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KIVONAT

Herbicid hatasi izoxazolin-szirmazékok és azt tartalmazé készitmény

A taldlmany szerinti izoxazolin-szarmazékok (I) altalanos képletében:

Ry, R
) Q
R,” / T
O —N

Q jelentésggy —S(O)n-(CRsRe)m- képletli csoport, ahol

n értéke 0, 1 vagy 2,

m értéke 1, 2 vagy 3,

Rs és Re jelentése hidrogénatom, ciano-, alkoxikarbonil- vagy alkilcsoport,

R, és R; jelentése hidrogénatom, adott esetben szubsztitualt alkil-, alkoxikarbonil-, adott
esetben szubsztitualt fenil-, cikloalkil-, alkilamino-karbonil-, alkiltio-karbonil- vagy
karboxilcsoport vagy

R;és R, egylitt a kapcsolodd szénatommal spirogyurit képez,

R; és R4 jelentése hidrogénatom, adott esetben szubsztitualt alkil- vagy cikloalkil;gsoport
vagy

Rj és R4 egyiitt a kapcsolodo szénatommal spirogyurit képez

Y jelentése hidrogénatom, alkoxikarbonil-, karboxil-, alkenil-, adott esetben szubsztitualt

alkil- vagy fenilcsoport.

Jellemz6 abra: (I) /kivonaton/
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TECHNIKAI HATTER

A jelen taldlmany targyat 1j izoxazolin-szdrmazékok és olyan herbicid-készitmények

képezik, amelyek hatéanyagként tartalmazzak ezeket az 0j vegyiileteket.
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A TALALMANY HATTERE

Izoxazolin-szarmazékok gyomirté hatasardl szamolnak be, példaul, a JP-A-8-225548,
JP-A-9-328477 és a JP-A-9-328483 szamu japan szabadalmi leirasok. Az itt leirt
vegyiiletek klérmetil-csoportot tartalmaznak, foleg az izoxazolin-gylrii 5-0s
helyzetében, de a jelen taldlmany szerinti izoxazolin-szarmazékok eddig ismeretlenek

voltak.

A haszonnoévényekhez alkalmazott herbicideket ugy tervezik, hogy a foldre vagy a
levélzetre is alkalmazhatéak legyenek, mar alacsony koncentraciéban is megfelelé
gyomirté hatast mutassanak és nagy szelektivitassal rendelkezzenek a haszon és a
gyomnovények kozott. Az el6zé irodalmakban leirt vegyiiletek ilyen szempontok

alapjan nem teljesen megfeleloek.

A TALALMANY LE{RASA

A fent ismertetett helyzet alapjan vizsgalatokat végeztiink a gyomirté hatasrol és a
haszon és gyomnovények kozotti szelektivitasrol. Ennek eredményeképpen azt talaltuk,
hogy egy 1j izoxazolin-szdrmazék-csoport elény6sebb gyomirtd hatasban és a haszon és
gyomndvények kozotti szelektivitasban. A jelen talalméinyt ezen felismerés alapjan
fejlesztettiik ki.

A talalmany, tehat, az alabbi vegyiiletekre vonatkozik:

(1) az () altalanos képletii izoxazolin-szarmazékok vagy azok soi:
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R2
Q\
R, / Y
O——N
(1]

- ahol a képletben

Q jelentése egy —S(O),—(CRsRg)m— képletii csoport (ahol n egy 0 és 2 kozotti egész
szam, m egy 1 és 3 kozotti egész szam,

Rs és R¢ egymastdl fiiggetleniil hidrogén atom, ciano-csoport, alkoxikarbonil-csoport
vagy egy C;-Cg alkil-csoport lehet);

R, és R; jelentése hidrogénatom, C;-C; alkil csoport [amely szubsztitualva lehet egy Cs-
Cs cikloalkil-csoporttal, C;-C¢ alkoxi-csoporttal, C,-C¢ alkilkarbonil-csoporttal, C,-Cs
alkiltio-csoporttal, C,-C¢ alkilszulfinil-csoporttal, C,-Cs alkilszulfonil-csoporttal, C,-Cg
alkilamino-csoporttal, di(C,-C¢ alkil)amino-csoporttal, hidroxil-csoporttal, ciano-
csoporttal, C,-C¢ alkoxikarbonil-csoporttal, C,-Cg alkilamino-karbonil-csoporttal, di(C;-
Cs alkil)aminokarbonil-csoporttal, (C,-C¢ alkiltio)karbonil-csoporttal, karboxil-
csoporttal, tetszélegesen szubsztitualt benziloxi-csoporttal, tetszolegesen szubsztitualt
fenoxi-csoporttal, vagy megfeleléen szubsztitualt fenil-csoporttal], C;-Cs cikloalkil-
csoport, C,-Cs alkoxikarbonil-csoport, C;-C¢ alkilamino-karbonil-csoport, di(C,-Cs
alkil)aminokarbonil-csoport, vagy (C;-C¢ alkiltio)karbonil-csoport, karboxil-csoport
vagy tetszOlegesen szubsztitualt fenil-csoport, vagy

R, és R, egy C;-C; spiro-gytiriit képezhet azzal a szénatommal egyiitt, amelyhez
ko6tédnek;

R; és R4 jelentése hidrogén atom, C,-Cg alkil-csoport (amely 1-3 azonos vagy
kiilonb6z6 halogén atommal, C;-Cs cikloalkil-csoportokkal vagy C;-Cs alkoxi-
csoportokkal lehet szubsztitualva) vagy C;-Cs cikloalkil-csoport és

R; és Ry egy C3-C; spiro gyiriit képezhet azzal a szénatommal, amelyhez kotoédnek,

vagy
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Ry, Ry, R; és Ry egy 5-8-tagi gytiriit képezhetnek azokkal a szénatomokkal egyiitt,
amelyekhez k6t6dnek;

Y jelentése hidrogén atom, C,-Cs alkoxikarbonil-csoport, karboxil-coport, C,-Cg
alkenil-csoport, C;-Cyo alkil-csoport [amely 1-3 azonos vagy kiilonb6z6 halogén
atommal, C,;-C¢ alkoxi-csoportokkal, C,-C¢ alkeniloxi-csoportokkal, C,-Cs alkiniloxi-
csoportokkal, tetszolegesen szubsztitualt benziloxi-csoportokkal, C,-Cs alkoxikarbonil-
csoportokkal, karboxil-csoportokkal, hidroxil-csoportokkal vagy formil-csoportokkal
lehet szubsztitualva] vagy 1-5 azonos vagy kiilénb6z6 RS csoporttal szubsztitualt fenil-
csoport;

R; jelentése hidrogén atom, C;-C¢ alkil-csoport [amely 1-3 azonos vagy kiilonb6z6
halogén atommal, C;-C¢ alkoxi-csoportokkal, hidroxil-csoportokkal, C;-Cs alkiltio-
csoportokkal, C,-Cs alkilszufinil-csoportokkal, C,-C alkilszulfonil-csoportokkal, C;-Cs
alkilamino-csoportokkal, di(C,-Ce)alkilamino-csoportokkal, ciano-csoportokkal vagy
tetszOlegesen szubsztitualt fenoxi-csoportokkal lehet szubsztituilva], C;-C¢ alkoxi-
csoport (amely 1-3 azonos vagy kiilonb6z6 halogén atommal, C,-Cs alkoxi-
csoportokkal, C,-C¢ alkenil-csoportokkal, C,-C¢ alkinil-csoportokkal, C;-Cs
alkoxikarbonil-csoportokkal, C,-C¢ alkilkarbonil-csoportokkal vagy C;3-Cg cikloalkil-
csoportokkal lehet szubsztitualva), C,-C¢ alkenil-csoport, C3-Cg cikloalkiloxi-csoport,
C,-Cs alkiltio-csoport (amely 1-3 azonos vagy kiil6nb6z6 halogén atommal vagy C;-Cs
alkoxi-csoportokkal lehet szubsztitualva), C;-Ce alkilszulfinil-csoport (amely 1-3
azonos vagy kiilonbozé halogén atommal vagy C;-Cs alkoxi-csoportokkal lehet
szubsztitualva), C,-Cg alkilszulfonil-csoport (amely 1-3 azonos vagy kiil6nb6z6 halogén
atommal vagy C;-C¢ alkoxi-csoportokkal lehet szubsztitualva), tetszélegesen
szubsztitualt benziloxi-csoport, amino-csoport [amely C,-Cs alkil-csoporttal, C;-Cs
alkilszulfonil-csoporttal, C,-Cs alkilkarbonil(C;-Cs alkil)-csoporttal, vagy C;-Cs
alkilszulfonil(C;-Cg alkil)-csoporttal lehet szubsztitualva], di(C;-Cg alkil)amino-csoport,
halogén atom, ciano-csoport, nitro-csoport, C;-Cs alkoxikarbonil-csoport, C;-Cg
cikloalkiloxi-karbonil-csoport, karboxil-csoport, C,-Cs alkeniloxi-karbonil-csoport, C,-
Cs alkiniloxi-karbonil-csoport, tetszélegesen szubsztitudlt benziloxi-karbonil-csoport,

tetszGlegesen szubsztitualt fenoxi-karbonil-csoport vagy C;-Cs alkilkarbonil-csoport}.
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(2) olyan herbicid-készitményekre, amelyek hatéanyagként az elé6zéekben megadott (1)

1zoxazolin-szarmazékot vagy annak sgjat tartalmazzak.

A TALALMANY LEGELONYOSEBB KIVITELEZESI MODJA

A jelen talalményi leirasban hasznalt kifejezések meghatarozasait az alabbiakban adjuk

meg:

,Halogén atom” jelentése fluor atom, klér atom, brém atom vagy jod atom.

»Alkil-csoport” jelentése C,-Co egyenes vagy elagazé lancu alkil-csoport, ha masképp
nem definidljak; és példaként megemlithetdk a metil-csoport, etil-csoport, n-propil-
csoport, izopropil-csoport, n-butil-csoport, izobutil-csoport, sec-butil-csoport, terc-butil-
csoport, n-pentil-csoport, izopentil-csoport, neopentil-csoport, n-hexil-csoport, izohexil-
csoport, 3,3-dimetil-butil-csoport, heptil-csoport és oktil-csoport.

,Cikloalkil-csoport” jelentése C;3-Cs cikloalkil-csoport; és példaként megemlithetok a

ciklopropil-csoport, ciklobutil-csoport, ciklopentil-csoport és ciklohexil-csoport.

»Alkoxi-csoport” jelentése (alkil)-O- csoport, ahol az alkil rész definicidja a fenti; és

példaként megemlithet6k a metoxi-csoport és az etoxi-csoport.

,»Alkiltio-csoport”, ,,alkilszulfinil-csoport” és alkilszulfonil-csoport” jelentése (alkil)-S-
csoport, (alkil)-SO- csoport illetve (alkil)-SO,- csoport, ahol mindegyikben az alkil rész
definici6ja a fenti; és példaként megemlithetdk a metiltio-csoport, etiltio-csoport,

metilszulfinil-csoport, metilszulfonil-csoport és etilszulfonil-csoport.

,Z/Alkenil-csoport” jelentése C,-Cs egyenes vagy elagazé lancu alkenil-csoport; és
példaként megemlithetok az etenil-csoport, 1-propenil-csoport, 2-propenil-csoport,

izopropenil-csoport, 1-butenil-csoport, 2-butenil-csoport, 3-butenil-csoport és 2-
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pentenil-csoport.

,Alkinil-csoport” jelentése C,-Cs egyenes vagy eldgazé lancu alkinil-csoport; és
példaként megemlithetdk az etinil-csoport, 2-propinil-csoport, 2-butinil-csoport és 3-

butinil-csoport.

»Alkeniloxi-csoport” és ,,alkiniloxi-csoport” jelentése (alkenil)-O- csoport illetdleg
(alkinil)-O-csoport, ahol mindegyikben az alkenil és alkinil rész definicidja a fenti; és

példaként megemlithetk a 2-propeniloxi-csoport és a propiniloxi-csoport.

,»»Alkilamino-csoport” és ,,dialkilamino-csoport jelentése (alkil)-NH- csoport illetSleg
(alkil),-N- csoport, ahol mindegyikben az alkil rész definicidja a fenti; és példaként

megemlithetok a metilamino-csoport, etilamino-csoport és dimetilamino-csoport.

,»»Alkilkarbonil-csoport”,”(alkiltio)karbonilcsoport”,*alkoxikarbonil-csoport”,

,»-alkilamino-karbonil-csoport™ és ,,dialkilamino-karbonil-csoport™ jelentése (alkil)-CO-
csoport, (alkiltio)-CO- csoport, (alkoxi)-CO- csoport, (alkilamino)-CO- csoport illetéleg
(dialkilamino)-CO- csoport, ahol mindegyikben az alkil, alkiltio, alkoxi, alkilamino
vagy dialkilamino rész definicidja a fenti; és példaként megemlithetdk az acetil-csoport,
metiltio-karbonil-csoport, etoxi-karbonil-csoport, metoxi-karbonil-csoport, metilamino-

karbonil-csoport és dimetilamino-karbonil-csoport.

»Alkilamino-karbonil-amino-csoport”, ,,dialkilamino-karbonil-amino-csoport” és
,»alkoxikarbonil-amino-csoport”  jelentése  (alkilamino-karbonil)-NH- csoport,
(dialkilamino-karbonil)-NH- csoport, illetéleg (alkoxikarbonil)-NH- csoport, ahol
mindegyikben az alkilamino-karbonil, dialkilamino-karbonil vagy alkoxikarbonil rész
definicija a fenti; és példaként megemlithetok a metilamino-karbonil-amino-csoport,

dimetilamino-karbonil-amino-csoport és metoxikarbonil-amino-csoport.

»letszOlegesen szubsztitudlt fenil-csoport” jelent fenil-csoportokat, amelyek
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mindegyikén a fenil-gyiiriin 1-5 szubsztituens lehet, igymint halogén atom(ok), C,-Cs
alkil-csoport(ok), C;-C¢ alkoxi-csoport(ok) és mas hasonlok.

»letszOlegesen szubsztitualt fenoxi-csoport” jelent fenoxi-csoportokat, amelyek
mindegyikén a fenil-gyiriin 1-5 szubsztituens lehet, igymint halogén atom(ok), C;-Cs
alkil-csoport(ok), C,-C¢ alkoxi-csoport(ok) és mas hasonldk.

»letszOlegesen szubsztitualt benziloxi-csoport” jelent benziloxi-csoportokat, amelyek
mindegyikén a fenil-gyliriin és a benzil helyzetben, 1-7 szubsztituens lehet, igymint

halogén atom(ok), C,-Cg alkil-csoport(ok), C;-Cg alkoxi-csoport(ok) és mas hasonldk.

»letszOlegesen szubsztitualt fenoxikarbonil-csoport” jelent fenoxikarbonil-csoportokat,
amelyek mindegyikén a fenil-gytiriin 1-5 szubsztituens lehet, igymint halogén atom(ok),

C,-Cs alkil-csoport(ok), C,-Cg alkoxi-csoport(ok) és mas hasonldk.

,»30” jelentése karboxil-csoport, szulfonil-csoport, hidroxil-csoport, amino-csoport €s
mas az [I] altalanos képletii vegyiiletben jelenlévé csoport és egy fém, szerves bazis,
szerves sav vagy szervetlen sav altal képzett s6. Fém lehet példaul alkali-fém, Gigymint
natrium, kalium és mas hasonldk, alkali f6ldfém, ugymint magnézium, kalcium és mas
hasonlék. Szerves bazis lehet példaul trietil-amin, diizopropil-amin és masok. Szerves
sav lehet példaul ecetsav, oxalsav, maleinsav, p-toluol-szulfonsav stb. Szervetlen sav

lehet példaul sésav, kénsav, salétromsav és masok.

Az [I] altalanos képletii vegyiilet elony6s példai azok a vegyiiletek, amelyekben

R; és R; jelentése C,-C;s alkil-csoport vagy C,-C; alkoxi-csoport,

R3 és Ry jelentése hidrogén atom vagy C,-C; alkil-csoport,

Q jelentése egy —S(O),—(CRsRg)m— csoport,

Rs és R¢ jelentése hidrogén atom vagy egy C;-Cs alkil-csoport, n jelentése 2, m jelentése
1és

Y egy tetszOlegesen szubsztitualt fenil-csoport vagy egy C,-C alkil-csoport.
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Az [1] altalanos képletii jelen vegyiiletek kovetkezo jellemzd példait az 1.-24. tablazatok

tartalmazzak. Azonban, a jelen talallmanyt nem korlatozzuk csak ezekre. Megjegyezziik,

hogy a vegyiiletek szamozasat a leiras tovabbi részében is konzekvensen szerepeltetjiik.

A tiblazatokban hasznalt kovetkez6 roviditések a kévetkezd csoportokat jelentik.

Me: metil-csoport

Pr: propil-csoport

Pr-c: ciklopropil-csoport
Bu-i: izobutil-csoport
Bu-t: terc-butil-csoport
Pen: n-pentil-csoport
Pen-c: ciklopentil-csoport

Ph: fenil-csoport

Et: etil-csoport

Pr-i: izopropil-csoport

Bu: n-butil-csoport
Bu-s: szek-butil-csoport

Bu-c: cyclobutil-csoport
Hex: n-hexil-csoport
Hex-c: ciklohexil-csoport

Bn: benzil-csoport
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1. tablazat

Olvadaspont
;zzgzzlet R, | R, | R, | R, Q Y Ef-egiaEZ?Zs
findex
(n*)
1-1 e Me H H SO,CH, h 108.5-110
1-2 Me Me H H SO,CH, h(2-Cl) |71-72
1-3 e e H H SO,CH, h(3-Cl) [91.5-92
1-4 e e H H SO,CH, h(4-Cl) ([138-138.5
1-5 e Me H H S0,CH, h(2-Me) [96-97
1-6 e e H H SO,CH, h(3-Me) [78-79
1-7 e e H H SO,CH, h(4-Me) [97-98
1-8 e e H H SO,CH, h(2-Et) [1.5390
1-9 e e H H SO,CH, h(3-Et)
1-10 e Me H 5 SO,CH, h(4-Et)
1-11 e e H H SO,CH, h(2-Pr)
1-12 e e H H SO,CH, h(3-Pr)
1-13 e e H H SO,CH, h(4-Pr)
1-14 e e -H H SO,CH, h(2-Pr-i)
1-15 e Me H H SO,CH, h(3-Pr-i)
1-16 e e H H SO,CH, h(4-Pr-i)
1-17 e Me H H SO,CH, h (2-Bu)
1-18 e e H H SO,CH, h (3-Bu)
1-19 e Me H H SO,CH, h (4-Bu)
1-20 e Me IH H SO,CH, h{2-Bu-i)
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2. tablazat
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'01vadéspont
Wegyilet | g R R R 0 Y :(oc) oias .
1 2 3 g refrakcids
z4ma findex
(n,”)
1-21 Me Me H H SO,CH, Ph (3-Bu-i)
1-22 Me Me H h SO,CH, Ph (4-Bu-1i)
1-23 Me Me H H SO,CH, h (2-Bu-s)
1-24 Me Me H izt S0,CH, h (3-Bu-s)
1-25 Me Me H H SO,CH, h (4-Bu-s)
1-26 Me Me H H SO,CH, h (2-Bu-t)
1-27 Me Me H H SO,CH, h (3-Bu-t)
1-28 Me Me H H S0,CH, h (4-Bu-t)
1-29 Me [Me H H SO,CH, h (2-Hex)
1-30 Me Me H H SO,CH, h (3—-Hex)
1-31 Me Me H H {SO,CH, h (4-Hex)
1-32 Me Me H H SQ,CH, h(2-F) 102-103
1-33 Me Me H H S0,CH, bh (3-F)  [105-105.5
1-34 Me [Me H H SO,CH, h(4-F) |[138-138.5
1-35 Me Me H H SO,CH, h(2-Br) [77-78
1-36 Me PMe H H SO,CH, h (3—-Br)
1-37 Me Me H H SO,CH, h (4-Br)
1-38 Me Me I H SCH, h(2, 6-F,) [77-80
1-39 Me Me H H SO,CH, h(2,6-F,) |L110-111
1-40 Me Me H H SO,CH, h(2-OMe) [94-95
1-41 Me Me H H SO,CH, h(3-OMe) [89-90
1-42 Me Me H H SO,CH, h(4-OMe) [122-124
1-43 Me Me H H SO,CH, h(2-0OEt) [16~79
1-44 pMe Me H H SO,CH, h (3-OEt)
1-45  Me pMe H H SO,CH, h (4-OEt)
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3. tadblazat
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Olvadaspont
Kegyiilet R, |R,| R, R, Q Y -i;giaEZ?ZS‘
Szdma index

(n,”)
1-46 Me Me i SO,CH, [Ph(2-0OPr) 167-68
1-47 Me Me [ H SO,CH, [Ph(3-OPr)
1-48 Me Me [H H SO,CH, [Ph(4-OPr)
1-49 Me pMe H H SO,CH, [Ph(2-OPr-i) 73-74
1-50 Me Me [H H SO,CH, [Ph(3-OPr-i) '
1-51 Me [Me H H SO,CH, [Ph(4-OPr-i)
1-52 Me Me H ri SO,CH, [Ph(2-OHex)
1-53 Me Me H i} SO,CH, [Ph(3-OHex)
1-54 Me Me [H 3 SO,CH, [Ph(4-OHex)
1-55 Me Me [H H SO,CH, [Ph (2-OCHF,) 80-81
1-56 Me Me [H H SO,CH, [Ph (3-OCHF,) 51-53
1-57 Me Me | |H  [SO,CH, [Ph(4-OCHF,)
1-58 Me Me [H H SO,CH, [Ph (2-OCF,) 1.492
1-59 Me Me [H H SO,CH, [Ph (3-OCF,) 82-84
1-60 Me Me [H H SO,CH, [Ph (4-OCF,)
1-61 Me Me H H SO,CH, [Ph (2-OCH,CH,0Me)
1-62 Me Me [H H SO,CH, [Ph(3-OCH,CH,0Me)
1-63 Me Me [H I SO,CH, h (4-OCH,CH,0Me)
1-64 Me Me [H H SO,CH, [Ph(2-SMe)
1-65 Me e [H H SO,CH, h (3-SMe)
1-66 Me Me H H SO,CH, [Ph (4-SMe)
1-67 Me Me [H H SO,CH, [Ph(2-SEt)
1-68 Me e H H SO,CH, h (3-SEt)
1-69 Me Me H o SO,CH, [Ph(4-SEt)
1-70 Me Me [ H SO,CH, [Ph(2-SPr)
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4. tablazat

Olvadaspont
(*C) vagy

vesvilet| g, | R, | Ry | R, Q v {inden

— ( n D‘.U.)

