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A taldlmény béta-hidroxi-etil-amin-szarmazékokat vagy
ezeknek a szérmazékoknak gybdgyédszati szempontbdl elfogadhatd
savaddicidés sbéit hatbanyagként tartalmazé gydgyészati és agro-
kémiai készitmények eléallitéaséra szolgdld eljérasra vonatko-

zike

A taldlmény szerinti eljéréssal elédllitott gydgyészati
készitmények elsdsorban patogén fézisu, dimorf élesztdgomba-~
sejtek novekedésének gatlasara, antimikotikumként alkalmazha-
toke Az agrokémial készitmények elsdsorban gombaellenes és no-
vekedésszabdlyzd szerként haszndlhatdk fel. Ezek a készitmé-
nyek [III] &ltalédnos képletii hatdanyagokat tartalmaznak,

amelyekkel - tobbek kozbtt — meg lehet eldzni bizonyos gombés



{

[

-2 -

megbetegedéseket, illetve meg lehet gydégyitani a gombéas betegsc-

gekben szenveddket,

- A—{IFT] 4ltalénos képletbens:

- R/1/ jelentése hidrogénatom; 1-10 szénatomos,egyenes vagy

elagazd léncu alkilcsoporty 2-10 szénatomos, egyenes vagy
eldgazd lancu, egyszeresen vagy tobbszdrisen telitetlen
alkenilcgoport; fluoratommal, klératommal, broématommal,
trifluor-metil-csoporttal, egyenes vagy elégazd lancu,

1-4 szénatomos alkilcsoporttal, metoxicsoporttal, oxi-fe-
nil-csoporttal vagy fenilcsoporttal,adott esetben egysze-
resen vagy btobbszdrosen helyettesitett benzilcsoport;
karbonil-/1~8 szénatomos alkil/-csoport, amely lehet egye-
nes és eldgazbd lancu egyarant; tovabba karbonil-fenil-

-csoport;

R/2/ jelentése hidrogénatom; egyenes vagy elégazd léncu,
1-18 szénatomos alkilcsoport; egyenes vagy elégazd lancu
/1~-6 szénatomos alkil/-oxi~/1-6 szénatomos &alkil/-csoport;
egyenes vagy elégazé lancu /1-6 szénatomos alkil/-oxi-
~-fenil-csoport; egyenes vagy elagazd léncu, egyszeresen
vagy tsbbszdrdsen telitetlen, 2-18 szénatomos alkenilcso-
port; monociklusos, biciklusos vagy multiciklusos, 3~12
szénatomos cikloalkilcsoport - példaul norborﬁlcsoport,
adamantilcsoport vagy dekahidronaftilcsoport -; az egye-
nes vagy elégazb, 1-6 szénatomos alkilléncéban egy vagy
két hidroxilcsoporttal adott esetben helyettesitett fe~
nil-alkil-csoport; egyenes vagy elégazdé léncu, egyszere-
sen vagy tobbszorosen telitetlen fenil-/2-6 szénatomos al-

kenil/~csoport; egyenes vagy elégazdé lancu difenil-/1-6
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A taldlméany béta-hidroxi-etil-amin-szérmazékokat hatdanyag-
ként tartalmazd gyodgyaszati és agrokémiai készitmények eldalli-
tasira szolgald eljéréasra vonatkozik. A gyodgyaszati készitme-
nyek elsésorban patogén fazisu, dimorf élesztlgombasejtek no-
vekedésének gaétlasdra, valamint antimikotikumkeént alkalmazha-
ték, az agrokémiai készitmények pedig novényveédbészerekként, pél-
daul gombasld és novekedésszabdlyzd szerként. A talédlmany sze-
rinti eljérassal eldédllitott készitmények alkalmazhatdok mind a

megeldzésben, mind a gydgyitasban.

Néhéany bétablokkoldéként alkalmazhatéd beta-hidroxi-etil-
—amin-széarmazékrdél tudjuk, hogy - ha csekély mértékben is - ha-
té4ssal van emlds allatokban a liposzomdlis Al-foszfolipaz gét-
laséra /K; Y., Hostetler és mbtsai: Biochemical Pharmacology, 54.
521-524 [1985]/. Ezeknek a vegylileteknek azonban nem kielégitd
a hatéseréssééuk, valamint a kompatibilitasuk. Igy van ez a
[IV] képletii propranolol és a [V] képleti metoprolol esetében
is.’ -

Meglepetéssel tapasztaltuk, hogy -~ mindenkori szubsztitu-
enseik szerkezetétdl fiiggben - egyes béta-hidroxi-etil-amin-
—szérmazékok hatasosan gatoljédk a gomba-exoenzimek /patogenitas
faktorok/ miksdését, gombaold, velamint antimikotikus hatéssal
rendelkeznek és - mindenekeldétt ~ kivaldan gatoljédk a patogén

fazisu, dimorf élesztbé6gombdk novekedését.

A taldlmény szerinti eljérdssal eldallithato készitmények
hatéanyagai [III] &ltalénos képletii béta-hidroxi-etil-amin-
-szarmazékok, vaiamint azok gyodgyaszati szempontbdl elfogad-.
haté savakkal képzett séi. Ezekbdl a hatdanyeagokudl olyan gydgy-

szerek készitheték, amelyekkel meg lehet eldzni egyes gombés
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megbetegedéseket, illetve meg lehet gybgyitani gombas betegsé-

gekben szenveddket.
A [III] &ltaléanos képletben:

- R/1/ jelentése hidrogénatom, egyenes vagy elégazd léncu,
1-10 szénatomos alkilcsoport, egyenes vagy eldgazd lan-
cu, egyszeresen vagy tobbszorosen telitetlen, 2-10 szén-
atomos alkenilcsoport; fluoratommal, klératommal, brom-
atommal, trifluor-metil-csoporttal, egyenes vagy eléagazd
léncu, l-4 szénatomos alkilcsoporttal, metoxicsoporttal,

fenil-oxi-csoporttal vagy fenilcsoporttal egyszeresen

vagy tobbszbrosen adott esetben helyettesitett benzilcso
port; /1-8 szénatomos alkil/-karbonil-csoport egyenes

vagy elédgazd lénccal; illetve fenil-karbonil-csoport;

- R/2/ jelentése hidrogénatom, egyenes vagy elégazd léncu,
1-18 szénatomos alkilcsoport, egyenes vapy elagazbé léancu
/1-6 szénatomos alkil/-oxi-/1-6 szénatomos alkil/-csoport;
egyenes vagy elagazdé léancu /1-6 szénatomos alkil/-oxi-
-fenil-csoport, egyenes vagy elagazé lancu, egyszeresen
vagy tobbszbrosen telitetlen, 2-18 szénatomos alkenilcso-
port, monociklusos, biciklusos vagy multiciklusos, >-12
szénatomos cikloalkilcsoport — példéul norbornilcsoport,
adamantilcsoport vagy dekahidronaftilcsoport -, egycnes
vagy elégazd, 1-6 szénatomos alkilléncéban egy vagy ket
hidroxilcsoporttal adott esetben helyettesitett fenil-
—alkil-csoport, egyenes vagy elagazé lancu, egyszeresen
vagy tobbszordsen telitetlen fenil-/2-6 szénatomos alke—

nil/-csoport, egyenes vagy elégazbd léncu difenil-/1-6
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szénatomos alkil/-csoport; egy vagy tobb fluoratommal,
klératommal, brématommnal, 1-10 szénatomos, egyenes vagy
elagazd lancu alkilcsoporttal, 3-10 szénatomos cikloal-
kilcsoporttal, hidroxilcsoporttal, merkaptocsoporttal,
1-10 szénatomos, egyenes vagy eldgazd léncu alkoxicso-
porttal, l-4 szénatomos, egyenes vagy elagazd léncu al-
kilén-dioxi-csoporttal, dimetil-amino-etoxi-csoporttal,
egyenes vagy elagaz6 léncu /l-4 szénatomos alkoxi/-kar-
bonil-metoxi-csoporttal, fenoxicsoporttal, fenilcsoport-
tal, benzilcsoporttal, fenetilcsoporttal, tiofenilcso-
porttal és/vagy CnF2n+l dltalanos képleti csoporttal

- n =1~ 6 ~ adott esetben helyettesitett fenilcsoport;
egyenes vagy elédgazd léncu indol-3-il-/1-4 szénatomos
alkil/-csoport vagy fluoratommel, kloratommal, egyenes
vagy elédgazd lancu, l-4 szénatomos alkilcsoporttal vagy
egyenes, illetve elédgazd léncu /l-4 szénatomos alkil/-
-oxi-csoporttal adott esetben helyettesitett tienilcso-

port, illetve tienil-metil-csoport;

- R/%/ jelentésel az R/2/-nél megadottak; azzal a megjegy-
zéssel, hogy az azonos jelentéskdron belil R/3/ és R/2/
mindenkori jelentése filiggetlen egymastdél és R/2/ az
R/3/-mal egy olyan, —/CHz/m— dltaldnos képletid lancot
képezhet, amelyben m jelentése 4-6 és amelyben az egyik
metiléncsoportot oxigénatom, kénatom vagy hidrogénatomot,
metilcsoportot, fenilcsoportot, benzilcsoportot vagy
fenetilcsoportot hordozdé nitrogénatom helyettesitheti;
és

- A jelentése egyenes vagy elégaz6é léncu, 1-18 szeénatomces
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alkilcsoport; egyenes vagy elégazd léancu, egyszeresen
vagy tobbszorosen telitetlen, 2-18 szénatomos alkenilcso-

port vagy [II] &ltalénos képletii csoport, amelyben

~— R/4/ jelenthet hidrogénatomot, egyenes vagy el-
dgazd léancu, 1-18 szénatomos alkilcsoportot;
egyenes vagy eldgazd léncu, egyszeresen vagy
t6bbszbrosen telitetlen, 2-18 szénatomos alkenil-
csoportot; monociklusos, biciklusos vagy multi-
ciklusos, egyenes vagy elégazdé lancu, l1-4 szén-
atomos alkilcsoporttal, egyenes vagy elégazd
lancu, 14 szénatomos alkoxicsoporttal, C

nF2n+l
dltaléanos képletii csoporttal - n=1-4 -, fluor-

atommal, klératommal, brématommaiiéagy hidroxil-
csoporttal adott esetben egyszeresen vagy két-
szeresen helyettesitett, 3-20 szénatomos ciklo-
alkilcsoportot; egyenes vagy elagazd léncu
Y—/CI—C2O-alkil/—csoportot; egyenes vagy elaga-
z0 lancu, egyszeresen vagy tobbszordsen telitet-
len Y—/C2—Cl8*alkenil/—csoportot; Y—/CB—C20 -
-~cikloalkil-csoportot, amelyben a cikloalkilcso-
port monociklusos, biciklusos vagy multiciklusos
lehet és adott esetben helyettesitve van egysze-
resen vagy kétszeresen egyenes vagy elégazd lan-
cu, l1-4 szénatomos alkilcsoporttal, egyehes vagy
elagazd léancu, 1-4 szénatomos alkoxicsoporttal,
Crlonsl dltalédnos képletli csoporttal gsn = 1-4 -,
fluoratommal, klératommal, brématommal/cagy_ﬁid—

roxilcsoporttal; fenilcsoportot, Y-fenil-csopor -
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tot; egyenes vagy eldgazd léncu fenil-/l-4 szén-
atomos alkil/-csoportot; egyences vagy elagazo
léancu fenil-/1-4 szénatomos alkoxi/-csoportot,
bifenililcsoportot, fluoratomot, klératomot, brim-
atomot, C Fs .4 dltalénos képleti csoportot -

n = 1-8 -, triklér-metil-csoportot, YH csoportot,
naftilcsoportot, cianocsoportot, nitrocsoportot;
azzal a megjegyzéssel, hogy Y jelentése oxigén-
atom, kénatom, szulfinilcsoport vagy szulfinil-
csoport, a fenilcsoportok pedig fluoratommal,
kloratommal, trifluor-metil-csoporttal, egyenes
vagy elagazdé léncu, l-4 szénatomos alkilcsoporttal
és/vagy egyenes vagy elédgazd lancu, 1l-4 szénato-
mos alkoxi csoporttal egyszeresen vagy kétszere-
sen adott esetben helyettesitve lehetnek;

R/5/ jelentésel az R/4/-nél megadottak; azzal a
megjegyzéssel, hogy az azonos jelentéskorsn bellUl
R/5/ és R/4/ mindenkori jelentése fiiggetlen epgy-
mast6l és abban az esetben, ha R/4/ és R/5/ a
fenilgyliriihtz két szomszédos helyzetben kapcsolo-
dik, egylittesen egy /CH2/P-léncot alkothat, ahol
p értéke 3 vagy 4;

R/6/ jelenthet hidrogénatomot, egyenes vagy ela-
gazé léncu, 1-15 szénatomos alkilcsoportot, egye-
nes vagy elégaz6 léncu, egyszeresen vagy tobbszo-
rosen telitetlen, 2-15 szénatomos alkenilcsopor-
tot, egyenes vagy elégazd lancu Y—/Cl-c15 -al-
kil/-csoportot, egyenes vagy elégaz6é lancu, egy-

szeresen vagy tobbszorosen telitetlen, 2-15 szén-
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atomos alkenilcsoportot, fenilcsoportot, Y-fe-
nil-csoportot, benzilcsoportot, bifenililcsopor-
tot, fluoratomot, klératomot, broématomot, jod-
atomot, C F, . ¢ dltalénos képletii csoportot -
n = 1-8—, triklér-metil-csoportot, naftilcso-
portot vagy YH &ltalénos képleti csoportot; az-
zal a megjegyzéssel, hogy Y jelentése a mar meg-

adott; és

- X jelentése oxigénatom vagy kénatom.

ElénySsen alkalmazhat6k azok a [III] &ltalénos képletil ve-

gylletek, amelyeknél

- R/1/ jelentése hidrogénatom, egyenes vagy elagazd lancu,
1-8 szénatomos alkilcsoport, egyenes vagy eléagazé lancu,
egyszeresen vagy kétszeresen telitetlen, 3-8 szénatomos
alkenilcsoport, fluoratommal, kloératommal, trifluor-me-
til-csoporttal, egyenes vagy eldgazdé léncu, l-4 szénato-
mos alkilcsoporttal és/vagy metoxicsoporttal egyszeresen
vagy kétszeresen adott esetben helyettesitett benzil-
csoport vagy egyenes léancu, illetve eldgazd léncu

/1-6 szénatomos alkil/-karbonil-csoport;

- R/2/ jelentése hidrogénatom, egyenes vagy elégazd lancu,
1-16 szénatomos alkilcsoport, egyenes vagy eldgazé lancu
/1-6 szénatomos alkil/-oxi-/1-6 szénatomos alkil/-cso-
port, egyenes vagy eléagazé léncu /1-6 szénatomos alkil/-
-oxi-fenil-csoport, egyenes vagy elégazdé lancu, egysze-
resen vagy tobbszorssen telitetlen, 2-16 szénatomos al-

kenilcsoport, monociklusos, biciklusos vagy multiciklu-



sos, 3%-10 szénatomos cikloalkilcsoport, egyenes vagy el-
dgazd léncu fenil-/1-6 szénatomos alkil/-csoport, egye-
nes vagy eldgazdé léncu difenil-/1-6 szénatomos alkil/-cso-
port fluoratommal, kloératommal, egyenes vagy elégazd lan-
cu, l-4 szénatomos alkilcsoporttal, 3-8 szénatomos ciklo-
alkilcsoporttal, egyenes vagy eldgazdé lancu, 1-8 szénato-
mos alkoxicsoporttal, 1-2 szénatomos alkilén-dioxi-cso-
porttal, /l-4 szénatomos alkoxi/-karbonil-metoxi-csoport-
tal, fenilcsoporttal, benzilcsoporttal, fenetilcsoport-
tal és/vagy tiofenilcsoporttal,adott esetben egyszeresen
vagy kétszeresen helyettesitett fenilcsoport, egyenes
vagy eldgaz6é léancu indol-3-il-/1-4 szénatomos alkil/-
—csoport vagy klératommal, egynes vagy elégazd lancu,

1-4 szénatomos alkilcsoporttal vagy egyenes lancu, illet-
ve eldgazd léncu, 1-4 szénatomos alkil-oxi-csoporttal

adott esetben helyettesitett tienilcsoportot tartalmazo
tienil-metil-csoport;

R/%/ jelentései zz R/2/-nél megadottak; azzal a megjegy-
zéssel, hogy az azonos jelentéskoron belll R/3/ és R/2/
mindenkori jelentése fiiggetlen egymdstol és R/2/ az R/3/-
~mal -/CHZ/m— dltalédnos képletld lancot alkothat, amelyben
az egyik metiléncsoportot oxigénatom, kénatom vagy hid-
rogénatomot, metilcsoportot, fenilcsoportot, benzilcso-
portot, illetve fenetilcsoportot hordozé nitrogénatom he-

lyettesitheti; és

A jelentése egyenes vagy eldgazd léncu, 1-16 szénatomos
alkilcsoport, egyenes vagy elagazd lancu, egyszeresen
vagy tobbszbrssen telitetlen, 3-16 szénatomos alkenilcso-
port vagy olyan, [II] &ltaldnos képletil csoport, amely-

ben
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—-— R/4/ jelentése hidrogénctom, egyenes vagy elégazo
léncu, 1-16 szénatomos alkilcsoport, egyenes vagy
elégazd léncu, egyszeresen vagy Lobbszorosen teli-
tetlen, 2-16 szénatomos alkenilcsoport, monocik-
lusos, biciklusos vagy multiciklusos, egyenes
vagy elédgaz6 léncu, l1-4 szénatomos alkilcsoport-
tal, illetve egyenes vagy elégazé léncu, 1-4
szénatomos alkoxicsoporttal egyszeresen adott eset-
ben helyettesitett, ?-12 szénatomos cikloalkil-
csoport, egyenes vagy elagazo Y—/Cl—016—alkil/—
—-csoport, cgyenes vagy elagazd lancu, egyszeresen
vagy tobbszorosen telitetlen Y—/C5—016~alkenil/—
—-csoport, monociklusos, biciklusos vagy multicik-
lusos, egyenes vagy elégazdé léancu, l-4 szénatomos
alkilcsoporttal, illetve egyenes vagy elagazé lan-
cu, 1-4 szénatomos alkoxicsoporttal egyszeresen
adott esetben helyettesitet?t Y—/CB-Cla—cikloalkil/~
-csoport, fenilcsoport, Y-fenil-csoport, fenil-
—/Cl-CZ—alkil/—csoport, egyenes vagy elagazd lén-
cu fenil—/Cl—Cq~alkoxi/—csoport, bifenililcsoport,
fluoratom, klératom, C F, 4 altalénos képleti
csoport - n = 1-4 -, triklér-metil-csoport, naf-
tilcsoport, cianocsoport; azzal a mepjegyzéssel,
hogy Y jelentése oxigénatom vagy kénatom és a
fenilcsoportok - adott esetben - helyettesitve
vannak egyszeresen vagy kétszeresen fluoratommal,
klératommal, trifluor-metil-csoporttal, 1-4 szén-
atomos alkilcsoporttal és/vagy 1-4 szénatomos al-

koxicsoporttal;
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~- R/5/ jelentéseil az R/4/-nél megadottak; azzal
a megjegyzéssel, hogy az azonos Jjelentéskdron
bellil R/5/ és R/4/ mindenkori Jjelentése fiiggetlen
egymastol és abban az esetben, ha R/4/ és R/5/
a fenilgylirihoz két szomszédos helyzetben kapcso-
1édik, egyiittesen -/CHz/p—léncot alkothat, ahol
p értéke 3 vagy 43

-— R/6/ jelentése hidrogénatom, egyenes vagy eléa-
gazbd léancu, 1-12 szénatomos alkilcsoport, egye-
nes vagy elégazd lancu, egyszeresen vagy ULobbszo-
rosen telitetlen, 3-12 szénatomos alkenilcsoport,
Y—/Cl-Cle—alkil/—csoport egyenes vagy elégazd
lanccal, egyenes vagy elédgaz0 léncu, egyszeresen
vagy tobbszordsen telitetlen Y—/C5-012—alkenil/—
-csoport, fenilcsoport, Y-fenil-csoport, ben-
zilcsoport, bifenililcsoport, fluoratom, klor-
atom, brématom, Chfons1 dltalédnos képletil csoport
- n = 14 -, triklér-metil-csoport vagy naftil-
csoport; azzal a megjegyzéssel, hogy Y jelentése

a mar megadott; és
- X jelentése oxigénatom vagy kénatom.

