosodas Al:  Alopecurus myosuroides
5: 36-59%-o0s kérosodas St:  Setaria viridis
6: 60-69%-o0s karosodéas Ec: Echinochloa crus-galli
7: 70-79%-0s kérosodés 40 Sh: Sorghum halepense
8: 80-89%-o0s kdrosodas Ag: Agropyron repens
9: 90-100%-o0s kdrosodas Ce: Cyperus esculentes
VII. tdbldzat
Ave- Herbicid aktivitds
sgoyrgl?_ Kezelés ]k);/il:
ma Sb|Rp| Ct | Sy {Mz|Re Ww| Pi [Ca|GalAm|Bd Eh|Ip [Ab|Xa|Xs|Av|Al|Ag|Sh|St|Dg|Ec|Ce
| E loas LB191410]000 2]9]9|-|9]7|9]0|9/0o|-|ojo|-|o|9]o|0|0
U 91919191918 13[9[9(9]9/9{9]9|9[-19|6|9|8]9(9|8|9|7
2 E0,25000030029—943230—22—02000
U 9(919(9(6]|5(5{9]19(919|9[9]9(9|-19(8|8[5[9(9]9/|9]8
3 E |1 9(9|510(0(7]0(~|-|-1919]|9;0|7]0{-|1]0|-|0|9]9]|3]|0
U |0,25 T19(916]7[5]3|-(9|-19(919(9/9|-{9(3!5]|2|8!9]9]|9]2
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Ave- Herbicid aktivitas

5% || D
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SZABADALMI IGENYPONTOK

1. Eljaras (I) dltalanos képletd vegyiiletek és kva-
terner szirmazékaik el64llitdsara — a képletben

a szaggatott vonal két kettSs kotést jelent olyan elren-
dezésben, hogy a mésodik gydrd a benzolgydriivel
kondenzalt heteroaromds gyiirdrendszert alkot,

Ar jelentése halogénatommal, nitrocsoporttal és/vagy
cianocsoporttal egyszeresen vagy kétszeresen he-
lyettesitett trifluor-metil-fenil-csoport vagy halo-
génatommal egyszeresen helyettesitett trifluor-me-
til-piridil-csoport, és

A, B, és D jelentése egymist6] fiiggetleniil nitrogén-
atom vagy NR? N-E, CR® vagy C-E 4ltaldnos
képletii csoport, azzal a feltétellel, hogy A, B és D
koziil kettd nitrogénatomot vagy NR? vagy N-E
altalanos képletd csoportot jelent, és A, B és D
koziil legalabb az egyik E csoportot hordoz,

és az utébbi képletekben

R? jelentése hidrogénatom vagy 1-6 szénatomos alkil-
csoport,

R® jelentése hidrogénatom, halogénatom vagy trifluor-
metil-, ciano- vagy 1-4 szénatomos alkilcsoport, és

E (h) éltaldnos képletd csoportot jelent, amelyben
R3 és R* jelentése egymést6] fiiggetleniil hidrogén-

atom vagy 1-6 szénatomos alkilcsoport, és

R’ jelentése -COOR!, ~CONHSO,R !,
~CONR!RM, —CONHNRRY,
-CONHN*RPRMRB Y-, —-COOM* vagy
—~COON=CR'"R™ 4ltaldnos képletii csoport,
amelyekben
M* mezSgazdaségilag alkalmazhaté kationt je-

lent,
Y~ mez8gazdasigilag alkalmazhat6 aniont je-
lent,

R! jelentése  hidrogénatom,  nitro-fenil-csoport
vagy adott esetben 1-6 szénatomos alk-
oxicsoporttal egyszeresen helyettesitett 1-10
szénatomos alkilcsoport,
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RBésR' jelentése egymasté! fiiggetleniil hid-
rogénatom vagy 1-6 szénatomos alkilcsoport,
és