1-71 Me H SO,CH, Ph (3-SPr)

1-72 Me H SO,CH, Ph (4—-SPr)

1-73 Me H SQ,CH, Ph (2-SBu)

1-74 Me H SO,CH, Ph (3-SBu)

1-75 Me H H SO,CH, Ph (4-SBu)

1-76 Me [H H 50,CH, h (2-SHex)

1-77 Me [H H SO,CH, h (3-SHex)

1-78 Me |H H |SO,CH, h (4-SHex)

1-79 Me [H H SO,CH, Ph (2-SCHF,)

1-80 e |H H S0,CH, Ph (3-SCHF,)

1-81 e [H H S0,CH, Ph (4-SCHF,)

1-82 e [ H SO,CH, Ph (2-SCH,CH,0Me)

1-83 e H H SO,CH, Ph (3-3CH,CH,0Me)

1-84 e H H SO,CH,; Ph (4-SCH,CH,0Me)

1-85 e H H SO,CH, Ph (2—-SOMe)

1-86 e H H {S0,CH, Ph (3-SOMe)

1-87 e [ I2} SO,CH, Ph (4—-SO0Me)

1-88 e H H SO,CH, Ph (2-SOEt)

1-89 . e B B 50,CH, Fh (3-SOEt)

1-90 e H H SO,CH, Ph (4-SOEt)

1-91 e H H SO,CH, Ph (2-SOPx)

1-92 e [|B H SC,CH, h (3-SOPr)

1-93 e [H IH SO,CH, Ph (4—-SOPr)

1-94 e |H H SO,CH, h{2-SOBu)

1-95 e H H SO,CH, h (3-SOBu)
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5. tablazat

hOlvadéspont
. ) (°C) vagy
"Veqyulet R, | R, | R, | R, Q Y lrefrakcids
lszama tindex
(n*)
1-96 Me Me [H |H |SO,CH, [Ph(4-SOBu)
1-97 Me Me H [H SO,CH, Ph (2-SOHex)
1-98 Me Me [H |H  [SO,CH, h (3-SOHex)
1-99 e Me |H [H [SO,CH, [Ph(4-SOHex)
1-100 e Me W H SO,CH, [Ph(2-SOCH,CF,)
1-101 e Me H H SO,CH, h (3-SOCH,CF,)
1-102 e Me H H SO,CH,  [Ph (4-SOCH,CF;)
1-103 e Me [H H [SO,CH, [Ph(2-SOCH,CH,0Me)
1-104 e Me W H SO,CH, h (3-SOCH,CH,OMe )
1-105 e Me |H [  [SOCH, h (4-SOCH,CH,0Me)
1-106 e Me LH H SO,CH,  [Ph(2-SO,Me) 97-98
1-107 e e ®H I3 SO,CH, h (3-S0,Me)
1-108 e Me W H SO,CH, Ph(4-SO,Me)
1-109 e Me [H W SO,CH, [Ph(2-SO,Et)
1-110 e Me | H SO,CH, [Ph(3-SO,Et)
1-111 e Me: [H H SO,CH, h (4-SO,Et)
1-112 e e H H |SO,CH, Ph (2-S0,Pr)
{1-113 e e H S0,CH, h (3-SO,Pr)
1-114 e e H SO,CH, h(4-SO,Pr)
1-115 e Me H SO,CH, h (2-S0,Bu)
1-116 e e B H SO,CH, Ph (3-S0,Bu)
1-117 e Me [|H SO,CH, [Ph(4-SO,Bu)
1-118 e Me [H SO,CH, [Ph(2-SO,Hex)
1-119 e Me [K SO,CH, [Ph{3-S0,Hex)
1-120 e Me W H SO,CH,  [Ph(4-S0,Hex)
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b. tablazat
fOlvadaspont
1(°C) vagy

Wegyiilet! p | g | &, | g, 0 Y [refrakcids

Iszama hindex
(n,>°)

1-121 Me Me W H SO,CH, [Ph (2-50,CH,CH,0Me)

1-122 Me Me H [H SO,CH, [Ph(3-S0,CH,CH,0Me)

1-123 Me Me H [H SO,CH, [Ph(4-S0,CH,CH,0Me)

1-124 Me Me [H H SO,CH, [Ph(2-SO,CH,CF};)

1-125 Me Me [H H SO,CH, [Ph(3-S0,CH,CF,)

1-126 Me Me [H [|H  [SO,CH, [Ph(4-SO,CH,CF,)

1-127 Me pMe H H  [SO,CH, [Ph(2-CH,0Ph)

1-128 Me Me H H  [|SO,CH, [Ph(3-CH,0OPh)

1-129 Me Me H H SO,CH, [Ph(4-CH,0OPh)

1-130 Me Me H H SO,CH, [Ph(2-CH,0Ph (2-Cl1))

1-131 Me Me H [H SO,CH, [Ph(3-CH,0Ph (3-Me))

1-132 Me Me H [H [SO,CH, [Ph(4-CH,0Ph (4-OMe))

1-133 Me Me [ H SO,CH, [Ph(2-NHMe)

1-134 Me Me [H |0 |SO,CH, [Ph(3-NHMe)

1-135 Me Me H M SO,CH, [Ph(4-NHMe)

1-136 Me Me H H [SO,CH, [Ph(2-N(Me),)

1-137 e Me HH H  |SO,CH, [Ph(3-N(Me),)

1-138 e Me H [ SO,CH, [Ph(4-N(Me),)

1-139 e Me [ H SO,CH, [Ph(2-CN) 120-122

1-140 e e H SO,CH, h (3-CN)

1-141 e Me H SO,CH, [Ph(4-CN)

1-142 e Me H SO,CH, [Ph(2-NO,) 102-103

1-143 Me Me [H [H  [SO,CH, [Ph(3-NO,)

1-144 e Me H [H SO,CH, [Ph(4-NO,)

1-145 e Me H H SO,CH, [Ph(2-CO,Me) 97-98
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7. tablazat

hOlvadéspont
| (°C) vagy
Vegyiilet] R, | R, | R, R, Q Y refrakcids
szama lindex
(ny*)
1-146 Me Me [ H SO,CH, [Ph(3-CO,Me)
1-147 pMe e H H SO,CH, [Ph(4-CO,Me)
[1-148 Me Me H |5 [SO,CH, [Ph(2-NHSO,Me)
1-149 e e [|H H SO,CH, [Ph(3-NHSO,Me)
1-150 e Me H H SO,CH, [Ph(4-NHSO,Me)
1-151 e Me H H SO,CH, h (2-NHCH,COMe)
1-152 e Me H Iz} S0,CH, h (3-NHCH,COMe)
1-153 e Me H H SO,CH, h (4-NHCH,COMe).
1-154 e Me H B SO,CH, [Ph(2-NHCH,SO,Me)
1-155 e Me H H SO,CH, h (3-NHCH,SO,Me)
1-156 e Me H SO,CH, [Ph(4-NHCH,SO,Me)
1-157 e Me H [|H [SO,CH, [Ph(2-CF,) 1.5009
1-158 e Me H [|B [sO,CH, [Ph(3-CF,) 103-104
1-159 e Me H H SO,CH, [Ph(4-CF;)
1-160 e e H H SO,CH, h (2-CH,OMe) 1.5352
1-161 e Me H 5 SO,CH, h (3-CH,0OMe)
1-162 e Me H H SO,CH, [Ph (4-CH,0OMe)
1-163 e Me H H SO,CH, [Ph (2-CH,0H)
1-164 le Me [ ist SO,CH, h (3-CH,0H)
1-165 e Me H [H SO,CH, {Ph(4-CH,0H)
1-166 e Me H H SO,CH, h (2-CH,SMe)
1-167 e e H H SO,CH, h (3—-CH,SMe)
1-168 Ve Me [ H SO,CH, h (4-CH,SMe)
1-169 e Me H H SO,CH, [Ph(2-CH,SOMe)
1-170 e Me H H SO,CH, [Ph(3-CH,SOMe)
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8. tablazat

Olvadaspont
(*C) vagy
Vegvilet| R, | R, | R, | R, Q Y rofrakoios
szZzama
(n,*)
1-171 e Me H [ SO,CH, Ph (4-CH,SOMe)
1-172 e Me [H M S0,CH, h (2-CH,SO,Me)
1-173 e Me H [ S0,CH, h (3-CH,SO,Me)
1-174 e Me H [ S0,CH, h (4-CH,S0,Me)
1-175 e Me H H S0,CH, h (2-CH,NHMe)
1-176 e Me H @ SO,CH, Ph (3-CH,NHMe)
1-177 e Me H S0,CH, Ph (4-CH,NHMe)
1-178 e Me [H H SO,CH, Ph (2-CH,N (Me) ,)
1-179 e Me [H M SO,CH, Ph (3-CH,N (Me) ,)
1-180 e Me H SO,CH, Ph (4-CH,N (Me) ,)
1-181 e Me B [ SO,CH, Ph (2-CH,CN)
1-182 e Me H H SO,CH, Ph (3-CH,CN)
1-183 e Me H | SO,CH, Ph (4-CH,CN)
1-184 e Me [ SO,CH, Ph (2-F, 3-C1) 128-130
1-185 e Me [ W SO,CH, Ph (2, 6-Me;) 110-112
1-186 e Me H SO,CH, Ph (2-OEt, 3-Me) [1.5231
1-187 e Me H H SO,CH, Ph (2-F, 3-Me) 91-92
1-188 e Et H H SO,CH, Ph 38-39
1-189 e Et B [ SO,CH, Ph (2-F) 65-67
1-190 Me [Et | [H  [SO,CH,  [Ph(3-F) 58-59
1-191 e Et B M 50,CH, Ph (4-F) 75-78
1-192 e Et H H SO,CH, Ph (2-C1) 1.5472
1-193 e Et B M SO,CH, Ph (3-C1) 67-68
1-194 e [Et H SO,CH, Ph (4-Cl1) 93-94
1-195 e [Et [: H S0,CH, Ph (2-Br) 1.5289
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9. tablazat

Olvadaspont
(°C) vagy

oo DY RS RN R B
(n,>)

f1-196 pe [Et ra H SO,CH, IPh (3-Br)

1-197 Me [Et i H SO,CH, Ph (4-Br)

1-198 Me [Et H H SCH, Ph(2, 6-F,) |51-52

1-199 e [Et H H SOCH, Ph(2, 6-F,) [<30

1-200 e [Et H H S0,CH, Ph (2, 6-F,) |64-65

1-201 e [Et H H S0,CH, Ph (2-Me) 1.5371

1~202 e [Et H I SO,CH, h (3-Me) 41-42

1-203 e [Et H H SO,CH, h (4-Me) 43-44

1-204 e [t I3 H SO,CH, h (2-Et)

1-205 e [Et H H SO,CH, h (3-Et)

1-206 e [Et H H S0,CH, h (4-Et)

1-207 Me [t H H SO,CH, h{2-Pr)

1-208 e [Et H H SO,CH, h (3-Pr)

1-209 e [Et H H SO,CH, h (4~Pr)

1-210 e [Et H H SO,CH, h(2-Pr-i)

1-211 e [Et H 5 SO,CH, h (3-Pr-i)

1-212 e [Et H H SO,CH, h(4-Pr-i)

1-213 e [Et H H S0,CH, h (2-Bu)

1-214 e [Et H H SO,CH, h (3-Bu)

1-215 e [Et H H S0,CH, h (4-Bu)

1-216 e [t H H SO,CH, h(2-Bu-i)

1-217 e [Et H H SO,CH, h (3-Bu-i)

1-218 e [Et H i S0,CH, h (4-Bu-i)

1-219 e [Et i H SO,CH, h (2-Bu-s)

1-220 e [Et {n H SO,CH, h (3-Bu-s)
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10. téablazat
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hOlvadéspont
1 (°C) vagy
;Vegyﬁlet R, R, R, R, Q Y .;efrakciés .
szama : rindex
(n,°)
1-221 Et [ | |SO,CH, [Ph(4-Bu-s) D
1-222 Et H H SO,CH, Ph (2-Bu-t)
1-223 Et H H SO,CH, [Ph(3-Bu-t)
1-224 Et H H S0O,CH, Ph (4-Bu-t)
1-225 Et 1 H SO,CH, Ph (2-Hex)
1-226 Et H [ S0,CH, Ph (3-Hex)
1-227 Et H SO,CH, Ph (4-Hex)
1-228 Et H SO,CH, Ph (2-OMe) :nem mérhetd
1-229 Et H | SO,CH, Ph (3-OMe) 1.5219
1-230 Et H SO,CH, h (4-OMe) 72-174
1-231 Et H SO,CH, Eh (2-OEt)
1-232 Et H SO,CH, Ph (3-0Et)
1-233 Et  [H 1 |s0,CH, h (4-OEt )
1-234 Et |H S0,CH, h(2-0Pr)
1-235 Et H SO,CH, h(3-OPr)
1-236 Et H S0,CH, h (4-OPr)
1-237 Et H ; S0O,CH, h(2-OPr-i)
1-238 Et |5 M |SO,CH, h (3-0Pr-i)
1-239 Et H H S0,CH, h(4-OPr-i)
1-240 Et H H SO,CH, h (2-OHex)
1-241 t H H SO,CH, h (3-OHex)
1-242 t H H SO,CH, h (4-OHex)
1-243 t H H SO,CH, [Ph(2-OCHF,)
1-244 t H H SO,CH, h (3-0OCHF,)
1-245 t H H SO,CH, h (4-OCHF,)
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11. tablazat
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Jolvadaspont
Vegylilet I:s‘:f:lazz‘iggs
szgzz R, R, Rs R, Q Y ;index
(n,*)
1-246 Me [Et H SO,CH, Ph (2-0CF,)
1-247 e [Et H SO,CH, Ph (3-OCF;)
1-248 e Bt H |S0,CH, Ph (4-OCF,)
1-249 e [t H SO,CH, Ph (2-OCH,CH,0Me)
1-250 e Et ®H SO,CH,  [Ph(3-OCH,CH,0Me)
1-251 e [t H SO,CH, Ph (4-OCH,CH,0Me)
1-252 e [Et H H SO,CH, Ph (2—-SMe)
1-253 e t H SO,CH, Ph (3-SMe)
1-254 e [Et H S0O,CH, Ph (4-SMe)
1-255 e [t H SO,CH, Ph (2-SEt)
1-256 e [Et H SO,CH, Ph (3-SEt)
1-257 e [Et H SO,CH, Ph (4-SEt)
1-258 e [Et H SO,CH, Ph (2-SPr)
1-259 e [Et H H SO,CH, Ph (3-SPr)
1-260 e t H SO,CH, Ph (4-SPr)
1-261 e [Et H SO,CH, h (2-SBu)
1-262 e [Et H SO,CH, h (3-SBu)
1-263 e [Et H SO,CH, h (4-SBu)
1-264 e [Et H SO,CH, h (2-SHex)
1-265 e t H SO,CH, h (3-SHex)
1-266 e t H SO,CH, h (4-SHex)
1-267 e [Et H SO,CH, h (2-SCHF,)
1-268 e [Et H SO,CH, h (3-SCHF,)
1-269 e [Et H SO,CH, h (4-SCHF,)
1-270 e [Et H SO,CH, h (2-SCH,CH,0Me)
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22. tablazat

Olvadéaspont
| (°C) vagy
Vegyﬁlet' R, R, R, R, 9) Y refrakcids
zama index
(n,*)

1-271 Me [Et
1-272 Me [Et
1-273 Me [Et
1-274 Me [Et
1-275 Me [Et

SO,CH,  [Ph (3-SCH,CH,0Me)
SO,CH,  [Ph (4-SCH,CH,OMe)
SO,CH, [Ph(2-SOMe)
SO,CH, [Ph(3-SOMe)

SO,CH, [Ph(4-SOMe)

o < R i

H
H
H
H
H
1-276 Me [Et [ H SO,CH, Ph (2-SOEt)
1-277 Me [Et [H H SO,CH, [Ph(3-SOEt)
1-278 Me [Et @ H SO,CH, [Ph(4-SOEt)
1-279 Me [Et H H SO,CH, [Ph(2-50Pr)
1-280 Me [Et [H I3} SO,CH, Ph (3-SOPr)
1-281 Me [Et [H H SO,CH, {Ph(4-SOPr)
1-282 Me [Et [ H SO,CH, Ph (2-SOBu)
1-283 Me Et [ H SO,CH, [Ph(3-SOBu)
1-284 Me [Et H H SO,CH, Ph (4-SOBu)
1-285 Me [Et [H H SO,CH, Ph (2-50Hex)
1-286 Me [Et | H SO,CH,  [Ph(3-SOHex)
1-287 Me t H H SO,CH, Ph (4-SOHex)
1-288 Me Et H H SO,CH, Ph (2-SOCH,CF;)
1-289 Me [Et H H SO,CH;  [Ph(3-SOCH,CF,)
1-290 Me [Et W H SO,CH, Ph (4-SOCH,CF;)
1-291 e [Et H H SO,CH, Ph (2-SOCH,CH,0Me)
1-292 e [Et H SO,CH, [Ph(3-SOCH,CH,0Me)
1-293 e [Et [ SO,CH, [Ph(4-SOCH,CH,0Me)
1-294 Me [Et SO,CH, [Ph(2-SO,Me)
1-295 e Et @ SO,CH, Ph (3-50,Me)
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13. tablazat

221 -

blvadéspon
: t (°C)
Vegyﬁlet R, | R, | Ry R, 0 Y vagy
Szama refrakcids |
(n,*)
1-296 e [Et H H SO,CH, h({4-S0O,Me)
1-297 e [Et H H SO,CH, *h (2-SO,Et)
1-298 e [Et H H SO,CH, h (3-S0,Et)
1-299 e [Et H H SO,CH, h (4-SO,Et)
1-300 e [Et H H SO,CH, h(2-SO,Pr)
1-301 e [Et H H SO,CH, h(3-SO,Pr)
1-302 e [Et H H S0,CH, h(4-S0O,Pr)
1-303 e [Et H H SO,CH, h(2-S0,Bu)
1-304 e [Et H H SO,CH, h (3-5S0,Bu)
1-305 e Et |8 H SO,CH, [Ph(4-SO,Bu)
1-306 e [Et H H SO,CH, h (2-SO,Hex)
1-307 e [Et [H H SO,CH, [Ph (3-S0,Hex)
1-308 e t H H SO,CH, [Ph(4-S0O,Hex)
1-309 e t H Iz4 SO,CH, [Ph(2-S0O,CH,CF,)
1-310 e t H H SO,CH; [Ph(3-50,CH,CF,)
1-311 e Et [H H SO,CH, [Ph(4-S0,CH,CF,)
1-312 1e t H H S0,CH, {Ph(2-S0O,CH,CH,0Me)
1-313 e [Et [H H SO,CH, [Ph(3-S0O,CH,CH,0Me)
1-314 e [Et [ H S0,CH, [Ph (4-SO,CH,CH,0Me)
1-315 e t H H SO,CH, [Ph(2-0Bn)
1-316 e t H H SO,CH, |[Ph(3-0Bn)
1-317 e [Et H H SO,CH, [Ph(4-OBn)
1-318 e t H H SO,CH, [Ph(2-0Bn(2-Cl))
1-319 e T H H SO,CH, [Ph(2-0Bn (3-Me))
1-320 e H H SO,CH, [Ph(2-OBn (4-OMe))
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14. tablazat

-22.