Kiilsnosen j6 eredménnyel alkalmazhatok azok a vegylletek,

amelyeknek [III] 4ltalénos képletében:

-~ R/1/ jelentése hidrogénatom, /1-4 szénatomos alkil/-kar-
bonil-csoport egyenes vagy elagazé lénccal, illetve ben-

zilcsoport;

- R/2/ jelentése hidrogénatom, egyenes vagy elégazd lancu,
1-12 szénatomos alkilcsoport, /l-6 szénatomos alkil/-

—oxi~/1-6 szénatomos alkil/-csoport, egyenes vagy elégazd



. .
eesee

- 11 -

léncu, egyszeresen vagy tobbszorosen telitetlen, 3-12
szénatomos alkenilcsoport, monociklusos, biciklusos vagy
multiciklusos, %-10 szénatomos cikloalkilcsoport, egye-
nes vagy eldgazd léancu fenil-/1-6 szénatomos alkil/-cso-
port, egyenes vagy eldgazé lancu difenil-/1-6 szénatomos
alkil/-csoport, trifluor-metil-csoporttal, fluoratommal,
klératommal, egyenes vagy elédgazbé léancu, l-4 szenatomos
alkilcsoporttal, egyenes vagy elagazdé léncu, 1-8 szénato-
mos alkoxicsoporttal, 1-2 szénatomos alkilén-dioxi-cso-
porttal, fenilcsoporttal, benzilcsoporttal és/vagy fene-
tilcsoporttal egyszeresen vagy kétszeresen adott esetben
helyettesitett fenilcsoport; egyenes vagy eldgazd lancu
indol-3~-il-/1-4 szénatomos alkil/-csoport vagy klératom-
mal, l-4 szénatomos alkilcsoporttal vagy l-4 szénatomos
alkoxicsoporttal a gyurin adott esetben helyettesitett

tienil-metil-csoport;

R/%/ jelentése hidrogénatom; illetve R/2/ és R/3/ egy
olyan, -/CH,/ - &ltalanos képletl léncot alkothat, emely-
ben m = 4-6 és az egyik metiléncsoport helyettesitve le-
het oxigénatommal, kénatommal vagy hidrogénatomot, metil-
csoportot, fenilcsoportot, benzilcsoportct , illetve fe-~

netilcsoportot hordozé nitrogénatommal;

A jelentése egyenes vagy eléagazd léancu, 1-12 szénatomos
alkilcsoport, egyenes vagy eléagazd léncu, egyszeresen
vagy tobbszbrosen telitetlen, 3-12 szénatomos alkenil-
csoport vagy egy olyan csoport, amelyneck [II] 4&ltalanos
képletében

—— R/4/ jelentése hidrogénatom, egyenes vagy el-

4gazd lancu, 1-16 szénatomos alkilcsoport,
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egyenes vagy elégazd lancu, egyszeresen vagy
tobbszorosen telitetlen, 2-12 szénatomos alkenil-
csoport, helyettesitetlen, monociklusos, bicik-
lusos vagy nulticiklusos, 3-12 szénatomos ciklo-
alkilcsoport, egyenes vagy eléagazd léncu

Y-/1-12 szénatomos alkil/-csoport, egyenes vagy
elédgazd léancu, egyszeresen vagy tobbszdrdsen
telitetlen Y~/3-12 szénatomos alkenil/-csoport,
helyettesitetlen monociklusos, biciklusos vagy
multiciklusos Y-/3-12 szénatomos cikloalkil/-
—-csoport; fenilcsoport, Y-fenil-csoport, fenil-
-/1-2 szénatomos alkil/-csoport, fenil-/l-4 szén-
atomos alkoxi/-csoport egyenes vagy elégazd
léanccal, bifenilcsoport, fluoratom, kldératom,
illetve naftilcsoport; azzal a megjegyzéssel,
hogy Y jelentése oxigénatom vagy kénatom €s a
fenilcsoportok fluoratommal, klératommal, tri-
fluor-metil-csoporttal, egyenes vagy elégazd
léncu, 1-4 szénatomos alkilcsoporttal, egyenes és/
vagy elégazd léancu, l-4 szénatomos alkoxicsoport-
tal egyszeresen vagy kétszeresen adott esetben
helyettesitve vannak;

R/5/ jelentéseiaz R/4/-nél megadottak; azzal a
megjegyzéssel, hogy az azonos jelentéskoron be-
141 R/S/ és R/4/ mindenkori Jjelentése fliggetlen
egyméstol;

R/6/ jelentése hidrogénatom, egyenes vagy eléga-
z6 léncu, 1-10 szénatomos alkilcsoport, egyenes

vagy celagazd lancu, egyszeresen vagy tobbszdrdsen
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telitetlen, %-10 szénatomos alkenilcsoport, egye-
nes vagy eldgazd léncu, epgyszeresen vagy tobb-

szorosen btelitetlen Y-/3-10 szénatomos alkenil/-
-csoport, fenilcsoport, Y-fenil-csoport, benzil-
csoport, fluoratom, klératom vagy trifluor-metil-

-csoport; és

- X jelentése oxigénatom.

Egészen kiilonlegesen jO eredménnyel alkalmazhaték azok a

vegyiiletek, amelyeknek [III] &ltalénos képletében:

- R/1/ jelentése hidrogénatom, metil-kerbonil-csoport vagy

benzilcsoport;

- R/2/ jelentése hidrogénatom, egyenes vagy eléagaz6 léncu,
1-10 szénatomos alkilcsoport, egyenes vagy elégazé léan-
cu, egyszeresen vagy tabbszafbsen telitetlen, 3-10 szén-
atomos alkenilcsoport, /l1-% szénatomos alkil/-oxi-/1-3
szénatomos alkil/-csoport, monociklusos, biclixlusos vagy
multiciklusos, %-10 szénatomos cikloalkilcsoport, fenil-
~/1-4 szénatomos alkil/-csoport cgyenes Vagy elagazd
lénccal, difenil-/l-4 szénatomos alkil/-csoport egyenes
vagy elégazé lénccal, fluoratommal, kloratoumal, egyenes
vagy elégazd lancu, l-4 szénatomos alkilcsoporttal, egye-
nes vagy elédgazd lancu, 1-6 szénatomos alkoxicsoporttal,
1-2 szénatomos alkilén-dioxi-csoporttal, fenilcsoporttal,
benzilcsoporttal és/vagy fenetilcsoporttal epyszeresen
vagy kétszeresen adott esetben helyettesitett fenilcso-
port; egyenes vagy elédgazé lancu indol-3-il-/1-4 szén—
atomos alkil/-csoport, & tienilcsoporton kloratommal,

1-4 szénatomos alkilcsoporttal, illetve 1-4 szénatomos
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alkoxicsoporttal adott esetben helyettesitett tienil-me-

til-csoport;

R/3/ jelentése hidrogénatom;

A jelentése egyenes vagy elégazd lancu, l-12 szénatomos
alkilcsoport, egyenes vagy eldgazd léncu, egyszeresen
vagy tobbszordsen telitetlen,.3-10 szénatomos alkenil-
csoport vagy olyan csoport, amelynek [I1] altaléanos kép-

letében

-— R/4/ jelentése hidrogénatom, egyenes vagy el-
agaz6 léncu, 1-12 szénatomos alkilcsoport, egye—
nes vagy elégazd léncu, egyszeresen vagy tibbszo-
rgsen telitetlen, 2-12 szénatowmos &alkenilcso-
port, helyettesitetlen, monociklusos, biciklu-
sos vagy multiciklusos, %-10 szénatomos ciklo-
alkilcsoport, egyenes vagy elédgazd lancu
Y-/1-12 szénatomos alkil/-csoport, egyenes vagy
eldgazd lancu, egyszeresen vegy tobbszdrosen
telitetlen, %-12 szénatomos alkenilcsoport,
helyettesitetlen, monociklusos, biciklusos
vagy multiciklusos Y-/3-10 szénatomos ciklo-
alkil/-csoport, fenilcsopoert, Y-fenil-csoport,
benzilcsoport, benzil-oxi-csoport, bifenilil-
csoport, fluoratom, kloératom vapgy trifluor-
-metil-csoport; azzal a megjegyzéssel, hogy
Y jelentése oxigénatom és a fenilcsoportok
fluoratommal, klératommal, trifluor-metil-cso-
porttal, egyenes vagy eldagazdé léancu, 1-4 szén-
atomos alkilcsoporttal és/vagy egyenes vagy

eldgazd léncu, l-4 szénatomos alkoxicsoporttal
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egyszeresen vagy xétszeresen adott esetben he-

lyettesitve vannak;

-- R/5/ jelentése hidrogénatom, egyenes vagy elégazod
lancu, 1-12 szénatomos alkilcsoport, egyenes vagy
eldgazé léncu, egyszeresen vagy kétszeresen teli-
tetlen, 2-12 szénatomos alkenilcsoport, 3%-6 szén-
atomos cikloalkilcsoport, egyenes vagy elégazd
lancu Y-/1-12 szénatomos alkil/-csoport,

Y-/3-6 szénatomos cikloalkil/-csoport, fenilcso-
port, Y-fenil-csoport, benzilcsoport, fluoratom,
kloratom vagy trifluor-metil-csoport;

~- R/6/ jelentése hidrogénatom; és

- X jelentése oxigénatom.

Meglepetéssel tapasztaltuk, hogy a béta-hidroxi-etil-amin-
-szérmazékok - a mindenkori szubsztituenseilk szerkezetétol fig-
géen - hatédsosan gatoljadk a gombak exoenzimjeit /patogenitasliak-
torait/, gombasld, valamint antimikotikus hatéssal rendelkeznek
és kiilonosen kivaldan gatoljak a patogén fazisu, dimorf éleszti-

gombak novekedését,

A taldlményunk térgyat képezi ennélfogva a [I] 4&ltaléanos
képletli béta-hidroxi-etil-amin-szérmazékoknak, valamint az eze-
ket a szarmazékokat hatdanyagként tartalmazd gyodgyaszati készit-
ményeknek az &l kalmazédsa gombds megbetegedések megeldzéseére,
illetve gombds betegségekben szenveddk gydgyitésara. A [I] 4dlta-

lénos képletben:

- R/1/ jelentése hidrogénatom, egyenes vagy elégazd lancu,

1-10 szénatomos alkilcsoport, egyenes vagy elégazd lancu,
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egyszeresen vagy btobbszorosen telitetlen, 2-10 szénato-
mos alkenilcsoport, fluoratommal, klératommal, bromatom—
mal, trifluor-metil-csoporttal, egyenes vagy elagazo
léncu, 1-4 szénatomos alkilcsoporttal, metoxicsoporttal,
fenil-oxi-csoporttal és/vagy fenilcsoporttal egyszere-
sen vagy tobbszordsen adott esetben helyettesitett.ben-
zilcsoport;

R/2/ jelentése hidrogénatom, egyenes vegy eldgazd lancu,
1-10 szénatomos alkilcsoport, egyenes vagy elégazd lan-
cu, egyszeresen vayy tUbLszirdsen telitetlen, 2-10 szén-
atomos alkenilcsoport, %-10 szénatomos cikloalkilcso-
port, egyenes vagy eldgazé léncu, fenil-/1-6 szénatomos
alkil/-csoport, egyenes vagy elégazd lancu, egyszeresen
vagy kétszeresen telitetlen fenil-/2-6 szénatomos alke-
nil/-csoport, difenil-/1-6 szénatomos alkil/-csoport
egyencs vagy elédgazé lénccal, fluoratommal, kloratommal,
brématommal, egyenes lancu, l-4 szénatomos alkilcsoport-
tal, %-8 szénatomos cikloalkilcsoporttal, hidroxilcso-
porttal, merkaptocsoporttal, egyenes vagy eldgazd lancu,
1-10 szénatomos alkoxicsoporttal, fenilcsoporttal, ben-
zilcsoporttal, fenetilcsoporttal, tiofenilcsoporttal
és/vagy C Fo .9 dltalénos képletii csoporttal - n = 1-6 -
egyszeresen vagy tobbszdrisen adott esetben helyettesi-

tett fenilcsoport;

R/3/ jelentései az R/2/-nél megadottak; azzal a megjegy-
zéssel, hogy az azonos jelentéskorsn beliil R/3/ és R/2/
mindenkori jelentése fliggetlen egyméastdél, tovabba R/2/

és R/%3/ egy —/CH2/m- 4ltalanos képleti lancot képezhet,
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amelyben m = 4-6 és az egyik metiléncsoport helyettesit-
ve lehet oxigénatommal, kénatommal vagy hidrogeénatomot,
metilcsoportot, fenilcsoportot, benzilcsoportot, illetve

fenetilcsoportot hordozd nitrogénatommalj;

R/4/ jelentése hidrogénatom, egyenes vagy eléagazd lancu,
1-15 szénatomos alkilcsoport, egyenes vagy elagazd léncu,
egyszeresen vagy tobbszdrosen telitetlen, 2-15 szénatpmos
alkenilcsoport, monociklusos, biciklusos vagy multicik-
lusos, egyenes léncu, l1-4 szénatomos alkilcsoporttal,
egyenes léncu, 1-4 szénatomos alkoxicsoporttal, C F, ..
4ltalénos képleti csoporttal - n = 1-4 -, fluoratommal,
klératommal, brématommal és/vagy hidroxilcsoporttal cgy-
szeresen vagy kétszeresen adott esetben helyettesitett,
3-20 szénatomos cikloalkilcsoport - igy példaul norborpil-
csoport, adamantilcsoport vagy dekahidronaftilcsoport -j
egyenes vagy eldgazd lancu Y-/1-15 szénatomos alkil/-
-csoport, egyenes vagy elégazd lancu, egyszeresen vagy

t obbszdrdsen telitetlen Y-/2-15 szénatomos alkenil/-cso-
port, monociklusos, biciklusos vagy multiciklusos, egye-
nes léncu, 1-4 szénatomos alkilcsoporttal, egyenes lén-
cu, l-4 szénatomos alkoxicsoporttal, C I, .4 dltalénos
képletii csoporttal — n = 1-4 -, Fluoratommal, kldératom-
mal, brématommal és/vagy hidroxilcsoporttal egyszeresen
vagy kétszeresen adott esetben helyettesitett, 3-20 szen-
atomos Y-/3-20 szénatomos cikloalkil/-csoport, fenilcso-
port, Y-fenil-csoport, fenil-/1-2 szénatomos alkil/-cso-
port, bifenililcsoport, fluoratom, kléretom, briématom,
jbédatom, Cnfons1 dltalénos képletd csoport - n = 1-8 -,

triklér-metil-csoport, YH &ltalénos képleti csoport, naf-
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tilcsoport, cianocsoport, nitrocsoport; azzal a megjegy-

zéssel, hogy Y Jjelentése oxipénatom vapgy kénatom;

- R/5/ jelentéseiaz R/4/-nél megadottak; azzal a megjegy-
zéssel, hogy az azonos jelentéskiron belil R/5/ és R/4/
mindenkori jelentése fliggetlen egymdstdl, tovabba abban az
esetben, ha R/4/ és R/5/ a fenilgylirihoz egyméssal szom-
szédos helyzetekben kapcsolddik, egylttesen -/CH2/p— a4l-
talénos képleti léncot alkothat, shol p értéke 3 vagy 4;

- R/6/ jelentése hidrogénatom, egyenes vagy eléagazd léancu,
1-15 szénatomos alkilcsoport, egvenes vagy elégazd lancu,
egyszeresen vagy tobbszdrdsen telitetlen, 2-10 szénatomos
alkenilcsoport, egyenes vagy elagazd lancu ¥Y-/1-15 szén-
atomos alkil/-csoport, egyenes vagy. elagazd lancu, egy-
szeresen vagy tobbszorssen telitetlen Y-/2-15 szénatomos
alkenil/~csoport, fenilcsoport, ¥Y-fenil-csoport, benzil-
csoport, bifenililecsoport, fluoratom, klératom, bromatom,
jodatom, CnF2n+l dltalénos képletd csoport - n = 1-8 -,
triklér-metil-csoport, naftilecsoport vagy YH altaldénos
képletii csoporb; azzal a megjegyzéssel, hopgy ¥ jclentése
oxigénatom vagy kénatom;
- X Jjelentése oxigénatoyykénatom, szulfinilcsoport vagy
szulfonilcsoport
Az elbzBekben definidlt, [I] altalénos képleti vegylileteket
- Snmagukban vagy gyoégyszerkészitmények forméjdban - gyodgyészati
szempontbdl elfogadhatd savakkal képzett séik elakjéban is lchet

alkalmazni e

A [I] 4ltalénos képletili vegyiiletek kdzll elénySsen lchet al-

kalmezni - adott esetben gyodgydszati szempontbdél elfogadhatd so-
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ik alakjédban - azokat, amelyeknek képletében:

- R/1/ jelentése hidrogénatom, egyenes vagy elagazd lancu,
1-8 szénatomos alkilcsoport, egyenes vagy eléagazd léhcu,
egyszeresen vagy tiébbszordsen telitetlen, 3-10 szénato-
mos alkenilcsoport, fluoratommal, klératommal, trifluor-
-metil-csoporttal, egyenes vagy elédgazd lancu, 1-4 szén-
atomos alkilcsoporttal és/vagy metoxicsoporttal egyszere—
sen vagy kétszeresen adott esetben helyettesitett ben-

zilcsoport;

- R/2/ jelentése hidrogénatom, egyenes vagy eldgazd lincu,
1-8 szénatomos alkilcsoport, egyenes vagy elédgazd lancu,
epgyszeresen vagy tobbszorosen telitetlen, 3-10 szénato-
mos alkenilcsoport, egyenes vagy elagazd lancu fenil-
-/1-6 szénatomos alkil/-csoport, egyenes vagy clagazd
lancu fenil-/1-6 szénatomos alkil/-csoport, egyenes vegy
elégazd lancu difenil-/1-6 szénatomos alkil/-csoport,
hidroxilecsoporttal, fluoratommel, klératommal, brématom-—
mal, egyenes vagy eléagaz6 lancu, l-4 szénatomos alkil-
csoporttal, egynenes vagy elagazd léncu, 1-4 szénatomos
alkoxicsoporttal, fenilcsoporttal,benzilcsoporttal és/
vagy fenetilcsoporttal egyszeresen vagy kétszeresen

adott esetben helyettesitett fenilcsoport;

- R/3/ jelentései az R/2/-nél megadottak; azzal a megjepgy-
zéssel, hogy az azonos jelentésksron belil R/3/ és R/2/
nindenkori jelentése fiiggetlen egymastoél, tovibba R/2/
és R/3/ egylttesen egy —/CH2/m' dltaldnos képleti lan-
cot képezhet, amelyben m jelentése 4-6 és az cgyik me-
tiléncsoport helyettesitve lehet oxigénatommal vagy

hidrogénatomot, metilcsoportot, fenilcsoportot, benzil-
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csoportot vagy fenetilcsoportot hordozé nitrogénatommal;

R/4/ jelentése hidrogénatom, 1-15 széneatomos , egyenes
vagy elégazé léancu alkilcsoport, 2-15 szenatomos, egyenes
vagy elagazdé lancu, egyszeresen vagy tobbszorosen teli-
tetlen alkenilcsoport, monociklusos, biciklusos vagy mul-
ticiklusos, egyenes vagy elégazd léncu, 1l-4 szénatomos
alkilcsoporttal, egyenes vagy elégazé léncu, 1-4 széna-
tomog alkoxicsoporttal egyszeresen adott esetben helyet-
tesitett, 3-15 szénatomos cikloalkilcsoport - példaul
norbarnilcsoport, adamantilcsoport, dekahidronaftilcso-
port -, egyenes vagy elagaz6é lancu Y-/1-10 szénatomos al-
kiltesoport, egyenes vagy elégazl lancu, egyszeresen vagy
t5bbszorosen telitetlen Y~/2-10 szénatomos alkenil/-cso-
port, monociklusos, biciklusos vagy multiciklusos, egye-
nes vagy elégaz6 léncu, l-4 szénatomos alkilcsoporttal
vagy egyenes vagy elégazdé léncu, l-4 szénatomos alkoxi-
csoporttal egyszeresen adott esetben helyettesitett
Y~/%-15 szénatomos cikloalkil/-csoport, fenilcsoport,
Y-fenil-csoport, fenil-/1-2 szénatomos alkil/-csoport,
bifenililcsoport, fluorstom, klératom, CnF2n+l altalénos
képletii csoport — n = l-4 -, trikloér-metil-csoport, naf-
tilcsoport vagy cianocsoport; azzal a megjegyzéssel,

hogy Y jelentése oxigenatom vagy kénatom;

R/5/ jelentései az R/4/-nél megadottak; azzal a negjegy—
zéssel, hogy azonos jelentéskorsn belil R/5/ és R/4/
mindenkori jelentése riggetlen egymastol, tovabba abban
az esetben, ha K/4/ és R/5/ a fenilgylrihoz egymassal
szomszédos helyzetekben kapcsolddik, egylttesen egy

”/CHE/p” altalénos képletit lancot alkothat, ahol p értéke
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3 vagy 4;

- R/6/ jelentése hidrogénatom, egyenes vagy eldgazd léncu,
1-10 szénatomos alkilcsoport, egyenes vagy eldgazd ldncu
Y-/1-10 szénatomos alkil/-csoport, egyenes vagy eldgazd
léancu, egyszeresen vagy kétszeresen telitetlen Y-/2-10
szénatomos alkenil/-csoport, fenilcsoport, benzilcsoport,
bifenililcsoport, fluoratom, klératom, brdématom, CrFonsl
4ltaldnos képletii csoport - n = 1-4 -, triklor-metil-
-csoport vagy naftilcsoport; azzal a megjegyzéssel, hogy

Y jelentése oxigénatom vagy kénatom;
- X jelentése oxigénatom vagy kénatome

Kiilonosen eldénydsen alkalmazhatdok azok a vegyliletek, amelyek-

nek /I/ dltaldnos képletében

- R/1/ jelentése hidrogénatom, egyenes vagy eldgazé lancu,
1-8 szénatomos alkilcsoport, fluoratommal, klératommal,
trifluor-metil-csoporttal, egyenes vagy eldgazé lancu,
1-4 szénatomos alkilcsoporttal és/vagy metoxicsoporttal
egyszeresen vagy kétszeresen adott esetben helyettesitett

benzilcsoport;

- R/2/ jelentése hidrogénatom, egyenes vagy eldgazdé ldncu,
1-8 gzénatomos alkilcsoport, egyenes vagy eldgazd ldncu,
egyszeresen vagy kétszeresen telitetlen, 3-10 szénatomnos
alkenilcsoport, egyenes vagy eldgazé ldancu fenil-/1-6
szénatomos alkil/-csoport, egyenes vagy eldgazd ldncu
difenil-/1-6 szénatomos alkil/-csoport, hidroxilcsoporttal
fluoratommal, klératommal, brdématommal, egyenes vagy
eldgazd ldncu, l1-4 szénatomos alkilcsoporttal, egyenes

vagy elédgazdé ldncu, l-4 szénatomos alkoxicsoporttal, fe-



- 22 -

nilcsoporttal és/vagy benzilcsoporttal egyszeresen vagy

kétszeresen adott esetben helyettesitett fenilcsoport,

R/3/ jelentése hidrogénatom vagy R/2/ és R/3/ egylittesen
egy -/CHz/m— 4ltaldnos képletii ldncot alkot - m = 4-5 -,
amelyben egy metiléncsoport helyettesitve lehet egy oxi-
génatommal vagy hidrogénatomot, metilcsoportot, fenil-

csoportot, benzilcsoportot vagy fenetilcsoportot hordozd

nitrogénatommal;

R/4/ jelentése hidrogénatom, egynes vagy eldgazd léancu,
1-10 szénatomos alkilcsoport, egyenes vagy eldgazé ldancu,
egyszeresen vary tobbszidrosen telitetlen, 2-10 szénato-
mos alkenilcsoport, monociklusos, biciklusos vagy multi-
ciklusos, 3-15 szénatomos cikloalkilcsoport - példdul
norbanilcsoport, adamantilcsoport vagy dekahidronaftil-
csoport -, egyenes vagy eldgazd léncu Y-/1-10 szénatomos
alkil/-csoport, egyenes vagy eldgazd ldncu, egyszeresen
vagy tobbszbrosen telitetlen Y-/2-10 szénatomos alkenil/-
-csoport, monociklusos, biciklusos vagy multiciklusos
Y-/3-15 szénatomos cikloalkil/-csoport, fenilcsoport,
Y-fenil-csoport, benzilcsoport, bifenililcsoport, fluor-
atom, klératom, C F, .4 dltaldnos képleti csoport -

n = 1-4 -, naftilcsoport vagy cianocsoport; azzal a meg-

jegyzéssel, hogy Y jelentése oxigénatom vagy kénatom;

R/5/ jelentései az R/4/-nél megadottak; azzal a megjegyzés:
sel, hogy az azonos jelentéskoron beliill R/5/ és R/4/ min-

denkori jelentése fliggetlen egymastdl;
R/6/ jelentése hidrogénatom, 1-4 szénétomos, egyenes vagy
eldgazé ldancu alkilecsoport, Y-/1-4 szénatomos alkil/—;

-csoport egyenes vagy eldgazé ldnccal, fluoratom, klor-



atom vagy trifluor-metil-csoport; azzal a megjegyzéssel,

hogy Y jelentése oxigénatom vagy kénatom;
- X jelentése oxigénatome

Egészen kivadld eredménnyel alkalmazhatdk azok a vegyiiletek,

amelyeknek /I/ dltaldnos képletében
- R/1/ jelentése hidrogénatom vagy benzilcsoport;

- R/2/ jelentése hidroménatom, egyenes vagy eldgazd lancu,
1-8 szénatomos alkilcsoport, tovdbbd olyan, egyenes vagy
eldgazé ldncu fenil-/1-4 szénatomos alkil/-csoport,
amely magban -~ adott esetben - egyszeresen szubsztitudlt
lehet fluoratommal, kldératommal, egyenes vagy eldgazé
ldncu, 1-4 szénatomos alkilcsoporttal, egyenes vagy eld-

gazd léancu, 1-4 szénatomos alkoxicsoporttal;
~ R/3/ jelentése hidrogénatom;

- R/4/ jelentése hidrogénatom, egyenes vagy eldgazd lancu,
1-10 szénatomos alkilcsoport, egyenes vagy eldgazd léncu,
egyszeresen vagy tobbszdrdsen telitetlen, 2-10 szénato-
mos alkenilcsoport, monociklusos, biciklusos vagy multi-
ciklusos, 3-15 szénatomos cikloalkilcsoport - példaul
norbornil, adamantil vacy dekahidronaftilcsoport -,
egyenes vagy eldgazé lancu Y-/1-10 szénatomos alkil/.-c3o-
port, monociklusos, biciklusos vagy multiciklusos
Y-/3-15 szénatomos cikloalkil/-csoport, fenilcsoport,
Y-fenil-csoport, beizilcsoport, bifenililcsoport, fluor-
atom, klératom vagy Cofonii altaldnos képleti csoport;
azzal a megjegyzéssel, hogy n = 1-4 és Y jelentése kén-

aton;
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- R/5/ jelentése hidrogénatom, egyenes vagy eldgazd ldncu,
1-6 szénatomos alkilcsoport, epgyenes vagy eldgazd ldncu,
egyszeresen vagy tobbszordsen telitetlen, 2-6 szénatomos
alkenilcsoport, 3-6 szénatomos cikloalkilcsoport, egyenes
vagy eldgazé ldncu Y-/1-6 szénatomos alkil/-csoport,
Y-/3-6 szénatomos cikloalkil/-csopoxrt, fenilcsoport,
Y-fenil-csoport, benzilcsoport, fluoratom, klératom vagy
trifluor-metil-csoport; azzal a megjegyzéssel, hogy Y

jelentése oxigénatom;
- R/6/ jelentése hidrogénatom;
- X jelentése oxigénatom.

A leirsdsban szerepld alkilcsoportok és alkenilcsoportok
egyenes ldncuak és eldgazd ldncuak egyarant lehetnek; még abban

az esetben is, ha ezt kildn nem jeleztiike

A /I/ 4ltaldnos képletil vegyiileteket példdul a 4 191 765,
sz. amerikai egyesiilt dllamokbeli szabadalmi leirdsban ismer-
tetett eljdrdssal lehet elddllitani. A kiinduldsi anyapként al-
kalmazott vegyiileteket meg lehet vdsdrolni vagy ismert mddon

eld lehet allitani.

Taldlmdnyunk nemcsak a /I/ dltaldnos képletil szabad bdazi-
soknak, hanem a szabad bdzisok savaddicidés sdéinak - mint a gom-
bdk exoenzimjét ugyancsak hatdsosan gdtldé anyagoknak - az al-
kalmazdsdra is vonatkozik.

A gydgyészati szempontbdl elfogadhatd, séképzd savakra pél-
daként megemlitjiik a szervetlen savak kozlil a sésavat, a hidro-
gén-bromidot, a hidrogén-jodidot, a kénsavat, a foszforsavat
és a salétromsavat, a szerves savak kOzlil pedig a malonsavat,

az oxdlsavat, a glukonsavat, a kdmforszulfonsavat, a benzolszul-
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fonsavat, ecetsavat, propionsavat, p-toluolszulfonsavat vagy

szalicilsavat,

A [I] 4ltalénos képletil vegyliletek legaldbb egy aszimmetri-
kus szénatommal rendelkeznek, igy enantiomerek és diasztereo-
merek alakjéban egyarant eldéfordulhatnak. Talédlményunk vonatko-
zik mind a tiszta izomerek, mind az izomerelegyek felhasznélé-
sdra. A diasztereomer elegyeket szokdsosan alkalmazott modsze-
rekkel, példéul megfeleld olddszerekbSl végzett szelektiv kris-
tdlyositéssal vagy szilikagélen, illetve aluminium-oxidon vég-
rehajtott kromatografdidssal szét lchet valasztani komponense-

ikkre.

A racemdtokat szokdsosan alkelmazott moédszerekkel lehet
enanbiomerekre bontani: példaul optikailag aktiv savakkal vég-
rehajtott soképzéssel, a diasztereomer sok szétvalasztasaval
és a tiszta enantiomerek valamilyen bézissal vald felszabadi-
tasaval. Mindezen tulmenéen az enantiomereket kromatografias
mbédszerekkel is el lehet kiiloniteni kirélis fézisokra vagy en-

zimes eljéarasokkal is szét lehet valasztani a racemdtokat,

A [I] &ltalénos képletl vegyliletek, savaddicidés soOik és
fiziolégiéilag hidrolizéalhaté szarmazékaik értékes gydgyhatisu
anyagok. Elsésorban a mikrobak ellen hatnak és alkalmasak ar-
ra, hogy embereknél és kiilonbodz6é emldésdllatoknal megeldzziik
velilk a gombds megbetegedéseket, illetve kezeljik velik a

gombds fertdzésben szenvediket.

A [I] 4ltalénos képleti vegyliletek in vitro nagyon hata-
sosak a bérgombdk - példdul a Trichophyton mentagrophytes, a
Microsporum canis, az Epidermophyton floccosum -, a penészgom-

bak - példdul az Aspergillus niger -, az élesztOgombak - igy
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a Candida albicans, a C. tropicalis, a Torulopsis glabrata és
a Trichosporon cutaneum -, a protozodk - igy a Trichomonas va-
ginalis vagy a Te. fetus - vagy & grampozitiv és a gramnegativ

baktériumok ellene.

In vivo korilmények kozott is — példaul egerek kisérleti
vesekandiddzisandl - az oralisan vagy parenteralisan alkalmazott
vagyiiletek igen j6 szisztémids hatést mutatnak, igy Candida al-
bicans ellen. Ebben az esetben a Candida albicans élesztdgomba
olsésoerban az exoenzimrendszert befolydsolja olyan mértékben,
hogy a koérokoz6 patogenitésa kifejezetten csokken. Hasonldan
nagyon jé hatéast tapasztaltunk tengerimalacoknal a Kilonbozo,
bérgombas megbetegedéseket eléidézd korokozok ellen - példaul
a Trichophyton mentagrophytes ellen - oralis, parenteréalis vagy

lokdlis alkalmazds esetén .

Az embergydgyészatban a javasolt felhasznalasok példéaul a
kivetkezbk lehetnek: Trichophyton metagrophyték és mas Tricho-
phytéak, mikrosporafajték, Epidermophyton floccosum és kétfazisu
combék, példaul penészgombak &altal okpzott bérpombasoddsok és
sziszbémids gombafertézések ellen. Blsésorban a mélyrehatd, a
Candida albicans altal eldidézett gombafertdzéseknél lehet jo
eredményeket eldidézni a talalmany szerinti vegylletekekkel,
amelyek megakadédlyozzdk a gombak behatolaséat a gazdasejtekbe,
illetve mepgnehezitik a gombdk szémara a behatolast a pazdasej-—

tekbe.

Az &llatgydgyédszatban példaul a kovetkezok lehetnek a Ja-
vasolt felhasznalédsok: az osszes gombéds bdérmegbetepedés, illet-
ve szisztémids pombéas megbetegedések ellen; ecseken belll a maxr

emlitett kérokozdk &ltal eldidézett betepgségek ellen elsdsorban.
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A taldlmanyunk targyét képezik azok a gybgyészati készit-
mények is, amelyek nem mérgezd, iners, gyogyészati szempontbdl

alkalmas hordozdanyagok mellett egyet vagy tibbet tartalmaznak
a taldlményunk szerint alkalmazhaté hatdanyagokboél. A talalma-
nyunkhoz tartozik még az ezeknek a kézsitményeknek az eléalli-
téaséra szolgdld eljarés is.

A

A nem toxikus, iners, gyogyészati szempontbdél alkalmas hor-
dozdanyagokon sziléard, félig szilérd vagy folyékony higitd anya-
gokat, toltdanyagokat és mindenféle kiszerelési segédanyagokat
ertjlike.

A kiilonbszd, Candida albicansbeli foszfolipazokat gatlod
adalékanyagnak a pacilensekben mindeniitt elegendé koncentréacid-
ban rendelkezésre kell &llnia ott, shol a gomba meg tud teleped-
ni a szerveket bedgyazd légy sejtszovetekben. Igy a meglfeleld
hatdanyagot olyan koncentracioban kell biztositani, amely &z

clbzetes &llatkisérletek sorén hatasosnak bizonyult.

