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A taldlmany (II) &ltaldnos képletll szulfonamidok
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(I1)
elS4llitdsi eldadllitdsi eljardsadra vonatkozik, amelynek soréan

egy (I) altaldnos képletd anilint
X

Y R

H,N
(I)
emelt hémérsékleten, (i) egy B-1 amid vagy (ii) egy magas for-
rasponti B-2 tercier amin katalitikus mennyiségének a jelenlé-

tében egy alkalmas (A) altalanos képletd szulfondlédszerrel

R1-505-2
(n)
reagaltatnak, ahol
X és Y jelentése az (I) és (II) &altalanos képletben, valamint

Z jelentése egymastdl filiggetlenil hidrogén-, halogénatom,
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alkil-, halogén-alkil-, amino-, nitro-, alkoxi-, hidroxi-,
anhidridil-, alkil-tio-, aril-tio-, aril-oxi-, alkil-szul-
fonil-, aril-szulfonil- és adott esetben szubsztitudlt
arilcsoport, ahol a szubsztituensek a kovetkezd&k koziil ki-
valasztott egy vagy tobb atomot és/vagy csoportot jelen-
tik: halogénatom, 1-20 szénatomos alkilcsoport, 1-20 szén-
atomos alkoxicsoport, nitro-, amino-, amido-, alkil-tio-,
aril-, aril-tio-, aril-oxi-, alkil-szulfonil- és/vagy
aril-szulfonil-csoport;

jelentése az (I) és (II) &ltalanos képletben hidrogénatom,
alkil-, halogén-alkil-, aril-oxi-csoport, adott esetben
szubsztitudlt arilcsoport és adott esetben szubsztitualt
heterociklusos csoport, ahol a szubsztituensek a kdvetke-
z8k kozil kivalasztott egy vagy tobb atomot és/vagy cso-
portot jelentik: halogénatom, 1-20 szénatomos alkilcso-
port, 1-20 szénatomos alkoxicsoport, nitro-, amino-, ami-
do-, alkil-tio-, aril-, aril-tio-, aril-oxi-, alkil-szul-
fonil- és/vagy aril-szulfonil-csoport; és

jelentése hidrogénatom, alkil-, halogén-alkil- vagy aril-

csoport.
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A taladlmdny targya eljaras szulfonamidok eldallitasara.
Kbézelebbrél a taldlmany N-(szubsztitudlt fenil)-szulfonamidok-
nak a megfeleld anilinekbdl toérténd eldallitadsara vonatkozik.
Még konkrétabban a taldlmadny anilineknek szulfonidlészerekkel
katalizator Jjelenlétében végzett, N-(szubsztitudlt fenil)-
-szulfonamidokat eredményezd& reakcidjara vonatkozik.

A szakterileten ismert, hogy bizonyos N-(szubsztitualt fe-
nil)-szulfonamidok peszticid hatdstak lehetnek, illetve hogy
az 1ilyen vegyiletek felhaszndlhatdék bizonyos peszticid haté-
anyagok eld&allitésara. Példaul a 4 818 275. szamd amerikai
egyesililt allamokbeli szabadalmi leiradsban az N-{2,4-diklér-5-
-[4-(difluor-metil)-4,5-dihidro-3-metil-5-oxo-1H-1,2,4-tria-
zol-1-il]-fenil}-metdnszulfonamid herbicid hatdanyagként tor-
ténd alkalmazasat ismertetik. A 4 818 275. sza&mu amerikai
egyesiilt 4llamokbeli szabadalmi leirds szerint az N-{2,4-di-
-kl6r-5-[4-(difluor-metil)-4,5-dihidro-3-metil-5-oxo-1H-1,2,4-
-triazol-1-il]-fenil}-metanszulfonamidot ugy 4&llitjak eld,
hogy eldszdr a megfeleld aril-amint metilén-dikloridban (me-
til-szulfonil)-kloriddal (metdnszulfonil-kloriddal, mezil-klo-
riddal) és feleslegben alkalmazott trietil—aminnal reagaltat-
nak, majd az igy nyert bisz(metil-szulfonil)-intermediert nat-
rium-hidroxiddal reagaltatjak. Ismert tovabba, hogy N-(szub-
sztitudlt aril)-szulfonamidok k&ézvetleniil is eldallithatdk
aril-amidok (metil-szulfonil)-kloriddal végzett reakcidjaval.

A reakcid teljes lejatszédasdhoz azonban feleslegben hidrogén-



-klorid-akceptort vagy savmegkotd szert, példaul piridint vagy
trietil-amint kell alkalmazni. Nagy mennyiségekkel végzett re-
akcidk esetén viszont az eljaras részeként a hidrogén-klorid-
-akceptort ki kell nyerni és vissza kell alakitani az eredeti
formajaba, illetve gondoskodni kell az elhelyezésér$l. Ez a
kinyerés/visszaalakitds vagy tarolads jelentds gyartasi koltsé-
geket okoz. Az N-(szubsztitudlt aril)-szulfonamidok aril-ami-
nokbdél torténéd masik el6dllitasi eljardsa viszont csak ala-
csony kitermeléssel eredményezi a kivant terméket, mivel a re-
akcidé teljes lejatszddédsa esetén jelentds mennyiségben képzdé-
dik egy Dbisz[(metil-szulfonil)-amino]-melléktermék. Szilikség
van tehat egy olyan eljarédsra, amelynek segitségével az N-
(szubsztitudlt aril)-szulfonamidokat kozvetlenil aril-aminok-
bél, de savmegkotd szer alkalmazadsa nélkil és a bisz[(metil-
-szulfonil)-amino]-melléktermék jelentds mennyiségben torténd
képzddése nélkiil lehet eldallitani.

A jelen taldlmany olyan eljarasokat ismertet szulfonamidok
elé4illitasra, amelynek soran a kivant vegyilileteket katalizator
jelenlétében nagy (50 %-ndl nagyobb) koncentracidéju anilinek-
b&1 savakceptorok alkalmazasa nélkil és bisz[(metil-szulfo-
nil)-amino]-melléktermékek jelentés mennyiségben torténd kép-
z6dése nélkil allitjuk eléd.

A talalmany targya tehat eljaréds (II) 4altalanos képleti

szulfonamidok



— amelyek képletében X, Y, R és R jelentése az alabbiakban

meghatarozott —

elddllitasara, amelynek sordn egy (I) 4&ltaldnos képletd ani-

lint

Y R

H,N
(I)
emelt hémérsékleten, (i) egy B-1 amid vagy (ii) egy magas for-

raspontu B-2 tercier amin katalitikus mennyiségének a jelenlé-

tében egy (A) altalanos képletd szulfondlédszerrel

RY-50,-2
(a)

— amelynek képletében Z jelentése az aldbbiakban meghataro-

zott —
reagaltatunk.