R'3 jelentése 1-6 szénatomos alkilcsoport—,
azzal jellemezve, hogy

a) egy (IT’) 4ltaldnos képletdi vegyiiletet — a képlet-
ben a szaggatott vonal és A, B és D jelentése a targyi
kor szerinti és J ~OH csoportot jelent — adott esetben
bézis jelenlétében egy (III) 4ltalanos képletd vegyiilet-
tel reagéltatunk - a képletben Ar jelentése a térgyi kor
szerinti és Z kilép6 csoportot jelent —, vagy

b) egy (XLI) 4ltaldnos képletd vegyiiletet — a kép-
letben a szaggatott vonal Ar és jelentése a targyi kor
szerinti és A”, B” és D” jelentése egyméstd! fiiggetle-
niil N, NR?, NH, CR®, CH vagy CHR® azzal a feltétel-
lel, hogy ketts koziilik N, NR? vagy NH csoportot
jelent és legalabb egyikiik hidrogénatomot hordoz —
szerves olddszerben, bazis jelenlétében egy (VII) 4lta-
ldnos képletd vegyiilettel reagaltatunk — a képletben
R3, R*és R’ jelentése a targyi kor szerinti és Z kiléps
csoportot jelent —, vagy _

c) egy (XLII) altalanos képletd vegyiiletet — a kép-
letben A, R, R* és RY jelentése a térgyi kor szerinti és
R3 hidrogénatomot vagy rovid szénlénci alkilcsopor-
tot jelent — vizelvoné6szer jelenlétében cikliz4lunk;

és kivént esetben egy igy kapott (I) 4ltaldnos képle-
tli vegyiiletben

(i) az R5 helyén 4ll6 alkoxi-karbonil-csoportot
karboxilcsoportta hidrolizaljuk,

(ii) az RS helyén 4116 karboxilcsoportot észterezziik
vagy sOv4, amiddé, szulfonamidd4, hidrazidd4d vagy
hidrazinium-szdrmazékka4 alakitjuk,

(iii) az A helyén 4116 nitroténatomon kvaterner sét
képeziink, és/vagy

(iv) ha R® (1~10 szénatomos alkoxi)-karbonil-cso-
portot és R® és/vagy R* hidrogénatomot jelent, bazis
jelenlétében végzett alkilezéssel alkil-szubsztituenst
alakitunk ki.

(ElsGbbsége: 1991.02. 12.)
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2. Eljéras az (J) altaldnos képletd vegyiiletek szdi-
kebb korét képezd (1A) 4ltalanos képletll vegyiiletek —
- a képletben
a szaggatott vonal két kettds kotést jelent olyan elren-

dezésben, hogy a mésodik gyirt a benzolgyfirtivel

kondenzlt heteroaromds gy(riirendszert alkot,

Ar jelentése halogénatommal, nitrocsoporttal és/vagy
cianocsoporttal egyszeresen vagy kétszeresen he-
lyettesitett trifluor-metil-fenil-csoport vagy halo-
génatommal egyszeresen helyettesitett trifluor-me-
til-piridil-csoport,

V hidrogénatomot, halogénatomot, cianocsoportot
vagy trifluor-metil-csoportot jelent,

R3 és R* jelentése egymistol fiiggetleniil hidrogénatom
vagy 1-6 szénatomos alkilcsoport, és

R> -COOR!, -CONHSO,RY, —CONR3R™,
~CONHNR3 R, -COO"M*, -CONHN*R 3R 4R 15
Y- vagy ~-COON=CR!*R!* 4ltaldnos képletti cso-
portot jelent, és az utébbi képletekben
R hidrogénatomot, nitro-fenil-csoportot  vagy

adott esetben 1-6 szénatomos atkoxicsoporttal
egyszeresen helyettesitett 1-10 szénatomos al-
kilesoportot jelent,

RBés R jelentése egymést6l fiiggetleniil hid-

rogénatomot vagy 1-6 szénatomos alkilcsoport,

R!6 1-6 szénatomos alkilcsoportot jelent,

M* mezGgazdaségilag alkalmazhat6 kationt jelent,

és

Y~ mez8gazdasigilag alkalmazhaté aniont jelent,
vagy az (I) altaldnos képletid vegyiiletek sziikebb korét
képez§ (IC) 4ltaldnos képletll vegyiiletek és kvaterner
szarmazékaik eld4llitdsara — a képletben
Ar és a szaggatott vonal jelentése azonos az (IA) kép-

letnél megadottakkal,

A’ jelentése N vagy NR? csoport, amelyben R? hid-
rogénatomot vagy 1-6 szénatomos alkilcsoportot
jelent,