Olvadaspont
(Ve gyilet ' :E‘;S::‘a;:iggs
jSzdma R, R, R; R, Q Y "index

(n ")
1-321 t H H " ISO,CH, Ph (2-NHMe)
1-322 Et H H SO,CH, Ph (3-NHMe)
1-323 Et H H S0O,CH, h (4-NHMe)
1-324 Et H SO,CH, Ch(Z-N(Me)ﬁ
1-325 Et H SO,CH, Ph (3-N (Me) ,)
1-326 T H SO,CH, Ph (4-N (Me),)
1-327 Er H H SO,CH, h (2-CN)
1-328 Et H H SO,CH, h (3—-CN) 83-84
1-329 Et H [H  [SO.CH, h (4~CN) 87-89
1-330 Et H 58 SO,CH, h (2-NO,)
1-331 [t H H SO,CH, h (3-NO,) 115-117
1-332 14 H H S0O,CH, h (4-NO,)
1-333 Et H H SO,CH, Ph (2-CO,Me)
1-334 t H | |socH, h (3-CO,Me) 1.5152
1-335 t H TH SO,CH, h (4-CO,Me)
1-336 t H S0,CH, h (2-CF,) 1.5021
1-337 t H SO,CH, h (3-CF,)
1-338 t H H SO,CH, h (4-CF,)
1-339 t H SO,CH, h (2-CH,OMe)
1-340 t H SO,CH, h (3-CH,OMe)
1-341 t H  |SO,CH, h (4-CH,0Me)
1-342 Na H : SQ,CH, h (2-CH,0H)
1-343 t SO,CH, h (3-CH,0H)
1-344 t : SO,CH, h (4-CH,0H)
1-345 t ] SO,CH, h (2-CH,SMe)
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15. tablazat

.
L (1]
- o

jolvadéspont
(°C) vagY

et EUES RS RS c e
(np*)

1-346 Me [t 5 H SO,CH, h (3-CH,SMe)

1-347 Me [t H I SO,CH, h (4-CH,SMe)

1-348 pMe [t H I3 SO,CH, h (2-CH,SOMe)

1-349 Me [t H H SO,CH, Ph (3-CH,SOMe)

1-350 Me [Et H H  [SO,CH, Ph (4-CH,SOMe)

1-351 Me [Et [H H  [SO,CH, Ph (2-CH,S0,Me)

1-352 Me [t H H  |sOo,cH, Ph (3-CH,SO,Me)

1-353 Me [Et H H  {SO,CH, Ph (4-CH,SO,Me)

1-354 e [EBt H H SO,CH, Ph (2-CH,NHMe)

1-355 e [Et H H  [SO,CH, Ph (3-CH,NHMe)

1-356 e [Et I8 H SO,CH, Ph (4-CH,NHMe)

1-357 e [t H H SO,CH, Ph (2-CH,N (Me) ,)

1-358 e [Et H H  |SO,CH, Ph (3-CH,N (Me) ,)

1-359 e [t H H  |SO,CH, Ph (4-CH,N (Me),)

1-360 e [Et H H  |SO,CH, Ph (2-CH,CN)

1-361 Me [Et [H H  |SO,CH, h (3-CH,CN)

1-362 Me [t H H  |so,cH, h (4-CH,CN)

1-363 t [Et H H SOCH, h(2, 6-F,) 63~65

1-364 t [Et H H SO,CH, h(2,6-F,) . 87-89

1-365 e Pr H H SOCH2 h(2, 6-F,) 44-47

1-366 e Pr H H SO,CH, h(2, 6-F,) 61-63

1-367 e [Pr-i M H  |SOCH, h(2, 6-F,) 1.5319

1-368 e Pr-i [H H SO,CH, h(2, 6-F,) 62-63

1-369 e Me H H SO,CH (Me) [Ph

1-370 e Me H H SO,CH (Me) [Ph(2,6-F,)
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1-371 pMe [Et H [H SO,CH (Me) [Ph
1-372 pMe [Et 'H H SO,CH (Me) {Ph (2, 6-F,)
1-373 Me Me H [H SO,C (Me), [Ph
1-374 Me PMe H [H SO,C (Me), [Ph(2, 6-F,)
1-375 Me [Et H [ S0,C (Me), [Ph
1-376 Me [Et H SO,C (Me) , [Ph(2, 6-F,)
1-377 Me [Bn H [ SO,CH, Ph(2,6-F,) (111-113
1-378 Me [Pr-c H |H SO,CH, Ph (2, 6-F,) 49-51
1-379 Me [CH,Pr-c H ®H SO,CH, Ph (2, 6-F,)
1-380 [~ (CH,) - H [ [SOCH, Ph(2,6-F,) [137-138
1-381 |- (CH,) s~ H B SCH, Ph(2,6-F,) [93-95
1-382 |- (CH,) ;- H B SO,CH, h(2,6-F,) [|115-115.5
1~383 |- (CH,) ,~ H |H SO,CH, h(2,6-F,) [113-114
1-384 [~ (CH,) s~ H H SO,CH, h(2,6-F,) [118-120
1-385 H |-(CRH,) ;- H S0,CH, h(2, 6-F,)
1-386 |H  |-(CH,) - H SCH, h(2,6-F,) [1.5529
1-387 [ |-(CH,) ,- H SO,CH, h(2,6-F,) [1.5342
1-388 H |- (CH,) H SO,CH, h(2,6-F,) [138-139
1-389 Me [CH,COMe L&: B |so.cH, h (2, 6-F,)
1-390 [Me [CH,CO,Et H SO,CH, h(2,6-F,) [1.516
1-391 Me [CH,CN H [H SO,CH, h(2, 6-F,)
1-392 Me [CH,0OH H [H SCH, h(2,6-F,) [73-75
1-393 Me [CH,OH H H SOCH, h(2,6-F,) [80-84
1-394 Me |[CH,OH H [H SO,CH, h(2,6-F,) [129-131
1-395 Me |[CH,OMe H H SCH, h(2,6-F,) [1.5279
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1-396 Me [CH,OMe H |[SOCH, [Ph(2,6-F,) [1.5293
1-397 Me [CH,0Me LH SO,CH, [Ph(2,6-F,) [105-106
1-398 Me [CH,OPh(2,6-Cl,) H |[SCH, Ph (2, 6-F,) |[L.5715
1-399 Me [CH,0Ph(2,6-Cl,) H [SOCH, h(2,6-F,) |1.5674
1-400 Me [CH,0Ph(2,6-Cl,) H [SO,CH, [Ph(2,6-F,) [1.5461
1-401 Me [CH,0Bn(2,6-F,) H [SO,CH, [Ph(2,6-F,) [1.5257
1-402 Me |[CH,SMe H [SO,CH, [Ph(2,6-F,)
1-403 e [CH,SEt H [SO,CH, [Ph(2,6-F,)
1-404 e [CH,SPr H [SO,CH, [Ph(2,6-F,)
1-405 e [CH,SPr-i H [SO,CH, [Ph(2, 6-F,)
1-406 e [CH,SOMe H |[SO,CH, [Ph(2,6-F,)
1-407 e [CH,SOEL H |[SO,CH, [Ph(2,6-F,)
1-408 e [CH,SOPr H [SO,CH, [Ph(2,6-F,)
1-409 e |[CH,SOPr-i H |SO,CH, [Ph(2,6-F,)
1-410 e [CH,NHMe H [SO,CH, [Ph(2,6-F,)
1-411 e [CH,NHEt H [SCH, h(2,6-F,) [1.5268
1-412 e [CH,NHEt H |SO,CH, [Ph(2,6-F,)
1-413 e [CH,NHPr H |[SO,CH, [Ph(2, 6-F,)
1-414 e [CH,NHPr-i H [SO,CH, [Ph(2, 6-F,)
1-415 e [CH,N(Me), H '[SO,CH, [Ph(2,6-F,)
1-416 e [Bn(2-Me) H |[SO,CH, [Ph(2, 6-F,)
1-417 e [Bn(3-OMe) H [SO,CH, h(2, 6-F,)
1-418 e [Bn(4-Cl) H |[SO,CH, [Ph(2,6-F,)
1-419 e [COH H |H |[SCH, h(2,6-F,) [107-108
1-420 e [CO,Me H [H |SCH, h(2, 6-F,) [75-76
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1-421 Ve [CO,Me H [H |SOCH, Ph (2, 6-F,) [|56-59
1-422 e [CO,Me H |H |[SO,CH, Ph (2, 6-F,) [115-116
1-423 e [CO,Et H (H |[SO,CH, Ph (2, 6-F,)
1-424 e [CO,Pr H |H |SO,CH, Ph (2, 6-F,)
1-425 e [CO,Pr-i H ||H [SO,CH, Ph{2, 6-F,)
1-426 e [cosMe H JH [SO,CH, Ph (2, 6-F,)
1-427 e [COSEt H |[H |SO,CH, Ph (2, 6-F,)
1-428 e [COSPr H [H |SO,CH, Ph (2, 6-F,)
1-429 e |cospr-i H | [so,CH, Ph (2, 6-F,)
1-430 e [CONHMe H [H [SO,CH, Ph (2, 6-F,)
1-431 e |[|CONHEt #H |H [SO,CH, Ph (2, 6-F,)
1-432 e [|CONHPr H [H [SO,CH, Ph (2, 6-F,)
1-433 e [(CONHPr-i [H |[@ |so,cH, Ph (2, 6-F,)
1-434 e [CON(Me), H |H |SCH, Ph (2, 6-F,) [|1.5423
1-435 e [CON (Me), H |H [SOCH, Ph (2, 6-F,) [1.5409
1-436 e [CON(Me), HE | |so,CH, h(2,6-F,) [1.5236
1-437 e [CON(Et) (Me)H [H |[SO,CH, h (2, 6-F,)
1-438 e [CON(Et), H |H |SO,CH, h (2, 6-F,)
1-439 e [coN(Pr), H [H [so.CH, h (2, 6-F,)
1-440 e [Ph H [ |SO,CH, h(2, 6-F,)
1-441 e [Ph(2-Me) H [H [SO,CH, h(2, 6-F,)
1-442 e [Ph(3-OMe) H H |[SO,CH, h(2, 6-F,)
1-443 e [Ph(4-Cl) H |H |SOCH, h(2,6-F,) [1.5788
1-444 e [Ph(4-Cl1) H [H [SO,CH, h(2,6-F,) [100-101
1-445 e Me pMe Me [SOCH, h(2, 6-F,)
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1-446 Me Me Me Me |[SO,CH, Ph (2, 6-F,)

1-447 @H [H Me Me |[SOCH, Ph (2, 6-F,)

1-448 |H [H Me Me [SO,CH, Ph (2, 6~F,)

1-449 Me Me H [ SO,CH (CO,Me) [Ph(2, 6-F,)

1-450 pMe Me [ S0O,CH (CN) Ph (2, 6-F,)

1-451 Me Me [ S0, (CH,), Ph(2, 6-F,)

1-452 Me Me H S0, (CH,) , h(2, 6-F,)

1-453 Me [Et H H S0,CH (CO,Me) Eh (2, 6-F,)

1-454 Me [Et H H SO,CH (CN) Ph (2, 6—F,)

1-455 Me [Et H [|H  [50,(CH,), Ph (2, 6-F,)

1-456 Me [Et [H H SO, (CH,) , Ph 63-64

1-457 Me [Et [H [ SO, (CH,) , Ph 1.5161

1-458 e Et H H SO, (CH,) , Ph (2, 6-F,)

1-459 e Me H [H SO,CH, CF,

1-460 e Me H H SO,CH, CH,CF,

1-461 e Me H H SO,CH, CH,OH

1-462 Me Me H [ [sca, CH,OH

1-463 e e H H SO,CH, CH,OMe

1-464 e Me H H SO,CH, CH,OHex

1-465 e Me H H SO,CH, CH,OCH,CH=CH,

1-466 e e H H SO,CH, ICH,OBn

1-467 e Et H H SCH, ICO,H 1.5088

1-468 Me [Et [ [ |so,cH, CH,CO,Me |1.4852

1-469 e [Et E H SCH, CH,CO,Me 1.4919

1-470 e Me H SO,CH, CH,CO,Me
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1-471 e Me H SO,CH, CH,CO,H
1-472 e Me H SO,CH, [CH,OH
1-473 e Me H SO,CH,  [CH,CHO
1-474 e Me i SO,CH,  [CH=CH,
1-475 e [t H SO,CH, [CF,
1-476 Me [Et H SO,CH, [CH,CF,
1-477 e [Et I3 H SCH, CH,OH 1.5088
1-478 e [Et H H SO,CH,  [CH,OH
1-479 e [t H H SO,CH, ICH,0Me
1-480 e [Et H H SO,CH,  [CH,OHex
1-481 e [Et H H SO,CH,  (CH,OCH,CH=CH,
1-482 e [t H H SO,CH,  [CH,0Bn
1-483 e [Et H H SO,CH,  [CH,CO,Me
1-484 e [Et iz H SO,CH,  [CH,CO,Hex
1-485 e [Et Ig IS SO,CH,  [CH,OH
1-486 e [Et H H SO,CH,  [CH,CHO
1-487 e Me H H SO,CH, [Ph(2,3-Cl,) [128-129
1-488 e Me H H SO,CH, [Ph(2,4-Cl,) [122-123
1-489 e Me H H SO,CH, [Ph(2,5-Cl;) [123-124
1-490 e Me H H SO,CH, [Ph(2,6-Cl,) [153-154
1-491 e Me H H SO,CH, [Ph(3,4-Cl,) [121-122
1-492 e Me H H SO,CH, [Ph(3,5-Cl,) [103-104
1-493 e |-(CH,),- H SO,CH, [Ph(2, 6-F,) 95-97
1-494 e Me H H SO,CH, [Ph(2-Cl,6-F) [108-109
1-495 [Me Me Me [ S0,CH, [Ph(2, 6-F,) 1.5183
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1-496 Me H Me [ |sO,CH, [Ph(2,6-F,) 64-65
1-497 Me Me |H | |so,CH, [Ph(3,4-F,) 109-110
1-498 e Me [H [ [SO,CH, [Ph(2,5-F,) 107-108
1-499 e Me | [ [SO,CH, [Ph(2-F, 6-N0,) 146-147
1-500 e Me [ [ |SO,cH, [Ph(2,4,6-F3) 87-88
1-501 e Me [ [H [SO,CH, [Ph(2,3,6-F3) 136-138
1-502 e Me H H [SO,CH, Ph (2, 6-Et,) 50-53
1-503 e Me [ [H [SO,CH, [Ph(2-NO,, 3-COMe) [112-114
1-504 e Me |H H [SO,CH, Ph (2, 3-F,) 124-125
1-505 e Me H [ [SO,CH, [Ph(2,4-F,) 104-105
1-506 e Me [ B [SOCH, [Ph(3,5-F,) 1139-140
1-507 e Me [H H [s0,cH, [Ph(2,3,4-F,) 100-103
1-508 e Me [H [ [SOCH, [Ph(2,3,5-F,) 105-107
1-509 e Me [ [ [SO,CH, [Ph(3,4,5-F,) 150-151
1-510 e e H H |SO,CH, Ph(2,4,5-F,) 124-126
1-511 e Me H [ |soCH, [Ph(2,4-Me,) 1.5421
1-512 e Me B B |SOCH, [Ph(2,5-Me,) 65-66
1-513 e Me |5 B |SO,CH, [Ph(3,4-Me,) 62-65
1-514 e Me [H rx SO,CH,  [Ph(2-F, 5-CF,) 95-97
1-515 e Me [ [H [SO,CH, [Ph(2-F, 3-CF,) 109-111
1-516 e Me H H |SO,CH, Ph(2-F, 4-Br) 123-125
1-517 e Me H H |SO,CH, Ph (2—SOZCE3) 80-81
1-518 -(CH,)s— [H |[SO,CH, Ph (2, 6~F,) 65-66
1-519 - (CH,) ¢~ [ [SO,CH, [Ph(2, 6-F,) 97-99
1-520 r-c Pr-c H H |SO,CH, Ph (2, 6-F,) 95-96
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1-521 Me Me H @ SO,CH, [Ph(2-1I) 70-72
1-522 Me Me |H @H SO,CH, Ph (2, 3-Me,) 123-124
1-523 Me Me [H [H SO,CH, Ph (3, 5-Me,) 97-98
1-524 Me Me |H H SO,CH,  [Ph(3, 5-0Me,) 125-126
1-525 Me Me H @ SO,CH, [Ph(2-Et, 6-Me) 1.5414
1-526 Me Me H [ SO,CH, Ph (2-OEt, 6-F) 1.5251
1-527 Me Me H @ SO,CH, [Ph(2-F, 6-CF,) 89-90
1-528 Me Me H [ SO,CH,  [Ph(2-F, 4-CF,) 124-125
1-529 e Me [ SO,CH, [Ph(2,4,6-Me,) 119-120
1-530 e Me H E SO,CH, [Ph(2-OMe, 5-NO,) [125-126
1-531 e Me H H SO,CH, [Ph(2,3,4,5,6-F;) [113-114
1-532 Me H H N SO,CH, [Ph(2, 6-F,) 126-127
1-533 B @ H H SO,CH, [Ph(2, 6-F,) 125-126
1-534 e Me H H SO,CH, h (2-F, 6-OMe) 125-127
1-535 e Me H W S0O,CH, h(2, 6-OMe,) 165-167
1-536 e Me H H SO,CH, h (2, 6-0Et,) 85-88
1-537 e Me H H SO,CH, h(2-Me, 3-NO,) [109-111
1-538 e Me B W SO,CH, h(2-Cl, 4-F) 92-93
1-539 e Me H W SO,CH, h(4-Cl, 2-NO,) [136-137
1-540 e Me [H H SO,CH, h(5-Me, 2-NO,) [124-125
1-541 e Me [H M SO,CH, h (4-F, 3-CF;) 99-101
1-542 e Me H H SO,CH, h(3-F, 5-CF3) 87-89
1-543 e Me H W S0,CH, h (3, 5-(CF,) ,) 130-132
1-544 e Me H H SO,CH, h(2,5-(CF;),) 100-103
1-545 Me Me [H [ |so,cH, h(3, 5-Br,) 115-116

LX) .
o oo
.



DR. ASBOTH - DR. BiczI & TARSA -31-
UGYVED[ ES SZABADALMI IRODA

23. tablazat

blvadésmnt
Wegylilet R R R R 'f»égaﬁ?gs
lszama 1 2 3 ‘ Q X ;index

(n;*)
1-546 Me H SO,CH, Ph(3,5-(NO,),) 162-163
1-547 Me H SO,CH, Ph(2,3,5,6-(Me),) [128-130
1-548  Me | H SO,CH, [Ph(2-F, 6-I) 137-138
1-549 Me Me H SO,CH, [Ph (2-NH,, 6-F) 118-121
1-550 Me Me H " [SO,CH, [Ph(2,6-F,, 3-Me) [118-119
1-551 e Me H [ [SO,CH, [Ph(4-F,2-CF,) 50-51
1-552 e Me H |H [sO,CH, [Ph(2-NH,) 107-109
1-553 e Me H [H [sO,CH, [Ph(2-Br, 6-F) 126-127
1-554 e Me H [H [SO,CH, [Ph(2,6-Br,) 158-160
1-555 e Me H [ |SO,CH, Ph(2-F,6-COMe) [103-105
1-556 e |(CH,),- H [SO,CH, [Ph(2,6-F,) 86-87
1-557 e Me H [H [sO,CH, [Ph(2-F, 6-NMe,) 108-110
1-558 e Me H |H [SO,CH, [Ph(2-F,6-NEt,) 90-92
1-559 e H [ [SO,CH, Ph(2-OCH,C=CH) [110-113
1-560 e Me H B [SO,CH, Ph(2-Cl,6-Me) 98-100
1-561 Me Me H [ [sO,CH, Ph(2-Cl,6-OCHF,) [83-84
1-562 e |Pr-c H |H [SO,CH, [Ph(2-OCHF,) 1.5215
1-563 e Me H |H [SO,CH, [Ph(2-Cl,6-OMe) 128-129
1-564 e e 38 H SO,CH, h(2-Cl, 6-QEt) 65—-67
1-565 e Me H [ [SO.CH, Ph(2-Cl,6-OPr-n) |66-68
1-566 e Me H |H |[SO,CH, [Ph(2-Cl,6-OPr-i) [1.5402
1-567 Me Me H  [H  |SO,CH, [Ph(2-Cl, 6-OCH,CF,) [92~95
1-568 e Me H |[H [SO,CH, [Ph(2-OBu-n) 50-51
1-569 Me Me H [ |SO,CH, [Ph(2-F,6-OPr-n) [14-76.5
1-570 e Me H [H |[SO,CH, Ph(2-F,6-OPr-i) [1.5139
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1-571 Me Me H |H |[SO,CH, Ph (2-F, 6—0OBu-n) [74-75
1-572 Me Me H {H SO,CH, Ph (2-Cl, 6-OBu-1i) 92-94
1-573 Me Me H [ [SOCH, [Ph(2-F, 6-OCHF,) 1.4961
1-574 Me Me | H H SO,CH, bh(2—Cl,6~OBu~n) 65-67
1-575 Me Me H SO,CH (Me) [Ph (2-CF,) 1.4965
1-576 Me Me H [ [SO,CH, [ph(2-F, 6-OCH,C=CH) [102-105
1-577 Me Me H SO,CH,  [Ph (2-OCH,CO,Me) 110-111
1-578 Me Me [H SO,CH,  [Ph(2-OCH,CO,Et) 92-93
1-579 Me Me H SO,CH, Ph (2-0 (CH,) ,0Me) 1.5089
1-580 Me Me [H SO,CH,  [Ph(2-0(CH,),0Et) 1.4991
1-581 Me e H SO,CH (Me) [Ph 120-121
1-582 Me e H SCH (Me) [Ph 59-60
1-583 Me Me H SO,CH,  [Ph(2-Me, 6~MeO) 92-93
1-584 Me e H SO,CH, Ph (2-Me, 3-Pr-i, 6-Me0)[108-109
1-585 Me Me [ SO,CH,  [Ph(2-OEt.6-CF,) 88-89
1-586 Me Me [H SO,CH,  [Ph(2~CH,0Et) 1.5318
1-587 Me Me [H SO,CH, Ph (2-0COMe) 87-89
1-588 Me Me [ SO,CH,  [Ph(2-OCH,Ph) 120-123
1-589 Me Me H SO,CH,  [Ph (2-OCH,CH=CH,) 71-73
1-590 Me Me M SO,CH,  [Ph(2-Cl, 6~OCH,CH=CH,) [Unable to

measure
1-591 Me e [H SO,CH, h(2-Cl, 6-0OCH,C=CH) [108-111
1-592 Me Me K 50,CH, h (2-CO,H) 182-184
1-593 e H SO,CH, h (2-CO,Et) 1.5332
1-594 e Me H S0,CH, h (2-CO,Pr-n) 1.5294
1-595 e 50,CH, h (2-CO,Pr-i) 1.5252
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1-596 pMe H H SO,CH, [Ph (2-CO,Bu-n) 1.5262
1-597 Me H [H [SO,CH, [Ph{2-CO,Bu-s) . 1.5223
1-598 Me t H SO,CH, [Ph(2-CO,Bu-i) 64-65
1-599 Me it S0,CH, [Ph(2-CO,CH,CH=CH,) nem mérhetd §
1-600 pe H SO,CH, [Ph{(2-CO,CH,C=CH) 90-91
1-601 H SO,CH, [Ph(2-CO,Pen—c) 78-79
1-602 iz} SO,CH, [Ph(2-OEt, 6-Me) Inen mérhetd

f
1-603 e H H SO,CH, [Ph(2-OPr-n, 6-Me) Inem mérhetd .