A mélyre keriilt Candidose sulyos kérképeilt mutatd betegek
tobbnyire rossz allapotban vannak. lMagas lazuk van és gyakran
fellépnek tovabbi betegségek. Az adapgoldsi utasitésokat illeto-
en kiillonbséget kell tenni aszerint, hogy megellzésrdl vagy di-
agnosztizalt fertézés kikezelésérdl van-e szd. llegeldzés eseton
abbbdl lehet kiindulni, hogy a betegek &altalénos dllapota jobb,
tehadt lchetséges a szajon keresztlili szervezetbe juttatds. EZb-~
ben az esetben alkalmazni lehet tablettékat, oldatokat, géleket
vagy liofilizdlt leveket. A diagnosztizadlt mély kanuiddzisok-
nal gyskran abbdél kell kiindulni, hogy a hatdanyag szabélyozott
ordlis felvétele nem mindig biztositott. Ebben az esetben szé-

mitdsba jon a parenterdlis alkalmazasi formak hasznalata. Ki-
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vételes esetben gondolni lehet a szubkutén beadasra is.

A megelbzéses kezelést 1lletden elsésorban sz imunkompri-
malt paciensek jonnek szdba, akik megfeleld gydgyszeres terhelés
vagy szervezetl immunprovléma miatt ebben az allapotban vannak.
Ilyenek elslsorban a szervatiiltetéses paciensek, s cukorbetegek
és/vagy zsirdaganatos betegek, az AIDS-esek, a kemoterdpiéds ke-
zelés alatt alldk, a hosszu iddé 6ta mesterségesen lélegeztetet-

tek stbo

A vegylletek gatld hatast mutatnak a Candida albicans fosz-
folipéazara; mégpedig olyan koncentracidkban, amelyek messze
alatta vannak a Candida albicans elleni hatdanysgra in vitro
megdllapitott minimélis inhibitor-koncentracidknak. Igy rendsze-
rint kisebb doézisokban lehet alkalmazni ezeket a vegylileteket,

mint amikor mé&r gombaellenes terdpidrdl van szob.

A betegekben kifejtett hatés azon alapszik, hogy a hatda-
nyagok a parenchyma /ldgyszovet/ kozelében taldlhatd Candida-
sejtekre két kilonbszé hatédst fejtenek ki. Az elsé hatéas abban
nyilvénul meg, hogy a hatdanyagok megakadalyozzdk az élesztdgom=—
basejtek ratapadasdt a test sejtjeire. A masik hatés abban aka-
délyozza meg a Candida albicans-t, hogy a tes sejtjeibe behatol-
jon a csiratomldécskéivel. Ennek a kettds hatasnak az eredménye-
ként az élesztbgombdk nem tudjak teljes mértékben kifejteni koér-
okoz6 hatésuket. Zzzel kapcsolatban ezonban meg kell emliteni,
hogy a foszfolipdzokon kivlil a Candida albicans még tovabbi be-
tegséget eredményezd mechanizmusokra képes, példaul a proteaz
enzim révén. A behatolashoz vezetd elsd lépés azonban mindeneset-

re a test sejtjeire vald réatapadéds. Liivel a foszfolipazgatlok
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akadalyozzék ezt a tapadédst, a tobbi betegséget okozd mechaniz-

mus sem tud teljes mértékben érvényre jutni.

Adagoléasi formaként szémitadsba lehet venni példéaul a tab-
lettakat, drazsékat, kapszulédkat, pilulékat, vizes oldatokat,
szuszpenzidkat és emulzidkat, adott esetben steril, injektalha~
t6 oldatokat, nemvizes emulzidkat, szuszpenzidkat és oldatokat,

kendcstket, krémeket, pasztakat, lemosdszereket, permeteket.

A profilaktikusan és terdpidsan hatésosan alkalmazhatd ve-
cylileteket az eldzé bekezdésben felsorolt gyogyaszati készitmé-
nyekbe mintegy 0,1-99,5 m% - eldnydsen mintegy C,5-95 m% - meny-

nyiségben célszerii beletenni.

A felsorolt gybdgyaszati készitmények a taldlményunk szerint
alkalmazott hatdanyagokon kiviil tovabbi gydgyhatasu anyagokat

is tartalmazhathnake.

A felsorolt gybgyédszati készitményeket szokasos médon, is-
mert eljérasokkal &llitjuk eld; példaul ugy, hogy a hatbanyagot
vagy a hatdanyagokat Usszekeverjik hordozbanyaggal vagy hordozod-

anyagokkal e

A taldlményunkhoz tartozik a taldlményunk szerinti hato-
anyagok, illetve az egy vagy tobb talalményunk szerinti hato-
anyagot tartalmazd gydpydszati készitmények alkalmazasa az ember-
és 4llabtgydgyaszatban a mar felsorolt betegsépgek elharitésara,
illetve a felsorolt betegségekben szenveddk allapoténak a javi-
tasara és/vagy a betegek kigyégyitéséra;

A hatéanyagokat vagy a gyodgyaszati készitményeket loxélisan,

or4dlisan, parenterdlisan, intraperitonedlisan és/vagy rekbali-

san lehet alkalmazni.
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A taldlményunk szerinti hatdanyagot vagy hatdanyagokat 41-
taldban legaldbb mintegy 0,05 - eldénydsen 0,1, célszeriien 0,5 -
mg/kg testtomeg napi dézisban, legfeljebb 200 - eldénydsen 100,
célszeriien 10 - mg/kg testtomeg napi ddézisban alkalmazzuk a kKi-
véant eredmény eléréséhez. Az Usszdézist 1-8, eldnybsen 1-3 egy-
szeri adagban alkalmazzuk; mély mikézis esetén azonban lényege-

sen hosszabb iddén, akdr hat héten &to.

Ezzel kapcsolatban azonban megemlitjiik, hogy bizonyos ese-
tekben el lehet térni az eledzd bekezdésben kozolt dézisoktdl
a kezelendd test fajtdjatdl és tamegétél, a megbetegedés fajtd-
Jatdl és sulyossdgdtdl, a gydgyszer elkészitési és alkalmazdsi
médjétdél, valamint az alkalmazds idStartamdtdl és az adagolds
szlineteltetésének hosszusdgdtdél stb. fligglen. Igy egyes esetek-
ben a megadott ddézisokndl kisebb, mds esetekben azonban a meg-
adottakndl nagyobb mennyiségekben kell alkalmazni a hatdanyago-
kat. A hatdanyag mindenkori sziikséges optimdlis adagoldsdt, va-
lamint alkalmazédsdnak médjdt a szakemberek tuddsuk alapjén kony-

nyen meg tudjdk &llapitani.

A /I/ dltaldnos képletii vegyilileteknek biocid-aktivitdsuk
is van. Elsésorban a fitopatogén gombdkra gyakorolt gombasld
hatdsukkal tiinnek ki. Segitségiikkel még a nivényi szidvetekbe
behatolt gomba-kérokozdkat is sikeresen le lehet kiizdeni. Bz
kiilondsen fontos és eldnySs azokndl a gombds betegségeknél,
amelyeknél a fellépett fertbzést az egyébként szokdsosan hasz-
nalt fungicidekkel mér nem lehet lekiizdeni. A /I/ dltaldnos
képletii vegyliletek hatdsspektruma kiterjed nagyszdmu, kiilonbozé
fitopatogén gombara /Botrytic cinerea, lisztharmat, Drechslera
teres, Venturie inaeguallis, Cerospora beticola, Phytophthora

infestans, Plasmopara viticola, kilonbozd rozsdagombafajtdk
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- els@sorban Plasmopara viticola - gylimolcs-, z8ldség, gabona-

és disznovény-kulturdkban/.

A /I/ dltalénos képletii vegylileteket szokasos kiszerelési
formdkban - permetezhetd porok, emulgedlhatd koncentrdatumok, per-
metezhetd oldatok, porozészerek, csdvdziszerek, diszperzidk, gra-

nuldtumok vagy mikrogranuldtumok - lehet alkalmazni.

Permetezhetd porokon azokat a készitményeket értjiik, amelyek
vizzel egyenletsen diszpergilhatdk. Bzek a készitmények a hatd-
anyag mellett adott esetben tartalmaznak még egy higitdszert
vagy iners anyagot, valamint van benniik nedvesitdszer, példdul
polietoxilezett alkil-fenol, polietoxilezett zsiralkohol, alkil-
vagy alkil-fenil-szulfondt - tovdbbad diszpergdldszer - példdul
ligninszulfonsav-natrium-sé, 2,2’-dinaftil-metan-6,6’-diszulfonsav
natrium-sé, dibutil-naftalinszulfonsav-ndtrium-sé vagy oleoil-
-metil-taurinsav-ndtrium-sé. Ezeket a készitményeket szokdsosan
4llitjuk eld, példdul a komponensek megdrlésével és Usszekeveré-

sével,

Az emulgedlhatd koncentrdatumokat példdul ugy 4llitjuk eld,
hogy a hatdanyagot feloldjuk iners szerves olddszerben, példaul
butanolban, ciklohexanonban, dimetil-formamidban, xilolban vagy
mapgas forrdspontu aromds vegylletekben, illetve mds. szénhidrogének
ben egy vagy tobb emulgedtor adagoldsa mellett. Folyékony hatd-
anyagok esetében az oldészertdl részben vagy teljesen el lehet
tekinteni. Az alkalmazhatd emulgedtorokra példaként megemlitjiik
az alkil-aril-szulfonsav-kalcium-sékat, igy a kalcium-dodecil-
-benzolszulfondtot, illetve a nemionos emulgedtorokat, igy a
zsirsavas poliglikolésztereket, az alkil-aril-poliglikolétereket,
a zgiralkohol-poliglikolétexreket, a propilén-oxid és az etilén-

-oxid kondenzdcids termékeit, a zsiralkoholok propilén-oxiddal
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és etilén-oxiddal alkotott kondenzdcids termékeit, az alkil-po-
liglikolétereket, a szorbitdn-zsirsav-észtereket, a poli/oxi-
-etilén/-szorbitdn-zsirsav~-észtereket és a poli/oxi-etilén/-

-szorbit-észtereket.

Porozdszereket ugy készithetiink, hogy a hatdanyagokat Osz-
szelroljiik finom eloszldsu szildrd anyagokkal, példdul talkummal,
természetes agyagokkal - igy kaolinnal, bentonittal, pirofillit-

tel - vagy diatomafdlddel.

Granuléatumokat vagy ugy &llitunk eld, hogy hatdanyagokat
radpermeteziink adszorpcidképes, granuldlt iners anyagokra, vagy
ugy jarunk el, hogy kotdanyagok segitségével hatbdanyag-koncent-
ratumokat visziink fel hordozdanyagok - példéul homok, kaolin
vagy granuldlt iners anyagok — felliletére. Kotanyagként példa-
ul poli/vinil-alkohol/-t, poliakrilsav-ndtrium-sét vagy asvany-
olajokat hasznédlhatunk. Alkalmas hatoanyagokat lehet granulalni
a mitbrégya-granulatumok készitéséhez hasznalt cljarassal is,

kivént esetben a miitragyaval Osszekeverve.

A permetezhetd porokban a hatdanyag-koncentracidé példaul
mintegy 10-90 m%. A fennmaradd részt a szokésosan alkalmazott
formdldsi segédanyagok teszik ki. Az emulgeédlhatd koncentréatumok
hatéanyag-tartalma mintegy 10-80 m% lehet, a permetezhetd olda-
toké pedig mintegy 1-20 m%; A granulédtumoknal a hatdanyag-tarta-
lom részben attél filigg, hogy a hatédsos vegylilet folyékony-e vagy
szilérd, részben pedig attol, hogy milyen granulédlasi segédanya-

gokat stb. alkalmazunk.

Az ismertetettek mellett az emlitett hatdanyag kiszerelési
formik adott esetben tartalmazhatnak szokdsosan hasznalt tapa-
désnovelé adalékokat, nedvesitdészereket, diszpergaldszereket,

emulgedloszereket, penetracidés adalékokat, oldb6szereket, toltd~
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anyagokat vagy hordozdanyagokat .

A kereskedelmi forgalomban szokasosan beszerezhetd koncent-
ralt kiszerelési formékat adott esetben fel lehet higitani az
alkalmazds elétt, példdul permetezhets porok, emulgeadlhatd kon-
centrétumok, diszperzidk és egyes mikrogranulatumok alkalmazésa—
kor. A higitést vizzel végezziik. Por alaku és granuldlt készit-
mények, valamint permetezhetd oldatok alkalmazésakor rendszerint

nem alkalmazunk tovdbbi iners anyagot a higitésra.

Ids hatdanyagokkal - példaul inszekticidekkel, akaricidek-
kel, herbicidekkel, miitragyakkal, novekedésszabdlyozbdkkal vagy
mis gombadlészerekkel ~ is keverhetjik a talaélményunk szerinti
hatbéanyagokat, illetve kevert hatdanyagu készitményeket is eld-
dllithatunk més hatbanyagok felhasznalaséval. Ezeknek a készit-
nényeknek vagy hatdanyagelegyeknek az eléallitaséval szinergikus

hatdsfokozéas is lehet a célunk.
A kovetkezbkben néhény formélasi példat kozlink.

A porkészitmények eldallitasakor példaul ugy jérunk el,
hogy verdmalomban dsszeapritunk 90 m% talkummal - mint iners
anyaggal - osszekevert, 10 mb mennyiségl hatdéanyzgot, pcldaul

l.1 képletii hatdanyagot.

A vizzel konnyen diszpergilhatd, nedvesithetd porok tartal-
mazhatnak példaul 25 tomegrész hatdanyagot, 05 tomegrész kaolin-
tartalmu kvarcot - iners anyegként -, 10 tomegrész ligninszul-
fonsav-kalcium~-sdét - nedvesité és diszpergédld adeléklként, A fel-
sorolt komponenseket - hatdanyagként példéul ez l.1 képleti ve-

riiletet alkalmazva - malomban osszedrsljik.
g3

Vizben kdnnyen diszpergélhatd diszperzidkoncentratumot pél-

d4ul ugy &llitunk elé, hogy Osszekeverlink 20 tomegrész hatdanya-
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got - igy példaul l;l képletil vegyliletet ~ 6 tomegrész alkil-
~fenol-poliglikol-éterrel - példaul Triton X 207-tel -, 3 to-
megrész izotridekanol-poliglikoléterrel - amelynek az etoxiszé~
ma 8 - és 71 tomegrész parafinos asvanyolajjal - amelynek a
forrésponttartomanya példaul 255—57700 lehet, majd a kapott ke~

veréket golydsmalomban 5 mikron alatti méretre Oroljiik.

Emulgedlhatdé koncentrétumot eldédllithatunk példéul ugy,
hogy 15 tomegrész hatdanyagot - példaul 1.1 képletii vegylletet -,
oldészerként 75 tomegrész ciklohexanont és emulgedtorként 10
tomegrész etoxilezett - 10 etoxiszéamu - nonil-fenolt Csszekeve-

rlink «

A patogén fézisu, dimorf élesztdgombasejtek gatléséra pél;
daként ismertetjik egy enzimes in vitro teszt eredményeit, amely-
nél a hatéasossag mértékének a szabaddéd tett exoenzimek - elsd-
sorban a szabaddd tett lizofoszfolipédz /B foszfolipdz/ szézalé-

kos gétléséat tekintettik.

Az enzimgadtléas meghatarozésara Candida albicans csirakoni-
diumokbdl /Stamm 200/175/ szuszpenzidt készitettiink, amelynek
a csirasliriiségét 0,5-re /500 nm/ allitottuk be fotometrikusan.
Ezt a szuszpenzlét Usszekevertik a prepardatumoldattal, illetve

- kontrolldléshoz - az olddészeres oldattal:

a/ 100 /ul prepardtumoldat /szuszpenzid/

+900 /ul csiraszuszpenzid

b/ 100 /ul olddbszer

+900 /ul csiraszuszpenzid

A 21°G-on 30 percen keressztiil inkubalt blasztokonidium-

szuszpenzidébdl minden esetben 5 /ul—t racseppentettiink egy agér-

lemezre /Sabourand Agar, adalékolva 8 m% tojassargajaval, 1 M
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natrium-kloriddal és 5 mM kalcium-kloriddal/. Az igy beoltott

lemezeket % napon keresztil gbézoltik 57OC—on.
A kiértékelést ugy végeztiik, hogy meghatéroztuk:

1. a kezelt valamint a kezeletlen Candida albicans koldéniak
mm-ben kifejezett atmérsjét, valamint

2. a kolénidk és az exoenzimek &ltal eldidézett homalyos
udvarok osszesitett &tméréjét mind a kezelt, mind a kezeletlen

tenyészetekre.

A preparédtumok és a kontrollcsoportok kvoclenseinek a meg-
hat&rozasédbdél adddott egy érték, amelyet az enzimaktivitis mér-
tékének lehetett tekinteni; Amint az I. téabldzat adataibdl ki-
tiinik, a taldlmanyunk szerint alkalmazott vegyliletek a szabadda
tett exoenzimeket lényegesen jobban giétoljék, mint a proprano-
lol, amelyet a szakirodalom /Pappu A.S. és mbsai: Bilochem. Phar-
macol., 34. 521-524 [1985]/ a leghatésosabb anyagnak irnak le
majsejtekbdl szarmazd foséfolipézzal szemben, a gatlohatasra
vonatkozban elvégzett, megfeleld in vitro vizsgalat eredményei
alapjan.

A technika 4llédsédnak tekinthetd, eldzd bLekezdés szerinti
eredményeket a talalmanyunk szerint alkalmazott, /I/ 4ltaldnos
képleti hatdanyagokkal - meglepd médon - szembetind médon felll

lehet mulni.