B’ jelentése CR® csoport, amelyben R® hidrogén-
atomot, halogénatomot vagy ciano-, trifluor-metil-
vagy 1-6 szénatomos alkilcsoportot jelent, vagy

B’ C-E képletd csoportot jelent, amelyben E (h) 4lta-
lanos képletii csoportot képvisel, és az utbbi kép-
letben R3, R* és R? jelentése azonos az (IA) képlet-
nél megadottakkal, és

D’ NR? vagy N-E csoportot jelent, amelyekben R2és E
jelentése a fenti, azzal a feltétellel, hogy ha B’, CR®
csoportot jelent, D’ csak N-E csoportot képvisel-
het —,

azzal jellemezve, hogy
a) (IA) éltalénos képletii vegyiilet eléllitasara egy

(IT) ltalénos képletd vegyiiletet — a képletben a szag-

gatott vonal, V, R%, R* és RS jelentése a targyi kor

szerinti — adott esetben bézis jelenlétében egy (II)

dltalanos képletil vegyiilettel reagaltatunk — a képlet-

ben Ar jelentése a térgyi kor szerinti és Z kilép6 cso-
portot jelent —; vagy

b) (IC) éltalanos képletd vegyiilet eléllitisira egy
(XLI) 4ltaldnos képletii vegyiiletet — a képletben a
szaggatott vonal és Ar jelentése a targyi kor szerinti,
A”, B” és D” pedig a térgyi korben A’, B’ és D’
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meghatérozasanal kozolt csoportokat jelenti, azzal az
eltéréssel, hogy E csoportot egyikiikk sem hordoz, és
legalabb egyikiik hidrogénatomot hordoz — szerves ol-
ddszerben, bazis jelenlétében egy (VII) altaldnos kép-
letd vegyiilettel reagiltatunk — a képletben R3, R* és R’
jelentése a tdrgyi kor szerinti és Z kilépd csoportot
jelent —; vagy

¢) (IC) 4ltalanos képletd vegyiilet eldallitisara egy
(XLII) 4ltalanos képletd vegyiiletet — a képletben Ar,
R?, R* és RS jelentése a térgyi kor szerinti és R0
hidrogénatomot vagy rovid szénlénci alkilcsoportot je-
lent — vizelvonészer jelenlétében ciklizalunk;

és kivéant esetben az igy kapott termékben

(i) az R’ helyén 4116 alkoxi-karbonil-csoportot
karboxilcsoportté hidrolizdljuk,

(ii) az R? helyén 4116 karboxilcsoportot észterezziik
vagy soOvé, amidd4, szulfonamiddd, hidraziddd vagy

‘hidrazinium-szdrmazékka alakitjuk, és/vagy

(iii) az A helyén 4ll6 nitrogénatomon kvaterner sét
képeziink.

(Els6bbsége: 1990. 02. 16.)

3. Eljéras (JA) 4ltalénos képletd vegyiiletek elallita-
séra — a képletben
a szaggatott vonal két kettGs kotést jelent olyan elren-
dezésben, hogy a mésodik gy(ird a benzolgyfirivel
kondenz4lt heteroaromds gytriirendszert alkot,
Ar jelentése halogénatommal, nitrocsoporttal és/vagy
cianocsoporttal egyszeresen vagy kétszeresen he-
lyettesitett trifluor-metil-fenil-csoport vagy halo-
génatommal egyszeresen helyettesitett trifluor-me-
til-piridil-csoport,
V hidrogénatomot, halogénatomot, cianocsoportot
vagy trifluor-metil-csoportot jelent, de ha V
halogénatomot jelent, ez csak szénatomhoz kapcso-
16dhat,
R3és R* jelentése egyméstdl fiiggetleniil hidrogénatom
vagy 1-6 szénatomos alkilcsoport, és
R’ jelentése -COOR!, -CONHSO,R!!, -CONRPR !,
-CONHNRPRY™,  ~CONHN*R!I*RMRV Y-,
—~COO"M* vagy ~COON=CR!*R!* 4ltal4nos képle-
tli csoport, amelyekben
R hidrogénatomot, nitrofenil-csoportot vagy adott
esetben 1-6 szénatomos alkoxicsoporttal egy-
szeresen szubsztitudlt 1-10 szénatomos alkil-
csoportot jelent, :