Ugyancsak a talalmany targyat képezi egy olyan eljaras
(II) altalanos képletd szulfonamidok elSallitdsdra, amelynek

soran egy (I) A&ltalanos képletd anilint N, N-dimetil-formamid



jelenlétében, korilbelil 120 °C és koriilbelil 160 °C kozotti
hémérséklet-tartomanyban koriilbelil 3-7 éran keresztiil egy (A)

altalanos képletl szulfonaldszerrel

rR1-s0,-2
(R)
reagaltatunk.
Az egyik talalmany szerinti megoldads ta&rgya tehat eljarés

(IT) altalanos képletld szulfonamidok

(II)
eléallitaséra, amelynek soran egy (I) &altaladnos képletli ani-

lint
X

Y R

H,N
(I)
emelt hdémérsékleten, (i) egy B-1 amid vagy (ii) egy magas for-
raspontu B-2 tercier amin katalitikus mennyiségének a jelenlé-

tében egy alkalmas (A) &ltaldnos képletd szulfondldszerrel

R'-50,-2

(a)



reagaltatunk, ahol

X és Y jelentése az (I) és (II) altaldnos képletben, valamint
Z jelentése egymdstdl fiiggetlentil hidrogén-, halogénatom,
alkil-, halogén-alkil-, amino-, nitro-, alkoxi-, hidroxi-,
anhidridil-, alkil-tio-, aril-tio-, aril-oxi-, alkil-szul-
fonil-, aril-szulfonil- és adott esetben szubsztitualt
arilcsoport, ahol a szubsztituensek a kovetkezdk kozil ki-
valasztott egy vagy toébb atomot és/vagy csoportot jelen-
tik: halogénatom, 1-20 szénatomos alkilcsoport, 1-20 szén-
atomos alkoxicsoport, nitro-, amino-, amido-, alkil-tio-,
aril-, aril-tio-, aril-oxi-, alkil-szulfonil- és/vagy
aril-szulfonil-csoport;

R jelentése az (I) és (II) altalanos képletben hidrogénatom,
alkil-, halogén-alkil-, aril-oxi-csoport, adott esetben
szubsztitudlt arilcsoport és adott esetben szubsztitualt
heterociklusos csoport, ahol a szubsztituensek a kovetke-
z8k ko6zlil kivalasztott egy vagy tobb atomot és/vagy cso-
portot jelentik: halogénatom, 1-20 szénatomos alkilcso-
port, 1-20 szénatomos alkoxicsoport, nitro-, amino-, ami-
do-, alkil-tio-, aril-, aril-tio-, aril-oxi-, alkil-szul-
fonil- és/vagy aril-szulfonil-csoport; és

R jelentése hidrogénatom, alkil-, halogén-alkil- vagy aril-
csoport.

A taldlmany szerinti eljarassal eldallitott eldnyds szul-

fonamidokban X és Y jelentése halogénatom; R Jjelentése 4-(di-

fluor-metil)-4,5-dihidro-3-metil-5-o0xo0-1H-1,2,4-triazol-1-il-,

l-metil-6-(trifluor-metil)-2,4-(1H,3H)-dioxo-3-pirimidinil-



vagy l-amino-6-(trifluor-metil)-2,4-(1H, 3H)-dioxo-3-pirimidi-
nil-csoport. A talalmany szerinti eljarassal eld&allitott még
elénydsebb szulfonamidokban X jelentése 2-klér- vagy 2-fluor-
atom; Y Jjelentése 4-kldératom; R jelentése 4-(difluor-metil)-
-4,5-dihidro-3-metil-5-oxo-1H-1,2,4-triazol-1-il-csoport; és R1
jelentése metilcsoport.

A talalmany szerinti eljarasokban felhaszndlhaté eldényods
anilinekben X és Y jelentése halogénatom, és R jelentése adott
esetben szubsztitudlt heterociklusos csoport, ahol a szubszti-
tuensek a kovetkezd8k kozil kivalasztott egy vagy tobb atomot
és/vagy csoportot jelentik: halogénatom, 1-20 szénatomos al-
kilcsoport, 1-20 szénatomos alkoxicsoport, nitro-, amino-,
amido-, alkil-tio-, aril-, aril-tio-, aril-oxi-, alkil-szulfo-
nil- és/vagy aril-szulfonil-csoport.

A talalmany szerinti eljarasokban felhaszndlhatd kiiléndsen
elényds anilinekben X és Y jelentése klér- vagy fluoratom, és
R jelentése 4-(difluor-metil)-4,5-dihidro-3-metil-5-oxo-1H-
-1,2,4-triazol-1-il-, l-metil-6-(trifluor-metil)-2,4-(1H,3H)-
-dioxo-3-pirimidinil- vagy l-amino-6-(trifluor-metil)-2,4-
-(1H,3H)-dioxo-3-pirimidinil-csoport. A taldlmdny szerinti el-
jarasokban felhasznadlhaté egyik még eldénydsebb anilinben X je-
lentése 2-klér- vagy 2-fluoratom, Y jelentése 4-kldératom, és R
jelentése 4-(difluor-metil)-4,5-dihidro-3-metil-5-oxo-1H-
-1,2,4-triazol-1-il-csoport. A taldlmdny szerinti eljarasokban
felhasznalhaté alkalmas (A) altalanos képletl szulfonildszerek
olyan anyagok, amelyek lehetdséget nyujtanak egy szulfonilcso-

portnak egy aminocsoporthoz torténd kapcsolddasdra. A talal-



many szerinti eljarasokban felhaszndlhaté (A) &ltaldnos képle-
td szulfonadldészerek koérébe tartoznak — egyebek mellett — pél-
daul az olyan Rl—SOZ—Z altalanos képletl vegyilletek, amelyek
képletében R! és 7 jelentése a fentiekben meghatarozott. A ta-
lalmany szerinti eljarasokban felhaszndlhaté eldényds (A) alta-
lanos képletl szulfondldszerek kdrébe tartoznak — egyebek mel-
lett — példaul az olyan Rl—SOZ—Z altalanos képletl vegyiiletek,
amelyek képletében R1 jelentése aril- vagy alkilcsoport, és Z
jelentése halogénatom vagy anhidridilcsoport. A taldlmany sze-
rinti eljarasokban felhaszndlhaté kiiléndsen eldnyds szulfona-
lészerek korébe tartoznak az olyan Rl—SOZ—Z altaldnos képleti
vegylletek, amelyek képletében R} jelentése alkilcsoport, és Z
jelentése halogénatom. Egy még eldnydsebb (A) altalanos képle-
ti szulfonaldészer egy olyan Rl—Soz—Z altalanos képletd vegyl-
let, amelyben R! jelentése metilcsoport, és Z jelentése klér-
atom.

A jelen leirasban alkalmazott ,katalitikus mennyiség” a
B-1 amidnak vagy a B-2 magas forrasponti tercier aminnak egy
olyan mennyiségét jelenti, amit ha hozzdadunk a reakcidkeve-
rékhez, a reakcié nagyobb sebességgel jatszédik le, anélkiil
azonban, hogy a B-1 amidban vagy a B-2 magas forréaspontu ter-
cier aminban permanens kémiai valtozas térténne.