Az I. tébléazatban a taldlmanyunk szerint alkalmazhatd ha-
téanyagok kémial szerkezetére utald képletszémok mellett megad-
juk az adott koncentrécid esetében mért szazalékos foszfolipaz-

gat1ld hatést.
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I. tdblézat: Candida albicans szabadda tett exoenzimjeinek

gzazalékos gatlasa in vitro korilmények kozott

Hatbanyag Koncentrécid [/ug/ml] A foszfolipéz %-os gatlasa
1 5 62,5
2 5 50
3 10 42,8
4 50 100
> 50 50
6 10 | 87,5
7 10 50
8 50 75
10 25
9 10 75
10 10 75
11 50 40
12 | 100 100
50 100
.13 50 100
10 30
14 50 100
10 23
15 50 86
10 29
16 100 100
50 100

10 50
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I. téblézat: /1. folytatas/

Hatéanyag Koncentracio [/ug/ml] A foszfolipdz %-o0s gatlasa
17 100 100
50 100
10 92,9
18 50 91
10 14,3
19 ' 100 100
50 87,45
20 100 100
50 30
21 100 100
50 44,4
10 25
22 100 100
50 100
23 100 100
50 100
24 100 100
50 100
Propranolol 100 ' 30
25 50 100
10 100
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I. tadblézat: /2. folytatas/

Hatbanyag Koncentréacid ug/ml] A foszfolipéz %—os gitl asa
/ :

26 50 100
10 100

5 22

27 50 100
10 100

5 30

28 50 100
10 100

5 45

29 10 100
5 100

1 10

20 10 100
5 100

1 0

%1 100 100
50 67/

10 20

22 100 100
50 100

10 100

33 100 100
50 100

10 10
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I. tédblézat: /3. folytatas/

Hatbanyag Koncentracid [/ug/ml] A foszfolipaz %-os gatlasa
34 100 100
50 100
10 100
5 100
25 100 100
50 100
10 33
36 100 100
50 100
10 100
5 8
37 100 100
50 100
%8 100 100
50 100
39 100 100
50 100
40 100 100
50 100
10 100
> 17
41 100 100
50 100

10 50
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I. tdvlazat: /4. folytatés/

Hatbanyag Koncentracid [/ug/ml] A foszfolipaz %~o0s gdtlésa
42 100 100
50 100
43 10 100
5 100
o 100 100
50 100
10 45
45 100 100
50 100
10 10
46 10 100
5 100
47 100 100
50 50
48 10 100
5 100
1 10
49 100 100
50 100
10 11
50 100 56

20 23



- 41 -

I. tédbhlazat: /5. folytatas/

Hatdanyag Koncentracid [/ug/ml] A Toszfolipdz %-0s patlasa
51/a 100 100
50 100
10 75
51/b 100 100
50 100
10 75
52 100 100
50 100
10 67
53 50 | 100
10 100
54 100 100
50 100
55 100 100
50 100
56 100 100
50 100
57 50 100
58 100 100
50 100
59 100 100

50 100



I. tablézat: /6. folytatas/

Hatéanyag Koncentracid [/ug/ml] A foszfolipaz %-os gétlésa

60 100 100
50 100

61 100 1C0
50 60

62 100 100
50 100

63 100 100
50 100

10 100

5 4

&4 100 100
50 100

10 30

65 10 100
5 100

66 50 1CO
10 100

5 140

6% 10 100
5 100

68 100 100
50 100

10 30
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I. tablazat: /7. folytatas/

Hat 6anya Koncentracidé [,ug/ml] A foszfolipdz %-os patlasa
yag /

69 100 100
50 100

A vegylletek szisztémés in vivo hatésosségiénak bemutatasa-
ra egereket lehet megfertézni szisztémasan Candida alblcans-
szal. Ennek a megoldésnak az a célja, hogy kideritsiik, milyen
aktivak a készitmények a szisztémds Candida albicuans fertiézés-
sel szemben. Ez a fertdzés 2-4 napon beliil az &llatok pusztula-

sdahoz vezel.,

A médszer leirdsa: 15-20 g testomegi, him albino egereket
/NMRI/ intravéndsan megfertdztiink Candida albicans ¢lesztlgom-
basejtekkel /Stamm 200/175/, amelyeket frissen eldtenyésztettink
malétaagaron és fizioldgids konyhasbdoldatban szuszpendaltunk.

Az adott iddinbervallumon beliil pusztulést eldidézd fertdzés-
dézist fobometridsan allitottuk be: egerenként 1 millid élesz-

tégombasejtet .

A vizsgéalat targyat képezd vegylleteket vagy Snmagukban
vagy vualamilyen szokdsosan alkalmazott gombaellenes hatoanyag-
gal kombinédltan haszndltuk. Olyan vizsgélatot vépgestiink, amely-
nél a kombindlt prepardtum szokdésosan alkalmazott entimikoti-
kumként flukozanolt /Pfizer-cég/ tartalmazott. Az alkalmazasi
médok anyagcsoportonként kiilonbozbk lehetnek, de a szdjon ke-
resztiili alkalmazast elényben részesitjik. Az cgereket 4 héten

keresztiil megfigyelés alatt tartottuk, naponta feljegyeztik a



mortalitédsi adatokat és az egyes csoportok tulélési idejeit,
amelyeket egyméassal Gsszehasonlitottunk. Az epgyes csoportokban
dtlagosan 10 4llat volt. A kozépértékek Osszehasonlitéasa a Stu-

dents T teszttel torténik.

A II; t4blazatban pemutatjuk, hogy példéaul a /16/ képletl
vegylilet adagolédsa esetén /14 x 50 mp/kg ddézis, szdjon keresz-
tiili adagoléds, naponta egyszer/ a Candida-val fertdzott egerek-
nek a tulélési ideje 65 %-kal meghosszabbodik. /A csak flukoza-
nollal kezelt &llatok tulélési idejét 100-nak véve adddott a

165-6s érték a kombindlt hatdanyaggal végzett kezelésre./

II. tédblazat: A Candida-val fertdzott egerek tulélési ide-

je flukozanolos kombindlt terdépia alkalmazdsa

esetén
Vegyliletmegnevezés Tulélési idé a flukonazolra
vonatkoztatva
Flukonazol 100 4%
Flukonazol+ a /7/ képletil vegyillet 127 %
Flukonazol+ a /9/ képletil vegyllet 131 %
Flukonazol+ a /10/ képleti vegylilet 149 %
Tlukonazol+ a /16/ képletii vegyllet - 165 %

Adagolés:
Flukonazol: minden esetben 8 x 50 mg/kg x nap per 0s
Béta~hidroxi-etil-amin: minden esetben 14 x 50 mg/kg x nap

per os
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Néhany példaval /III. téblazat/ szemléltetjiik a vegyliletek
gombatsld, antimikotikus aktivitésat in vitro korilmények kozott,
a Trichophyton mentagrophytes szézalékos elpusktitésa alapjén.
A szokdsosan haszndlt rilopirox készitményt alkalmaztuk Sssze ha-

sonlité vegyliletként .

III. té&blazat:

Vegyl~ /ug/ml

let 80 40 20 10 5 2,5
/1/ 100 100 99,8 99,4 98,7 80,8
/2/ 100 100 100 100 98,7 92,%
/3/ 100 100 99,8 98,9 74,9 52,7
/17/ 100 100 100 99,8 87,1 73,4
/18/ 100 100 100 100 95,7 79,3
Rilo-

pirox 100 100 100 100 96,2 94,1

/A IITI., tablazat adatai a Trichophyton mentagrophytes desz-
t11141t vizben, 14 6ra elteltével mért szézalékos pusztuldsi or-

tékeit mutatjék./

Mintegy hat hetes szélécsemetéket egyenletesen benedvesi-
tettiink a taldlmdnyunk szerint alkalmazott vegylletek vizes szusz-—
penziéival. Miutén a novényeken megszéaradt a felvitt permetbevo-
nat Plasmopara viticola vizes spéraszuszpenzidéjaval megfertdztik
a novényeket és rovid ideig klimakamrdban inkubaltuk &ket 22°C-

-on, 80-90 %-o0s relativ légnedvesseg mellett. Hét nap eltelte
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utén szemiigyre vettilk a mér emlitett kamrékban levd, gombaspd-
rakkal kezelt novénycket, és megdllapitottuk a szélélevelek fer-
ténottségének mértékét szdzalékban kifejezve, a kezeletlen, fer-
t625tt kontroll-nsvényekre vonatkoztatva. Az eredményeket a IV.
tablézatban kozoljik.

IV. téablazat:

Az 1. példa sze- A Plasmopara viticola-val fertdzott szdlo-
rinti vegyliletek levelek megtémadottsédganak szézalékban kife-

jezett foka a hatdanyag megadott, ppm-ben
/1 mg hatbanyag/l liter vizes szuszpenzié/

kifejezett koncentrécidja esetén

500 250 125
32 0 0 0
57 0 0 0
Kezeletlen, fertdzott
100

kontroll-novenyek

A IV. tébléazatbol kitiinik, hogy a tald&lminyunk szerint al-
kalmazobt vegyliletekkel kezelt novényeket nem tamadta meg & [om—

bakértevd.
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Szabadalmi igénvpontok:

l. Eljéréds hatdéanyagként béta-hidroxi-etil-amin-szarmazé-
kokat tartalmazd gydégyszerkészitimények elbdllitéséra, a z z a l
jellemezve, hogy olyan béta-hidroxi-etil-amin-

~szdrmazékokat, amelyeknek [III] &ltalanos képletében

- R/1/ jelentése hidrogénatom, egyenes vagy elédgazd léancu,
1-10 szénatomos alkilcsoport, egyenes vagy elagazd lén-
cu, egyszeresen vagy tibbszordsen telitetlen, 2-10 szén-
atomos alkenilcsoport; fluoratommal, klératommal, brom-
atommal, trifluor-metil-csoporttal, egyenes vagy elagazd
lancu, l-4 széenatomos alkilcsoporttal, metoxicsoporttal,
fenil~oxi~csoporttal vagy fenilcsoporttal egyszeresen
vagy tobbszdrosen adott esetben helyettesitett benzilcso-
port; /1-8 szénatomos alkil/-karbonil-csoport egyenes

vagy elégazd lénccal; illetve fenil-karbonil-csoport;

- R/2/ jelentése hidrogénatom, egyenes vagy elégaz6 lancu,
1-18 szénatomos alkilcsoport, egyenes Vagy elégazd léncu
/1-6 szénatomos alkil/-oxi-/1-6 szénatomos alkil/-csoport;
egyenes vagy eldgazé lancu /1-6 szénatomos alkil/—oxi-
~fenil-csoport, egyenes Vagy elagaz6 lancu, egyszeresen
vagy tobbszordsen telitetlen, 2-18 szénatomos alkenilcso-
port, mopnociklusos, biciklusos vagy multiciklusos, 3-12
szénatomos cikloalkilcsoport - példaul norbornilcsoport,
adamantilcsoport vagy dekahidronaftilcsoport -, egyenes
vagy elégazd, 1-6 szénatomos alkillancéban egy vagy két
hidroxilcsoporttal adott esetben helyettesitett fenil-
~alkil~csoport, egyenes vagy eldagazd léancu, egyszeresen
vagy tobbszorosen telitetlen fenil-/2-6 szénatomos alke-

nil/-csoport, egyenes vagy elégazd léancu difenil-/1-6
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szénatomos alkil/-csoport; egy vagy tobb fluoratommal,
klératommal, brématommal, 1-10 szénatomos, egyenes vegy
elagazd lancu alkilcsoporttal, 3-10 szénatomos cikloal-
kilcsoporttal, hidroxilcsoporttal, merkaptocsoporttal,
1-10 szénatomos, egyenes vagy elégazd léncu alkoxicso-
porttal, l-4 szénatomos, egyenes vagy elagazd lancu al-
kilén-dioxi-csoporttal, dimetil-amino-etoxi-csoporttal,
egyenes vagy elédgazdé léancu /1-4 szénatomos alkoxl/-~kar-
bonil-metoxi~csoporttal, fenoxicsoporttal, fenilcsoport-
tal, benzilcsoporttal, fenetilcsoporttal, tiofenilcso~
porttal és/vagy O éltalénos képletli csoporttal
-n=1-6 ~ adott esetben helyettesitett fenilcsoport;
egyenes vagy elédgazd léncu indol-3-il-/1-4 szénatomos
alkil/-csoport vagy fluoratommal, kloratommal, egyenes
vagy elégazd léncu, 1-4 szénatomos alkilcsoporttal vagy
egyenes, illetve elagaz6 léncu /1l-4 szénatomos alkil/-
-oxi-csoporttal adott esetben helyettesitett tienilcso-

port, illetve tienil-metil-csoport;

-~ R/%3/ jelentései az R/2/-nél megadottak; azzal a megjegy-
zéssel, hogy az azonos jelentésksron beliil R/3/ és R/2/
mindenkori jelentése fiiggetlen egyméstdl és R/2/ az
R/3/-mal egy olyan, —/CHz/m— dltalanos képleti lancot
képezhet, amelyben m jelentése 4-~6 és amelyben az egyik
metiléncsoportot oxigénatom, kénatom vagy hidrogénatomot,
metilcsoportot, fenilcsoportot, benzilcsoportot vagy
fenetilcsoportot hordozé nitrogénatom helyettesitheti;
és

- A jelentése epgyenes vagy elagazé léncu, 1-18 szenatomos
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alkilcsoport; egyenes vagy elégazd lancu, egyszeresen
vagy tobbszorosen telitetlen, 2-18 szénatomos alkenilcso-

port vagy [II] &ltalénos képleti csoport, amelyben

~— R/4/ jelenthet hidrogénatomot, egyenes vagy el-
dgazd lancu, 1-18 szépnatomos alkilcsoportot;
egyenes vagy eléagazd lancu, egyszeresen vagy
tobbszorosen telitetlen, 2-18 szénatomos alkenil-
csoportot; monociklusos, biciklusos vagy nulti-
ciklusos, egyenes vagy elagazé lancu, l1-4 szén-
atomos alkilcsoporttal, egyenes vagy elégazd
léncu, l-4 szénatomos alkoxicsoporttal, C F, .4
dltalénos képletl csoporttal - nzé-4 -, fluor-
atommal, kloératommal, brématommalféagy hidroxil~
csoporttal adott esetben egyszeresen vagy két—
szeresen helyettesitett, 3-20 szénatomos ciklo-
alkilcsoportot; egyenes vagy eléagazd lancu
Y~/Cl-C2O—alkil/—csoportot; egyenes vagy elaga-
z6 léncu, egyszeresen vagy tobbszordsen telitet-
len Y~/02—018—alkenil/-csoportot; Y-/CB-C2O’—
~cikloalkil~csoportot, amelyben a cikloalkilcso-
port monociklusos, biciklusos vagy multiciklusos
lehet és adott esetben helyettesitve van egysze-
resen vagy kétszeresen egyenes vagy eléagazd lén-
cu, 1l-4 szénatomos alkilcsoporttal, egyenes vagy
elégaz6 léncu, 1-4 szénatomos alkoxicsoporttal,
CnF2n+l dltalénos képleti csoporttal gsn = 1-4 -,
fluoratommal, kloératommal, brématommal/éagy hid-

roxilcsoporttal; fenilcsoportot, Y-fenil-csopor -
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tot; egyenes vagy elagazdé lancu fenil-/l-4 szén-
atomos alkil/-csoportot; egyenes vagy elégazd
léncu fenil-/1-4 szénatomos alkoxi/-csoportot,
bifenililcsoportot, fluoratomot, klératomot, brom—

atomot, C Fs dltalénos képletl csoportot -

n+l
n = 1-8 -, triklér-metil-csoportot, YH csoportot,
naftilcsoportot, cianocsoportot, nitrocsoportot;
azzal a megjegyzéssel, hogy Y jelentése oxigén-
atom, kénatom, szulfinilcsoport vagy szulfinil-
csoport, a fenilcsoportok pedig Ifluoratommal,
klératommal, trifluor-metil-csoporttal, egyenes
vagy elégazd léncu, l-4 szénatomos alkilcsoporttal
és/vagy egyenes vagy elagazé lancu, 1-4 szénato-
mos alkoxi csoporttal egyszeresen vagy kétszere-
sen adott esetben helyettesitve lehetnek;

R/5/ jelentései az R/4/-nél megadottak; azzal a
megjegyzéssel, hogy az azonos Jjelentéskordn belll
R/5/ és R/4/ mindenkori Jelentése fiiggetlen egy-
mastoél és abben az esetben, ha R/4/ és R/5/ a
fenilgyliriihdz két szomszédos helyzetben kapcsold-
dik, egylttesen egy /CH2/p—léncot alkothat, &hol

p értéeke 3 vagy 4

R/6/ jelenthet hidrogénatomot, egyenes vagy elé-
gazd lancu, 1-15 szénatomos alkilcsoportot, egye-
nes vagy elégazd lancu, egyszeresen vagy tobbszo-
rosen telitetlen, 2-15 szénatomos alkenilcsopor-
tot, egyenes vagy elégazd lancu Y—/Cl—015 -al-~
kil/-csoportot, egyenes vagy eléagazd lancu, egy-

szeresen vagy tobbszorisen telitetlen, 2-15 szén-
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atomos alkenilcsoportot, fenilcsoportot, Y-fe-
nil-csoportot, benzilcsoportot, bifenililcsopor-
tot, fluoratomot, klératomot, brématomot, jod-
atomot, CnFZn+l
n = 1-8 —, trikldér-metil-csoportot, naftilcso-

dltalanos képletii csoportot -

portot vagy YH &ltalanos képleti csoportot; az-
zal a megjegyzéssel, hogy Y jelentése a mar meg-

adott; és

—~ X jelentése oxigénatom vagy kénatomj

és/vagy [III] &ltalénos képletii béta-hidroxi~etil—amin-szirma-
zékokat tartalmazd preparatumokat - ismert médon - gombas meg;
betegedések megelézésére és gombés betegségekben szenveddk ke-

zelésére alkalmas gydgyszerkészitményekké dolgozunk fel.