R és R egymést6l fiiggetleniil hidrogénatomot
vagy 1-6 szénatomos alkilcsoportot jelent,

R 1-6 szénatomos alkilcsoportot jelent,

M* mez6gazdaségilag alkalmazhat6 kationt jelent, és

Y™ mezbgazdaségilag alkalmazhaté aniont jelent —,

azzal jellemezve, hogy

a) egy (II) 4ltalanos képletll vegyiiletet — a képlet-

ben a szaggatott vonal, V, R3, R* és R’ jelentése a

targyi kor szerinti ~ adott esetben bazis jelenlétében

egy (III) 4ltalénos képletd vegyiilettel reagéltatunk — a

képletben Ar jelentése a targyi kor szerinti és Z kilép6

csoportot jelent —; vagy
b) egy (XLI) 4ltaldnos képletd vegyiiletet — a kép-
letben Ar és a szaggatott vonal jelentése a targyi kor

szerinti és A” CH csoportot, B” nitrogénatomot és D”
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NH csoportot jelent — szerves old6szerben, bazis jelen-
1étében egy (VII) altaldnos képleti vegyiilettel reagal-
tatunk — a képletben R3, R* és RS jelentése a targyi kor
szerinti és Z kilépG csoportot jelent —;

és kivént esetben igy kapott (IA) altalanos képletd
vegyiiletben

(i) az R? helyén 4116 karboxilcsoportot észterezziik

vagy so6v4, amiddé, szulfonamidda, hidraziddd vagy

hidrazinium-szdrmazékk4 alakitjuk, vagy
(i) az R helyén 4116 alkoxi-karbonil-csoportot

karboxilcsoporttd hidrolizaljuk.

(ElsGbbsége: 1990. 08. 02.)

4. Eljéras (IC) altalanos képletd vegyiiletek és kva-
ternerezett szarmazékaik eldallitdsira — a képletben

a szaggatott vonal két kettSs kotést jelent olyan elren-
dezésben, hogy a mésodik gyird a benzolgydrtvel
kondenz4lt heteroaromis gydr(irendszert alkot,

Ar jelentése halogénatommal, nitrocsoporttal és/vagy
cianocsoporttal egyszeresen vagy kétszeresen he-
lyettesitett trifluor-metil-fenil-csoport vagy halo-
génatommal egyszeresen helyettesitett trifluor-me-
til-piridil-csoport,

A’ nitrogénatomot vagy NR? csoportot jelent, amely-
ben R? hidrogénatomot vagy 1-6 szénatomos alkil-
csoportot képvisel,

B’ CRS csoportot jelent, amelyben R® hidrogénatomot,
halogénatomot vagy ciano-, trifluor-metil- vagy 1~
6 szénatomos alkilcsoportot képvisel, vagy

B’ C-E csoportot jelent, amelyben E egy (h) altalénos
képletid csoportot képvisel, és az ut6bbi képletben
R?és R* jelentése egymistdl figgetleni] hidrogén-

atom vagy 1-6 szénatomos alkilcsoport, és
R?>-COOR!",-CONHSO,R!!, -CONR!3R ¥,
~CONHNR 3R Y, -COO"M*, -
CONHN*RPRMR! Y~ vagy -COON=CR 3R 41-
taldnos képletd csoportot jelent, amelyekben
M* mezégazdasigilag alkalmazhatd kationt jelent,
Y~ mez6gazdaségilag alkalmazhat6 aniont jelent,
R! jelentése  hidrogénatom, nitro-fenil-csoport
vagy adott esetben 1-6 szénatomos alk-
oxicsoporttal egyszeresen helyettesitett 1-10
szénatomos alkilcsoport,
RBés R4 egymasté] fiiggetleniil hidrogénatomot
vagy 1-6 szénatomos alkilcsoportot jelent, és
RS 1-6 szénatomos alkilcsoportot jelent, és