A taldlmany szerinti eljarasokban felhaszndlhaté alkalmas
B-1 amidok és B-2 magas forrdspontd tercier aminok olyan ami-
dok vagy aminok, amelyek az (I) &ltaladnos képleti anilinnel
aktivalt komplexet képesek alkotni. A taldlmany szerinti elja-

rasokban felhasznalhaté alkalmas B-1 amidok és B-2 magas for-



rasponta tercier aminok korébe — egyebek mellett — példéaul
pirrolidinonok, karbamidok, acetamidok, foszforamidok, izoki-
nolinek és triazolonok tartoznak. A taldlmdny szerinti eljara-
sokban felhasznalhaté elényds B-1 amidok és B-2 magas forras-
pontu tercier aminok a kovetkezdk: 1-metil-2-pirrolidinon (a
tovabbiakban NMP), 1,1,3,3-tetrametil-karbamid, N, N-dimetil-
—acetamid (a tovadbbiakban: DMAC), hexametil-foszforamid (a to-
vadbbiakban: HMPA), izokinolin és 1-[2,4-diklér-5-(acetil-ami-
no)-fenil]-4-(difluor-metil)-4,5-dihidro-3-metil-5-oxo-1H-tri-

azol (a tovabbiakban: 5-N-acetil).

A reakcidét eldnydsen emelt hémérsékleten, példaul koériilbe-
1ldl 100 °C és koriilbeliil 160 °C, még eldénydsebben koériilbeliil
120 °C és korilbeliil 150 °C koézoétti hémérséklet-tartomanyban,
eldénybsen koériulbeliil 3-12 6rads, még eldénydsebben kdriilbeliil
3-7 o6ras reakcididé alkalmazadsaval hajtjuk végre. A reakcidt
alacsonyabb hémérsékleteken is végrehajthatjuk, azonban ezek-
ben az esetekben a reakcidé teljes lejatszdéddadsdhoz lényegesen
hosszabb idére van szilikség. Ezenkivil a reakcidét atmoszferikus
vagy ennél nagyobb nyomdson hajthatjuk végre.

A reakcidét példaul ugy hajthatjuk végre, hogy az (I) alta-
lanos képletl anilint az (I) Altaldnos képletd anilin 1 mélek-
vivalens mennyiségére vonatkoztatva koérilbeliil 1-5, eldnydsen
koérilbelil 1,3-4 mélekvivalens (A) &altaldnos képletli szulfona-
lészerrel és katalitikus mennyiségl, példaul az (I) &ltalanos
képletdi anilin 1 mélekvivalens mennyiségére vonatkoztatva ko-
rilbelil 0,001-1 mélekvivalens, eldénydsen koérilbeliil 0,001-

-0,06 mélekvivalens B-1 amiddal vagy B-2 magas forraspontu



tercier aminnal kombinaljuk.

Ezenkivil a reakciét végrehajtjuk oldészerben vagy oldé-
szer nélkil. A taldlmany szerinti eljarasokban felhaszndlhatd
alkalmas olddészerek olyan olddészerek, amelyek magasabb hdémér-
sékleteken az (I) &ltaldnos képletd anilinnel jé1 elegyedd ke-
veréket képeznek. A taldlmany szerinti eljarasokban felhasz-
nalhatdé alkalmas olddészerek — egyebek mellett — példdul aro-
mas, alkan vagy alkén olddészerek. A taldlmadny szerinti eljara-
sok felhaszndlhatdé elényds olddszerek példai kozé tartozik a
toluol, a xilol és a dietil-benzol. A taldlmany szerinti elja-
rasban felhasznalhatdé egyik kiiléntdsen eldényds olddészer a tolu-
ol.

Egy tovabbi talalmany szerinti megoldasban a (II) &ltala-
nos képletd szulfonamidot, amelynek képletében X, Y, R és R1
jelentése a fentiekben meghatarozott, ugy &llitjuk eld, hogy a
kivadnt (I) a&altaldnos képletd anilint korilbelil 3-7 6ran ke-
resztil, eldnydsen koriulbelil 4-7 6rdn at koriilbelil 120 °C és
koriulbelil 160 °C, eldnydsen kériilbeliil 120 °C és koriilbelil
150 °C kozdtti hémérséklet-tartomanyban egy (A) &altalanos kép-
letld szulfonaldszerrel, amelynek Rl—SOZ-Z altaldnos képletében
Rl és Z jelentése a fentiekben meghatdrozott, és N,N-dimetil-
-formamiddal (a tovabbiakban: DMF) reagaltatjuk.

Amennyiben N, N-dimetil-formamidot alkalmazunk, a reakciét
az (I) 4&ltaldnos képletd anilinre vonatkoztatva koériilbelil
1,5-6 mdélekvivalens, eldényosen korilbelil 1,5-4 mdbélekvivalens
(A) altalanos képletd szulfonalészer, valamint az (I) &altala-

nos képletd anilinre vonatkoztatva koriilbelil 0,001-0,09, elés-



nydsen koérilbelil 0,001-0,05 mélekvivalens N,N-dimetil-form-
amid alkalmazasaval hajtjuk végre. A fentiekben ismertetett
(A) &ltalanos képletl szulfondlészerek N,N-dimetil-formamiddal
egylitt is alkalmazhatdék. Az N,N-dimetil-formamiddal egyitt al-
kalmazhaté egyik elényds (A) &ltalanos képletd szulfonaldszer-
ben R jelentése metilcsoport, és Z jelentése kldratom.

A fentiekhez hasonldéan az N,N-dimetil-formamid alkalmaza-
saval végzett reakciét atmoszferikus vagy ennél nagyobb nyoma-
son hajthatjuk végre. Ezenkivil az N,N-dimetil-formamid alkal-
mazasaval végzett reakciét olddészerben vagy oldészer nélkil
hajthatjuk végre. A fentiekben ismertetett olddészerek N,N-di-
metil-formamiddal egyitt is alkalmazhaték. Az N,N-dimetil-
-formamiddal egyiitt alkalmazhatd eldényds olddészerek kodrébe
tartozik a toluol, a xilol és a dietil-benzol.

A fentiekben ismertetett eldényds és kildndsen eldnyds (II)
dltaldnos képletld szulfonamidokat és/vagy (I) altalanos képle-
td anilineket N, N-dimetil-formamiddal egyitt is eldallithatjuk
és/vagy alkalmazhatjuk.