! . {

1-604 b SO,CH, [Ph(2-OPr—i, 6-Me) 1.5364
1-606 Me H B |SO,CH, [Ph(2-Me, 6~OCH,CH=CH,) [nem mérhetsd
1-607 e H H SO,CH, [Ph(2-Me, 6~-OCH,C=CH) [nem mérhetd
1-608 e H [H SO,CH, [Ph(2-OCH,Pr-c) 1.5379
1-609 e H H SO,CH, [Ph(2-OPen-c¢) 1.5409
1-610 e H [ [SO,CH, [Ph(2-OHex—c) 1.5399
1-611 e H [ SO,CH; [Ph (2-CO,CH,Ph) 96-97
1-613 e H [ SO,CH, [Ph(2-CO,CH,Ph(3-Cl)) [1.5661
1-614 e H B SO,CH, [Ph(2-CO,CH,Ph(4-Cl)) [1.5642
1-615 e H H SO,CH, [Ph(2-CH,0Bu-n) 42-43
1-616 e H SO,CH, [Ph(2, 3, 6-Me;) 97-99
1-617 e H H SO,CH, [Ph(2,3,6-Me,) 68-70
1-618 e H |[H  [SO,CH, [Ph(2-Cl,6-CO,Me) 136-137
1-619 e H [H SO,CH, {Ph(2-Cl, 6-CO,Et) 108-109
h1-620 e H [H  [SO,CH, [PPh(2-Cl,6-CO,Pr-n) [716-77
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26. tdblazat

Olvadaspont

(°C) vagy
Z;gzlzlet R, R, R,|R, Q y zi‘:g:;kciés

(n,*)
1-621 I8 [H [SO,CH, [Ph (2-C1, 6-CO,Pr-1i) 114-115
1-622 H H [SO,CH, [Ph(2-Cl, 6-CO,Bu-n) - |94-95
1-623 H H [SO,CH, Ph(2-Cl, 6~CO,Bu-s) 94-97
1-624 H H {SO,CH, Ph(2-C1, 6-CO,Bu-1i) 99-100
1-625 H H |SO,CH, [Ph (2-Cl, 6-CO,CH,Ph) 121-122
1-626 H H [SO,CH, Ph(2-Cl, 6-CO,CH,Ph(2-C1)){111-112
1-627 H [H [SO,CH, Ph (2-C1, 6-CO,CH,Ph(3~C1))|82-83
1-628 H H |SO,CH,[Ph(2-Cl, 6-CO,CH,Ph(4-C1))[111-112
1-629 H [H [SCH, [Ph(2,6~F,) : 1.5372
1-630 ON(Et)H [H |SOCH, [Ph(2, 6-F,) 1.5374
1-631 H H [SO,CH,[Ph (2, 6-F,) 1.5122
1-632 H H [SO,CH, Ph(2-Cl1, 5-0Me) 92-93
1-633 H H [SO,CH, [Ph(2-Cl,5-OEt) 114-115
1-634 H [H [SO,CH, Ph(2-Cl1,5-0Pr-n) 95-96
1-635 H [H {SO,CH, [Ph(2-C1l,5-0OPr-i) 64-65
1-636 H [SO,CH, Ph(2-Cl, 5-OBu-n) ls7-88
1-637 H [SO,CH, Ph(2-C1, 5-OCH,CH=CH,) 66—67
1-638 H {SO,CH, [Ph(2-Cl, 5-OCH,C=CH) 91-92
1-639 H |SO,CH, [Ph (2-Et, 6-OMe) 78-79
1-640 H |SO,CH, [Ph (2-C1, 6~CO,B) 176-176.5
1-641 H [SO,CH, Ph (2-F, 6-CO,H) 176-177
1-642 H [SO,CH, [Ph (2-F, 6-CO,Et) 67-68
1-643 H |SO,CH, [Ph (2-F, 6-CO,Pr—n) 55-56
1-644 H [SO,CH, [Ph(2-F, 6-CO,Pr—i) 92-93
1-645 [H [SO,CH, [Ph (2-F, 6-CO,Bu-n) 94-95
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27. tablazat

Olvaddspont

(*C) vagy
Vegylilet | R; [R, Ry [ R, Q Y i:fl::k‘:ids
széma

(n,*)
1-646 Me Me H H [SO,CH, [Ph(2-F,6-CO,Bu-s) 49-50
1-647 Me Me{H H [SO,CH, [Ph(2-F,6-CO,Bu—i) 86-87
1-648 e MeH H |SO,CH, Ph(2-F, 6-CO,CH,Ph) 191-192
1-649 e MefH H SO,CH, [Ph(2-F,6-CO,CH,Ph(2-Cl)) [89-90
1-650 eMeH [H [SO,CH, [Ph(2-F,6-CO,CH,Ph(3-Cl)) [89-90
1-651 e MeH H |SOCH, [Ph(2-F,6-CO,CH,Ph(4-Cl)) [108-109
1-652 e Et H [H [SO,CH, [Ph(2,3,5,6-(Me),) 94-95
1-653 eMeH H |SO,CH, [Ph(2-OEt,6-Et) 88-90
1-654 e MeH H |SO,CH, |Ph(2-OPr-n,6-Et) 1.5321
1-655 e MeH H |SO,CH, [Ph(2-OPr-i, 6-Et) 1.5312
1-656 e MeH H |SO,CH, [Ph(2-CBu-n, 6-Et) 43-45
1-657 e Me[H H [SO,CH, [Ph(2-0OCH,CH=CH,, 6~Et) 1.545
1-658 e MeH |H {SO,CH, [Ph(2-OCH,C=CH, 6-Et) 1.5489
1-659 Me Me H |H {SO,CH, [Ph(2,3,5,6-F,) 129-12321
1-6€0 e Et H H |[SO,CH, [Ph(2,3,5,6-F,) 110-112
1-661 e Me|H |H [SO,CH, [Ph(2-CO,Me,3-Me)
1-662 e Et H SO,CH, [Ph(2-CO,Me, 3-Me) 59-61
1-663 eMelE [H |SO,CH, h (2-CO,Et, 3-Me)
1-664 e Et B SO,CH, [Ph(2-CO,Et, 3-Me) 1.5292
1-665 e Me H SO,CH, [Ph(2-CO,Bu-i, 3-Me)
1-666 e Et H [H [SO,CH, h(2-CO,Bu-i, 3-Me) 1.5192
1-667 e Me H SO,CH, [|Ph(2, 5-Me,, 6-OMe) 117-118
1-¢€68 e Me H SO,CH, h(2,5-Me,, 6-0Et) 1.5309
1-669 e Me H SO,CH, h(2,5-Me,, 6-OPr—-n) 75-76
1-670 e Et H SO,CH, h(2,3,5, 6-(Me),)
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28. tablazat

llOlvadéspont

Vegyii- g(f:ia‘lzz‘i;gs

let: R, R, R;|R, Q Y ‘index

SzZanmna

(n %)

1-671 Me Me |2 H |SO,CH, Ph(2,3,5-(Me);, 6-OMe)

1-672 Me Me H H [SO,CH, Ph(2,3,5-(Me);, 6—-0Et)

1-673 Me Me H H [SO,CH, Ph (2, 3, 5- (Me),, 6-OPr-n)

1-674 Me Me H H [SO,CH, Ph (2, 3,5-(Me),, 6-OPr-i)

1-675 Me Me H H |SO,CH, Ph(2,5-(Me),, 3,6-Cl,)

1-676 Me Me H |H {SO,CH, Ph (2,5~ (Me),, 3,6-Br,)

1-677 Me Me H 1H |SO,CH, Ph (2,3, 6-(Me),, 5-Cl)

1-678 Me Me H |H |SO,CH, Ph (2,3, 6-(Me);, 5-Br)

1-679 Me Me H H [SCH, [Ph 1.5521

1-680 Me |CH,CO,H H H |SO,CH, fh(Z, 6-F,)

1-681 Me |CH,COEt H |[H |SO,CH; Ph (2, 6-F,)

1-682 Me |CH,COMe H H [SO,CH, Ph (2, 6-F,)

1-683 Me [CH,CON(Et), [H |H [SO,CH, Ph(2,6~F),)

1-684 Me [CH,CON(Me), [H H [SO,CH, Ph(2,6-F,)

1-685 Me ICH,CONHEt H |H [SO,CH, Ph (2, 6-F,)

1-686 Me [CH,CONEMe H H [SO,CH, Ph (2, 6-F,)

1-687 Me [CH,COSEt H H |SO,CH, Ph (2, 6-F,)

1-688 Me |CH,COSMe H H |SO,CH, Ph (2, 6-F,)

1-689 Me [CH,OPh H H [SO,CH, [Ph (2, 6-F,)

1-690 Me ICE,OPh(2-Me) [H |H |SO,CH, _h(2,6-F2)

1-691 Me |CH,0Ph(2-OMe)H |H |SO,CH, [Ph (2, 6-F;)

1-692 Me ICH,0Ph(3-Me) [H [H [SO,CH, [Ph (2, 6-F,)

1-693 Me [CH,0Ph(3-OMe)H |H [SO,CH, [Ph (2, 6-F,)

1-694 Me {CH,0Ph(4-Me) H [H [SO,CH, [Ph (2, 6-F,)

1-695 Me [CH,0Ph(4-OMe) H [H [SO,CH, [Ph (2, 6-F,)
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29. tablazat

acrvii- Olvadaspont
12{ (°C) vagy
Ama R, R, R;JRy Q ¢ Y rrefrakcids |
index
{(n,*%)
1-696 Me [CH,SC,EtH [H SO,CH, Ph(2, 6-F,)
1-699 Me [Et H |H [SCH, [Ph(2,3,5-(Me),) ’

1-718 Me [Et
1-719 Me [Et
1-720 Me Et

SO,CH, Ph(2,3,5-(Me),, 6~0Pr—-n)
SO,CH, [B

1-700 Me [Et H [H [SCH, [Ph(2,3,5-(Me);, 6-OCH,CF,)
1-701 Me [Et H [ [SCH, [Ph(2,3,5-(Me),, 6-OCHF,)
1-702 Me [Et B HISCH, Ph(2,3,5-(Me), 6-OEt)
1-703 Me [Et H |5 [SCH, [Ph(2,3,5-(Me), 6-OMe)
1-704 Me [Et H | |SCH, [Ph(2,3,5-(Me);, 6-OPr—i)
1-705 Me [Et H |H [SCH, [Ph(2,3,5- (Me),, 6-OPr-n)
1-706 Me [Et H |4 |SCH, [Ph(2,3,6-(Me),, S5-Br)
1-707 Me [Et H |1 |sCH, [Ph(2,3,6-(Me), 5-Cl)
1-708 Me [Et H [ scH, [Ph(2,3,6-(Me), 5-F)
1-709 Me [Et H |8 [ScH, Ph(2,3,6~(Me);, 5-I)
1-710 Me [Et E H |SCH, [Ph(2,5-(Me),, 3,6-Br,)
1-711 Me [Et H [H[SCH, [Ph(2,5-(Me),, 3,6-CL,)
1-712 Me [Et H |1 |SO,CH, Ph(2,3,4,5, 6~ (Me) )
1-713 Me Et H |1 SO,CH, Ph(2, 3,5~ (Me),)
1-714 Me [EL H |8 |SO,CH, Ph(2,3,5- (Me),, 6-OCH,CF,)
1-715 Me [Et H |4 [SO,CH, Ph(2, 3, 5- (Me),, 6-OCHE,)
1-716 Me [Et H [H |s0,C8, Ph(2,3,5-(Me),, 6-OEt)
1-717 Me [Et H |H [SO,CH, Ph (2, 3, 5- (Me),, 6-OMe)

H M

H B

H

i)
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30. tablazat

Olvadédspont
y (*C) vagy
cc IR TR : e |
. _ (n )
1-721 H [H |SO,CH,[Ph(2,3,6-(Me),, 5-Cl)
1-722 H H |SOCH,[Ph(2,3,6-(Me),, 5-F)
1-723 E [H [SO,CH, Ph(2, 3,6-(Me),, 5-I)
1-724 H | |SO.CH, Ph(2,5-(Me),, 3,6-Br,)
1-725 H B [SO,CH, [Ph(2,5-(Me),, 3,6-Cl,)
1-726 H [ |SOCH, Ph(2,3,4,5,6-(Me),)
1-727 H |H [SOCH, Ph(2,3,5-(Me),)
1-728 H | [SOCH, Ph(2,3,5-(Me);, 6-OCH,CF,)
1-729 H |H |socH, [Ph(2,3,5-(Me);, 6-OCHF,)
1-730 b SOCH, [Ph(2,3,5-(Me),, 6-OEt)
1-731 B |5 |socH, Ph(2,3,5- (Me), 6-OMe)
1-732 H | |SocH, PPh(2,3,5-(Me),, 6-OPr—i)
1-733 H [ IsocH, Ph(2,3,5-(Me);, 6-OPr-n)
1-734 H |H [SOCH, Ph(2,3,6-(Me),, 5-Br)
1-735 H |H |socH, [Ph(2,3,6-(Me),, 5-Cl)
1-736 H |H [SOCH, Ph(2,3,6-(Me),, 5-F)
1-737 H [ [SOCH, [Ph(2,3,6-(Me),, S5-I)
1-738 H H [SOCH, Ph(2,5-(Me), 3,6-Br,)
1-739 H | [SOCH, Ph(2,5-(Me), 3,6-Cl,)
1-740 H B |SCH, h(2,3,4,5,6-(Me).)
1-741 H |H {SCH, [Ph(2,3,5-(Me),)
1-742 H |H |SCH, [Ph(2,3,5-(Me),, 6-OCH,CF,)
1-743 H |H |SCH, [Ph(2,3,5-(Me),, 6-OCHF,)
1-744 H | |SCH, [Ph(2,3,5-(Me);, 6-OEt)
1-745 H |H [SCH, [Ph(2,3,5~(Me);, 6-OMe)

.........
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31. tablazat
hOlvadéspcmt

_— 9 ey

Szgz: €Ll R; | R, |R; | R, Q Y :index
(n,*)

1-746 Me Me H H [SCH, [Ph(2,3,5-(Me),, 6-OPr-i)

1747 Me Me H [H [SCH, h(2,3,5-{Me),, 6-OPr—n)

1-748 Me Me H [H [SCH, [Ph(2,3,5,6-(Me),)

1-749 Me Me |H H |[SCH, [Ph(2,3,6-(Me);, 5-Br)

1-750 Me Me H |H |SCH, [Ph(2,3,6-(Me);, 5-Cl)

1-751 |Me Me [ [ |SCH, [Ph(2,3,6-(Me),, 5-F)

1-752 Me Me | |H [SCH, [Ph(2,3,6-(Me),, 5-I)

1-753 Me Me H |H |SCH, {Ph(2,3-Me,)

1-75¢ Me Me [ B [SCH, [Ph(2,4-Me,)

1-75% Me Me H |H |SCH, [Ph(2,5-(Me),, 3,6-Br,)

1-756 pMe Me  [H {SCH, [Ph(2,5-(Me),, 3,6-Cl,)

1-737 Me Me {H [H [SCH, [Ph(2,5-Me,)

1-758 Me Me [H [H |SCH, [Ph(2, 6-Me,)

1-759 Me Me [H [H |SCH, |Ph(2-Br)

1-760 Me Me H |H [SCH, [|Ph(2-Bu)

1-761 Me Me [H H |SCH, [Ph(2-Bu-i)

1-762 Me Me H |H |[SCH, [Ph(2-Bu-s)

1-763 Me Me H |H |SCH, [Ph(2-Bu-t)

1-764 Me Me H [H |SCH, {Ph(2-CF,)

1-765 Me Me [H |H |SCH, Ph(2-Cl)

1-766 Me Me H |H [SCH, [Ph(Z-Et)

1-767 Me Me H |H |SCH, [Ph(2-F)

1-768 Me Me [H |H [SCH, [Ph(2-Hex)

1-769 Me Me H [H |[SCH, [Ph(2-Me)

1-770 Me Me H |H ([SCH; [Ph(2-0OCF,)
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32. tablazat

e o030 s000 ¢ b

Py P > oo

o oo . hd
. . o o .

eees 00 ¢ e XXX oo

- 40 -

Olvadéaspont
;Vegyﬁlet R,| R, R; R, Y iegia::§gs
szama index
v ( n 020)
1-771 Me Me M H SCH, Ph (2-0CKF,)
1-772 Me Me H H SCH, Ph (2-0Et)
1-772 Me Me H H SCH, Ph (2-OHex)
1-774 Me Me H H SCH, Ph (2-OMe)
1-775 Me Me {H H SCH, Ph (2-OPr)
1-776 e Me H H SCH, Ph (2-0Pr-i)
1-777 e Me H H SCH, Ph (2-Pr)
1-778 e Me H H SCH, [Ph(2-Pr-i)
1-779 e Me H Ie} SCH, Ph (3, 4-Me,)
1-780 e Me H H SCH, Ph (3, 5-Me,)
1-781 Me Me H H SCH, Ph (3-Br)
1-782 Me Me H H SCH, Ph (3-Bu)
1-783 Me Me H H SCH, Ph (3-Bu-1i)
1-784 Me Me H H SCH, Ph (3-Bu-s)
1-785 Me Me H H SCH, Ph (3-Bu-t)
1-786 Me Me H H SCH, Ph (3-CF,)
1-787 Me Me H H SCH. Ph (3-Cl)
1-788 Me Me H H SCH, Ph (3-Et)
1-789 Me Me H H SCH, Ph (3-F)
1-790 Me Me H H SCH, Ph (3-Hex)
1-791 Me Me H H SCH, Ph (3-Me)
1-792 Me Me H H SCH, Ph (3-OCF;)
1-793 Me Me H [H SCH, Ph (3-OCHF,)
1-794 Me Me H H SCH, Ph (3-CEt)
1-795 Me Me H H SCH, Ph (3-OHex)
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33. tabléazat

Olvadaspont
; A

oot BB R R0 ¥
(n,*)

1-796 Me Me H |H |SCH, Ph (3-OMe)

1-797 Me Me H |[H |[SCH, Ph (3-0OPr)

1-798 Me Me [H [H [sCH, Ph (3-OPr-i)

1-799 Me Me H |H [SCH, Ph(3-Pr)

1-800 Me Me [H [H [scCH, h(3-Pr-i)

1-801 Me Me [H [H |[SCH, h (4-Br)

1-802 |Me Me [H [H |SCH, h (4-Bu)

1-803 Me Me |H [H |[SCE, h(4-Bu-i)

1-804 Me Me H [H |SCH, h (4-Bu-s)

1-805 Me Me |H |H |SCH, h(4-Bu-t)

1-806 pMe Me B [H |[SCH, h (4-CF,)

1-807 Me Me [H [|H [ScH, Ph (4-Cl)

1-808 Me Me [H |H [SCH, h (4-Et)

1-809 [Me Me |H H |ScCH, h (4-F)

1-810 Me Me H [H [sCH, >h (4-Hex)

1-811 Me Me H {H |[SCH, nh(4-Me)

1-812 Me Me |H |[H |[SCH, h (4-0CF,)

1-813 Me Me [H [H |SCH, h (4-OCHF,)

1-814 Me Me [H [H |SCH, h (4-0Et)

1-815 Me Me H [H |[sCE, h (4-OHex)

1-816 Me Me [H [|H |[SCH, h (4-OMe)

1-817 Me Me |H |H [SCH, °h (4-OPr)

1-818 Me Me [|B [|H |[SCH, Ph (4-OPr-1i)

1-819 Me Me |H [|H |SCH, h(4-Pr)

1-820 Me |[Me [H |[H |SCH, Ph (4-Pr-i)
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34. tablazat

e vees c0eo oo
. - Y .