D’ NR? vagy N-E képletii csoportot jelent, amelyek-
ben R? és E jelentése a fenti, azzal a feltétellel,
hogy ha B’ CR® képletd csoportot jelent, D’ csak
N-E képletii csoport lehet —,

azzal jellemezve, hogy
a) egy (II') 4ltalanos képletd vegyiiletet — a képlet-

ben a szaggatott vonal jelentése a targyi kor szerinti, A,

B és D a targyi korben megadott A’, B’, illetve D’

csoportot jelenti, és J ~OH csoportot jelent — adott

esetben bazis jelenlétében egy (III) altaldnos képletit

vegyiilette] reagdltatunk — a képletben Ar jelentése a

térgyi kor szerinti és Z kilépG csoportot jelent —; vagy
b) egy (XLI) éltaldnos képletdi vegyiiletet — a kép-

letben Ar és a szaggatott vonal jelentése a targyi kor

szerinti és A”, B” és D” a targyi korben megadott A’,
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B’, illetve D’ csoportot jelenti azzal a feltétellel, hogy
egyikiikhoz sem kapcsolédik E csoport és legaldbb
egyikiik hidrogénatomot hordoz - szerves olddszerben,
bézis jelenlétében egy (VII) dltalanos képletd vegyiilet-

tel reagéltatunk — a képletben R3, R* és RS jelentése a

targyi kor szerinti és Z kiléps csoportot jelent —; vagy
¢) egy (XLII) altalanos képletd vegyiiletet — a kép-

letben Ar, R3, R* és RS jelentése a targyi kor szerinti és

R¥ hidrogénatomot vagy rovid szénlanci alkilcsopor-

tot jelent — vizelvonészer jelenlétében ciklizdlunk;

és kivant esetben egy igy kapott (IC) éltaldnos
képletd vegyiiletben

(i) az R’ helyén 4ll6 alkoxi-karbonil-csoportot
karboxilcsoporttd hidrolizdljuk,

(ii) az R helyén 4116 karboxilcsoportot észterezziik
vagy sovd, amidd4, szulfonamidd4, hidraziddd vagy
hidrazinium-sz4rmazékk4 alakitjuk, és/vagy

(iii) az A’ helyén 416 nitrogénatomon kvaterner sét
képeziink.

(ElsGbbsége: 1990. 11. 05.)

5. Eljéras (IA) ltalanos képletd vegyiiletek el6alli-
tasara — a képletben
a szaggatott vonal két kettds kotést jelent olyan elren-

dezésben, hogy a madodik gyird a benzolgy(irtivel

kondenzalt heteroaromés gyirdrendszert alkot,

Ar jelentése halogénatommal, nitrocsoporttal és/vagy
cianocsoporttal egyszeresen vagy kétszeresen he-
lyettesitett fluor-metil-fenil-csoport vagy halogén-
atommal egyszeresen helyettesitett trifluor-metil-
piridil-csoport,

V' hidrogénatomot, halogénatomot, vagy trifluor-me-
til-, ciano- vagy 1-6 szénatomos alkilcsoportot je-
lent, azzal a feltétellel, hogyha V halogénatomot
jelent, ez csak szénatomhoz kapcsolédhat,

R3 és R* jelentése egymasto] fiiggetleniil hidrogénatom
vagy 1-6 szénatomos alkilcsoport, és

R’ -COOR',  —CONH,SO,R!,  -CONR!R!,
—~CONHNR'3 R, -COO"M*,
—~CONHN*RPBRMR' Y- vagy -COON=CRI*R™
4ltalanos képletil csoportot jelent, és az utébbi kép-
letekben
R hidrogénatomot, nitro-fenil-csoportot ~ vagy

adott esetben 1-6 szénatomos alkoxicsoporttal
egyszeresen helyettesitett 1-10 szénatomos al-
kilcsoportot jelent,