A talalmany szerinti eljarasok biztonsagosabbak és gazda-
sdgosabbak, mint a jelen alkalmazott eljarasok, mivel a talal-
many szerinti eljarasokban nem alkalmazunk hidrogén-klorid-ak-
ceptorokat, az alkalmazott katalizatorok biztonsagosak, és a
reakcidé teljes lejatszddasdhoz szikséges idé lényegesen rovi-
debb. Az eldébbi eldnydkdn tulmenden a taldlmany szerinti elja-
rds a kiinduldsi anilineket 90 %-ndl nagyobb, gyakran 95 %-nal
nagyobb mennyiségben konvertdlja a kivant (II) &ltalanos kép-

letli szulfonamidokka.
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Amennyiben masképpen nem jelezzik, az onmagukban vagy eqgy
nagyobb csoport részeként szubsztituensként emlitett ,Lalkil-
csoport”, ralkoxicsoport”, s,aril-oxi-csoport” és ,(alkoxi-
-aril)-amino-csoport” kifejezés olyan csoportokat jeldl, ame-
lyekben a legaladbb egy vagy két szénatomos szénlanc egyenes
vagy elagazé szerkezetli, és a szubsztituensnek megfelelden
elénydsen legfeljebb 20 szénatomot, még eldnydsebben legfel-
jebb 10 szénatomot, legelénydsebben legfeljebb 7 szénatomot
tartalmaz. A ,halogénatom” kifejezés fluor-, brdém-, joéd- vagy
klératomra vonatkozik. Az ,arilcsoport” kifejezés 5-10 szén-
atomos aromas gyurls csoportokat jelsdl. A ,heteroarilcsoport”
kifejezés heterogylrlis komponensként 1-4 nitrogén- és/vagy
oxigén- és/vagy kénatomot tartalmazdé aromas gylrls szerkezetd
csoportokra vonatkozik, ahol az aromds rendszerhez szlikséges
tovabbi atomokat szénatomok alkotjadk. A ,magas forraspontu”
kifejezés olyan vegylletekre vonatkozik, amelyek kdrnyezeti
nyomdson 140 °C-ndl magasabb forrasponttal rendelkeznek. A je-
len leirasban alkalmazott ,kornyezeti hémérséklet” kifejezés
legfeljebb 30 °C-os hémérsékleteket jelent. Az ,emelt hdémér-
séklet” vagy ,magasabb hémérséklet” kifejezés a kodrnyezeti hé-
mérsékletnél magasabb hémérsékleteket, példaul korilbelil 110
°C és korilbeliil 160 °C kdzdtti hémérsékleteket jelent.

A taldlmany tovabbi részleteit az aldbbi példadkban mutat-
juk be. Hangsulyozni kivanjuk, hogy a példdk a talalmany ol-

talmi korét, illetve terjedelmét nem korlatozzak.
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1. PELDA

A példa az N-{2,4-diklér-5-[4-(difluor-metil)-4,5-dihidro-
-3-metil-5-oxo-1H-1,2,4-triazol-1-il]-fenil}-meté&nszulfonamid-
nak az l-metil-2-pirrolidinon (NMP) mint katalizdtor alkalma-
zasaval torténd elballitasat mutatja be.

Nitrogénatmoszféra alatt 20,0 g (0,054 mol, 1,0 ekviva-
lens) 83,1 %-os tisztasidgu 1-(5-amino-2,4-diklér-fenil)-4,5-
-dihidro-4-(difluor-metil)-3-metil-5(1H)-oxo-1,2,4-triazol,

9,2 g (0,08 mol, 1,5 ekvivalens) metanszulfonil-klorid, 0,17 g
(0,002 mol, 0,04 ekvivalens) 1l-metil-2-pirrolidinon (NMP) ¢és
17 g toluol [az olddészerre vonatkoztatva az 5(1H)-oxo-triazol
mennyisége 118 tomeg%] oldatat keverés kozben 6 6radn keresztil

110 °C-on melegitettiik.

2. PELDA

A példa az N-{2,4-diklér-5-[4-(difluor-metil)-4,5-dihidro-
-3-metil-5-oxo0-1H-1,2,4-triazol-1-il]-fenil}-metadnszulfonamid-
nak az N,N-dimetil-formamid mint katalizator alkalmazasaval
torténdéd elddllitasat mutatja be.

Egy mechanikus keverdvel és hémérével felszerelt egylite-
res gémblombikba bemértink 104,5 g (0,3 mol, 1,0 ekvivalens)
88,7 %-os tisztasdgu 1-(5-amino-2,4-diklér-fenil)-4,5-dihidro-
—-4-(difluor-metil)-3-metil-5(1H)-oxo0-1,2,4-triazolt, 52,6 g
(0,45 mol, 1,5 ekvivalens) metanszulfonil-kloridot, 0,9 g
(0,012 mol, 0,04 ekvivalens) N,N-dimetil-formamidot és 93 g
toluolt [az olddszerre vonatkoztatva az 5(1H)-oxo-triazol

mennyisége 112 toémeg%]. A beadagolds befejezése utadn a reak-
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cidkeveréket 4 o6ran keresztil koérilbelil 148 °C-on melegitet-
tik. Ezt kovetden a reakcidkeveréket 95 °C-ra hitottik, majd
hozzaadtunk tovabbi 569 g toluolt [az &sszes oldbszerre vonat-
koztatva az 5(1H)-oxo-triazol mennyisége 15,8 toémeg%]. A be-
adagolas befejezése utdn a reakcidkeveréket kérnyezeti hémér-
sékletre huitottik, majd 18 6radn keresztiil kevertettiik. Ezt ko-
vetéen a reakcidkeveréket 60 °C-ra melegitettiik, majd &attol-
tottik egy mechanikus keverével és hdémérével felszerelt maso-
dik egyliteres gomblombikba. Az oldatot 85 °C-ra melegitettiik,
majd hozzdadtunk 490 ml meleg (85 °C-os) vizet. Az igy nyert
keveréket 85 °C-ra melegitettiik, majd 30 percen keresztil ke-
vertettik. Ezt kovetden a szerves fadzist elkiilonitettik a vi-
zes rétegtdél, majd hozzdadtunk tovabbi 490 ml meleg (85 °C-os)
vizet. Az 1igy nyert keveréket ismét 85 °C-ra melegitettiik,
majd 30 percen keresztiil kevertettik. Ezt kdvetéen a szerves
fazist elkilonitettik a vizes rétegtdl, kdérnyezeti hémérsékle-
tre hdtottik, majd koriulbeliil 48 6ran at kevertettik. A teljes
oldédashoz a reakcidkeveréket 90 °C-ra melegitettiik, ezt kove-
téen 85 °C-ra hitottiik, majd 30 percen keresztiil kevertettiik.
Ezt kovetden a reakcidkeveréket koriilbeliil 8 dra alatt, az el-
s6 négy o6rdban 5 °C/éra sebességgel, majd az utolsd négy Ora-
ban 10 °C/éra sebességgel 20 °C-ra hiitéttiik. A kristalyosodas
elésegitése érdekében a nyolcdéras lehlités soran 70-75 °C-os
hémérsékletnél korilbelil 1 g (korilbelil 1 témeg%) technikai
N-{2,4-di-k16r-5-[4-(difluor-metil)-4,5-dihidro-3-metil-5-oxo-

1H-1,2,4-triazol-1-il]-fenil}-metdnszulfonamidot adtunk a re-

akcidkeverékhez. Miutdn a reakcidkeverék 1lehilt a megfeleld



hémérsékletre, a szerves fazist egy alkalmas centrifugdba he-
lyeztik, majd az anyalug eltavolitasa érdekében 30 percen ke-
resztil centrifugaltuk. Az lledéket kozvetlenil a centrifugéba
toltott haromszor 50 ml hideg toluollal mostuk. A toluolos mo-
s6folyadék eltavolitasa érdekében a keveréket 30 percen ke-
resztil centrifugédltuk. Az uledéket kivettiik a centrifugébdl,
majd 4 kPa (30 mmHg) nyomds alatt 65 °C-on szaritottuk. Ennek
eredményeként 85 %$-os kitermeléssel 108,99 g 90,5 %-os tiszta-
sagu N-{2,4-di-klé6r-5-[4-(difluor-metil)-4,5-dihidro-3-metil-
5-oxo-1H-1,2,4-triazol-1-il]-fenil}-metanszulfonamidot nyer-

tink.