Olvadaspont
(°C) vagy
Vegyiilet | r, | R, B, R, © ¥ fndex
szama
(n,*)
1-821 e MeH H |SO,CH, Ph(2,3,4,5,6-(Me),)
1-822 e MeH H |SO,CH, Ph(2,3,5-(Me);)
1-823 e MeH |H |SO,CH,[Ph(2,3,5-(Me);, 6-OCH,CF,)
1-824 eMe|H |[H |SO,CH,Ph(2,3,5-(Me);, 6-OCHF,)
1-825 e MeH [H |SO,CH,|Ph(2, 3,6-(Me),, 5-F)
1-826 e Me{H [H [SO,CH, Ph(2,3,6-(Me),, 5-I)
i-827 e MeH H |[SOCH, [Ph(2,3,4,5,6-(Me),)
1-828 eMe|H H |[SOCH, [Ph(2,3,5-(Me),)
1-829 e Me [H |H [SOCH, [Ph(2,3,5-(Me),, 6-OCH,CF,)
1-830 Me Me|H |H |SCCH, [Ph(2,3,5-(Me),, 6-OCHF,)
1-831 e Me|H |H |SOCH, Ph(2,3,5-(Me),, 6-OEt)
1-832 e Me H H |SOCH, Ph(2,3,5-(Me);, 6-OMe)
1-833 e Me H |H [SOCH, Ph(2,3,5-(Me),;, 6-OPr-i)
1-834 e Me H [H |SOCH, Ph(2,3,5-(Me),, 6-OPr-n)
1-835 e MeH [H |SOCH, Ph(2,2,5,6-(Me),)
1-836 e MeH [H |SOCH, Ph(2,3,6-(Me),, 5-Br)
1-837 e Me B H |SOCH, [Ph(2,3,6-(Me),, 5-Cl)
1-838 fe Me H |H |SOCH, [Ph(2,3,6-(Me),, 5-F)
1-839 eMelH H [SOCH, Ph(2,3,6-(Me),, 5-I)
1-840 e MeH [H |[SOCH, Ph(2, 3-Me,)
1-841 e Me H [H |[SOCH, [Ph(2, 4-Me,)
1-842 e MeH |H |SOCH; [Ph(2,5-(Me),, 3,6-Br,)
1-843 eMeH [H |SOCH, Ph(2,5-(Me),, 3,6-Cl,)
1-844 e Me |H [H |SOCH, Ph(2,5-Me,)
1-845 e Me [H H I[SOCH, {Ph(2, 6-Me,)
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35. tablazat

_ Olvadéaspont

vesvilet|n, |, | B, | B | o . rotravesbs
index
(n;*)

1-846 Me H r SOCH, Ph (2-Br)

1-847 Me Me [H H SOCH, Ph (2-Bu)

1-848 Me Me [H H SOCH, Ph (2-Bu-i)

1-849 e Me [H H SOCH, Ph (2-Bu-s)

1-850 e Me H H SOCH, Ph (2-Bu-t)

1-851 e Me [H H SOCH, Ph (2-CF,)

1-852 e Me H H SOCH, Ph (2-C1)

1-853 e Me H H SOCH, Ph (2-Et)

1-854 e Me H H SOCH, IPh(2-F)

1-855 e Me H H SOCH, Ph (2-Hex)

1-856 e Me H H SOCH, Ph (2-Me)

1-857 e Me B H SOCH, Ph (2-OCF,)

1-858 e Me [ H SOCH, Ph (2-OCHF,)

1-859 e Me H H SOCH, Ph (2-OEt )

1-860 e Me [H H SOCH, Ph (2-OHex)

1-861 e Me H H SOCH, Ph (2-OMe)

1-862 e Me H H SOCH, Ph (2-0Pr)

1-86€3 e Me H H SOCH; Ph (2-OPr-i)

i-864 e Me [H H SOCH, Ph (2-Pr)

1i-865 e Me H H SOCH, Ph (2-Pr-i)

1-866 e Me |H H SOCH, Ph (3, 4-Me,)

1-867 e Me [|H It SOCH, Ph (3, 5-Me,)

1-868 e Me [E H SOCH, Ph (3-Br)

1-869 e Me [H H SOCH, Ph (3-Bu)

1-870 e Me [H I SOCH;, Ph (3-Bu-1i)




DR. ASBOTH - DR. B1czI & TARSA -44 -
UGYVEDI ES SZABADALMI IRODA

36. tablazat

Olvadaspont

Vegyilet A refrakoits

szama R, R, R, R, Q Y index
(n,*)

1-871 [Me Me M H SOCH, h (3-Bu-s)

1-872 e Me H H SOCH, h (3-Bu-t)

1-873 e Me [H H SOCH, h(3-CF;)

1-874 e Me HH H SOCH, h(3-C1)

1-875 e Me ®H H SOCH, h (3-Et)

1-876 e Me H H SOCH, h{3-F)

1-877 e Me H H SOCH, h (3-Hex)

1-878 e Me H H SOCH, h(3-Me)

1-879 e Me H H SOCH, h (3-OCF,)

1-880 e Me H H SOCH, Ph (3-OCHF,)

1-881 e Me M H SOCH, h (3-OEt)

1-882 e Me H H SOCE, h (3-OHex)

1-883 e Me H H SOCH, h (3-OMe)

1-884 e Me H H SOCH, h (3-0Pr)

1-885 e Me H b SOCH, h (3-0Pr-i)

1-886 e Me | H SOCH, h(3-Pr)

1-887 e Me H H SOCH, h(3-Pr-i)

1-888 e Me H H SOCH, Ph (4-Br)

1-889 e Me E i SOCH, Ph (4-Bu)

1-890 e Me [ H SOCH, Ph (4-Bu-1i)

i-891 e Me H H SOCH, Ph (4-Bu-s)

1-892 e Me H SOCH, Ph (4-Bu-t)

1-893 |Me Me [ [ |socH,  [Ph(4-CF,)

1-894 e Me H H SOCH, Ph (4-C1)

1-895 e Me H H SOCE, Ph (4-Et)
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37. tablazat
Olvaddspont
] (°C) vagy
Vegyulet R,| R, [R, R, Q Y refrakcids
Szama index
(n %)
1-896 Me Me H H SOCH, Ph (4-F)
1-897 MeMe [H [H SOCH, Ph (4-Hex)
1-898 Me Me |H [H SOCH, Ph (4-Me)
1-899 Me Me [H [|H SOCH, Ph (4-0OCF,)
1-900 MeMe @ H SOCH, Ph (4-OCHF,)
1-901 Me Me |H [H SOCH, Ph (4-0Et)
1-902 Me Me [H [H SOCH, Ph (4-CHex)
1-903 Me Me [H [H SOCH, Ph (4-OMe)
1-904 Me Me H |H SOCH, Ph (4-0OPr)
11-905 Me Me [H [H SOCH, Ph (4-OPr-i)
1-906 Me Me [H HH SOCH, Ph (4-Pr)
1-907 Me Me H H ISOCH, Ph (4-Pr-i)
1-908 e Me |H [CH,Pr-c |SO,CH, Ph (2, 6-F,)
1-909 [Me Me |H [CH,CF, |[SO,CH, Ph{(2, 6-F,)
1-910 Me Me [H [CH,OMe [SO,CH, [Ph(2,6-F,)
1-911 Me Me [H [CH,Pr-c [SOCH, Ph (2, 6-F,)
1-912 |[Me Me [H [CH,CF, [SOCH, Ph (2, 6-F,)
1-913 |[Me Me [H [CH,OMe [SOCH, Ph (2, 6-F,)
1-914 Me Me |§ [CH,Pr—c |SCH, Ph (2, 6-F,)
1-915 [Me Me |H [CH,CF, [SCH, Ph (2, 6-F,)
1-916 [Me Me |H [CH,OMe |[SCH, Ph (2, 6-F,)
1-917 MeMe |H Pr-c SCH, Ph(2, 6-F,)
1-918 Me Me [H [Pr-c SOCH, Ph (2, 6-F,)
1-919 Me Me |H [Pr-c SO,CH, Ph (2, 6—F,)
1-920 Me Me [H H SO,CH, CH,0CH,C=CH
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38. tablazat

Olvadaspont

Vegyiilet | ) iéfiaﬁzggs

szama R. IR | Ry | R, Q Y index
(n,*)

1-921 Me Me H H |SO,CH, [Ph(2-0C,H,CO,Me)

1-922 Me Me H §H [SO,CH, [Ph(2-0C,H,COMe)

1-923 Me H [|H |SO,CH, [Ph(2-CO,Ph)

1-924 |[Me H |H |scH, Ph(2,3,5-(Me),, 6-F)

1-925 Me Me H B SCH, Ph(2,3,5-(Me);, 6-Cl)

i-926 Me Me H |E |SCH, Ph(2,3,5-(Me),; 6-Br)

1-927 Me [Et H [E [SCH, Ph(2,3,5-(Me),, 6-F)

1-928 Me [Et H H SCH, Ph(2,3,5-(Me),, 6-Cl)

1-929 e Et H |[H [SCH, h(2,3,5-(Me),, 6-Br)

1-930 e Me H [ |soch, h(2,3,5-(Me),, 6-F)

1-931 e Me H [H |[SOCH, h(2,3,5-(Me),, 6-Cl)

1-932 e Me H H SOCH, h(2,3,5-(Me),, 6-Br)

1-933 e Et H [|H [SOCH, h(2,3,5-(Me),, 6-F)

1-934 e Et H [H [socH, h(2,3,5-(Me),, 6-Cl)

1-935 e Et H H SOCH, h(2,3,5-(Me),;, 6-Br)

1-936 e H | |so,CH, h(2,3,5-(Me),, 6-F)

1-937 e Me H H SO,CH, h(2,3,5-(Me),, 6-Cl)

1-938 e Me B [H |SO,CH, h(2,3,5-(Me);, 6-Br)

1-939 e Et H H [SO,CH, h(2,3,5-(Me),, 6-F)

1-240 e Et H |H |[SO.CH, h(2,3,5-(Me),, 6-Cl)

1-941 e Et H |H |[SO,CH, h(2,3,5-(Me),, 6-Br)
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39. téabléazat
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Ra Rs Rs
R
// QY

0~,~N
Compound leltin in
No.p Rl R Ry Ra Y oy refgaigivz(i)dex(n)“)
2-1 Me Me H H SO,Me 82-84
2-2 Me Me H H SO,Et 59-60
2-3 Me Me H H SO,Pr
2—-4 Me Me H H SO,Pr—i
2—-5 Me Me H 124 SO,Bu
2-6 Me Me H H SO,Bu-i
3-7 Me Me H H SO,Bu-s
2-8 Me Me HH H SO,Bu-t
2-9 Me Me [H H SO,Hex
2-10 Me Me [|H H SO,CqH, 4
2-11 Me Me H H SO,C. .H,,
2-12 Me [Et H H SO,Me 1.4771
2-13 Me Et I SO,Et 1.4759
2-14 Me [Et H H SO.Pr 1.4742
2-15 Me [Et H H ISO,Pr-i [1.4752
2-16 Me [Et [H H SO,Bu 1.4711
2-17 Me Et [H H SO,Bu-i [1.4696
2-18 Me Et H H SO,Bu-s [1.475C
2-19 Me Et H H SO,Bu—-t [30-31.5
2-20 Me [Et H H SO,Hex
2-21 Me Et [H H SO,CeH,; [1.4685
2-22 Me [Et |H H SO,C..H,. [1.4705
2-23 Me Pr-c H H SO,CH, 1.4921
2-24 Me [H Me H SO,Me 1.4778
2-25 Me |- (CH,) ,~ H SO,Me 1.5016
2-26 H |- (CH,)) . H SO,Me 1.5122
2-27 H |- (CH,) . H SO,Me 1.3135
2-28 -(CH,),- H H SO.Me 65-67
2-29 - (CH,) 5. H |H SO,Me 72-73
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A [I] altalanos képlettel jellemzett taldlmany szerinti vegyiiletek az aldbbiakban

bemutatott médszer szerint allithatok elé. Természetesen, mas elballitisi modszert is

valaszthatunk..

5 <. El6allitasi modszer > 1-4 1épés

R3 R4 R3 R4
R, R,
HS-(CR;Rg)-Y
L [ S-(CR,R;)m-Y
N\ o R\
Bazis
O——N 1. lépés 0 N
[ (vl
Oxidacio 2. lépés | Oxidacio
R3 R4 R3 R4
R, R,
SO,-(CRyRg)m-Y SO-(CR,R)M-Y
Ry / Oxidacié R,
O——N 3. lépés O——N
vi] vl

[ahol L jelentése olyan kilép6 csoport, mint példaul halogénatom, fenil-szulfonil-

10  csoport, amely C,-C, alkil-csoporttal lehet szubsztitualva (példaul p-toluol-szulfonil-

csoport), C;-C, alkil-szulfonil-csoport (példaul metan-szulfonil-csoport) vagy maés

hasonldk (elony6sen; klératom); és R;, Ry, R3, R4, Rs, Rg, Y és m jelentése azonos a

fentivel].

15 A fenti el6allitasi eljaras egyes lépéseit az alabbiakban részletesen ismertet;jiik:
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(1. 1épés)

A [H] altalanos képlettel jellemzett vegyiiletet valamely [II] altalanos képlettel
jellemzett merkaptin-szarmazékkal bézis jelenlétében, megfeleld oldoszerben, vagy
oldoszer nélkiil (eldnydsen egy megfeleld oldészerben), vagy a [III] altalanos képlettel
jellemzett merkaptin-szarmazék valamely séjaval (ami natrium vagy kalium sé)
reagaltatjuk megfelelé oldészerben, amikor a [IV] 4ltalanos képlettel jellemzett szulfid

szarmazékot kapjuk.

Az olddszerek lehetnek példaul éter-tipusu olddszerek, mint példaul dietil-éter, dietoxi-
etan, dioxan, tetrahidrofurdn (THF) és mas hasonlok; halogénezett szénhidrogének, mint
példaul diklér-metan, kloroform, szén-tetraklorid, diklér-etan, klér-benzol, diklér-
benzol és mas hasonlok; amidok, mint példaul N,N-dimetil-acetamid, N,N-dimetil-
formamid (DMF), N-metil-2-pirrolidinon és mas hasonlk, kéntartalmu vegyiiletek,
mint példaul dimetil-szulfoxid (DMSO), szulfolan és mas hasonldk, aromas
szénhidrogének, mint példaul benzol, toluol, xilol és mas hasonlék, alkoholok, mint
példaul metanol, etanol, propanol, izopropanol, butanol, terc-butanol és mas hasonlok;
ketonok, mint példaul aceton, 2-butanon és mas hasonldk, nitrilek, mint példaul

acetonitril és mas hasonlok; viz; és ezek keverékei.

A bazisok lehetnek példaul fém-hidridek, mint példaul natrium-hidrid és mas hasonldk;
alkalifém-amidok, mint példaul natrium-amid, litium-diizopropil-amid és mas hasonldk;
szerves bazisok, mint példaul piridin, trietil-amin, 1,8-diazabiciklo[5.4.0]-7-undecén és
mas hasonlék; szervetlen bazisok, mint példaul alkalifém-hidroxidok (példaul natrium-
hidroxid vagy kélium-hidroxid), alkalif6ldfém-hidroxidok (példaul kalcium-hidroxid
vagy magnézium-hidroxid), alkalifém-karbonatok (példaul natrium-hidrogénkarbonat
vagy kélium-hidrogénkarbonat) és mas hasonldk; alkoholok fémekkel képzett s6i, mint

példéaul natrium-metilat, kalium-terc-butilat és mas hasonldk.

A reakcié hémérséklete barmely lehet 0 °C és a reakcidelegy reflux homérséklete kozott,

elénydsen a 10 és 100 °C kozotti homérsékletet valaszthatjuk. A reakcidid6 fiigg az
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alkalmazott vegyiiletektdl, de célszerti 0,5 és 24 6ra kozotti értéknek valasztani.

(2. 1épés)

A [IV] éltalénos képlettel jellemzett szulfid-szarmazék oxidaciés reakciéjaban a [IV]
altalanos képletli szulfid-szarmazékot valamely oxidalé szerrel ( igy; egy szerves
peroxiddal, mint példdul m-klér-perbenzoesavval, perhangyasavval vagy perecetsavval,
vagy egy szervetlen peroxiddal, mint példaul hidrogén-peroxiddal, kalium-
permanganattal vagy natrium-perjodattal) megfeleld oldészerben reagaltatjuk, amikor a
[V] altalanos képlettel jellemzett tervezett szulfoxid-szarmazékokat kapjuk.

Az alkalmazott olddszerek lehetnek példaul halogénezett szénhidrogének, mint példaul
diklér-metén, kloroform, diklor-etan, szén-tetraklorid, klér-benzol, diklér-benzol és mas
hasonlék; éterek, mint példaul dioxan, tetrahidro-furan (THF), dimetoxi-etan, dietil-éter
és mas hasonlék; amidok, mint példaul N,N-dimetil-acetamid, N,N-dimetilformamid
(DMF), N-metil-2-pirrolidinon és mas hasonlok; alkoholok, mint példiaul metanol,
etanol, propanol, izopropanol, butanol, terc-butanol és mas hasonlok; ketonok, mint
példaul aceton, 2-butanon és mas hasonldk; nitrilek, mint példaul acetonitril és mas
hasonlok; ecetsav; viz és ezek keverékei.

A reakcié hdmérséklete barmely lehet 0 °C és a reakcidelegy reflux hdmérséklete kozott,
de eldonyosen a 10 és 60 °C kozotti értéket valaszthatjuk. A reakcioidd fiigg az
alkalmazott vegyiiletektdl, de 1 és 72 6ra kozétti értékek a legkedvezdbbek.

(3. 1épés)

A [V] altalanos képlettel jellemzett szulfoxid-szarmazékot valamely oxidalészerrel
(mely ugyanaz lehet, mint a 2. 1épésben) egy megfelelé oldoszerben (mely ugyanaz
lehet, mint a 2. 1épésben) reagaltatunk, amikor a [VI] altalanos képlettel jellemzett
szulfon-szarmazékot kapjuk.

A reakcié homérséklete barmely homérséklet lehet 0 °C és a reakcidelegy reflux
homérséklete kozott, de célszerii 10 és 60 °C ko6zotti értéknek valasztani. A reakcioidod

fiigg az alkalmazott vegyiiletektdl, de 1 és 72 dora kozotti értékek a legkedvez6bbek.
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(4. 1épés)

Amikor a [IV] altalinos képlettel jellemzett szulfid-szarmazék oxidaciés reakcidjaban
az oxidaloszert megfeleldé mennyiségben alkalmazzuk, a [VI] altalanos képlettel
jellemzett szulfon-szarmazékot kapjuk a [V] altalinos képlettel jellemzett szulfoxid-
szarmazék izolalasa nélkiil.

Célszerien a [IV] Adltaldnos képlettel jellemzett szulfid-szirmazékot valamely
oxidalészerrel (mely ugyanaz lehet, mint a 2. 1épésben) egy megfelelé oldészerben
(mely ugyanaz lehet, mint a 2. lépésben) reagaltatunk, amikor a [V] altalanos képlettel
jellemzett szulfoxid-szarmazékot kapjuk.

A reakci6 hémérséklete barmely hémérséklet lehet 0 °C és a reakcidelegy reflux
hémérséklete kozétt, elénydsen 10 és 60 °C kozotti érték lehet. A reakcididd fligg az
alkalmazott vegyiiletektdl, de 1 és 72 6ra k6zott a legkedvezobb.

A [II] altalanos képlettel jellemzett vegyiiletet, ahol L jelentése halogén atom, a
kovetkezo S. 1épésben allithatjuk elo.

(5. 1épés)

x1
R, R, x>:NOH R, R,

:__i tovig X, , X
5. 1épés R, / Ry /

R, R, O—N 0—N
v [1X] X

[ahol X, jelentése halogén atom (elénydsen klor atom), és R;, Ry, R; és Ry jelentése

azonos az elézdekben megadottal].

A taldlmany szerint a [VIII] altalanos képlettel jellemzett vegyiiletet valamely [VII]

altalanos képlettel jellemzett olefin szarmazékkal reagaltatjuk valamely bazis
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jelenlétében, megfeleld oldészerben vagy oldészer nélkiil (elénydsen egy megfeleld
oldészerben), amikor a [IX] és [X] altalanos képlettel jellemzett izoxazolin-
szarmazékokat kapjuk. Amikor mind Rj, mind Ry jelentése hidrogén atom, elsdsorban a

[IX] éltalanos képlettel jellemzett izoxazolin- vegyiilet keletkezik.

Az oldbszerek lehetnek példaul éterek, mint példaul etilénglikol-dimetil-éter,
etilénglikol-dietil-éter, dioxan, tetrahidrofurin és mas hasonldk; halogénezett
szénhidrogének, mint példaul diklér-etan, szén-tetraklorid, klér-benzol, diklér-benzol és
mas hasonlék; aromds szénhidrogének, mint példaul benzol, toluol, xilol és mas
hasonlok; ecetsav észterek, mint példaul etil-acetat, butil-acetat és mas hasonldk; viz; és

ezek keverékei.

A bazisok lehetnek példaul alkalifém-hidroxidok, mint példaul natrium-hidroxid,
kalium-hidroxid és mas hasonldk; alkalifsldfém-hidroxidok, mint példaul kalcium-
hidroxid, magnézium-hidroxid és mas hasonldk; alkalifém karbonatok, mint példaul
natrium-karbonat, kalium-karbonat és mas hasonldk; alkalifém hidrokarbonatok, mint
példaul natrium-hidrogénkarbonat, kalium-hidrogénkarbonat és mas hasonldk; alkalifém
acetatok, mint példaul natrium-acetat, kalium-acetit és mas hasonldk; alkalifém
fluoridok, mint példaul natrium-fluorid, kalium-fluorid és més hasonldk; és szerves
bazisok, mint példaul piridin, trietil-amin, 1,8-diazabiciklo[5.4.0]-7-undecén és mas

hasonlok.

A reakci6 hémérséklete barmely hoémérséklet lehet 0 °C és a reakcidelegy reflux
homérséklete kozott, elonyésen a hdmérséklet 10 és 80 °C ko6zotti érték. A reakcibidd

fiigg az alkalmazott vegyiiletekt6l, de 0,5 dora és 2 hét kozotti érték is valaszthato.