R és R egymist6] fiiggetleniil hidrogénatomot

vagy 1-6 szénatomos alkilcsoportot jelent,

R’ 1-6 szénatomos alkilcsoportot jelent,

M* mezbgazdaségilag alkalmazhat6 kationt jelent,

és

Y™ mez6gazdasdgilag alkalmazhat6 aniont jelent —,
azzal jellemezve, hogy

a) egy (II) 4ltalanos képletd vegyiiletet — a képlet-
ben a szaggatott vonal, V, R3, R* és RS jelentése a
térgyi kor szerinti — adott esetben bézis jelenlétében
egy (III) 4ltalanos képletd vegyiilettel reagaitatunk ~ a
képletben Ar jelentése a tdrgyi kor szerinti és Z kilép6
csoportot jelent —; vagy

b) egy (XLI) 4ltalanos képletii vegyiiletet — a kép-
letben Ar és a szaggatott vonal jelentése a térgyi kor
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szerinti és A” CH csoportot, B” nitrogénatomot és D"’

NH csoport jelent — szerves oldészerben, bézis jelenlé-

tében egy (VII) altaldnos képletd vegyiilette] reagél-

tatunk — a képletben R3, R* és R jelentése a targyi kor
szerinti és Z kilépd csoportot jelent —; vagy

c) egy (XLII) 4ltalanos képlet( vegyiiletet — a kép-
letben Ar, R3, R* és R? jelentése a targyi kor szerinti és
R¥® hidrogénatomot vagy rovid szénlénci alkilcsopor-
tot jelent — vizelvondszer jelenlétében ciklizélunk;

és kivant esetben egy igy kapott (IA) 4ltaldnos
képleti vegyiiletben

(i) az R® helyén 4lI6 alkoxi-karbonil-csoportot
karboxilcsoporttd hidrolizéljuk, és/vagy

(ii) az R helyén 4116 karboxilcsoportot észterezzitk
vagy s6vé, amiddd, szulfonamidd4, hidraziddd vagy
hidrazinium-szarmazékka alakitjuk.

(Elsobbsége: 1990. 12. 10).

6. Herbicid készitmény, azzal jellemezve, hogy ha-
téanyagként 0,01-90 tdmeg% (1) ltaldnos képletd ve-
gytiletet vagy annak kvaternerezett szdrmazékat tartal-
mazza — a képletben
a szaggatott vonal két kettGs kotést jelent olyan elren-

dezésben, hogy a masodik gy(ird a benzolgydrtivel

kondenzalt heteroaromés gytriirendszert alkot,

Ar jelentése halogénatommal, nitrocsoporttal és/vagy
cianocsoporttal egyszeresen vagy kétszeresen he-
lyettesitett trifluor-metil-fenil-csoport vagy halo-
génatommal egyszeresen helyettesitett trifluor-me-
til-piridil-csoport, és

A,BésD jelentése egymastd] fliggetlenti]l nitrogén-
atom vagy NR?, N-E, CR® vagy C-E 4ltal4nos
képlet(i csoport, azzal a feltétellel, hogy A, B és D

" koziil kettd nitrogénatomot vagy NR? vagy N-E

4ltalanos képletd csoportot jelent, és A, B és D

koziil legaldbb az egyik E csoportot hordoz,

€s az ut6bbi képletekben

R? jelentése hidrogénatom vagy 1-6 szénatomos alkil-
csoport,

RS jelentése hidrogénatom, halogénatom vagy trifluor-
metil-, ciano- vagy 1-4 szénatomos alkilcsoport, és

E (h) alkilcsoport csoportot jelent, amelyben
R3és R* jelentése egymistdl fiiggetleniil hidrogén-

atom vagy 1-6 szénatomos alkilcsoport, és

R’ jelentése -COOR!, —~CONHSO,R ',
—~CONR3RM, ~CONHNRPR 4,
—~CONHN*RPRMRB Y-, -COO'M* vagy