3. PELDA

A példa az N-{2,4-diklér-5-[4-(difluor-metil)-4,5-dihidro-
-3-metil-5-oxo0-1H-1,2,4-triazol-1-il]-fenil}-metanszulfonamid-
nak az 1,1,3,3-tetrametil-karbamid mint katalizator alkalmaza-
saval torténé elSallitasat mutatja be.

Nitrogénatmoszféra alatt 20,0 g (0,054 mol, 1,0 ekviva-
lens) 83,1 %-os tisztasdgu 1-(5-amino-2,4-diklér-fenil)-4,5-
-dihidro-4-(difluor-metil)-3-metil-5(1H)-oxo-1,2,4-triazol,

9,2 g (0,08 mol, 1,5 ekvivalens) metanszulfonil-klorid, 0,17 g
(0,001 mol, 0,03 ekvivalens) 1,1,3,3-tetrametil-karbamid és 17
g toluol [az oldbészerre vonatkoztatva az 5(1H)-oxo-triazol
mennyisége 118 tomeg®] oldatat keverés kdzben 6 6ran keresztil
141-144 °C-on melegitettiik. Az ezt kévetden végzett gazkroma-
tografias vizsgalat szerint az 5(1H)-oxo-1,2,4-triazol kiindu-

lasi vegyilet 1,2 %$-a maradt vissza.



4. PELDA

A példa az N-{2,4-diklér-5-[4-(difluor-metil)-4,5-dihidro-
-3-metil-5-oxo0-1H-1,2,4-triazol-1-il]-fenil}-metdnszulfonamid-
nak az N,N-dimetil-formamid mint katalizator alkalmazasaval
torténdé eldallitasat mutatja be.

Nitrogénatmoszféra alatt 20,0 g (0,054 mol, 1,0 ekviva-
lens) 83,1 %-os tisztasidgu 1-(5-amino-2,4-diklér-fenil)-4,5-
-dihidro-4-(difluor-metil)-3-metil-5(1H)-oxo-1,2,4-triazol,

9,2 g (0,08 mol, 1,5 ekvivalens) metanszulfonil-klorid, 0,17 g
(0,002 mol, 0,04 ekvivalens) N,N-dimetil-formamid és 17 g to-
luol [az olddészerre vonatkoztatva az 5(1H)-oxo-triazol mennyi-
sége 118 tomeg%] oldatat keverés kozben 4 6ran keresztul 140
°C-on melegitettiik. A reakcidkeverék ezt kdvetden végzett gaz-
kromatografids vizsgdlata szerint az 5(1H)-oxo-1,2,4-triazol
kiindulasi vegylilet 99,4 %-a Aatalakult. Ezt kovetdéen a reak-
cidkeveréket 23 °C-ra hiitéttik és a késébbi felhasznilashoz

ezen a hémérsékleten taroltuk.

5. PELDA

A példa az N-{2,4-diklér-5-[4-(difluor-metil)-4,5-dihidro-
-3-metil-5-0x0-1H-1,2,4-triazol-1-il]-fenil}-metanszulfonamid-
nak az N,N-dimetil-acetamid mint katalizator alkalmazasaval
torténd elsillitasat mutatja be.

Egy mechanikus keverdével és hémérével felszerelt 500 ml-es
gémblombikba bemértink 20,0 g (0,05 mol, 1,0 ekvivalens) 79,0
%—-o0s tisztasagu 1-(5-amino-2,4-diklér-fenil)-4,5-dihidro-4-

-(difluor-metil)-3-metil-5(1H)-oxo-1,2,4-triazolt, 0,2 g



(0,002 mol, 0,04 ekvivalens) N,N-dimetil-acetamidot, 19,0 g
(0,16 mol, 3,2 ekvivalens) metanszulfonil-kloridot és 19 g to-
luolt [az olddészerre vonatkoztatva az S5(1H)-oxo-triazol meny-
nyisége 105 tomeg®]. A beadagolds befejezése utadn a reakcidke-
veréket 119-120 °C-ra melegitettiik, majd koriilbeliil 6,75 oéran
keresztiil kevertettik. A reakcidkeverék ezt kodvetden végzett
gazkromatografids vizsgalata szerint az 5(1H)-oxo-1,2,4-tria-
zol kiindulédsi vegylilet teljesen atalakult. Ezt koévetden a re-
akcidkeveréket 23 °C-ra hiitdttik és a késébbi felhasznalédshoz

ezen a hémérsékleten taroltuk.

6. PELDA

A példa az N-{2,4-diklér-5-[4-(difluor-metil)-4,5-dihidro-
-3-metil-5-0oxo0-1H-1,2,4-triazol-1-il]-fenil}-meténszulfonamid-
nak a hexametil-foszforamid (HMPA) mint katalizdtor alkalmaza-
saval torténd elbdllitasat mutatja be.

Nitrogénatmoszféra alatt 10,0 g (0,029 mol, 1,0 ekviva-
lens) 88,7 %-os tisztasagu 1-(5-amino-2,4-diklér-fenil)-4,5-
-dihidro-4-(difluor-metil)-3-metil-5(1H)-ox0-1,2,4-triazol,

4,9 g (0,043 mol, 1,5 ekvivalens) metanszulfonil-klorid, 0,1 g
(0,0006 mol, 0,02 ekvivalens) hexametil-foszforamid (HMPA) és
8,9 g toluol [az olddészerre vonatkoztatva az 5(1H)-oxo-triazol
mennyisége 112 tomeg%] oldatat keverés koézben 4,5 6ran keresz-
til 148 °C-on melegitettiik. A reakcidkeverék ezt kovetden vég-
zett gazkromatografids vizsgalata szerint az 5(1H)-oxo-1,2,4-

-triazol kiindulési vegylilet 98 %-a atalakult.



7. PELDA

A példa az N-{2,4-diklé6r-5-[4-(difluor-metil)-4,5-dihidro-
-3-metil-5-oxo0-1H-1,2,4-triazol-1-il]-fenil}-metadnszulfonamid-
nak az 1-[2,4-diklér-5-(acetil-amino)-fenil]-4- (difluor-me-
til)-4,5-dihidro-3-metil-5-oxo-1H-triazol (5-N-acetil) mint
katalizator alkalmazasaval torténé elSadllitdsat mutatja be.