Egyébként, az el6z6 5. lépésben intermedierként hasznalt [VII] altalanos képlettel
jellemzett vegyiilet kereskedelemben kaphat6 vagy olyan ismert reakcidval eléallithatd,
mint példaul a Wittig-reakcié vagy mas hasonlé. A [VIII] altalanos képlettel jellemzett
vegyiiletet példaul elééllithatjuk a Liebigs Annalen der Chemie (1989) 985. oldalan leirt
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modszer szerint.

< 2. Eléallitasi modszer > 6. 1épés

5
R3 R4 B R3 R4 ]
R R
2 NaHS-xH,0 2
SO,R, [XI] S Bazis
R1 Lz > R1
6. lépés
O——N O——N
[X1] [X11]
Ry, R,
RZ
X;-(CRsRg)-Y
- R, /
O——N
[IV]

(ahol Xj, Ry, Ry, R3, Ry, Rs, Rg, Y és m jelentése azonos az el6zdekben megadottal; Rg
jelentése C,-C4 alkil-csoport vagy benzil-csoport, elénydsen révidebb alkil-csoport,
10 mint példaul metil-csoport, etil-csoport vagy mas hasonld; a bazisok pedig azonosak az

1. 1épésben leirtakkal ).

A [IV] altalanos képlettel jellemzett szulfid-szarmazékot, amelyet az 1. el6éllitasi
eljarasban irtunk le, a kévetkezé eljaras alapjan szintén elallithatjuk.
15

A taldlmany szerint eljarva, tehat, a [XI] altalanos képlettel jellemzett vegyiiletet a [ XII]
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altalanos képlettel jellemzett natrium-hidrogénszulfid- hidrattal reagaltatjuk valamely
bazis jelenlétében (amely megegyezik az 1. Iépésben leirttal) megfelelé oldészerben
vagy oldészer nélkiil (elény6sen valamely megfelelé oldészerben) (néhany esetben
Rongalitot adhatunk hozza), amikor a [XIII] ltalanos képlettel jellemzett merkaptin-so
keletkezik a reakci6 elegyben. A reakcié elegyet valamely [XIV] altalanos képlettel
jellemzett halogén szirmazékkal reagaltatjuk a [XI] altalanos képlettel jellemzett
merkaptan-sé izolaldsa nélkiil, amikor a [IV] altalanos képlettel jellemzett szulfid

szarmazékot kapjuk.

Az oldészerek lehetnek példaul éterek, mint példaul dioxan, tetrahidrofuran (THF) és
mas hasonlék; halogénezett szénhidrogének, mint példaul diklér-metan, szén-
tetraklorid, klér-benzol, diklér-benzol és mas hasonldk; amidok, mint példaul N,N-
dimetil-acetamid, N,N-dimetilformamid (DMF), N-metil-2-pirrolidinon és mas
hasonlék; kéntartalmi vegyiiletek, mint példaul dimetil-szulfoxid (DMSO), szulfolan és
mas hasonldk; aromas szénhidrogének, mint példaul benzol, toluol, xilol és mas
hasonldk; alkoholok, mint példaul metanol, etanol, propanol, izopropanol, butanol, terc-
butanol és mas hasonldk; ketonok, mint példaul aceton, 2-butanon és mas hasonldk;

nitrilek, mint példaul acetonitril és més hasonlok; viz; és ezek keverékei.

A reakcié6 homérséklete barmely hémeérséklet lehet 0 °C és a reakcibelegy reflux
homérséklete kozott, elonyosen a hdmérséklet 10 és 100 °C kozotti érték. A reakeid id6

fiigg az alkalmazott vegyiiletekt6l, de 0,5 és 24 6ra kozotti érték is valaszthato.

A [XI] altalanos képlettel jellemzett szulfon-szarmazékot az 1. elballitasi eljaras 1.
lépésében bemutatott moddszerrel allithatjuk el6. Ebben az esetben, a [III] altalanos
képletben a (CRsRg)m—Y csoport jelentése alkil-csoport vagy benzil-csoport.

A kovetkezékben a taldlmany szerinti vegyiiletek eldallitasi mddszerét, a talalmany
szerinti vegyiiletekkel végzett formulalasi mdédszereket és az alkalmazast mutatjuk be

példak segitségével. A taldlmany szerinti vegyiiletek intermedierjeinek elballitasi
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mddszereit szintén megadjuk.

1. Példa

3-Benziltio-5,5-dimetil-2-izoxazolin el6allitasa (vegyiilet szima: 1-679)

2,8 g (22,5 mmol) benzil-merkaptan 50 ml dimetil-formamiddal késziilt oldatahoz
nitrogén atmoszféraban 3,2 g (23,2 mmol) vizmentes kalium-karbonatot és 3,0 g (22,5
mmol) 3-klér-5,5-dimetil-2-izoxazolinont adunk. Az elegyet 100 °C-on kevertetjiik 2
6ran at, hogy a reakcid lejatszodjon. A reakcid befejezOdése utan, az elegyet vizre
ontjikk, majd ezutan etil-acetattal extrahaljuk. A kapott szerves fazist vizzel és vizes
natrium-klorid oldattal mossuk ebben a sorrendben, majd vizmentes magnézium-
szulfaton szaritjuk. A kapott oldatot vakuum desztilliciéval bepéroljuk, hogy az
olddszert eltavolitsuk és a maradékot szilikagélen oszlopkromatografiasan tisztitjuk.

Igy 3,1 g (62,0 %-os hozam) 3-benziltio-5,5-dimetil-2-izoxazolint kapunk sirga olajos
anyagként (tdrésmutaté np>® = 1,5521).

'H-NMR [CDCI/TMS & (ppm)]:

7,24-7,39 (SH, m), 4,26 (2H, s), 2,77 (2H, s), 1,40 (6H, s).

2. Példa
5-Etil-3-(2,6-difluor-benzilszulfonil)-5-metil-2-izoxazolin eldallitasa (vegyiilet szama:
1-199)

41 g (15,0 mmol) S5-etil-3-(2,6-difluor-benziltio)-5-metil-2-izoxazolin 50 ml
kloroformmal késziilt oldatahoz jeges hiités mellett 4,6 g (18,8 mmol) 70 %-os m-klor-
perbenzoesavat adunk. Az elegyet ezen a homérsékleten kevertetjiik 1 6ran at, majd
szobahomérsékleten 12 déran at, hogy a reakcié lejatszodjon. A reakcid befejezdése
utan, a reakcio elegyet vizre ontjiik, majd ezt kovetéen kloroformmal extrahaljuk. A

kapott szerves fazist vizes natrium-hidrogénszulfit oldattal, vizes kalium-karbonét
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oldattal, vizzel és vizes natrium-klorid oldattal mossuk ebben a sorrendben, majd
vizmentes magnézium-szulfaton szaritjuk. A kapott oldatot vakuum desztillacidval
beparoljuk, hogy az olddszert eltavolitsuk. A  maradékot szilikagélen
oszlopkromatografiasan tisztitjuk (oldoszerelegy: hexan - etil-acetat), igy 1,5 g (34,8%-
os hozam) 5-etil-3-(2,6-difluor-benzilszulfinil)-S-metil-2-izoxazolint kapunk fehér
porként (olvadaspont: 30 °C vagy az alatt).

'H-NMR [CDCIl3/TMS 8 (ppm)]:

7,39-7,28 (1H, m), 7,03-6,94 (2H, m), 4,38 (2H, s), 3,04 (1H, ABq, ] =17,2, Av = 85,7
Hz) + 3,12 (1H, s), 1,75 (2H, m), 1,44 (3H, s) + 1,41 (3H, s), 0,97 (3H, m)

3. Példa
5-Etil-3-(2,6-difluor-benzilszulfonil)-5-metil-2-izoxazolin elééllitdsa (vegyiilet szama:
1-200)

0,8 g (2,8 mmol) S5-etil-3-(2,6-difluor-benzilszulfinil)-5-metil-2-izoxazolin 50 ml
kloroformmal késziilt oldatahoz jeges hiités mellett 1,0 g (4,0 mmol) m-klér-
perbenzoesavat adunk. Az elegyet ezen a homérsékleten kevertetjiikk 1 6ran at, majd
szobahOmérsékleten 12 dran at, hogy a reakcid lejatszédjon. A reakcio befejezédése
utan, a reakcio elegyet vizre ontjiik, majd ezt kévetdéen kloroformmal extrahaljuk. A
kapott szerves fazist vizes natrium-hidrogénszulfit oldattal, vizes kalium-karbonat
oldattal, vizzel és vizes natrium-klorid oldattal mossuk ebben a sorrendben, majd
vizmentes magnézium-szulfaton szaritjuk. A kapott oldatot vakuum desztillaciéval
beparoljuk, hogy az oldészert eltavolitsuk. A  maradékot szilikagélen
oszlopkromatografiasan tisztitjuk (oldészerelegy: hexan - etil-acetat), igy 0,6 g (75,0 %-
os hozam) 5-etil-3-(2,6-difluor-benzilszulfonil)-5-metil-2-izoxazolint kapunk fehér
porként (olvadaspont: 64-65 °C).

'H-NMR [CDCI3/TMS & (ppm)]:

7,36-7,46 (1H, m), 6,98-7,04 (2H, m), 4,73 (2H, s), 3,04 (1H, ABq, J = 17,2, A v=151,1
Hz), 1,77 (2H, q), 1,46 (3H, s), 0,97 (3H, t)

.
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4. Példa

3-(2,6-Difluor-benzilszulfonil)-5,5-dimetil-2-izoxazolin elballitisa (vegyiilet szama: 1-
39)

39 g (152 mmol) 3-(2,6-difluor-benziltio)-5,5-dimetil-2-izoxazolin 50 ml
kloroformmal késziilt oldatdhoz jeges hiités mellett 8,5 g (34,5 mmol) m-klér-
perbenzoesavat adunk. Az elegyet ezen a hémérsékleten kevertetjilk 1 6ran at, majd
szobahSmérsékleten 12 6ran at, hogy a reakcid lejatszédjon. A reakcié befejezédése
utdn, a reakcié elegyet vizre ontjilkk, majd ezt kovetéen kloroformmal extrahaljuk. A
kapott szerves fazist vizes natrium-hidrogénszulfit oldattal, vizes kalium-karbonat
oldattal, vizzel és vizes natrium-klorid oldattal mossuk ebben a sorrendben, majd
vizmentes magnézium-szulfaton szaritjuk. A kapott oldatot vakuum desztillacidval
beparoljuk, hogy az oldészert eltavolitsuk. A maradékot diizopropil-éterrel mossuk, igy
34 g (77,3 %-os hozam) 3-(2,6-difluor-benzilszulfonil)-5,5-dimetil-2-izoxazolint
kapunk fehér porként (olvadaspont: 110-111 °C).

'H-NMR [CDCI13/TMS & (ppm)]:

7,35-7,45 (1H, m), 6,98-7,03 (2H, m), 4,72 (2H, s), 3,06 (2H, s), 1,51 (6H, s)

5. Példa

3-(2,6-Difluor-benziltio)-5,5-dimetil-2-izoxazolin eléallitasa (vegyiilet szama: 1-38)

5,0 g (28,2 mmol) 3-metilszulfonil-5,5-dimetil-2-izoxazolin (vegyiilet szama: 2-1) 50
ml DMF-el késziilt oldatdhoz jeges hiités mellett 4,5 g (70 %-os tisztasagy, 56,1 mmol)
natrium-hidrogénszulfid hidratot, 7,8 g (56,4 mmol) kalium-karbonatot és 8,7 g (56,5
mmol) Rongalitot adunk. Az elegyet 2 6ran at kevertetjiik. Ekkor 5,8 g (28,0 mmol) 2,6-
difluor-benzil-bromidot adunk hozza. Az elegyet szobahdmérsékleten kevertetjiik 12
oran at, hogy a reakcio lejatszodjon. A reakcid befejezddése utan, a reakcio elegyet vizre
ontjikk, majd ezt kovetden etil-acetattal extrahaljuk. A kapott szerves fazist vizes
natrium-klorid oldattal mossuk, majd vizmentes magnézium-szulfaton szaritjuk. A

kapott oldatot vakuum desztillaciéval beparoljuk, hogy az olddszert eltavolitsuk. A
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maradékot szilikagélen oszlopkromatografiasan tisztitjuk (oldészerelegy: hexan - etil-
acetat), igy 5,8 g (80,0 %-os hozam) 3-(2,6-difluor-benziltio)-5,5-dimetil-2-izoxazolint
kapunk fehér porként (olvadaspont: 77-80 °C).
'H-NMR [CDCly/TMS & (ppm)]:

7,20-7,28 (1H, m), 6,86-6,93 (2H, m), 4,35 (2H, s), 2,81 (2H, s), 1,43 (6H, s)

6. Példa

3-Metéanszulfonil-5,5-dimetil-2-izoxazolin eléallitasa (vegyiilet szama: 2-1)

143,0 g (1,07 mol) 3-klér-5,5-dimetil-2-izoxazolin 500 ml DMF-el késziilt oldatahoz
jeges hiités mellett 1,0 kg (15 % tartalmi, 2,14 mol) vizes natrium-metantiolat oldatot
csepegtetiink. Az elegyet szobahdmérsékleten kevertetjilkk 12 6ran at, hogy a reakcié
lejatszodjon. A reakci6é befejezOdése utdn, a reakcid elegyet vizre ontjiik, majd ezt
kovetden etil-acetattal extrahaljuk. A kapott szerves fazist vizes natrium-klorid oldattal
mossuk, majd vizmentes magnézium-szulfaton szaritjuk. A kapott oldatot vakuum
desztillaciéval beparoljuk, hogy az oldodszert eltavolitsuk, igy 115,0 g (74,1 %-os
hozam) 3-metiltio-5,5-dimetil-2-izoxazolint kapunk. Ezt a maradékot (741,2 mmol) 1
liter kloroformban oldjuk. Ezutin jeges hiités mellett 392,0 g (1,59 mol) m-klér-
perbenzoesavat (70 %-os tisztasagl) adunk hozza, majd ezen a hoémérsékleten
kevertetjiik 1 oran at, illetve szobahOmérsékleten 12 6ran at, hogy a reakcid
lejatszodjon. A reakcid befejezddése utan, a kivalt m-klor-perbenzoesavat kiszirjiik. A
szlirletet vizes natrium-hidrogénszulfit oldattal, vizzel, vizes natrium-hidrogénkarbonat
oldattal és vizes natrium-klorid oldattal mossuk ebben a sorrendben, majd vizmentes
magnézium-szulfaton szaritjuk. A kapott oldatot vakuum desztillacidval beparoljuk,
hogy az olddszert eltavolitsuk. A maradékot diizopropil-éterrel mossuk, igy 77,6 g (59,1
%-0s hozam) 3-metanszulfonil-5,5-dimetil-2-izoxazolint kapunk fehér porként
(olvadaspont: 82-84 °C). '

'H-NMR [CDCI/TMS & (ppm)]:

3,26 (3H, s), 3,12 (2H, s), 1,51 (6H, s)
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Az alabbiakban az intermedierek el6allitasanak példait adjuk meg:

1. Referencia példa

3-Klér-5,5-dimetil-2-izoxazolin eléallitasa (IX jelii vegyiilet)

534,0 g (4,0 mol) N-klér-szukcinimidet adagolunk lassan, 65-70 °C kézétt 182,7 g (2,05
mol) glioxalsav-aldoxim 2 liter dimetoxi-etannal késziilt oldatihoz, majd 1 6ran at
reflux homérsékleten melegitjiik. Ezutdin 1440,0 g (14,4 mol) kélium-
hidrogénkarbonatot és 10 ml vizet adunk hozza jeges hiités kézben. A reakci6 elegyhez
360,0 g (6,4 mol) 2-metil-propént adunk, majd szobahdmérsékleten kevertetjiik 24 6ran
at, hogy a reakcid lejatszédjon. A reakcio elegyet vizre ontjiik, majd izopropil-éterrel
extrahaljuk. A kapott szerves fazist vizzel és vizes natrium-klorid oldattal mossuk ebben
a sorrendben és vizmentes magnézium-szulfaton széritjuk. A kapott oldatot vakuum
desztillacidval beparoljuk, hogy az oldészert eltavolitsuk, igy 107,7 g (40,0 %-os
hozam) 3-klér-5,5-dimetil-2-izoxazolint kapunk sarga siirtin foly6 folyadékként.
'H-NMR [CDCL:/TMS 8 (ppm)]:

2,93 (2H, s), 1,47 (6H, s)

2. Referencia példa

3-Kl6r-5-etil-5-metil-2-izoxazolin eldallitasa (IX-es vegyiilet)

61,9 g (463,4 mmol) N-klér-szukcinimidet adagolunk lassan, 60 °C-on 20,6 g (231,7
mmol) glioxalsav aldoxim 500 ml dimetoxi-etannal késziilt oldatahoz, majd 10 percen
at reflux hdmérsékleten melegitjikk. Ezutan 50 ml (463,4 mmol) 2-metil-1-butént, 98,9 g
(1622 mmol) kalium-hidrogénkarbonatot és 10 ml vizet adunk hozza jeges hiités
kozben, majd szobahdmérsékleten kevertetjiik 12 6ran at, hogy a reakcio lejatszoédjon. A
reakcid elegyet vizre ontjiik, majd n-hexannal extrahaljuk. A kapott szerves fazist vizzel
és vizes natrium-klorid oldattal mossuk ebben a sorrendben és vizmentes magnézium-

szulfaton szaritjuk. A kapott oldatot vakuum desztillaciéval beparoljuk, hogy az
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oldészert eltavolitsuk, igy 13,9 g (40,6 %-o0s hozam) 3-klér-5-etil-5-metil-2-izoxazolint
kapunk sarga siiriin foly6 folyadékként.

'H-NMR [CDCI/TMS & (ppm)]:

2,91 (2H, ABq, J = 17,0, A v = 46,1 Hz), 1,73 (2H, q), 1,42 (3H, s), 0,96 (3H, 1)

Az alabbiakban az 1. eldallitdsi médszer vagy 2. eldallitasi médszer alapjan eldallitott
vegyiiletek jellemz6it {'H-NMR [CDCly/TMS & (ppm)]} mutatjuk be.

1-602-es szamu vegyiilet:

6,71-7,23 (3H, m), 4,84 (2H, s), 4,04 (2H, q), 2,81 (2H, s), 2,47 (3H, s), 1,42 (6H, 5)
1-603-as szamu vegyiilet:

6,72-7,23 (3H, m), 4,85 (2H, s), 3,93 (2H, t), 2,82 (2H, s), 2,47 (3H, s), 1,83 (2H, m),
1,42 (6H, s), 1,04 (3H, t)

1-605-6s szamu vegyiilet:

6,72-7,29 (3H, m), 4,85 (2H, s), 3,98 (2H, t), 2,81 (2H, s), 2,47 (3H, s), 1,80 (2H, m),
1,38 (6H, s), 0,97 (3H, t)

1-606-0s szamu vegyiilet:

6,72-7,27 (3H, m), 6,05 (1H, m), 5,43 (1H, d), 5,29 (1H, d), 4,87 (2H, s), 4,57 (2H, d),
2,88 (2H, s), 2,48 (3H, s), 1,44 (6H, s)

1-607-es szamu vegyiilet:

6,92-7,30 (3H, m), 4,84 (2H, s), 4,74 (2H, d), 2,96 (2H, s), 2,52 (1H, s), 2,48 (3H, s),
1,46 (6H, s)

1-228-as szamu vegyiilet:

7,44-7,34 (2H, m), 7,02-6,92 (2H, m), 4,71 (2H, s), 3,86 (3H, s), 2,81 (2H, ABq, J =
17,4, A v =542 Hz), 1,68 (2H, q), 1,36 (3H, s), 0,90 (3H, t)

1-590-es szam vegyiilet:

7,28 (1H, dd), 7,08 (1H, d), 6,86 (1H, d), 6,05 (1H, m), 5,45 (1H, d), 5,32 (1H, d), 4,90
(2H, s), 4,63 (2H, d), 3,00 (2H, s), 1,47 (6H, s)

1-599-es szamu vegytilet:

8,07 (1H, d), 7,47-7,56 (3H, m), 6,05 (1H, m), 5,42 (1H, d), 5,31 (1H, d), 5,31 (2H, s),
4,83 (2H, d), 2,94 (2H, s), 1,43 (6H, s)

ooooooooo
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A jelen taldlméany szerinti herbicid-készitmény a [I] 4ltalanos képlettel jellemzett

izoxazolin-szarmazékot vagy annak sojat tartalmazza hatéanyagként.

A jelen talalmany szerinti vegyiiletek herbicidként torténd hasznalatakor a vegyiileteket
hasznéalhatjuk 6nmagukban is. A vegyiileteket egyébként hasznélhatjuk por formajaban,
nedvesithetd por formdjaban, emulgealhaté koncentratumként, finom szemcsékként,
szemcsék formajaban vagy mas formakban, 6sszekeverve a formulalas soran altalanosan

hasznalatos hordozd, feliiletaktiv, diszpergald, adalék stb. anyagokkal.

A formulalds soran hasznélatos segédanyagok lehetnek példaul szilard hordozéd
anyagok, mint példaul talkum, bentonit, agyag, kaolin, diatoma-fold, fehér szén,
vermikulit, kalcium-karbonat, oltott mész, szilikon homok, ammadnium-szulfat, urea és
mas hasonlok; folyékony hordozé anyagok, mint példaul izopropil-alkohol, xilol,

ciklohexan, metil-naftalin és mas hasonlék.