2. Az 1. igénypont szerinti eljérés, azz al je l l e-
me zve, hogy olyan vegylleteket dolgozunk fel - adott

esetben prepardtumok formajdban -, amelyeknek [III] 4ltaldnos

képletében

- R/1/ jelentése hidrogénatom, egyenes Vagy eléagazbd lancu,
1-8 szénatomos alkilcsoport, egyenes vagy elagazd léncu,
egyszeresen vagy kétszeresen telitetlen, 3-8 szénatomos
alkenilcsoport, fluoratommal, klératommal, trifluor-me-
til-csoporttal, egyenes vagy eléagazd léncu, l-4 szénato-
mos alkilcsoporttal és/vagy metoxicsoporttal egyszeresen
vagy kétszeresen adott esetben helyettesitett benzil-
csoport vagy egyenes léncu, illetve elagazd lancu

/1-6 szénatomos alkil/~karbonil-csoport;
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- R/2/ jelentése hidrogénatom, egyenes Vagy eléagazd léancu,
1-16 szénatomos alkilcsoport, egyenes Vagy eldgazbd léncu
/1-6 szénatomos alkil/~oxi-/1-6 szénatomos alkil/—qso—

port, egyenes Vagy elagaz6 léncu /1-6 szénatomos alkil/-
—oxi-fenil-csoport, egyenes Vagy eldgazd léncu, egysze-

resen vagy tobbszorosen telitetlen, 2-16 szénatomos al-

kenilcsoport, monociklusos, biciklusos vagy multiciklu-

so0s, 3-10 szénatomos cikloalkilcsoport, egyenes vagy el-
édgazd léncu fenil-/1-6 szénatomos alkil/-csoport, egye-
nes vagy elagaz6é léncu difenil-/l-6‘szénatomos alkil/-cso-
port fluoratommal, kloératommal, egyenes vagy eldgazd lén-—
cu, 1l-4 szénatomos alkilcsoporttal, 3-8 szénatomos ciklo-
alkilcsoporttal, egyenes vagy elégazd lancu, 1-8 szénato-
mos alkoxicsoporttal, 1-2 szénatomos alkilén-dioxi-cso-
porttal, /l-4 szénatomos alkoxi/-karbonil-metoxi-csoport-
tal, fenilcsoporttal, benzilcsoporttal, fenetilcsoport-
tal és/vagy tiofenilcsoporttal, adott esetben,egyszerescn
vagy kétszeresen helyettesitett fenilcsoport, egyenes
vagy elédgazdé lancu indol-3-il-/l-4 szénatomos alkil/-
—csoport vagy klératommal, egynes vagy eléagazd lancu,

1-4 szénatomos alkilcsoporttal vagy egyenes léncu, illet-
ve elégazd lancu, 1-4 szénatomos alkil-oxi-csoporttal

adott esetben helyettesitett tienilcsoportot tartalmazd
tienil-metil-csoport;

R/%3/ jelentésel az R/2/~-nél megadottak; azzal a megjegy-
zégsel, hogy az azonos Jjelentéskdron bellil R/3/ és R/2/
mindenkori jelentése fliggetlen egymastdél és R/2/ az R/3/-

~mal —/CHa/m— dltaléanos képleti lancot alkothat, amelyben
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az ogyik metiléncsoportot oxigénatom, kénatom vagy hid~
rogénatomot, metilcsoportot, fenilcsoportot, benzilcso-
portot, illetve fenetilcsoportot hordozé nitrogénatom he-

lyettesitheti; és

A jelentése egyenes vagy elagazo léncu, 1-16 szénatomos
alkilcsoport, egyenes vagy elagazd lancu, egyszeresen
vagy tobbszdrdsen telitetlen, 3-16 szénatomos alkenilcso-
port vagy olyan, [II] &ltalénos képletil csoport, amely-
ben |
——- R/4/ jelentése hidrogénatom, egyehes Vagy elagazbd
lancu, 1-16 szénatomos alkilcsoport, egyenes vagy
elégazd lancu, epgyszeresen vagy tobbszordsen teli-
tetlen, 2-16 szénatomos alkenilcsoport, nonocik-—
lusos, biciklusos vagy multiciklusos, egyenes
vagy elégazé lancu, l-4 szénatomos alkilcsoport-
tal, illetve egyenes vagy elégazd lancu, 1-4
szénatomos alkoxicsoporttal egyszeresen adott eset-
ben helyettesitett, 3-12 szénatomos cikloalkil-
csoport, egyenhes vagy elagazd Y—/Cl—016—alkil/—
—csoport, egyenecs vagy elégazd lancu, egyszeresen
vagy tobbszorosen telitetlen Y—/CB—C16—alkenil/~
—-csoport, monociklusos, biciklusos vagy multicik-
lusos, egyenes vagy elagazd lancu, 1-4 szénatomos
alkilcsoporttal, illetve egyenes vagy elégazd lén-
cu, 1-4 szénatomos alkoxicsoporttal egyszeresen .
adott esetben helyettesitett Y-/CB—Clz—cikloalkil/—
—-csoport, fenilecsoport, Y-fenil-csoport, fenil-

—/Cl~C2—a1kil/—csoport, egyenes vagy eléagazé léan~
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cu fenil—/Cl—C4~alkoxi/—csoport, bifenililcsoport,
fluoratom, klératom, C Fo .4 dltalanos képletil
csoport - n = 14 -, triklér-metil-csoport, naf-
tilcsoport, cianocsoport; azzal a megjegyzéssel,
hogy Y jelentése oxigénatom vagy kenatom és a
fenilcsoportok - adott esetben - helyéttesitve
vannak egyszeresen vagy kétszeresen fluoratommal,
klératommal, Lriiluor-metil-csoporttal, 1-4 szén-
atomos alkilcsoporttal és/vagy l1-4 szénatomos al-
koxicsoporttal;

R/5/ jelentésel ez R/4/-nél megadottak; azzal

a megjegyzéssel, hogy az azonos jelentéskdron
beliil R/5/ és R/4/ mindenkori jelentése flggetlen
egymésté6l és abban az esetben, ha R/4/ és R/5/

a fenilgylirihoz két szomszédos helyzetben kapcso-
16dik, egylittesen -/CH2/P-léncot alkothat, ahol

p értéke 3% vagy 4;

R/6/ jelentése hidrogénatom, egyenes vagy elé~
gazbd léncu, 1-12 szénatomos alkilcsoport, egye-
nes vagy elagaz6 léncu, egyszeresen vagy tobbszo-
rgsen telitetlen, 3-12 szénatomos alkenilcsoport,
Y—/Cl—Clg—alkil/—csoport egyenes vagy elégazo
lénccal, egyenes vagy eldgazd lancu, egyszeresen
vagy tobbszorosen telitetlen Y—/CB—C12—alkenil/—
-csoport, fenilcsoport, Y-fenil-csoport, ben-
zilcsoport, bifenililcsoport, fluoratom, klor-
atom, brématom, C Fo, .4 altalénos képletil csoport
- n = 1-4 -, triklér-metil-csoport vagy naftil-

csoport; azzal a megjegyzéssel, hogy Y jelentése
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a mér megadott; és
~ X Jjelentése oxigénatom vagy kénatom.

5; Az 1; igénypont szerinti eljéréds, a z z al Je l1l e~
mezvVve, hogy olyan vegylleteket dolgozunk fel -~ adott
esetben prepardtumok formajéban -, amelyeknek [IIT] &ltaldnos
képletében .

~ R/1/ jelentése hidrogénatom, /l-4 szénatomos alkil/—kar-—

bonil-csoport egyenes vagy elégazd lanccal, illetve ben-

zilcsoport;

~ R/2/ jelentése hidrogénatom, egyenes vagy elédgazd léncu,
1-12 szénatomos alkilcsoport, /1-6 szénatomos alkil/;
-0xl~/1~6 szénatomos alkil/-csoport, egyenes vagy elégazd
lancu, egyszeresen vagy tobbszdrosen telitetlen, 3-12
szénatomos alkenilcsoport, monociklusos, biciklusos vagy
nmulticiklusos, 3-10 szénatomos cikloalkilcsoport, egye-
nes vagy elagazé lancu fenil-/1-6 szénatomos alkil/-cso-
port,.egyenes vagy elagazé lancu difenil-/1-6 szénatomos
alkil/-csoport, trifluor-metil-csoporttal, fluoratommal,
klératommal, egyenes vagy eldgazd léancu, l-4 szénatomos
alkilcsoporttal, egyenes vagy elédgazd léncu, 1-8 szénato-
mos alkoxicsoporttal, 1-2 szénatomos alkilén-dioxi-cso-
porttal, fenilcsoporttal, benzilcsoporttal és/vagy fene-
tilcsoporttal egyszeresen vagy kétszeresen adott esetben
helyettesitett fenilcsoport; egyenes vagy elégazd léncu
indol~3-il-/1-4 szénatomos alkil/-csoport vagy klératom-—
mal, l-4 szénatomos alkilcsoporttal vagy 1l-4 szénatomos
alkoxdcsoporttal a gylrin adott es6tben helyettesitett

tienil-metil-csoport;
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- R/3/ jelentése hidrogénatom; illetve R/2/ és R/3/ egy
olyan, -/CHz/m— dltaléanos képletii léncot alkothat, amely-
ben m = 4-6 és az egyik metiléncsoport helyettesitve le-
het oxigénatommal, kénatommal vagy hidrogénatomot, metil—~
csoportot, fenilcsoportot, benzilcsoportd , illetve fe-

netilcsoportot hordozdé nitrogénatommals

— A jelentése egyenes vagy elagazd léncu, 1-12 szénatomos
alkilcsoport, egyenes vagy eldgaz6é lancu, egyszeresen
vagy tobbszorssen telitetlen, 3-12 szépnatomos alkenil-
csoport vagy egy olyan csoport, amelynek [IT] 4ltalénos
képletében -

—— R/4/ jelentése hidrogénatom, egyenes vagy el-
4gaz6 léncu, 1-16 szénatomos alkilcsoport,
egyenes vagy elédgazd lancu, egyszeresen vagy
tsbbszdrosen telitetlen, 2-12 szénatomos alkenil-
csoport, helyettesitetlen, monociklusos, bicik-
lusos vagy multiciklusos, 3-12 szénatomos ciklo-
alkilcsoport, egyenes vagy elégazd lancu
Y-/1-12 szénatomos alkil/-~csoport, egyenes vagy
eldgazd léncu, egyszeresen vagy tobbszordsen
teliteblen Y-/3-12 szénatomos alkenil/-csoport,
helyettesitetlen monociklusos, biciklusos vagy
multiciklusos Y-/3-12 szénatomos cikloalkil/-
—~csoport; feailcsoport, Y-fenil-csoport, fenil-
-/1-2 szénatomos alkil/-csoport, fenil-/1-4 szén-
atomos alkoxi/—csoport egyenes vagy elégazd
lénccal, bifenilcsoport, fluoratom, kloratom,
illetve naftilcsoport; azzal a megjegyzessel,

hogy Y jelentése oxigénatom Vagy kénatom és a
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fenilcsoportok fluoratommal, klératommal, tri-
fluor-metil-csoporttal, egyenes vagy elagazo
lancu, 1—4 szénatomos alkilcsoporttal, egyenes €s/
vagy elégazdé lancu, 1-4 szénatomos alkoxicsoport-
tal egyszeresen vagy kétszeresen adott esetben
helyettesitve vannak;

—— R/5/ jelentéselaz R/4/-nél megadottak; azzal a
megjegyzéssel, hogy az azonos jelentéskdrdn be-
141l R/5/ és R/4/ mindenkori Jjelentése fliggetlen
egymdstol;

—— R/6/ jelentése hidrogénatom, egyenes vagy eléga—
z6 léncu, 1-10 szénatomos alkilcsoport, egyenes

vagy elégazd léncu, egyszeresen vagy tobbszordsen

telitetlen, 3-10 szénatomos alkenilcsoport, egye-
nes vagy elégazdé léncu, egyszeresen vagy tobb-
szorssen telitetlen Y-/3-10 szénatomos alkenil/—
—csoport, fenilcsoport, Y-fenil-csoport, benzil-
csoport, fluoratom, kloératom vagy trifluor-metil-

—csoport; és

— X jelentése oxigénatom.

4, Az 1. igénypont szerinti eljéréds, a zz al jel L e -
me zvVve,hogy olyan vegylleteket dolgozunk fel - adott
esetben preparatumok formdjéban -, amelyeknek [TIT] &ltalénos

képletében

— R/1/ jelentése hidrogeénatom, metil-karbonil-csoport vagy

benzilcsoport;

~ R/2/ jelentése hidrogeénaton, egyenes vagy elagazd léncu,
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1-10 szénatomos alkilcsoport, egyenes vagy eldgazd lén-—
cu, egyszeresen vagy tobbszorosen telitetlen, 3-10 szén-
atomos alkenilcsoport, /1-3% szénatomos alkil/-oxi-/1-3%
szénatomos alkil/-csoport, monociklusos, biciklusos vagy
multiciklusos, 3-10 szénatomos cikloalkilcsoport, fenil-
~/1-4 szénatomos alkil/-csoport egyenes vagy elégazd
lénccal, difenil-/1-4 szénatomos alkil/-csoport egyenes
vagy elégazd lénccal, {luoratommal, kloratommal, egyenes
vagy elédgazd léncu, 1-4 szénatomos alkilcsoporttal, egye-
nes vagy elédgazdé léancu, 1-6 szénatomos alkoxicsoporttal,
1-2 szénatomos alkilén-dioxi-csoporttal, fenilcsoporttal,
benzilcsoporttal és/vagy fenetilcsoporttal egyszeresen
vagy kétszeresen adott esetben helyettesitett fenilcso-
port; egyenes vagy eldgazd lancu indol-3-il-/1-4 szén-
atomos alkil/-csoport, & tienilcsoporton klératommal,

1-4 gzénatomos alkilcsoporttal, illetve 1l-4 szénatomos

alkoxicsoporttal adott esetben nelyettesitett tienil-me-

til-csoport;

R/%3/ jelentése hidrogénatom;

A jelentése egyenes vagy elégazd léncu, 1-12 szénatomos
alkilcsoport, egyenes vagy elégazd léncu, egyszeresen
vagy tobbszrosen telitetlen, %-10 szénatomos alkenil-
csoport vagy olyan csoport, amelynek [II] &ltalénos kép-

letében

—— R/4/ jelentése hidrogénatom, egyenes Vagy el-
dgazd léncu, 1-12 szénatomos alkilcsoport, egye-
nes vagy elégazd léncu, egyszeresen Vagy tobbszo-
résen teliteblen, 2-12 szénatomos alkenilcso-

port, helyettesitetlen, monociklusos, biciklu-
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sos vagy multiciklusos, 3-10 szénatomos ciklo-
alkilcsoport, egyenes vagy eléagazd léancu
Y-/1-12 szénatomos alkil/~-csoport, egyenes vagy
eldgazd lancu, egyszeresen vagy tobbszordsen
telitetlen, %-12 szénatomos alkenilcsoport,
helyettesitetlen, monociklusos, biciklusos
vagy multiciklusos Y-/3-10 szénatomos ciklo-
alkil/~csoport, fenilcsoport, Y-fenil-csoport,
benzilcsoport, benzil-oxi-csoport, bifenilil-
csoport, fluoratom, klératom vagy trifluor-
-metil-csoport; azzal a megjegyzéssel, hogy

Y jelentése oxigénatom és a fenilcsoportok
fluoratommal, kldératommal, trifluor-metil-cso-
porttal, egyenes vagy eldgazd léncu, l1-4 szén-
atomos alkilcsoporttal és/vagy egyenes vagy
eldgazd léncu, 1-4 szénatomos alkoxicsoporttal
egyszeresen vagy xélszeresen adott esetben he-

lyettesitve vannak;

---R/5/ Jjelentése hidrogénatom, egyenes vagy elagazd
lancu, 1-12 szénatomos alkilcsoport, egyenes vagy
elégazo lancu, egyszeresen vagy kétszeresen teli-
tetlen, 2-12 szénatomos alkenilcsoport, %-6 szén-
atomos cikloalkilcsoport, egyenes vagy elégazd
léancu Y-/1-12 szénatomos alkil/-csoport,

Y-/3-6 szénatomos cikloalkil/-csoport, fenilcso-
port, Y-fenil-csoport, benzilcsoport, fluoratom,
kloératom vagy trifluor-metil-csoport;

-—- R/6/ jelentése hidrogénatom; és

- X Jjelentése oxigénatom.
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5; Az 1. igénypont szerinti eljérds, az z al jelle -
mezVe,hogy olyan, a [III] &ltaldnos képletii vegyliletek
szlikebb korét képviseld béta—hidroéi—etil—amin—szérmazékokat dol-
gozunk fel - adott esetben preparitumok formdjdban -, amelyeknek

[I] &ltalénos képletében

- R/1/ jelentése hidrogénatom, egyenes vagy elédgazd léncu,
1-10 szénatomos alkilcsoport, egyenes vagy elégazé lancu,
egyszeresen vagy tobbszdrosen telitetlen, 2-10 szénato-
mog alkenilcsoport, fluoratommal, klératommal, brématom-—
mal, trifluor-metil-csoporttal, egyenes Qagy elagazd
lancu, l1-4 szénatomos alkilcsoporttal, metoxicsoporttal,

fenil-oxi~csoporttal és/vagy fenilcsoporttal egyszere-
sen vagy tobbszortsen adott esetben helyettesitett ben-~
zllcsoport;

- R/2/ jelentése hidrogénatom, egyenes vagy eldgazdé lancu,
1-10 szénatomos alkilcsoport, egyenes vagy elégazd lan-
cu, egyszeresen vagy tUbbszdrosen telitetlen, 2-10 szén-
atomos alkenilcsoport, %-10 szénatomos cikloalkilcso-
port, egyenes vagy elagazd lancu, fenil-/l-6 szénatomos
alkil/-csoport, egyenes vagy elégazd lancu, egyszeresen
vagy kétszeresen telitetlen fenil-/2-6 szénatomos alke-
nil/-csoport, difenil-/1-6 szénatomos alkil/-csoport
egyenes vagy elagazd lénccal, fluoratommal, klératommal,
brématommal, egyenes lancu, 1l-4 szénatomos alkilcsoport-
tal, 3-8 szénatomos cikloalkilcsoporttal, hidroxilcso-
porttal, merkaptocsoporttal, egyenes vagy elédgazd lancu,
1-10 szénatomos alkoxicsoporttal, fenilcsoporttal, ben—

zilcsoporttal, fenetilcsoporttal, tiofenilcsoporttal
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és/vagy C Fop 1 41taldnos képletil csoporttal — n = 1-6 -
egyszeresen Vagy t5bbszorosen adott esetben helysttesi-

tett fenilcsoport;

R/3/ jelenbésel az R/2/-nél megadottak; azzal a megjegy-
zéssel, hogy az azonos jelentésksron beliil R/3/ és R/2/
mindenkori jelentése fliggetlen egyméastol, tovébba R/2/
és R/3/ egy —/CH,/ — &ltalénos képletii léncot képezhet,
amelyben m = 4-6 és az egyik metiléncsoport helyettesit-
ve lehet oxigénatommal, kénatommal vagy hidrogénatomot,
metilcsoportot, fenilcsoportot, benzilcsoportot, illetve

fenetilcsoportot hordozd nitrogénatommal;