Egy mechanikus keverdével és hémérével felszerelt 500 ml-es
gémblombikba bemértink 20,0 g (0,065 mol, 1,0 ekvivalens) 1-
-(5-amino-2,4-diklér-fenil)-4,5-dihidro-4- (difluor-metil)-3-
-metil-5(1H)-oxo-1,2,4-triazolt, 1,6 g (0,005 mol, 0,08 ekvi-
valens) 5-N-acetilt, 11,0 g (0,096 mol, 1,5 ekvivalens) metan-
szulfonil-kloridot és 19,0 g toluolt [az oldbészerre vonatkoz-
tatva az 5(1H)-oxo-triazol mennyisége 105 témeg%]. A beadago-
las befejezése utdn a reakcidkeveréket 145 °C-ra melegitettiik,
majd koriilbelidl 4,67 o6radn keresztiil kevertettiik. A reakcidke-
verék ezt kovetden végzett gazkromatografiads vizsgadlata sze-
rint az 5(1H)-oxo-1,2,4-triazol kiindulasi vegyiilet 99,6 $%-a

atalakult.

8. PELDA
A példa az N-{2,4-diklér-5-[4-(difluor-metil)-4,5-dihidro-
-3-metil-5-oxo0-1H-1,2,4-triazol-1-il]-fenil}-metanszul fonamid-
nak az N,N-dimetil-formamid mint kataliz&tor alkalmazasaval
torténd eldallitasat mutatja be [189 literes (50 gallon) ki-
sérleti Uzemi méret).
Nitrogénatmoszféra alatt egy 189 literes (50 gallon) iveg-

béléses reaktorba bemértink 118,84 kg (262 pounds) 16 témeg$-



os toluolos 1-(5-amino-2,4-diklér-fenil)-4,5-dihidro-4-(diflu-
or-metil)-3-metil-5(1H)-oxo-1,2,4-triazol-oldatot. Az oldatot
keverés kozben 105-115 °C-ra melegitettiik. A melegités ideje
alatt a nitrogénbetdpladldst megszakitottuk és a reaktort ko-
rilbeldl 100-104 kPa (750-780 mmHg) vakuumban lezartuk. Az
eldirt hémérséklet elérése utdn a toluolt olyan sebességgel
eltavolitottuk, hogy a reakcidé-hémérséklet 110-120 °C és a re-
aktor nyomasa 100-104 kPa (750-780 mmHg) maradjon. Ennek ered-
ményeként 35,38 kg (78 pounds) 50 témeg%-os toluolos 1-(5-ami-
no-2,4-diklér-fenil)-4,5-dihidro-4-(difluor-metil)-3-metil-5-

(1H)-oxo0-1,2,4-triazol-oldatot nyertink (1,0 ekvivalens -
17,69 kg). A reaktort koériilbelul 85-92 °C-ra hitsttik, majd
bemértink 168 g (0,04 ekvivalens) N,N-dimetil-formamidot,
amelynek soran a beadagolast olyan sebességgel végeztiik, hogy
a reakcibkeverék hdémérséklete 85-92 °C ko6zdtt maradjon. Ezt
kévetéen a reakcidkeveréket lassan, korilbelil 10 °C/é6ra se-
bességgel 140-145 °C-ra melegitettiik, mikdzben a reaktor nyo-
masat 96,5-117,2 kPa (14-17 psig) értéken tartottuk. A 140-145
°C-ra torténé felmelegités ideje alatt a képzddS6 hidrogén-klo-
rid-gazt elvezettik. A kiinduldsi vegylilet konverzidéjanak a
meghatarozadsahoz a nyolcérds melegités ideje alatt a reakcid-
keveréket oOranként gazkromatografidval analizadltuk. A nyolc-
6rés melegités utdn a kiindulasi vegyillet 99 $-a alakult at a
termékké. Ezt kovetden a reaktort koriilbeliil 83-87 °C-ra hi-
tottik, majd 15 perc alatt atmoszferikus nyomdsra 4allitottuk
be. Ezt kovetSen a reakcidkeverékhez hozzdadtunk 104,33 kg

(230 pounds) friss toluolt. Az igy nyert oldatot 30 percen ke-



resztil kevertettiik, majd A&attoltottik egy masik, 125-130 kg
(275-285 pounds) vizet tartalmazé és 80-83 °C-ra melegitett
189 literes (50 gallon) uvegbéléses reaktorba. Az igy nyert
keveréket 25-35 percen keresztiil 80-83 °C-on kevertettiik, majd
25-35 percen at hagytuk dlepedni. A szerves fazist elkiiléni-
tettik a vizes rétegtdél, majd tovabbi 125-130 kg (275-285
pounds) vizet adtunk hozza. Az eldbbiekben ismertetett keverés
és llepités megismétlését kovetden a szerves fazist elkiildni-
tettilk a vizes rétegtél és korilbelil 8 obra alatt, az elsd
négy Ordban 5 °C/éra sebességgel, majd az utolsé négy o6raban
10 °C/éra sebességgel 20 °C-ra hdtoéttiik. A kristalyosodas eld-
segitése érdekében a nyolcdérds 1lehilités sordn 70-75 °C-os hé-
mérsékletnél korilbelul 0,227 kg (0,5 pound) technikai N-{2,4-
—-diklér-5-[4-(difluor-metil)-4,5-dihidro-3-metil-5-oxo-1H-

-1,2,4-triazol-1-il]-fenil}-metadnszulfonamidot adtunk a reak-
cidkeverékhez. Miutdn a reakcidkeverék lehlilt a megfeleld hé-
mérsékletre, a szerves fazist egy alkalmas centrifugdba he-
lyeztik, majd az anyallig eltavolitasa érdekében 30 percen ke-
resztil centrifugdltuk. Az anyalugot visszatdltottik a reak-
torba, ahol a visszamaradt termék eltavolitasa érdekében 10
percen keresztiil kevertettiik. Ezt kovetden az anyaligot betsl-
tottik a centrifugdba, majd az eldbbiekben ismertetett mddon
centrifugaltuk. Az liledéket kozvetlenil a centrifugdba tséltétt
27 kg (50 pounds) friss toluollal mostuk. A toluolos moséfo-
lyadék eltavolitasa érdekében a keveréket 30 percen keresztiil
centrifugadltuk. Az oldott termék visszanyeréséhez az anyalugot

€s a toluolos moséfolyadékot ugyanabban az edényben gyljtét-



tiik. Az Ulledéket kivettik a centrifugdbdél, majd 4 kPa (30
mmHg) nyomas alatt 80 °C-on szaritottuk. Ennek eredményeként
24,95 kg (55 pounds) N-{2,4-di-klé6r-5-[4-(difluor-metil)-4,5-
-dihidro-3-metil-5-oxo-1H-1,2,4-triazol-1-il]-fenil}-metan-

szulfonamidot nyertink.