Feliiletaktiv és diszpergalé anyagok lehetnek példaul; alkil-benzolszulfonsavak fém séi,
dinaftil-metan-diszulfonsav fém soi, alkohol szulfatok soi, alkil-arilszulfonsavak séi,
lignin-szulfonsav  séi, polioxi-etilénglikol-éter, polioxi-etilén-alkil-aril  éterek,
polioxietilén-szorbitin monoalkilatjai és mas hasonlok. Adalék anyagok lehetnek
példéaul; karboximetil-celluléz, polietilén-glikol és gumiarabikum. A jelen herbicidet
hasznalatkor megfelelé6 koncentracidra higitjuk és permetezziik vagy kézvetleniil

alkalmazzuk.

A jelen talalmany szerinti herbicidet hasznalhatjuk a novény levélzetére permetezve,
talajra alkalmazva, vizfelszinre alkalmazva vagy mas médokon. A hasznilt hatéanyag
mennyiségét ugy hatarozzuk meg, hogy az alkalmazas céljanak megfelel6 legyen.
Amikor a jelen vegyiileteket porra vagy granulitumma alakitjuk, a mennyiséget
megfeleléen 0,01-t6] 10 tdmeg % tartomanyban hatarozzuk meg, elénydsen 0,05-t61 5

ooooooooo
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tdomeg % kozott. Amikor a jelen vegyiileteket emulgealhaté koncentratumma vagy
nedvesithet6 porra alakitjuk a mennyiséget megfeleléen 1-t61 90 témeg % tartomanyban
hatarozzuk meg, elényésen 5-t6l 50 tomeg % k6zott.

A jelen herbicid alkalmazott mennyisége a hasznalt vegyiilet tipusatdl, a megcélzott
gyomnévénytdl, a gyomndvény megjelenésének tendencidjatol, a kérnyezeti
feltételektdl, az alkalmazott herbicid tipusatdl stb. fliggéen valtozik. Amikor a jelen
herbicidet 6nmagaban alkalmazzuk, mint a por vagy a granulitumok esetében, a
mennyiséget megfeleléen 0,1 g-tdl S kg kozotti tartomanyban valasztjuk, elénydsen 1 g-
t61 1 kg kozott 10 aranként (1000 m’-enként) a hatéanyag szempontjabél. Amikor a
jelen herbicidet folyékony formaban alkalmazzuk, mint az emulgealhaté koncentratum
vagy a nedvesithet6 por esetében, a mennyiséget megfeleléen 0,1-t61 50000 ppm ko6z6tti
tartomanyban valasztjuk, elénydsen 10-t61 10000 ppm ko6zétt a hatéanyag

szempontjabol.

A jelen taldlmany szerinti vegyiileteket sziikség szerint keverhetjiik rovar6l, gombaglo,

mas gyomirtd, névénynovekedést-szabalyzé anyagokkal, tragyaval €s masokkal.

A kovetkezdkben a jelen taldlmany szerinti vegyiiletekbdl eldallitott készitményeket
mutatjuk be formulalasi példakon keresztiil. A vegyliletek és adalékanyagok tipusat,
azok Osszetételi aranyat nem korlatozzuk azokra, amelyeket az alabbiakban bemutatunk
és tag hatarok kézoétt valtoztathatok. A kovetkezd leirasban a ,rész” kifejezés tomeg

szerinti részt jelent.

1. Készitménypélda
Nedvesithetd por

10 rész 1-5 szamu vegyiiletet keveriink 6ssze 0,5 rész polioxietilén-oktil-fenil-éterrel,
0,5 rész B-naftalin-szulfonsav natrium séjanak formalinnal képzett kondenzatumaval, 20

rész diatoma folddel és 69 rész agyaggal. A keveréket osszekeverjiik és porlasztjuk hogy
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nedvesithet6 port kapjunk.

2. Készitménypélda
Nedvesithet6 por

10 rész vegyiiletet (szdma: 1-5) keveriink 6ssze 0,5 rész polioxietilén-oktil-fenil-éterrel,
0,5 rész B-naftalin-szulfonsav natrium sdjanak formalinnal képzett kondenzatumaval, 20
rész diatoma folddel, 5 rész fehér szénnel és 64 rész agyaggal. A keveréket

Osszekeverjlik és porlasztjuk, hogy nedvesitheto port kapjunk.

3. Készitménypélda
Nedvesithetd por

10 rész vegyiiletet ( szama: 1-5) keveriink 6ssze 0,5 rész polioxietilén-oktil-fenil-éterrel,
0,5 rész B-naftalin-szulfonsav natrium séjanak formalinnal képzett kondenzatumaval, 20
rész diatoma folddel, 5 rész fehér szénnel és 64 rész kalcium-karbonattal. A keveréket

Osszekeverjiik és porlasztjuk, hogy nedvesithet6 port kapjunk.

4. Készitménypélda
Emulgealhat6 koncentratum

30 rész vegyiilethez ( szama: 1-5) 60 rész xilol és izoforon egyenl6 térfogati keverékét
és 10 rész polioxietilén-szorbitan-alkilat, polioxietilén-alkil-aril polimer és valamely
alkil-aril-szulfonat feliiletaktiv keverékét adjuk. A kapott keveréket megfeleléen
Osszekeverjiik, hogy egy emulgealhato koncentratumot kapjunk.

5. Készitménypélda
Granulatum

Osszekeveriink 10 rész vegyiiletet ( szama: 1-5), 80 rész toltdanyagot, amely talkum és
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bentonit 1:3 ardnyi keveréke, 5 rész fehér szenet, 5 rész polioxietilén-szorbitan-alkilat,
polioxietilén-alkil-aril polimer és valamely alkil-aril-szulfonat feliiletaktiv keverékét. A
kapott keveréket megfeleléen 6sszegyurjuk, hogy egy pasztat kapjunk. Ezt a pasztat
szitanyilasokon (atmérd: 0,7 mm) extrudaljuk keresztiil. Az extrudalt anyagot
megszaritjuk és 0,5-t6] 1 mm hosszisagra daraboljuk, hogy szemcséket kapjunk.

A kovetkez6kben a jelen vegyiiletek teszt-példait irjuk le, hogy bemutassuk a jelen
vegyiiletek hatasat.

1. Teszt példa

Gyomirté hatas tesztelése rizsfold talajanak kezelésével

Rizsfold talajt t5ltsttink egy 100 cm’-es miianyag edénybe és keverésnek vetettiik ala.
Ezutan Echinochloa oryzicola Vasing (Eo) magokat vetettiink bele és vizzel f5lt61tottiik
ugy, hogy 3 cm volt a viz magassaga. A kovetkezd napon az 1. készitmény példaban
leirtaknak megfelelden készitett nedvesitheté port vizzel higitottunk és a viz felszinére
csepegtettiik. Minden nedvesithetd por alkalmazott mennyisége 100 g volt 10 4ranként a
hatéanyag szempontjabol. Ezutan a novényt iiveghdzban névesztettiik és minden
nedvesithetd por gyomirté hatdsit a kezeléstdl szamitott 21. napon vizsgaltuk a
40.tablazatban bemutatott standardnak megfeleléen. Az eredményeket a 41-
43.tablazatokban mutatjuk be.

40. Tablazat

INdeX | Gyomirté hatés (a névekedés inhibiciéjanak mértéke) vagy fitotoxicitds
5 90 % vagy annal nagyobb gyomirt6 hatas vagy fitotoxicitas
4 70-90 % gyomirt6 hatas vagy fitotoxicitas
3 50-70 % gyomirt6 hatas vagy fitotoxicitas
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2 30-50 % gyomirtd hatas vagy fitotoxicitas
1 10-30 % gyomirt6 hatas vagy fitotoxicitas
0 0-10 % gyomirtd hatas vagy fitotoxicitas
41. Téblazat

Alkalmazott | Eo-ra kifejtett Alkalmazott | Eo-ra kifejtett
Vegyiilet mennyiség gyomirtd | Vegyiilet mennyiség gyomirtd
szama (hatéanyag) hatas szdma (hatéanyag) hatas

g/10 ar g/10 ar

1-1 100 5 1-193 100 5
1-2 100 5 1-194 100 5
1-3 100 5 1-195 100 5
1-4 100 5 1-198 100 5
1-5 100 5 1-199 100 5
1-6 100 5 1-200 100 5
1-7 100 5 1-201 100 5
1-8 100 5 1-202 100 5
1-32 100 5 1-203 100 5
1-33 100 5 1-228 100 5
1-34 100 5 1-229 100 5
1-35 100 5 1-230 100 5
1-38 100 5 1-328 100 5
1-39 100 5 1-329 100 5
1-40 100 5 1-331 100 5
1-41 100 5 1-336 100 5
1-42 100 5 1-363 100 5
1-43 100 5 1-364 100 5
1-46 100 5 1-365 100 5
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1-49 100 5 1-366 100 5
1-55 100 5 1-367 100 5
1-56 100 5 1-368 100 5
1-58 100 5 1-377 100 5
1-59 100 5 1-378 100 5
1-106 100 5 1-380 100 5
1-139 100 5 1-381 100 5
1-142 100 5 1-382 100 5
1-145 100 5 1-383 100 5
1-157 100 5 1-384 100 5
1-158 100 5 1-386 100 4
1-160 100 5 1-387 100 5
1-184 100 5 1-388 100 5
1-185 100 5 1-394 100 5
1-186 100 5 1-396 100 5
1-187 100 5 1-397 100 5
1-188 100 5 1-401 100 5
1-189 100 5 1-419 100 5
1-190 100 5 1-456 100 5
1-191 100 5 1-457 100 5
1-192 100 5
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42. Tablazat

Alkalmazott | Eo-ra kifejtett Alkalmazott | Eo-ra kifejtett
Vegyiilet mennyiség gyomirtd | Vegyiilet mennyiség gyomirto
szdma (hatéanyag) hatas szdma (hatdéanyag) hatas

g/10 ar g/10 ar

1-487 100 5 1-527 100 5
1-488 100 5 1-528 100 5
1-489 100 5 1-529 100 5
1-490 100 5 1-530 100 5
1-491 100 5 1-531 100 5
1-492 100 5 1-532 100 5
1-493 100 5 1-533 100 5
1-494 100 5 1-534 100 5
1-495 100 5 1-535 100 5
1-496 100 5 1-536 100 5
1-497 100 5 1-537 100 5
1-498 100 5 1-538 100 5
1-499 100 5 1-539 100 5
1-500 100 5 1-540 100 5
1-501 100 5 1-541 100 5
1-502 100 5 1-542 100 5
1-503 100 5 1-543 100 5
1-504 100 5 1-544 100 5
1-505 100 5 1-545 100 5
1-506 100 5 1-546 100 5
1-507 100 5 1-547 100 5
1-508 100 5 1-548 100 5
1-509 100 5 1-549 100 5
1-510 100 5 1-550 100 5
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1-511 100 5 1-551 100 5
1-512 100 5 1-552 100 4
1-513 100 5 1-553 100 5
1-514 100 5 1-554 100 5
1-515 100 5 1-555 100 5
1-516 100 5 1-556 100 5
1-517 100 5 1-559 100 5
1-518 100 5 1-560 100 5
1-519 100 5 1-561 100 5
1-520 100 5 1-562 100 5
1-521 100 5 1-563 100 5
1-522 100 5 1-564 100 5
1-523 100 5 1-565 100 5
1-524 100 5 1-566 100 5
1-525 100 5 1-567 100 5
1-526 100 5 1-568 100 5
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43. Téablazat

Alkalmazott | Eo-ra kifejtett Alkalmazott | Eo-ra kifejtett
Vegyiilet mennyiség gyomirté | Vegyiilet mennyiség gyomirto
szdma (hatéanyag) hatas szama (hat6éanyag) hatas

g/10 ar g/10 ar

1-569 100 5 1-603 100 5
1-570 100 5 1-604 100 5
1-571 100 5 1-605 100 5
1-572 100 5 1-606 100 5
1-573 100 5 1-607 100 5
1-574 100 5 1-608 100 5
1-575 100 5 1-609 100 5
1-576 100 5 1-610 100 5
1-579 100 5 1-612 100 5
1-580 100 5 1-613 100 5
1-581 100 5 1-614 100 5
1-583 100 5 1-615 100 5
1-584 100 5 1-616 100 5
1-585 100 5 1-617 100 5
1-586 100 5 1-618 100 5
1-588 100 5 1-619 100 5
1-589 100 5 1-620 100 5
1-590 100 5 1-621 100 5
1-591 100 5 1-622 100 5
1-593 100 5 1-623 100 5
1-594 100 5 1-624 100 5
1-595 100 5 1-625 100 5
1-596 100 5 1-626 100 5
1-597 100 5 1-627 100 5
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1-598 100 5 1-628 100 S
1-599 100 5 2-2 100 S
1-600 100 S 2-28 100 5
1-601 100 S 2-29 100 5
1-602 100 h)

2. Teszt példa
Gyomirt6 hatas tesztelése gyapotfold talajanak kezelésével

Gyapotfold talajt toltsttink egy 80 cm’-es muianyag edénybe. Ezutan
Echinochloa crus-galli (L.) Beauv. Var. Crusgalli (Ec) és Setaria viridis (L.) Beauv. (Se)
magokat vetettiink bele, majd ugyanazzal a talajjal lefedtiik. Az 1. készitménypéldaban
leirtaknak megfeleléen készitett nedvesithetd port vizzel higitottunk és egyenletesen a
talaj felszinére permeteztik egy kis permetezd segitségével, 10 aranként 100 liter
mennyiségben, ugy hogy minden hatéanyag mennyisége 100 g volt 10 aranként. Ezutan
liveghdzban novesztettilk és minden nedvesithetd por gyomirté hatasat a kezeléstol
szamitott 21. napon vizsgéltuk a 40. tiblazatban bemutatott standardnak megfelelden.
Az eredményeket a 44-46. tablazatokban mutatjuk be.
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44, Tablazat

Alkalmazott Gyomirté Alkalmazott Gyomirt6
Vegyiilet mennyiség hatés Vegyiilet mennyiség hatas
szama (hatéanyag) szdma (hatéanyag)
g/10 ar Ec Se g/10 ar Ec Se
1-1 100 5 5 |1-193 100 5 4
1-2 100 5 5 |1-194 100 5 5
1-3 100 5 5 |1-195 100 5 5
1-4 100 5 5 |1-198 100 4 5
1-5 100 5 5 |1-199 100 5 5
1-6 100 5 5 |1-200 100 5 5
1-7 100 5 5 |1-201 100 5 5
1-8 100 5 5 [1-202 100 5 4
1-32 100 5 5 |1-203 100 5 4
1-33 100 5 5 |1-228 100 5 5
1-34 100 5 5 |1-229 100 5 5
1-35 100 5 5 |1-328 100 4 4
1-38 100 4 4 |1-329 100 5 5
1-39 100 5 5 |1-331 100 5 5
1-40 100 5 5 |1-336 100 5 5
1-41 100 5 5 [1-363 100 5 4
1-42 100 5 4 [1-364 100 5 5
1-43 100 5 5 |1-366 100 5 5
1-46 100 5 5 |1-368 100 5 4
1-49 100 5 5 |1-378 100 5 5
1-55 100 5 5 |1-380 100 5 4
1-56 100 5 5 |1-381 100 4 4
1-58 100 5 5 |1-382 100 5 5
1-59 100 5 5 |1-383 100 5 4
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1-106 100 5 5 1-384 100 5 4
1-139 100 5 5 1-387 100 5 4
1-142 100 5 5 1-388 100 5 S
1-145 100 5 5 1-394 100 4 -
1-157 100 5 5 1-396 100 4 5
1-158 100 5 5 1-487 100 5 5
1-160 100 5 5 1-488 100 5 4
1-184 100 5 4 |1-489 100 5 5
1-185 100 5 5 1-490 100 5 4
1-186 100 5 5 1-491 100 5 5
1-187 100 5 5 1-492 100 5 5
1-188 100 5 5 1-493 100 5 4
1-189 100 5 5 1-494 100 5 5
1-190 100 5 5 1-495 100 5 5
1-191 100 5 5 1-496 100 5 4
1-192 100 5 5 1-497 100 5 5
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45. Tablazat

Alkalmazott Gyomirté Alkalmazott Gyomirtd
Vegyiilet mennyiség hatas Vegyiilet mennyiség hatas
szama (hatéanyag) szama (hatéanyag)

g/10 ar Ec Se g/10 ar Ec Se

1-498 100 5 5 |1-54 100 5 5
1-499 100 5 5 |1-541 100 5 5
1-500 100 5 5 |1-542 100 5 5
1-501 100 5 5 |1-543 100 5 5
1-502 100 5 5 |[1-544 100 5 5
1-503 100 5 5 |1-545 100 5 5
1-504 100 5 5 |1-546 100 5 4
1-505 100 5 5 |1-547 100 5 5
1-506 100 5 5 |1-548 100 5 5
1-507 100 5 5 |[1-549 100 5 5
1-508 100 5 5 (1-550 100 5 5
1-509 100 5 5 |1-551 100 5 5
1-510 100 5 5 |1-553 100 5 5
1-511 100 5 5 |[1-554 100 5 5
1-512 100 5 5 |1-555 100 5 5
1-513 100 5 5 |[1-556 100 5 4
1-514 100 5 5 [1-559 100 5 5
1-515 100 5 5 |[1-560 100 5 5
1-516 100 5 5 |1-561 100 5 5
1-517 100 5 5 [1-562 100 5 5
1-518 100 5 4 |1-563 100 5 5
1-520 100 5 5 |[1-564 100 5 5
1-521 100 5 5 |[1-565 100 5 5
1-522 100 5 5 [1-566 100 5 5
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1-523 100 5 5 1-567 100 5 S
1-524 100 5 5 |1-568 100 5 5
1-525 100 5 5 1-569 100 5 5
1-526 100 5 5 |1-570 100 5 5
1-527 100 5 5 |1-571 100 5 -
1-528 100 5 5 1-572 100 5 5
1-529 100 5 5 |1-573 100 5 5
1-530 100 5 5 1-574 100 5 5
1-531 100 5 5 |1-576 100 5 5
1-532 100 5 4 |1-580 100 5 -
1-534 100 5 5 |1-581 100 5 5
1-535 100 5 S [1-583 100 5 5
1-536 100 5 5 |1-585 100 5 5
1-537 100 5 5 1-586 100 5 5
1-538 100 5 5 1-589 100 5 5
1-539 100 5 5 |1-590 100 5 5
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46. Tablazat

Alkalmazott Gyomirtd Alkalmazott Gyomirté
Vegyiilet mennyiség hatés Vegyiilet mennyiség hatas
szama (hatéanyag) szama (hat6anyag)

g/10 ar Ec Se g/10 ar Ec Se

1-591 100 5 5 [1-607 100 5 5
1-593 100 5 4 |1-608 100 5 5
1-594 100 5 4 |1-609 100 5 5
1-595 100 5 5 |1-610 100 5 5
1-596 100 5 5 |[1-615 100 5 5
1-597 100 5 4 |1-616 100 5 -
1-599 100 5 5 [1-617 100 5 5
1-600 100 5 - [1-618 100 5 5
1-601 100 5 - |[1-619 100 5 4
1-602 100 5 5 |[1-620 100 5 5
1-603 100 5 5 |1-621 100 5 4
1-604 100 5 5 (1-622 100 5 -
1-605 100 5 4 |2-29 100 5 5
1-606 100 5 5

3. Teszt példa

Gyomirtd hatas tesztelése gyapot levélzetének kezelésével

Gyapotfold talajt toltottiink egy 80 cm’-es milanyag edénybe. Ezutan Echinochloa crus-
galli (L.) Beauv. Var. crusgalli (Ec) magokat vetettiink bele. Ezutin iiveghazban
novesztettik 2 hétig. Az 1.készitménypélddban leirtaknak megfelelden készitett
nedvesithetd port vizzel higitottunk és foliilr6l egyenletesen a névények teljes
levélzetére permeteztilk, egy kis permetez$ segitségével, 10 aranként 100 liter
mennyiségben, ugy hogy minden hatéanyag mennyisége 100 g volt 10 aranként. Ezutan
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liveghdzban novesztettiik és minden nedvesithetd por gyomirté hatisat a kezeléstdl

szamitott 14. napon vizsgéltuk a 40. tablazatban bemutatott standardnak megfeleléen.

Az eredményeket a 47-48. tablazatokban mutatjuk be.