R/4/ jelentése hidrogénatom, egyenes vagy elégazo lancu,
1-15 szénatomos alkilcsoport, egyenes vagy elagazé léncu,
egyszeresen vagy tobbszordsen telitetlen, 2-15 szénatomos
alkenilcsoport, monociklusos, biciklusos vagy multicik-
lusos, egyenes lancu, l-4 szénatomos alkilcsoporttal,
egyenes léncu, l-4 szénatomos alkoxicsoporttal, C F, .4
41ltalénos képletii csoporttal - n = 1l-4 -, fluoratommal,
klératommal, bromatommal és/vagy hidroxilcsoporttal egy-
szeTesen vagy kétszeresen adott esstben helyettesitett,
%-20 szénatomos cikloalkilcsoport - igy példaul norborhil-
csoport, adamantilcsoport vagy dekahidronaftilcsoport -;
egyenes vagy elégazdé lancu Y-/1-15 szénatomos alkil/~
—-csoport, egyenes vagy elégazd lancu, egyszeresen vagy
t5bbszsrssen telitetlen Y-/2-15 szénatomos alkenil/-cso-
port, monociklusos, biciklusos vagy multiciklusos, egye-
nes léncu, 1-4 szénatomos alkilcsoporttal, egyenes lan-

cu, 1l-4 szénatomos alkoxicsoporttal, CnF2n+l altalénos
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képletid csoporttal - n = 1-4 -, fluoratommal, klératom-
mal, brématommal és/vagy hidroxilcsoporttal egyszeresen
vagy kétszeresen adott esetben helyettesitett, 5-20 szén~
atomos Y-/3-20 szénatomos cikloalkil/-csoport, fenilcso-
port, Y-fenil-csoport, fenil-/1-2 szénatomos alkil/-cso-
port, bifenililcsoport, fluoratom, klératom, brodématom,
jédatom, CpF, .4 dltaldnos képleti csoport — n = 1-8 -,
triklér-metil-csoport, YHI &ltalinos képletd csoport, naf-
tilcsoport, cianocsoport, nitrocsoport; azzal a megjegy-

zéssel, hogy Y Jjelentése oxigeénatom vagy kénatom;

R/5/ jelentéseraz R/4/-nél megadottak; azzal a megjegy-
zéssel, hogy az azonos Jjelentéskdron beliil R/5/ és R/4/
mindenkori jelentése flggetlen egyméstdl, tovabbad abban az
esetben, ha R/4/ és R/S5/ a fenilgylrihoz egyméssal szom-
szédos helyzetekben kapcsolddik, egylittesen —/OH2/p- al-

talénos képletii lancot alkothat, ahol p értéeke 3 vagy 4;

R/6/ jelentése hidrogénatom, egyenes vagy elégazd lancu,
1-15 szénatomos alkilcsoport, egyenes vagy elégazd lancu,
egyszeresen vagy tobbszorosen telitetlen, 2-10 szénatomos
alkenilcsoport, egyenes vapgy elégazd lancu Y-/1-15 szén-
atomos alkil/-csoport, egyenes vagy elédgazd lancu, egy-
szeresen vagy tobbszorosen telitetlen Y-/2-15 szénatomos
alkenil/-csoport, fenilcsoport, Y-fenil-csoport, benzil-
csoport, bifenililcsoport, fluoratom, klératom, brdématomn,
joédatom, CnF2n+l altalanos képletd csoport - n = 1-8 -,
triklér-metil-csoport, naftilcsoport vagy YH &ltalanos
képletii csoport; azzal a megjegyzéssel, hogy Y jelentése

oxigénatom vagy kénatom;
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— X jelenbése oxigénatom, kénatom, szulfinilcsoport vagy

szulfonilcsoport.

6. Az 5. igénypont szerinti eljaréds, a z z a 1 'j elle -
mezve,hogy olyan béta-hidroxi-etil-amin-szarmazékokat
dolgozunk fel — adott esetben prepardtumok formajéban -, amelyek~

nek [I] &ltalédnos képletében

~ R/1/ jelentése hidrogénatom, egyenes vagy elégazdé lancu,
1-8 szénatomos alkilcsoport, egyenes vagy eldgazd léncu,
egyszeresen vagy tobbszdrdsen telitetlen, 3-10 szénato-
mos alkenilcsoport, fluoratommal, klératommal, trifluor-
-metil-csoporttal, egyenes vegy elégazd léncu, 1-4 szén-
atomos alkilcsoporttal és/vagy metoxicsoporttal egyszere-
sen vagy kétszeresen adott esetben helyettesitett ben-

zilcsoport;

- R/2/ jelentése hidrogénatom, egyenes vagy eléagazé léncu,
1-8 szénatomos alkilcsoport, egyenes vagy elégazdé léncu,
egyszeresen vagy tobbszdrdsen telitetlen, 3-10 szénato-
mos alkenilcsoport, egyenes vagy elagazd lancu fenil-
~/1-6 szénatomos alkil/-csoport, egyenes vagy eléagazd
léncu fenil-/1-6 szénatomos alkil/-—csoport, egyenes vagy
elégazd léncu difenil-/1-6 szénatomos alkil/-csoport,
hidroxilcsoporttal, fluoratommal, kldératommal, brématom—
mal, egyenes vagy elégazd léncu, l-4 szénatomos alkil-
csoporttal, egynenes vagy elagazbé lancu, 1-4 szénatomos
alkoxicsoporttal, fenilcsoporttal,benzilcsoporttal és/
vagy fenetilcsoporttal egyszeresen vagy kétszeresen

adott esetben helyettesitett fenilcsoport;



- R/3/ jelentései az R/2/-nél megadottak; azzal a megjegy-
zéssel, hogy az azonos jelentéskoron beliil R/32/ és R/2/
nindenkori Jelentése fliggetlen egymastdl, tovabba R/2/
és R/3/ egylittesen egy ~/CH2/m— dltaldnos képletidi lan-
cot képezhet, amelyben m jelentése 4-6 és az egyik me-
tiléncsoport helyettesitve lehet oxigénatommal vagy
hidrogénatomot, metilcsoportot, fenilcsoportot. benzil-

csoportot vagy fenetilcsoportot hordozd nitrogénatommal;

- R/4/ jelentése hidrogénatom, 1-15 szénatomos , egyenes
vagy elégazd lancu alkilcsoport, 2-15 szénatomos, egyenes
vagy eldgazd lancu, egyszeresen vagy tobbszdrdsen teli-
tetlen alkenilcsoport, monociklusos, biciklusos vagy mul—'
ticiklusos, egyenes vagy elégazd lancu, 1-4 szénatomos
alkilcsoporttal, egyenes vagy eléagazé lancu, 1-4 széna-
tomos alkoxicsoporttal egyszeresen adott esetben helyet-
tesitett, 3%-15 szénatomos cikloalkilcsoport - példéaul
norbarnilcsoport, adamantilcsoport, dekahidronaftilcso-
port -, egyenes vagy elagazd lancu Y-/1-10 szénatomos al-
kiltesoport, egyenes vagy elédgazd lancu, egyszeresen vagy
t5bbszordsen telitetlen Y-/2-10 szénatomos alkenil/-cso-
port, monociklusos, biciklusos vagy multiciklusos, egye-
nes vagy elégaz6é léncu, 1-4 szénatomos alkilcsoporttal
vagy egyenes vagy elagazd lancu, l-4 szénatomos alkoxi-
csoporttal egyszeresen adott esetben helyettesitett
Y~-/3-15 szénatomos cikloalkil/-csoport, fenilcsoport,
Y-fenil-csoport, fenil-/1-2 szénatomos alkil/-csoport,

bifenililcsoport, fluoratom, klératom, CnFQ 1 dltalanos

n+



képletii csoport — n = 1-4 -, triklér-metil-csoport, naf-
tilecsoport vagy cianocsoport; azzal a megjegyzéssel,

hogy Y jelentése oxigénatom vagy kénatom;

- R/5/ jelentései az R/4/-nél megadottak; azzal a megjegy-
zéssel, hogy azonos jelenteskorsn beliill R/S5/ és R/4/
mindenkori jelentése fliggetlen egymastol, tovabba abban
az esetben, ha R/4/ és R/5/ a fenilgylirihoz egyméssal
szomszédos helyzebtekben kapcsolddik, egylttesen egy
—/CH2/P— 4ltalanos képletii lancot alkothat, ahol p ért éke

3 vagy 4;

- R/6/ jelentése hidrogénatom, egyenes vagy eldgazd ldncu,
1-10 szénatomos alkilcsoport, egyenes vagy eldgazd léancu
Y-/1-10 szénatomos alkil/—csoport, egyenes vagy eldgazd
léncu, egyszeresen vagy kétszeresen telitetlen ¥-/2-10
szénatomos alkenil/-csoport, fenilcsoport, benzilcsoport,
bifenililcsoport, fluoratom, klératom, brdématom, CnF2n+l
dltaldnos képletil csoport - n = 1-4 -, trikldér-metil-
—~cgoport vagy naftilcsoport; azzal a megjegyzéssel, hogy

Y jelentése oxigénatom vagy kénatom;

- X jelentése oxigénatom vagy kénatom.

7. Az 5. igénypont szerinti eljaras, azz al Jje lle~
mezve,hogy olyan béte-hidroxi-etil-amin-szérmazékokat
dolgozunk fel.— adott esebben prepardtumok formajéban ~, ame-

lyeknek [I] &ltalénos képletében

- R/1/ jelentése hidrogénatom, egyenes vagy elégazd lancu,
1-8 szénatomos alkilcsoport, fluoratommal, klératommal,

trifluor-metil-csoporttal, egyenes vagy elégazd léncu,

14 szénatomos alkilcsoporttal és/vagy metoxicsoporttal




egyszeresen vagy kétszeresen adott esetben helyettesitett

benzilcsopoxrt;

-~ R/2/ jelentése hidrogénatom, egyenes vagy eldgazd ldncu,
1-8 szénatomos alkilcsoport, egyenes vagy eldgazé ldncu,
egyszeresen vagy kétszeresen telitetlen, 3-10 szénatomos
alkenilcsoport, egyenes vagy eldgazd ldncu fenil-/1-6
szénatomos alkil/-csoport, egyenes vagy eldgazdé léncu
difenil-/1-6 szénatomos alkil/-csoport, hidroxilcsoporttal,
fluoratommal, kldératommal, brdématommal, egyenes vagy
eldgazd ldncu, 1-4 szénatomos alkilcsoporttal, egyenes
vagy eldgazdé léncu, l1-4 szénatomos alkoxicsoporttal, fe-
nilcsoporttal és/vagy benzilcsoporttal egyszeresen vagy -

kétszeresen adott esetben helyettesitett fenilcsoport,

- R/3/ jélentése hidrogénatom vagy R/2/ és R/3/ egyiittesen
egy -/CHZ/m— dltaldnos képletii ldncot alkot - m = 4-5 -,
amelyben egy metiléncgoport helyettesitve lehet egy oxi-
génatommal vagy hidrogénatomot, metilcsoportot, fenil-
csoportot, benzilcsoportot vagy fenetilcsoportot hordozd

nitrogénatommal;

- R/4/ jelentése hidrogénatom, egynes vagy eldgazd ldncu,
1-10 szénatomos alkilcsoport, egyenes vagy eldgazd léancu,
egyszeresen vacy tobbszOrosen telitetlen, 2-10 szénato-
mos alkenilcsoport, monociklusos, biciklusos vagy multi-
ciklusos, 3-15 szénatomos cikloalkilcsoport - példdul
norbanilcsoport, adamantilcsoport vagy dekahidronaftil-
csoport -, egyenes vagy eldgazd ldncu Y-/1-10 szénatomos
alkil/-csoport, egyenes vagy eldgazd léncu, egyszeresen

vagy tobbszbrosen telitetlen Y-/2-10 szénatomos alkenil/-
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-csoport, monociklusos, biciklusos vagy multiciklusos
Y~/3-15 szénatomos cikloalkil/-csoport, fenilcsoport,
Y-fenil-csoport, benzilcsoport, bifenililcsoport, fluor-
atom, kldératom, C F, .4 dltalédnos képleti csoport -

n = 1l-4 -, naftilcsoport vagy cianocsoport; azzal a meg-

jegyzéssel, hogy Y jelentése oxigénatom vagy kénatom;

- R/5/ jelentései az R/4/-nél megadottak; azzal a megjegyzés-
sel, hogy az azonos jelentéskoron beliil R/5/ és R/4/ min-

denkori jelentése fliggetlen egymdstdl;

- R/6/ jelentése hidrogénatom, 1-4 szénatomos, egyenes vagy
eldgazé ldancu alkilcsoport, Y-/1-4 szénatomos alkil/-
—-csoport egyenes vagy eldgazdé lanccal, fluoratom, kldr-
atom vagy trifluor-metil-csoport; azzal a megjegyzéssel,

hogy Y jelentése oxigénatom vagy kénatom;

- X jelentése oxigénatom.

8. Az 5; igénypont szerinti eljérads, a zzal Jelle ~
mezve, hogy olyan béta-hidroxi-etil-amin-szédrmazékokat
dolgozunk fel - adott esetben prepardtumok formdjdban -, amelyek-
nek [I] 4ltalédnos képletében

- R/1/ jelentése hidrogénatom vagy benzilcsoport;

- R/2/ jelentése hidrogénatom, egyenes vagy eldgazd lincu,
1-8 szénatomos alkilcsoport, tovdbbd olyan, egyenes vagy
eldgazé léncu fenil-/1-4 szénatomos alkil/-csoport,
amely magban - adott esetben - egyszeresen szubsztitudlt
lehet fluoratommal, klératommal, egyenes vagy eldgazé
ldncu, 1-4 szénatomos alkilcsoporttal, egyenes vagy eld-

gazd ldncu, l-4 szénatomos alkoxicsoporttal;
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- R/3/ jelentése hidrogénatom;

~ R/4/ jelentése hidrogénatom, egyenes vagy eldgazd ldncu,
1-10 szénatomos alkilcsoport, egyenes vagy eldgazd lancu,
egyszeresen vagy t0bbszordsen telitetlen, 2-10 szénato-
mos alkenilcsoport, monociklusos, biciklusos vagy multi-
ciklusos, 3-15 szénatomos cikloalkilcsoport - példdul
norbornil, adamantil vagy dekahidronaftilcsoport -,
egyenes vagy eldgazé ldancu Y-/1-10 szénatomos alkil/_.cso-
port, monociklusos, biciklusos vagy multiciklusos
Y-/3-15 szénatomos cikloalkil/-csoport, fenilcsoport,
Y-fenil-csoport, benzilcsoport, bifenililcsoport, fluor~‘
atom, klératom vagy C Fo. 4 dltaldnos képletil csoport;
azzal a megjegyzéssel, hogy n = 1-4 és ¥ jelentése kén-—

atom:

- R/5/ jelentése hidrogénatom, egyenes vagy eldgazé lincu,
1-6 szénatomos alkilcsoport, epyenes vagy eldgazd léncu,
egyszeresen vagy toObbszdrdsen telitetlen, 2-6 szénatomos
alkenilcsoport, 3-6 szénatomos cikloalkilcsoport, egyenes
vagy eldgazdé lancu Y-/1-6 szénatomos alkil/-csoport,
Y-/3-6 szénatomos cikloalkil/-~csoport, fenilcsoport,
Y-fenil-cgoport, benzilcsoport, fluoratom, kldératom vagy
trifluor-metil-csoport; azzal a megjegyzéssel, hogy ¥

jelentése oxigénatom;
- R/6/ jelentése hidrogénatom;
-~ X jelentése oxigénatomn.
9. Eljaras hatoanyagként béta-hidroxi-etil-amin-szarmazé-

kokat tartalmazd, pombds megbetegedések megeldzésére

alkalmas gyodgyszerkészitmeények elbdllitéaséra, a z z a 1
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Jellemezve,hogy az l. igénypontban definialt,
[III] &dltalanos képletii vegylileteket - ismert médon - profil~

aktikus gydgyszerkészitményekké dolgozzuk fel.

10. Eljéras hatbéanyagként béta-hidroxi-etil-amin-szirmazé-
kokat tartalmazé, gombds megbetegedések megeldzésére alkalmas
gybgyszerkészitmeények elbé&llitédséra, a z z a l je lleme z-
ve,hogy az 5. igénypontban definialt, [I] &ltalénos kép-
letl vegylleteket - ismert médon - profilaktikus gydgyszerké-

szitményekké dolgozzuk fel.