~COON=CR!3R!* 4ltaldnos képletd csoport,

amelyekben
M* mezbgazdasigilag alkalmazhat6 kationt je-
lent,
Y~ mezbgazdaségilag alkalmazhat6 aniont je-
lent,
RY jelentése  hidrogénatom, nitro-fenil-csoport

vagy adott esetben 1-6 szénatomos alk-
oxicsoporttal egyszeresen helyettesitett 1-10
szénatomos alkilcsoport,

RI3&sR!4 jelentése egymdst6l fiiggetleniil ~ hid-
rogénatom vagy 1-6 szénatomos alkilcsoport,
és

RY jelentése 1-6 szénatomos alkilcsoport —,
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egy vagy tobb mezfgazdasagilag alkalmazhato, szilard

vagy folyékony, dsvanyi vagy szerves hordozdanyag-

gal vagy higitoszerrel, és adott esetben egy vagy tobb
egyéb ismert, mezgazdasigilag alkalmazhaté segéd-
anyaggal, célszer(en feliiletaktiv anyaggal egyiitt.

(ElsSbbsége: 1991. 02. 12.)

7. Herbicid készitmény, azzal jellemezve, hogy ha-
téanyagként 0,01-90 tdmeg% mennyiségben (IA) alta-
lanos képletd vegyiiletet — a képletben
a szaggatott vonal két kettds kotést jelent olyan elren-

dezésben, hogy a méasodik gy{irll a benzolgytrivel

kondenzalt heteroarom4s gyiriirendszert alkot,

Ar jelentése halogénatommal, nitrocsoporttal és/vagy
cianocsoporttal egyszeresen vagy kétszeresen he-
lyettesitett trifluor-metil-fenil-csoport vagy halo-
génatommal egyszeresen helyettesitett trifluor-me-
til-piridil-csoport,

V' hidrogénatomot, halogénatomot, cianocsoportot
vagy trifluor-metil-csoportot jelent,

R3és R* jelentése egymastol fiiggetleniil hidrogénatom
vagy 1-6 szénatomos alkilcsoport, és

R? -COOR'}, -CONHSO,RY, —CONRPPRY,
~CONHNR!“R", -COO-M*, -CONHN+*R!3R 4R 15
Y- vagy -COON=CR!*R!* 4ltaldnos képletd cso-
portot jelent, és az utébbi képletekben
R hidrogénatomot, nitro-fenil-csoportot ~ vagy

adott esetben 1-6 szénatomos alkoxicsoporttal
egyszeresen helyettesitett 1-10 szénatomos al-
kilesoportot jelent,

R13és R4 jelentése egymast6l fiiggetleniil hid-

rogénatom vagy 1-6 szénatomos alkilcsoport,

R'5 1-6 szénatomos alkilcsoportot jelent,

M* mezGgazdasagilag alkalmazhat6 kationt jelent,

és

Y- mez6gazdasagilag alkalmazhatd aniont jelent —,
vagy (IC) alkilcsoport vegyiiletet vagy annak kvaterne-
rezett szdrmaz€kdt tartalmaza — a képletben
Ar és a szaggatott vonal jelentése azonos az (IA) kép-
letnél megadottakkal,

A’ jelentése N vagy NR? csoport, amelyben R? hid-
rogénatomot vagy 1-6 szénatomos alkilcsoportot
jelent, :

B’ jelentése CR® csoport, amelyben R® hidrogén-
atomot, halogénatomot vagy ciano-, trifluor-metil-
vagy 1-6 szénatomos alkilcsoportot jelent, vagy

B’ C-E képletd csoportot jelent, amelyben E (h) élta-
lanos képletii csoportot képvisel, és az utébbi kép-
letben R3, R* és R? jelentése azonos az (IA) képlet-
nél megadottakkal, és

D’ NR? vagy N-E csoportot jelent, amelyekben R? és
E jelentése a fenti, azzal a feltétellel, hogy ha B’
vagy CRS csoportot jelent D’ csak N-E csoportot
képviselhet —,

egy vagy tobb mezGgazdaségilag alkalmazhat6, szilard

vagy folyékony, dsvényi vagy szerves hordozéanyag-

gal vagy higitészerrel, és adott esetben egy vagy tdbb
egyéb ismert, mezGgazdasagilag alkalmazhaté segéd-
anyaggal, célszerlien feliiletaktiv anyaggal egyiitt.