47. Tablazat

Alkalmazott | Ec-re kifejtett Alkalmazott | Ec-re kifejtett
Vegyiilet mennyiség gyomirtd | Vegyiilet mennyiség gyomirtd
szama (hatéanyag) hatas szama (hatéanyag) hatas

g/10 ar g/10 ar

1-1 100 5 1-363 100 4
1-2 100 4 1-194 1-364 4
1-3 100 4 1-366 100 4
1-4 100 4 1-378 100 5
1-5 100 5 1-380 100 4
1-6 100 4 1-383 100 4
1-7 100 4 1-397 100 4
1-8 100 5 1-487 100 4
1-32 100 5 1-488 100 4
1-35 100 4 1-489 100 4
1-39 100 5 1-490 100 4
1-40 100 5 1-491 100 4
1-43 100 5 1-492 100 4
1-46 100 4 1-494 100 5
1-49 100 5 1-495 100 5
1-55 100 4 1-496 100 5
1-56 100 5 1-497 100 5
1-58 100 5 1-498 100 5
1-59 100 5 1-499 100 5
1-106 100 4 1-500 100 5
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1-139 100 4 1-501 100 5
1-142 100 4 1-502 100 5
1-145 100 4 1-503 100 4
1-157 100 5 1-504 100 5
1-158 100 5 1-505 100 5
1-160 100 5 1-506 100 4
1-184 100 4 1-507 100 4
1-185 100 5 1-508 100 4
1-186 100 5 1-509 100 4
1-187 100 5 1-510 100 4
1-188 100 4 1-511 100 5
1-192 100 4 1-512 100 5
1-193 100 5 1-513 100 5
1-199 100 4 1-514 100 5
1-200 100 4 1-515 100 5
1-201 100 5 1-516 100 5
1-202 100 4 1-517 100 5
1-203 100 4 1-520 100 4
1-229 100 4 1-521 100 5
1-336 100 5 1-522 100 5
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48. Tablazat

Alkalmazott | Ec-re kifejtett Alkalmazott | Ec-re kifejtett
Vegyiilet mennyiség gyomirté | Vegyiilet mennyiség gyomirtd
szama (hatéanyag) hatas szdma (hatéanyag) hatas

g/10 ar g/10 ar

1-523 100 5 1-563 100 4
1-524 100 5 1-564 100 4
1-525 100 5 1-565 100 4
1-526 100 5 1-566 100 4
1-527 100 5 1-567 100 4
1-528 100 5 1-568 100 5
1-529 100 5 1-569 100 5
1-530 100 5 1-570 100 5
1-531 100 5 1-571 100 5
1-532 100 4 1-572 100 4
1-534 100 5 1-573 100 5
1-535 100 4 1-574 100 4
1-536 100 4 1-576 100 5
1-537 100 4 1-581 100 4
1-538 100 5 1-583 100 4
1-539 100 5 1-584 100 5
1-540 100 5 1-585 100 5
1-541 100 4 1-586 100 5
1-542 100 4 1-589 100 4
1-543 100 4 1-590 100 4
1-544 100 5 1-591 100 4
1-545 100 5 1-593 100 4
1-547 100 5 1-595 100 4
1-548 100 5 1-599 100 4
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1-550 100 5 1-602 100 4
1-553 100 5 1-603 100 4
1-554 100 5 1-604 100 5
1-555 100 4 1-606 100 4
1-556 100 4 1-607 100 5
1-559 100 5 1-608 100 5
1-560 100 4 1-609 100 5
1-561 100 4 1-616 100 5
1-562 100 4

4. Teszt példa

Termény szelektivitas tesztelése rizsfold talajanak kezelésével

RizsfSld talajt toltottiink egy 100 cm’-es muanyag edénybe és keverésnek vetettiik ala.
Ezutan Echinochloa oryzicola Vasing (Eo) magokat vetettink bele; két-leveles
rizspalantakat (Or) iiltettiink 2 cm-es mélységbe és vizzel f6lt6ltottiik ugy, hogy 3 cm
volt a viz magassiga. A kovetkez6 napon az 1. készitmény- példaban leirtaknak
megfeleléen készitett nedvesithetd port vizzel higitottunk és viz felszinére csepegtettiik.
Minden nedvesithetd por alkalmazott mennyisége 100 g volt 10 aranként a hatéanyag
szempontjabol. Ezutan a novényt iiveghdzban novesztettiik. Minden nedvesitheté por
fitotoxicitasat és gyomirtd hatasat a kezelést6l szamitott 21. napon vizsgaltuk a 40.
tablazatban bemutatott standardnak megfeleléen. Az eredményeket a 49. tablazatban
mutatjuk be.
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49. Tablazat

Alkalmazott | Or-ra Eo-ra Alkalmazott | Or-ra Eo-ra
Vegyiilet | mennyiség | kifejtett | kifejtett |Vegyiilet | mennyiség | kifejtett kifejtett
szama (hatéanyag) fito- gyomirtd |szama (hatéanyag) fito- gyomirtd

g/10 ar toxicitas hatas g/10 ar toxicitas hatas

1-145 100 0 5 1-574 100 1 5
1-190 100 1 5 1-579 100 1 5
1-198 100 1 5 1-580 100 1 5
1-203 100 1 5 1-584 100 1 5
1-228 100 1 5 1-588 100 1 5
1-229 100 1 5 1-590 100 1 5
1-230 100 0 5 1-594 100 1 5
1-328 100 0 5 1-596 100 1 5
1-331 100 0 5 1-597 100 1 5
1-365 100 1 5 1-598 100 1 5
1-367 100 1 5 1-599 100 1 5
1-368 100 1 5 1-601 100 1 5
1-377 100 0 5 1-605 100 1 5
1-384 100 0 5 1-610 100 1 5
1-386 100 0 4 1-612 100 0 5
1-394 100 1 5 1-613 100 0 5
1-401 100 0 5 1-614 100 0 5
1-409 100 1 5 1-615 100 1 5
1-456 100 0 5 1-620 100 1 5
1-457 100 1 5 1-622 100 1 5
1-503 100 0 5 1-623 100 1 5
1-518 100 1 5 1-624 100 1 5
1-519 100 0 5 1-625 100 1 5
1-520 100 1 5 1-626 100 0 5
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5. Teszt példa
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Gyomirt6 hatas tesztelése a novekedési periddus soran rizsfold vizének kezelésével

Rizsfold talajt toltsttiink egy 100 cm’-es milanyag edénybe és keverésnek vetettiik ala.

Ezutdn Monochoria vaginalis Presl (Mo) és Scirpus juncoides Roxb. subsp. juncoides

Roxb. (Sc) magokat vetettiink bele; vizzel foltoltéttiik gy, hogy 3 cm volt a viz

magassaga €s novesztettiik. Amikor a (Mo) elérte az egy-leveles allapotot és az (Sc)

elérte a két-leveles allapotot, az 1. készitmény- példaban leirtaknak megfeleléen

készitett nedvesithetd port vizzel higitottunk és viz felszinére csepegtettilkk. Minden

nedvesithetd por alkalmazott mennyisége 100 g volt 10 &aranként a hatéanyag

szempontjabol. Ezutan iiveghazban novesztettiik a n6vényeket. Minden nedvesithetd por

gyomirté hatasat a kezelést6l szamitott 30. napon vizsgaltuk a 40. tablazatban

bemutatott standardnak megfeleléen. Az eredményeket a S1. tablazatban mutatjuk be.

Egyébként az 1. és 2. 6sszehasonlitd vegyiiletek adatait az 50. tablazat tartalmazza.

50. Téblazat

Vegyiilet

Szerkezeti képlet

A szabadalom és a vegyiilet

szama

1.  Osszehasonlit6

vegyiilet

JP-A-8-225548 és 2012
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2. Osszehasonlit6 o o JP-A-8-225548 és 2059
F
vegyiilet %\s’/o 2

3. Osszehasonlitd | W\ o JP-A-8-225548 és 2034

vegyiilet ouy —s7 >\:

51. Tablazat

Vegyiilet szama Alkalmazott hatéanyag Gyomli\xl'It(c)').:l:tés Sore
mennyisége g/10 ar

1-8 25 5 4

1-39 25 5 5

1-49 25 5 5

1-58 25 4 5

1-157 25 5 5

1-382 25 5 4

1-547 25 5 5

1-567 25 5 5

1. Osszehasonlité 25 1 1

vegyiilet

2. Osszehasonlit6 25 1 1

vegyiilet
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6. Teszt példa

Gyomirtd hatas tesztelése gyapot levélzetének kezelésével

Gyapotfold talajt t5ltsttiink egy 80 cm’-es miianyag edénybe. Polygonum lapathifolium
L. subsp. nodosum (Pers.) Kitam. (Po) és Chenopodium album L. (Ch) magokat
vetettiink bele és ugyanazzal a talajjal lefedtiik. Az 1. készitmény- példaban leirtaknak
megfelelden készitett nedvesithetd port vizzel higitottunk és egyenletesen a talaj
felszinére permeteztiikk egy kis permetezd segitségével, 10 aranként 100 liter
mennyiségben, gy hogy minden hatéanyag mennyisége 100 g volt 10 dranként. Ezutan
liveghdzban névesztettiik a novényeket. Minden nedvesitheté por gyomirté hatasat a
kezeléstdl szamitott 30. napon vizsgaltuk a 40. tablizatban bemutatott standardnak
megfelelden. Az eredményeket az 52. tablazatban mutatjuk be. Egyébként az 1. és 3.

Osszehasonlito vegyiiletek adatait az 50. tblazat tartalmazza.

52. Téblazat
Vegyiilet szama Alkalmazott hatéanyag Gyomipr:)é-r}:latés Chra
mennyisége g/10 ar

1-2 25 - 4
1-39 25 4 5
1-46 25 5 4
1-498 25 5 5
1-499 25 5 4
1-500 25 5 4
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1-501 25 5 5
1-523 25 5 5
1-526 25 h) 5
1-532 25 5 5
1-534 25 h) 5
1-555 25 5 4
1-573 25 h) 5
1.  Osszehasonlité 25 0 0
vegyiilet

3. Osszehasonlit6 25 1 0
vegyiilet

Ipari alkalmazhatdsag

A jelen talalmany szerinti [I] altalanos képlettel jellemzett vegyiiletek kivalé gyomirté
hatassal rendelkeznek, alacsony alkalmazott mennyiségben széles iddintervallumon
beliill a csirazas el6tti idoponttdl a noévekedésig. A talalmany szerinti vegyiiletek
hatasosak szdmos olyan gyomndvény esetében, amelyek a gyapotf6ldon okoznak
problémat, példaul Gramineae gyomok esetében [példaul Echinochloa crus-galli (L.)
Beauv. var. crus-galli, Digitaria ciliaris (Retz.) Koeler, Setaria viridis (L.) Beauv., Poa
annua L., Sorghum halopense (L.) Pers., Alopecurus aequalis Sobol. var. amurensis
(Komar.) Ohwi, és vadzab], leveles gyomnévények esetében [Polygonum lapathifolium
L. nodosum (Pers.) Kitam., Amaranthus viridis L., Chenopodium album L., Stellaria
media (L.) Villars, Abutilon avicennae, Sida spinosa, cassia obtusifolia, Ambrosia
artemisiifolia L. var. elatior (L.) Desc., és hajnalka], tovabba évelé vagy egynyari
cyperaceous gyomndvények esetében [példaul Cyperus rotundus L., cyperus esculentus,
Kyllinga brevifolia Rottb. subsp. leiolepis (Fraxch. és Savat.) T. Koyama, Cyperus

microiria Steud., és Cyperus iria L.].
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A fenteken til, a talalmany szerinti vegyiiletek gyomirté hatassal rendelkeznek olyan
gyomok esetében is, amelyek a rizsfoldeken jelennek meg, alacsony alkalmazott
mennyiségben, széles idSintervallumon beliil a csirdzas elétti iddponttol a névekedésig,
vagyis egynyari gyomok esetén [példaul Echinochloa oryzicola Vasing., Cyperus
difformis L., Monochoria vaginalis (Burm. f.) Presl. var. plantaginea (Roxb.) Solms-
Laub., és Lindernia pyxidara L.] és éveld gyomok esetén [példaul Cyperus serotinus
Rottb., Eleocharis kuroguwai Ohwi, és Scirpus juncoides Roxb. subsp. Hotarui (Ohwi)
T. Koyama].

A jelen talalmany szerinti herbicid nagy biztonsaggal alkalmazhaté kultirévények, igy
kiilonésen rizs, buza, arpa, kukorica, cirok, széjabab, gyapot, cukorrépa, gyep és

gylimoélcsfak védelmében.



10

15

20

25

eae o000 0900 o0
° e

.
eeee oo e

DR. ASBOTH - DR. BICcZI & TARSA - 86 -
ﬁGYVED] ES SZABADALMI IRODA

SZABADALMI IGENYPONTOK:

1. Az (I) altalanos képletii izoxazolin-szarmazékok és azok séi:

RZ
Q\
R, / Y
O0——N
(1]

ahol

Q jelentése egy —S(O)a~(CRsRg)m— képletii csoport (ahol n egy 0 és 2 kozotti egész
szam, m egy 1 és 3 kozotti egész szam,

Rs és R¢ egymastdl fiiggetleniil hidrogénatom, ciano-csoport, alkoxikarbonil-csoport
vagy egy C,-Cs alkil-csoport lehet);

R; és R; jelentése hidrogénatom, C;-Cj alkil-csoport [amely szubsztituélva lehet egy Cs-
Cs cikloalkil-csoporttal, C;-Cs alkoxi-csoporttal, C,-Cs alkilkarbonil-csoporttal, C;-Cs
alkiltio-csoporttal, C,-Cs alkilszulfinil-csoporttal, C;-Cs alkilszulfonil-csoporttal, C,-Cs
alkilamino-csoporttal, di(C,-Cs alkil)amino-csoporttal, hidroxil-csoporttal, ciano-
csoporttal, C;-Cs alkoxikarbonil-csoporttal, C,-Cg alkilamino-karbonil-csoporttal, di(C;-
Cealkil)-aminokarbonil-csoporttal, (C;-C¢ alkiltio)-karbonil-csoporttal, karboxil-
csoporttal, tetszolegesen szubsztitudlt benziloxi-csoporttal, tetszélegesen szubsztitualt
fenoxi-csoporttal, vagy megfeleléen szubsztitualt fenil-csoporttal], C;-Cs cikloalkil-
csoport, ~mcsoport, C;-C¢ alkilamino-karbonil-csoport, di(C;-Ce
alkil)-aminokarbonil-csoport, vagy (C;-Cs alkiltio)karbonil-csoport, karboxil-csoport
vagy tetszOlegesen szubsztitualt fenil-csoport, vagy

R; és R, egy C;-C; spiro-gyiriit képezhet azzal a szénatommal egyiitt, amelyhez
kotédnek;

R; és Ry jelentése hidrogén atom, C;-Cg alkil-csoport (amely 1-3 azonos vagy
kiilonb6zd halogén atommal, C;-Cg cikloalkil-csoportokkal vagy C;-Cs alkoxi-
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csoportokkal lehet szubsztitualva) vagy C3-Cs cikloalkil-csoport és

R3 és Ry egy C3-C; spiro gyliriit képezhet azzal a szénatommal, amelyhez kotddnek,
vagy

Ri, Ry, R3 €s Ry egy 5-8-tagu gyiiriit képezhetnek azokkal a szénatomokkal egyiitt,
amelyekhez ké6tédnek;

Y jelentése hidrogén atom, C,-Cs alkoxikarbonil-csoport, karboxil-csoport, C,-Cs
alkenil-csoport, C;-Cyo alkil-csoport [amely 1-3 azonos vagy kiilénb6z6 halogén
atommal, C,-Cs alkoxi-csoportokkal, C,-Cs alkeniloxi-csoportokkal, C,-C¢ alkiniloxi-
csoportokkal, tetsz6legesen szubsztitualt benziloxi-csoportokkal, C,-Cs alkoxikarbonil-
csoportokkal, karboxil-csoportokkal, hidroxil-csoportokkal vagy formil-csoportokkal
lehet szubsztitualva] vagy 1-5 azonos vagy kiilénb6z6 R;S-csoporttal szubsztitualt fenil-
csoport;

R; jelentése hidrogén atom, C,-Cs alkil-csoport [amely 1-3 azonos vagy kiilénbsz6
halogén atommal, C,-Cs alkoxi-csoportokkal, hidroxil-csoportokkal, C;-Cs alkiltio-
csoportokkal, C;-Cs alkilszulfinil-csoportokkal, C,-C¢ alkilszulfonil-csoportokkal, C;-
Cs alkilamino-csoportokkal, di(C;-Cg)alkilamino-csoportokkal, ciano-csoportokkal vagy
tetszOlegesen szubsztitualt fenoxi-csoportokkal lehet szubsztitualva], C;-C¢ alkoxi-
csoport (amely 1-3 azonos vagy kiilonb6z6 halogén atommal, C;-Cs alkoxi-
csoportokkal, C,-Cs alkenil-csoportokkal, C,-Cs alkinil-csoportokkal, C;-Cs
alkoxikarbonil-csoportokkal, C;-C¢ alkilkarbonil-csoportokkal vagy C;-Cg cikloalkil-
csoportokkal lehet szubsztitudlva), C,-Cs alkenil-csoport, C;-Cg cikloalkiloxi-csoport,
C,-Cs alkiltio-csoport (amely 1-3 azonos vagy kiilonb6zé halogén atommal vagy C;-Cs
alkoxi-csoportokkal lehet szubsztituilva), C;-Cs alkilszulfinil-csoport (amely 1-3
azonos vagy kiilonb6z0 halogén atommal vagy C,-C¢ alkoxi-csoportokkal lehet
szubsztitualva), C,-Cg alkilszulfonil-csoport (amely 1-3 azonos vagy kiil6nb6z6 halogén
atommal vagy C;-Cs alkoxi-csoportokkal lehet szubsztitualva), tetsz6legesen
szubsztitualt benziloxi-csoport, amino-csoport [amely C;-C¢ alkil-csoporttal, C;-Cs
alkilszulfonil-csoporttal, C;-C¢ alkilkarbonil(C,-C¢ alkil)-csoporttal, vagy C;-Cs
alkilszulfonil(C;-Cs alkil)-csoporttal lehet szubsztitualva], di(C,-Cs alkil)amino-csoport,

halogénatom, ciano-csoport, nitro-csoport, C;-Cs alkoxikarbonil-csoport, C3-Csg
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cikloalkiloxi-karbonil-csoport, karboxil-csoport, C,-Cs alkeniloxi-karbonil-csoport, Cp-
Cs alkiniloxi-karbonil-csoport, tetszélegesen szubsztitudlt benziloxi-karbonil-csoport,

tetsz6legesen szubsztitudlt fenoxi-karbonil-csoport vagy C;-Cs alkilkarbonil-csoport}.

2. Az 1. igénypont szerinti izoxazolin-szarmazék vagy annak séja, ahol a [I] altalanos
képletben

Q jelentése egy —S(0)»—(CRsRg)m— képletii csoport (ahol n egy 0 és 2 kozotti egész
szam, m egy 1 és 3 kozotti egész szam, Rs és Rg hidrogén atom lehet);

R, és R; jelentése hidrogénatom, C,-Cj alkil-csoport (amely szubsztitualva lehet egy Cs-
Cs cikloalkil-csoporttal, C;-Cs alkoxi-csoporttal) vagy C3-Cs cikloalkil-csoport, vagy

R, és Ry egy C;-C; spiro-gyiiriit képezhet azzal a szénatommal egyiitt, amelyhez
ko6tédnek;

R; és Ry jelentése hidrogén atom, vagy C,;-Cg alkil-csoport (amely 1-3 azonos vagy
kiilonb6zé halogén atommal, C;-Cg cikloalkil-csoportokkal vagy C;-Cs alkoxi-
csoportokkal lehet szubsztitualva) és

R3 és R4 egy C3-C; spiro gyiiriit képezhet azzal a szénatommal, amelyhez kétddnek,
vagy

Ri, Rz, R3 és R4 egy 5-8-tagu gyiiriit képezhetnek azokkal a szénatomokkal egyiitt,
amelyekhez k6tddnek;

Y jelentése 1-5 azonos vagy kiil6nb6z6 R;S csoporttal szubsztitualt fenil-csoport;

R7 jelentése hidrogén atom, C;-Cg alkil-csoport [amely 1-3 azonos vagy kiilonb6zo
halogén atommal, C,;-Cs alkoxi-csoportokkal, hidroxil-csoportokkal, C;-C¢ alkiltio-
csoportokkal, C;-C¢ alkilszulfinil-csoportokkal, C;-Cs alkilszulfonil-csoportokkal, C,-
Cs alkilamino-csoportokkal, di(C,-Cg)alkilamino-csoportokkal, ciano-csoportokkal vagy
tetszlegesen szubsztitualt fenoxi-csoportokkal lehet szubsztitualva], C;-Cs alkoxi-
csoport (amely 1-3 azonos vagy kiilonbozé halogén atommal, C;-C¢ alkoxi-
csoportokkal, C;-C¢ alkenil-csoportokkal, C,-Cs alkinil-csoportokkal, C;-Cs
alkoxikarbonil-csoportokkal, C,-Cs alkilkarbonil-csoportokkal vagy C;-Cs cikloalkil-

csoportokkal lehet szubsztitualva), Cs;-Cjg cikloalkiloxi-csoport, vagy halogén atom.
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3. Az 1. igénypont szerinti izoxazolin-szarmazék vagy annak séja,

ahol a [I] altalanos képletben

Q jelentése egy —S(O)n~(CRsRg)m— képletii csoport (ahol n egy 0 és 2 kozotti egész
szam, m jelentése 1, Rs és Rg hidrogén atom lehet);

R; és R, jelentése C,-Cs alkil csoport;

R3 és Ry jelentése hidrogén atom,;

Y jelentése 1-5 azonos vagy kiilonb6z6 R;S csoporttal szubsztitualt fenil-csoport;

R; jelentése hidrogén atom, C;-Cs alkil-csoport (amely 1-3 azonos vagy kiilonbozé

halogén atommal, C,-Cs alkoxi-csoportokkal lehet szubsztitualva), C;-Cs alkoxi-csoport

(amely 1-3 azonos vagy kiilonb6z6 halogén atommal, C;-Cs alkoxi-csoportokkal,lehet

szubsztitualva), vagy halogénatom.

4. Herbicid-készitmény, azzal jellemezve, hogy hatéanyagként az 1.-3. igénypontokban

meghatarozott izoxazolin-szarmazékot vagy annak sgjat tartalmaz.

A bejelento helyett a meghatalmazott:
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