9. PELDA

A példa az N-{4-fluor-2-klér-5-[1l-metil-6-(trifluor-me-
til)-2,4-(1H,3H)-dioxo-3-pirimidinil]-fenil}-metdnszulfonamid-
nak az l-metil-2-pirrolidinon (NMP) mint katalizdtor alkalma-
zadsaval torténd eldallitasat mutatja be.

37,5 g (0,1 mol, 1,0 ekvivalens) 3-(5-amino-2-fluor-4-
-klér-fenil)-1-metil-6-(trifluor-metil)-2,4-(1H,3H)-dioxo-pi-
rimidin 37 g xilollal készitett oldatahoz [az olddészerre vo-
natkoztatva a pirimidindion mennyisége 100 todmeg%] hozzdadunk
elébb 17,4 g (0,15 mol, 1,5 ekvivalens) metanszulfonil-klori-
dot, majd 0,17 g (0,002 mol, 0,04 ekvivalens) l-metil-2-pirro-
lidinont (NMP). A beadagolds befejezése utdn a reakcidkeveré-

ket 6 6ran keresztiil koériilbeliil 115 °C-on melegitjiik.
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SZABADALMI IGENYPONTOK

1. Eljaras (II) &ltalénos képletid szulfonamidok

X
Y R
)
0=8=0

7

(I1)
eléallitasdra, azzal jellemezve, hogy emelt hémérsék-
leten (1) egy (I) altaldnos képletl anilint
X
Y R

H,N
(1)
(3) katalitikus mennyiségd (i) egy B-1 amid vagy (ii) egy ma-
gas forrasponti B-2 tercier amin jelenlétében (2) egy (A) &l-

taldnos képletl szulfondlédszerrel

R'-50,-2
(A)
reagaltatunk, ahol
B-1 N,N-dimetil-formamidtdél eltérd;
X és Y jelentése az (I) és (II) altalénos képletben, valamint
Z jelentése egymastél figgetleniil hidrogén-, halogénatom,

alkil-, halogén-alkil-, amino-, nitro-, alkoxi-, hidroxi-,
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anhidridil-, alkil-tio-, aril-tio-, aril-oxi-, alkil-szul-
fonil-, aril-szulfonil- és adott esetben szubsztitudlt
arilcsoport, ahol a szubsztituensek a kovetkezdk kozul ki-
valasztott egy vagy tobb atomot és/vagy csoportot jelen-
tik: halogénatom, 1-20 szénatomos alkilcsoport, 1-20 szén-
atomos alkoxicsoport, nitro-, amino-, amido-, alkil-tio-,
aril-, aril-tio-, aril-oxi-, alkil-szulfonil- és/vagy
aril-szulfonil-csoport;

R jelentése az (I) és (II) altalanos képletben hidrogénatom,
alkil-, halogén-alkil-, aril-oxi-csoport, adott esetben
szubsztitudlt arilcsoport és adott esetben szubsztitudlt
heterociklusos csoport, ahol a szubsztituensek a kovetke-
z6k kozil kivalasztott egy vagy tobb atomot és/vagy cso-
portot Jjelentik: halogénatom, 1-20 szénatomos alkilcso-
port, 1-20 szénatomos alkoxicsoport, nitro-, amino-, ami-
do-, alkil-tio-, aril-, aril-tio-, aril-oxi-, alkil-szul-
fonil- és/vagy aril-szulfonil-csoport; és

R jelentése hidrogénatom, alkil-, halogén-alkil- vagy aril-
csoport.

2. Az 1. igénypont szerinti eljards, azzal jelle-
mezve, hogy X és Y mindegyikének jelentése halogénatom.

3. Az 1. igénypont szerinti eljards, azzal jelle-
mezve, hogy X jelentése 2-klér- vagy 2-fluoratom, és Y je-
lentése 4-klératom.

4. Az 1. igénypont szerinti eljards, azzal jelle-
mezve, hogy R jelentése adott esetben szubsztitudlt hetero-

ciklusos csoport, ahol a szubsztituensek a kovetkezdk koziul



|

N
w

|
(YR Y]

. - .
ese cos o seee oo

kivalasztott egy vagy tobb atomot és/vagy csoportot jelentik:
halogénatom, 1-20 szénatomos alkilcsoport, 1-20 szénatomos al-
koxicsoport, nitro-, amino-, amido-, alkil-tio-, aril-, aril-
-tio-, aril-oxi-, alkil-szulfonil- és/vagy aril-szulfonil-cso-
port.

5. A 4. igénypont szerinti eljidrds, azzal jellemez-
ve, hogy R jelentése 4-(difluor-metil)-4,5-dihidro-3-metil-5-
-oxo0-1H-1,2,4-triazol-1-il-, l-metil-6-(trifluor-metil)-2,4-
-(1H,3H)-dioxo-3-pirimidinil- vagy 1l-amino-6-(trifluor-metil)-
-2,4-(1H,3H) -dioxo-3-pirimidinil-csoport.

6. Az 1. igénypont szerinti eljards, azzal jelle-
mezve, hogy r! jelentése aril- vagy alkilcsoport, és Z jelen-
tése halogénatom vagy anhidridilcsoport.

7. A 6. igénypont szerinti eljards, azzal jellemez-
ve, hogy R1 jelentése metilcsoport, és Z jelentése klératom.

8. Az 1. igénypont szerinti eljards, azzal 3jelle-
mezve, hogy X jelentése 2-kldératom, Y jelentése 4-kldératom,
és R jelentése 4-(difluor-metil)-4,5-dihidro-3-metil-5-oxo-1H-
-1,2,4-triazol-1-il-csoport.

9. Az 1. igénypont szerinti eljards, azzal 3jelle-
mezve, hogy a B-1 amid és a B-2 tercier amin a kovetkezd
csoportbél keril kivalasztara: l-metil-2-pirrolidinon,
1,1,3,3-tetrametil-karbamid, N,N-dimetil-acetamid, hexametil-
-foszforamid, izokinolin és 1-[2,4-diklér-5-(acetil-amino)-fe-
nil]-4-(difluor-metil)-4,5-dihidro-3-metil-5-oxo-1H-triazol.

10. Az 1. igénypont szerinti eljards, azzal jelle-

mezve, hogy a reakcidét olddszerben hajtjuk végre.



11. A 10. igénypont szerinti eljards, azzal jelle-
mezve, hogy az oldbészer egy aromas, alkan vagy alkén oldé-
szer.

12. A 11. igénypont szerinti eljards, azzal jelle-
mezve, hogy az oldészer toluol, xilol vagy dietil-benzol.

13. A 12. igénypont szerinti eljards, azzal jelle-
mezve, hogy az oldészer toluol.

14. Az 1. igénypont szerinti eljaréds, azzal jelle-
mezve, hogy a reakcidkeveréket korilbelil 3-12 6éran keresz-
til koriulbelil 110 °C és korilbelil 160 °C kozdtti hémérsék-
leten melegitjik.