(ElsGbbsége: 1990. 02. 16.)

8. Herbicid készitmény, azzal jellemezve, hogy ha-
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téanyagként 0,01-90 tdmeg% mennyiségben (I1A) alta-

l4nos képletd vegyiiletet tartalmaz — a képletben
a szaggatott vonal két kett&s kotést jelent olyan elren-
dezésben, hogy a mésodik gy(rd a benzolgytriivel
kondenzalt heteroarom4s gyfrirrendszert alkot,
Ar jelentése halogénatommal, nitrocsoporttal és/vagy
cianocsoporttal egyszeresen vagy kétszeresen he-
lyettesitett trifluor-metil-fenil-csoport vagy halo-
génatommal egyszeresen helyettesitett trifluor-me-
til-piridil-csoport,
V hidrogénatomot, halogénatomot vagy trifluor-me-
til-, ciano- vagy 1-6 szénatomos alkilcsoportot je-
lent, azzal a feltétellel, hogyha V halogénatomot
jelent, ez csak szénatomhoz kapcsolédhat,
R3 és R* jelentése egymistdl fiiggetleniil hidrogénatom
vagy 1-6 szénatomos alkilcsoport, és
R’ -COOR',  -CONH,SO,R!", —-CONRPRY,
—-CONHNRPRM, -COO"M*, -CONHN*R3RI4R 15
Y- vagy -COON=CR!3R! iltalanos képletii cso-
portot jelent, és az ut6bbi képletekben
R hidrogénatomot,  nitro-fenil-csoportot  vagy
adott esetben 1-6 szénatomos alkoxicsoporttal
egyszeresen helyettesitett 1-10 szénatomos al-
kilcsoportot jelent,

RBés R egymést6] fiiggetleniil hidrogénatomot
vagy 1-6 szénatomos alkilcsoportot jelent,

R'5 1-6 szénatomos alkilcsoportot jelent,
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M* mez8gazdasigilag alkalmazhato kationt jelent, és

Y~ mez8gazdaségilag alkalmazhat6 aniont jelent —,
egy vagy tobb mezdgazdasagilag alkalmazhaté, szilard
vagy folyékony, dsvényi vagy szerves hordozéanyag-
gal vagy higitszerrel, és adott esetben egy vagy tobb
egyéb ismert, mez8gazdasagilag alkalmazhat6 segéd-
anyaggal, célszertien feliiletaktiv anyaggal egyiitt.
(Els6bbsége: 1990. 12. 10.) '

9. Eljaras nem kivant novények kiirtasra vagy no-
vekedésiik visszaszoritdsdra, azzal jellemezve, hogy a
novényekre vagy azok novekedésének helyére a 6.
igénypont szerinti kompozici6t visziink fel 0,01-20 kg
hatéanyag/hektarnak megfeleld mennyiségben.
(ElsSbbsége: 1991. 02. 12.)

10. Eljéras nem kivént novények kiirtisira vagy
novekedésiik visszaszoritasara, azzal jellemezve, hogy
a novényekre vagy azok novekedésének helyére a 7.
igénypont szerinti kompozici6t visziink fel 0,01-20 kg
hagdanyag/hektdrmak megfelel6 mennyiségben.
(ElsSbbsége: 1990. 02. 16.)

11. Eljards nem kivant novények kiirtisdra vagy
ndvekedéstik visszaszoritaséra, azzal jellemezve, hogy
a novényekre vagy azok novekedésének helyére a 8.
igénypont szerinti kompoziciét visziink fel 0,01-20 kg
hatéanyag/hektérnak megfeleld mennyiségben.
(Els6bbsége: 1990. 12. 10.)
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