15. A 14. igénypont szerinti eljards, azzal jelle-
mezve, hogy a reakcidkeveréket korilbelil 3-7 6ran keresztil
kdorilbelil 120 °C és korilbelidl 150 °C kozdtti hémérsékleten
melegitjuik.

16. Az 1. igénypont szerinti eljards, azzal jelle-
mezve, hogy az (I) altalanos képletd anilin 1 mélekvivalens-
nyi mennyiségére vonatkoztatva korilbelil 1-5 mdlekvivalens
(A) altaldnos képletl szulfonaldszert alkalmazunk.

17. A 16. igénypont szerinti eljards, azzal jelle-
mezve, hogy az (I) &ltaldnos képletd anilin 1 mélekvivalens-
nyi mennyiségére vonatkoztatva koérilbelil 1,3-4 mélekvivalens
(A) altalanos képletd szulfondlédészert alkalmazunk.

18. Eljaréds (II) altalanos képletl szulfonamidok
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eldallitdsara, azzal jellemezve, hogy (1) egy (I) &alta-
lanos képletd anilint
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(3) N,N-dimetil-formamid jelenlétében koériilbeliil 120 °C és ko-
rilbeldl 160 °C kozdtti hémérséklet-tartomanyban koriilbelidl 3-
7 éran keresztil (2) egy (A) &ltaladnos képletl szulfondldszer-

rel
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reagaltatunk, ahol

X és Y jelentése az (I) és (II) &ltalanos képletben, valamint
Z jelentése egymastdl fluggetlenil hidrogén-, halogénatom,
alkil-, halogén-alkil-, amino-, nitro-, alkoxi-, hidroxi-,
anhidridil-, alkil-tio-, aril-tio-, aril-oxi-, alkil-szul-
fonil-, aril-szulfonil- és adott esetben szubsztitualt
arilcsoport, ahol a szubsztituensek a kovetkezdk koziil ki-

valasztott egy vagy tobb atomot és/vagy csoportot jelen-



tik: halogénatom, 1-20 szénatomos alkilcsoport, 1-20 szén-

atomos alkoxicsoport, nitro-, amino-, amido-, alkil-tio-,

aril-, aril-tio-, aril-oxi-, alkil-szulfonil- és/vagy
aril-szulfonil-csoport;

R jelentése az (I) és (II) &altalanos képletben hidrogénatom,
alkil-, halogén-alkil-, aril-oxi-csoport, adott esetben
szubsztitudlt arilcsoport és adott esetben szubsztitudlt
heterociklusos csoport, ahol a szubsztituensek a kdvetke-
z8k kozil kivalasztott egy vagy tobb atomot és/vagy cso-
portot Jjelentik: halogénatom, 1-20 szénatomos alkilcso-
port, 1-20 szénatomos alkoxicsoport, nitro-, amino-, ami-
do-, alkil-tio-, aril-, aril-tio-, aril-oxi-, alkil-szul-
fonil- és/vagy aril-szulfonil-csoport; és

R jelentése hidrogénatom, alkil-, halogén-alkil- vagy aril-
csoport.

19. A 18. igénypont szerinti eljards, azzal 3jelle-
mezve, hogy X és Y mindegyikének jelentése halogénatom.

20. A 19. igénypont szerinti eljadrds, azzal jelle-
mezve, hogy X Jjelentése 2-klér- vagy 2-fluoratom, és Y je-
lentése 4-klératom.

21. A 18. igénypont szerinti eljarads, azzal jelle-
mezve, hogy R jelentése adott esetben szubsztitudlt hetero-
ciklusos csoport, ahol a szubsztituensek a kovetkezdk koziil
kivalasztott egy vagy tobb atomot és/vagy csoportot jelentik:
halogénatom, 1-20 szénatomos alkilcsoport, 1-20 szénatomos al-
koxicsoport, nitro-, amino-, amido-, alkil-tio-, aril-, aril-

-tio-, aril-oxi-, alkil-szulfonil- és/vagy aril-szulfonil-cso-
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22. A 21. igénypont szerinti eljaréds, azzal jelle-
mezve, hogy R jelentése 4-(difluor-metil)-4,5-dihidro-3-me-
til-5-oxo0-1H-1,2,4-triazol-1-il-, l-metil-6-(trifluor-metil) -
-2,4-(1H,3H)-dioxo-3-pirimidinil- vagy l-amino-6-(trifluor-me-
til)-2,4-(1H,3H)-dioxo-3-pirimidinil-csoport.

23. A 18. igénypont szerinti eljaradas, azzal jelle-
mezve, hogy R! jelentése alkilcsoport, és Z jelentése halo-
génatom.

24. A 23. igénypont szerinti eljdrds, azzal jelle-
mezve, hogy R! jelentése metilcsoport, és Z jelentése klér-
atom.

25. A 18. igénypont szerinti eljards, azzal jelle-
mezve, hogy X jelentése 2-kldératom, Y jelentése 4-kldératom,
R jelentése 4-(difluor-metil)-4,5-dihidro-3-metil-5-oxo-1H-
-1,2,4-triazol-1-il-csoport, és R1 jelentése metilcsoport.

26. A 18. igénypont szerinti eljards, azzal jelle-
mezve, hogy a reakcidét olddszerben hajtjuk végre.

27. A 26. igénypont szerinti eljdrds, azzal jelle-
mezve, hogy az oldbészer egy aromas, alkadn vagy alkén oldé-
szer.

28. A 27. igénypont szerinti eljards, azzal jelle-
mezve, hogy az oldészer toluol, xilol vagy dietil-benzol.

29. A 18. igénypont szerinti eljadrds, azzal jelle-
mezve, hogy a reakcidkeveréket koriilbelil 4-7 éran keresztil
korilbelil 125 °C és koriilbelil 150 °C kozdtti hémérsékleten

melegitjik.



30. Az 1. igénypont szerinti eljdrds, azzal jelle-
mezve, hogy az (I) &altaldnos képletld anilin 1 méblekvivalens-
nyi mennyiségére vonatkoztatva korililbelil 1,5-6 mblekvivalens
(A) altalanos képletli szulfonalészert alkalmazunk.

31. A 30. igénypont szerinti eljards, azzal jelle-
mezve, hogy az (I) &ltalanos képletd anilin 1 mélekvivalens-
nyli mennyiségére vonatkoztatva koritlbelil 1,5-4 mdlekvivalens
(A) &ltalanos képletl szulfonaldszert alkalmazunk.

32. A 18. igénypont szerinti eljards, azzal jelle-
mezve, hogy az (I) altalanos képletd anilin 1 mdélekvivalens-
nyi mennyiségére vonatkoztatva koriilbelil 0,001-0,09 mdélekvi-
valens N,N-dimetil-formamidot alkalmazunk.

33. A 32. igénypont szerinti eljards, azzal jelle-
mezve, hogy az (I) altalanos képletld anilin 1 mdlekvivalens-
nyi mennyiségére vonatkoztatva koériulbelul 0,001-0,05 mdélekvi-

valens N, N-dimetil-formamidot alkalmazunk.
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