11l. Eljaras hatéanyagként béta-hidroxi-etil-amin-szarmazé-
kokat tartalmazé gombaellenes és/vagy novekedésszabalyozd agro-
kemikalidk el6allitéséra, a zz a l jellemnez Ve,

h ogy olyan bébta-hidroxi-etil-amin-szérmazékokat, amelyeknek

[III] &ltalénos képletében

-~ R/1/ jelentése hidrogénatom, egyenes vagy eldgazd léncu,
1-10 szénatomos alkilcsoport, egyenes vagy elédgazd lan-
cu, egyszeresen vagy tobbszorosen telitetlen, 2-10 szén-
atomos alkenilcsoport; fluoratommal, klératommal, broém—
atommal, trifluor-metil-csoporttal, egyenes vagy elagazb
lancu, 1-4 szénatomos alkilcsoporttal, metoxicsoporttal,
fenil-oxi-csoporttal vagy fenilcsoporttal egyszeresen
vagy tobbszbrdsen adott esetben helyettesitett benzilcso-
port; /1-8 szénatomos alkil/-karbonil-csoport egyenes

vagy elégazd lénccal; illetve fenil-karbonil-csoport;

- R/2/ jelentése hidrogénatom, egyenes vagy elégazdé léncu,

1-18 szénatomos alkilcsoport, egyenes vagy elédgazd léancu
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/1-6 szénatomos alkil/-oxi-/1-6 szénatomos alkil/-csoport;
egyenes vagy elégazé léncu /1-6 szénatomos alkil/-oxi-
—fenil-csoport, egyenes vagy elagazd lancu, egyszeresen
vagy tobbszorosen telitetlen, 2-18 szénatomos alkenilcso-
port, monociklusos, biciklusos vagy multiciklusos, 3-12
szénatomos cikloalkilcsoport - példaul norbornilcsoport,
adamantilcsoport vagy dekahidronaftilcsoport -, egyenes
vagy elégazd, 1-6 szénatomos alkilléncéban egy vagy kébt
hidroxilcsoporttal adott esetben helyettesitett fenil-
-alkil-csoport, egyenes vagy elagazbd léancu, egyszeresen
vagy tobbszorssen telitetlen fenil-/2-6 szénatomos alke-
nil/-csoport, egyenes vagy elégazo lancu difenil-/1-6
szénatomos alkil/-csoport; egy vagy tobb fluoratommal,
klératommal, brématommal, 1-10 szénatomos, egyenes vagy
elégaz6 léncu alkilcsoporttal, 3-10 szénatomos cikloal-
kilcsoporttal, hidroxilcsoporttal, merkaptocsoporttal,
1-10 szénatomos, egyenes vagy elédgazé léancu alkoxicso-
porttal, 1-4 szénatomos, egyenes vagy elégazd léancu al-
kilén-dioxi-csoporttal, dimetil-amino-etoxi-csoporttal,
egyenes vagy elagazd léncu /1-4 szénatomos alkoxi/-kar-
bonil-metoxi-csoporttal, fenoxicsoporttal, fenilcsoport-
tal, benzilcsoporttal, fenetilcsoporttal, tiofénilcso~
porttal és/vagy CdF2n+l édltalanos képletli csoporttal
~n=1-6 ~ adott esetben helyettesitett fenilcsoport;
egyenes vagy elédgazd léncu indol-3-il-/l1-4 szénatomos
alkil/-csoport vagy fluoratommal, klératommal, egyenes

vagy elédgazdé léncu, 1-4 szénatomos alkilcsoporttal vagy
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egyenes, illetve elédgaz6 léncu /1-4 szénatomos alkil/-—
~oxi-csoporttal adott esetben helyettesitett tienilcso-~

port, illetve tienil-metil-csoport;

~ R/3/ jelentései az R/2/-nél megadottak; azzal a megjegy-
zéssel, hogy az azonos jelentéskoron belul R/3/ és R/2/
mindenkori jelentése fiiggetlen egyméstol és R/2/ az
R/3/-mal egy olyan, -/CH,/ - altalanos képleti léncot
képezhet, amelyben m jelentése 4-6 és amelyben az egyik
metiléncsoportot oxigénatom, kénatom vagy hidrogénatomot,
metilcsoportot, fenilcsoportot, benzilcsoportot vagy
fenetilcsoportot hordoz6é nitrogénatom helyettesitheti; .

2

és
- A jelentése egyenes vagy elédgazd léncu, 1-18 szénatomos

alkilcsoport; egyenes Vagy elédgazd léncu, egyszeresen
vagy tobbszorosen telitetlen, 2-18 szénatomos alkenilcso-

port vagy [II] &ltalénos képleti csoport, amelyben

—— R/4/ jelenthet hidrogénatomot, egyenes Vagy el-
4gazd léncu, 1-18 szénatomos alkilcsoportot;
egyenes vagy elégazo lancu, egyszeresen vagy
tsbbszsrésen telitetlen, 2-18 szénatomos alkenil-
csoportot; monociklusos, biciklusos vagy multi-
ciklusos, epgyenes vagy elégazod lancu, l-4 szén-
atomos alkilcsoporttal, egyenes vagy elagazd
lancu, l-4 szénatomos alkoxicsoporttal, CnF2n+l
41talénos képletii csoporttal - nzl-4 -, fluor-

és
atommal, klératommal, brématommalJéagy hidroxil-~
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csoporttal adott esetben egyszeresen Vagy két—
szeresen helyettesitett, 3-20 gzénatomos ciklo-
alkilcsoportot; egyenes Vvagy elagazd lancu
Y—/Cl—czo—alkil/—csoportot; egyenes vagy elaga-
26 léncu, egyszeresen vagy tobbszorosen telitet-
len Y—/C2—Cl8»alkeni1/—csoportot; Y'/CB"C2O'_
—cikloalkill-csoportot, amelyben a cikloalkilcso~-
port monociklusos, biciklusos vagy multiciklusos
lehet és adott esetben helyettesitve van egysze-
resen vagy kétszeresen egyenes Vagy elédgazd lan-
cu, l-4 szénatomos alkilcsoporttal, egyenes Vagy
elagazéd léncu, 1-4 szénatomos alkoxicsoporttal,‘
CﬁF2n+l altalanos képletii csoporttal gsn = 1-4 -,
fluoratommal, klératommal, brématommal/éagy hid-
roxilcsoporttal; fenilcsoportot, Y-fenil-csopor -~
tot; egyenes vagy eléagazd léancu fenil-/1-4 szén-
atomos alkil/-csoportot; egyenes Vvagy elédgazd
léncu fenil-/l-4 szénatomos alkoxi/-csoportot,
bifenililcsoportot, fluoratomot, klératomot, brém-
atomot, C.Fs . 4 4ltalénos képleti csoportot -

n = 1-8 ~, triklér-metil-csoportot, YH csoportot,
naftilcsoportot, cilanocsoportot, nitrocsoportot;
azzal a megjegyzéssel, hogy ¥ jelentése oxigén-—
atom, kénatom, szulfinilesoport vagy szulfinil-
csoport, a fenilcsoportok pedig fluoratommal,
klératommal, trifluor-metil-csoporttal, egyenes

vagy elégazd léncu, 1-4 szénatomos alkilcsoporttal
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és/vagy egyenes vagy eldgaz6 lancu, l-4 szénato-
mos alkoxi csoporttal egyszeresen vagy kétszere~
sen adott esetben helyettesitve lehetnek;

- R/5/ jelentésel az R/4/-nél megadottak; azzal a
megjegyzéssel, hogy az azonos jelentéskoron belul
R/5/ és R/4/ mindenkori jelentése fliggetlen egy-
mastél és abban az esetben, ha R/4/ és R/5/ a
fenilgylirithoz két szomszédos helyzetben kapcsolo-

dik, egyluttesen egy /QHa/p—léncot alkothat, ahol
p értéke 3 vagy 4;

- R/6/ jelenthet hidrogénatomab, egyenes Vagy elé~
gazé lancu, 1-15 szénatomos alkilcsoportot, egye-
nes vagy elégazé léncu, egyszeresen vagy tobbszo—~
rgsen telitetlen, 2-15 szénatomos alkenilcsopor-
tot, egyenes vagy eléagazd léancu Y—/Cl—Cl5 -al-
kil/-csoportot, egyenes vagy elégazé léancu, egy-

szeresen vagy tobbszdrssen telitetlen, 2-15 szén-

atomos alkenilcsoportot, fenilcsoportot, Y-fe-
nil-csoportot, benzilcsoportot, bifenililcsopor-
tot, fiuoratomot, klératomot, brématomot, jéd-
atomot, C, Fsr, .9 4ltalanos képletii csoportot -

n = 1-8 —, triklér-metil-csoportot, naftilcso-
portot vagy YH &ltalanos képletii csoportot; az-
zal a megjegyzéssel, hogy Y jelentése a mar meg-

adott; és

- X jelentése oxigénatom vagy kénatom

ismert médon feldolgozzuk gombaellenes és/vagy novekedeéssza-

palyozd készitményekké.
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12. A 1l. igénypont szerinti eljaras, a z z a 1L jel~
l]emezve,hogy olyan béta-hidroxi-etil-amin-szérmazé-

kokat dolgozunk fel, ameélyeknek [III] &ltalénos képletében

- R/1/ jelentése hidrogénatom, egyenes vagy elégazd lancu,
1-8 szénatomos alkilcsoport, egyenes Vagy elégazé léancu,
egyszeresen vagy kétszeresen telitetlen, 3-8 szénatomos
alkenilcsoport, fluoratommal, klératommal, trifluor-me-
til-csoporttal, egyenes vagy eldgazé léncu, 1-4 szénato-
mos alkilcsoporttal és/vagy metoxicsoporttal egyszersesen
vagy kétszeresen adott esetben helyettesitett benzil-
csoport vagy egyenes lancu, illetve elégazd léncu

/1-6 szénatomos alkil/~karbonil-csoport;

- R/2/ jelentése hidrogénatom, egyenes vagy eldgazd lancu,
1-16 szénatomos alkilcsoport, egyenes Vagy elagazd léancu
/1-6 szénatomos alkil/-oxi-/1-6 szénatomos alkil/~cso-
port, egyenes Vagy elégazd léncu /1-6 szénatomos alkil/-
—~oxi-fenil-csoport, egyenes Vagy elédgazbd léncu, egysze-
resen vagy tobbszorosen telitetlen, 2-16 szénatomos al-

_kenilcsoport, monociklusos, biciklusos vagy multiciklu-—

sos, 3-10 szénatomos cikloalkilcsoport, egyenes vagy el-

4gaz6 léncu fenil-/1-6 szénatomos alkil/-csoport, egye-

nes vagy elégaz6é léncu difenil-/1-6 szénatomos alkil/-cso-
port fluoratommal, kldératommal, egyenes vagy elégazd 1éan—
cu, l-4 szénatomos alkilcsoporttal, 3-8 szénatomos ciklo-
alkilcsoporttal, egyenes Vvagy elagazé léncu, 1-8 szénato-
mos alkoxicsoporttal, 1-2 szénatomos alkilén~dioxi-cso~ |

porttal, /l-4 szénatomos alkoxi/~karbonil-metoxi~csoport-
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tal, fenilcsoporttal, benzilcsoporttal, fenetilcsoport-
tal és/vagy tiofenilcsoporttal adott esetben egyszeresen
vagy kétszeresen helyettesitett fenilcsoport, egyenes
vagy elégazé léncu indol-3-il-/1-4 szénatomos alkil/—
—-csoport vagy klératommal, egynes vagy eléagazé léncu,-
1-4 szénatomos alkilcsoporttal vagy egyenes léncu, illet-
ve elédgazé lancu, l-4 szénatomos alkil-oxi-csoporttal

adott esetben helyettesitett tienilcsoportot tartalmazd
t ienil-metil-csoport;

R/?3/ jelentései az R/2/-nél megadottak; azzal a megjegy-
zégsel, hogy az azonos jelentésksrson belill R/3/ és R/2/
mindenkori jelentése filiggetlen egyméstél és R/2/ az R/3/-
~mal -/CH,/ -~ &ltalénos képletii lancot alkothat, amelyben
az egyik metiléncsoportot oxigénatom, kénatom vagy hid-
rogénatomot, metilcsoportot, fenilcsoportot, benzilcso~
portot, illetve fenetilcsoportot hordozb nitrogénatom he-

lyettesitheti; és

A jelentése egyenes vagy elagazd lancu, 1-16 szénatomos
alkilcsoport, egyenes vagy elégazd lancu, egyszeresen
vagy tobbszdrosen telitetlen, 2-16 szénatomos alkenilcso-
port vagy olyan, [II] &ltalénos képletil csoport, amely-

ben

—— R/4/ jelentése hidrogénetom, egyenes vagy elégazd
lancu, 1-16 szénatomos alkilcsoport, egyenes vagy
eldgazd léncu, egyszeresen vagy tobbszorcsen teli-
tetlen, 2-16 szénatomos alkenilcsoport, monocik-
lusos, biciklusos vagy multiciklusos, egyenes

vagy elédgazdé lancu, l-4 szénatomos alkilcsoport-
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tal, illetve egyenes vagy elégazé lancu, l1-4
szénatomos alkoxicsoporttal egyszeresen adott eset-
ben helyettesitett, 3-12 szénatomos cikloalkil-
csoport, egyenes vagy elagazd Y—/Cl-016—alkil/—
—~csoport, egyenes vagy elédgazd lancu, egyszeresen
vagy tobbszordsen telitetlen Y—/05-016~alkenil/—
-csoport, monociklusos, biciklusos vagy multicik—-
lusos, egyenes vagy elégazdé léncu, 1-4 szénatomos
alkilcsoporttal, illetve egyenes vagy elégazd lén-
cu, 1-4 szénatomos alkoxicsoporttal egyszeresen
adott esetben helyettesitett Y-/05—012—cikloalkil/-
-~csoport, fenilcsoport, Y-fenil-csoport, fenil-~
—/Cl—Ca-alkil/-csoport, égyenes vagy elégazb lan-
cu fenil—/Cl-Cq—alkoxi/—csoport, bifenililcsoport,
fluoratom, klératom, C. F,. .4 dltalénos képleti
csoport — n = 1-4 -, triklér-metil-csoport, naf-
tilcsoport, cianocsoport; azzal a megjegyzéssel,
hogy Y jelentése oxigénatom vagy kénatom és a
fenilcsoportok — adobtt esetben - helyettesitve
vannak egyszeresen vagy kétszeresen fluoratommal,
klératommal, trifluor-metil-csoporttal, l-4 szén-
atomos alkilcsoporttal és/vagy 1-4 szénatomos al-

koxicsoporttal;

R/5/ jelentései az R/4/-nél megadottak; azzal
a megjegyzéssel, hogy az azonos jelentésksrdn
beliil R/5/ és R/4/ mindenkori jelentése fliggetlen

egymastdél és abban az esetben, ha R/4/ és R/5/
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a fenilgyliriihtz két szomszédos helyzetben kapcso-
1l6dik, egylittesen —/CHg/P—léncot alkothat, ahol
p értéke 3 vagy 4;

—— R/6/ jelentése hidrogénatom, egyenes vagy ela-
gaz6 léancu, 1-12 szénatomos alkilcsoport, egye-
nes vagy eléagaz6é léncu, egyszeresen vagy tobbszo-
rdsen telitetlen, 3-12 szénatomos alkenilcsoport,
Y—/Cl-012~a1kil/—csoport egyenes vagy elégazb
léanccal, egyenes vagy elédgazd léncu, egyszeresen
vagy tébbszordsen telitetlen Y—/C5-Cl2—alkenil/—
~csoport, fenilcsoport, Y-fenil-csoport, ben-
zilcsoport, vifenililcsoport, fluoratom, klér-
atom, brématom, C Fs 4 altalénos képleti csoport
-~ n = 1-4 —, triklér-metil-csoport vagy naftil-
csoport; azzal a megjegyzéssel, hogy ¥ jelentése

a mar megadott; és

-~ X jelentése oxigénatom vagy kénatom.

13, A 1l. igénypont szerinti eljarés, a z za l je l -
leme zvVve,hogy olyan béta~hidroxi-etil-amin-szirmazé-

kokat dolgozunk fel, amelyeknek [III] &ltalanos képletében

—~ R/1/ jelentése hidrogénatom, /l-4 szénatomos alkil/-kar-

bonil-csoport egyenes vagy eléagazd lénccal, illetve ben~

zllcgoport;

- R/2/ jelentése hidrogénatom, egyenes vagy élégazé lancu,
1-12 szénatomos alkilcsoport, /1-6 szénatomos alkil/-

—oxi-/1-6 szénatomos alkil/-csoport, egyenes vagy elégazd
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léncu, egyszeresen vagy tobbszortsen telitetlen, 3-12
szénatomos alkenilcsoport, monociklusos, biciklusos vagy
multiciklusos, %-10 szénatomos cikloalkilcsoport, egye-
nes vagy eldgazd lancu fenil-/1-6 szénatomos alkil/-cso-
port, egyenes vagy eldgazdé lancu difenil-/1-6 szénatomos
alkil/-csoport, trifluor-metil-csoporttal, fluoratommal,
klératommal, egyenes vagy eléagazbd léncu, 1l-4 szénatomos
alkilcsoporttal, egyenes vagy elédgazdé léncu, 1-8 szénato-
mos alkoxicsoporttal, 1-2 szénatomos alkilén-dioxi-cso-
porttal, fenilcsoporttal, benzilcsoporttal és/vagy fene-
tilcsoporttal egyszeresen vagy kétszeresen adott esetben
helyettesitett fenilcsoport; egyenes vagy elégazd lancu
indol-3%-il-/1-4 szénatomos alkil/~-csoport vagy klératom-—
mal, l-4 szénatomos alkilcsoporttal vagy l-4 szénatomos
alkoxicsoporttal a gylirin adott esétben helyettesitett

tienil-metil-csoport;

R/%/ jelentése hidrogénatom; illetve R/2/ és R/%/ egy
olyan, -/CH,/ - &ltalénos képletii lancot alkothat, amely-
ben m = 4-6 és az egyik metiléncsoport helyettesitve le-
het oxigénatommal, kénatommal vagy hidrogénatomot, metil-
csoportot, fenilcsoportot, benzilcsoportct , illetve fe-

netilcsoportot hordozé nitrogénatommal;

A jelentése egyenes vagy eldgazd lancu, 1-12 szénatomos
alkilcsoport, egyenes vagy eldgazdé léncu, egyszeresen
vagy tobbszordsen telitetlen, 3-12 szénatomos alkenil-
csoport vagy egy olyan csoport, amelynek [II] &ltalénos
képletében |

~- R/4/ jelentése hidrogénatom, egyenes vagy el-

4gazd lancu, 1-16 szénatomos alkilcsoport,
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egyenes vagy elédgazd léncu, egyszeresen vagy
tcbbszdrssen telitetlen, 2-12 szénatomos alkenil-—
csoport, helyettesitetlen, monociklusos, bicik-
lusos vagy multiciklusos, 3-12 szénatomos ciklo-
alkilcsoport, egyenes vagy elégazd léancu

Y-/1-12 szénatomos alkil/~csoport, egyenes vagy
elégazd léancu, egyszeresen vagy tobbszorosen
telitetlen Y-/3-12 szénatomos alkenil/-csoport,
helyettesitetlen monociklusos, biciklusos vagy
multiciklusos Y-/3%-12 szénatomos cikloalkil/-
-csoport; fenilcsoport, Y-fenil-csoport, fenil-
~/1-2 szénatomos alkil/-csoport, fenil-/l-4 szén-
atomos alkoxi/-csoport egyenes vagy eléagazd
lénccal, bifenilcsoport, fluoratom, klératom,
illetve naftilcsoport; azzal a megjegyzéssel,
hogy Y jelentése oxigénatom vagy kénatom és a
fenilcsoportok fluoratommal, klératommal, tri-
fluor-metil-csoporttal, egyenes vagy elégazé
lancu, 1-4 szénatomos alkilcsoporttal, egyenes és/
vagy elégazd lancu, 1-4 szénatomos alkoxicsoport-
tal egyszeresen vagy kétszeresen adott esetben
helyettesitve vannak;

R/5/ jelentéseiaz R/4/-nél megadottak; azzal a
megjegyzéssel, hogy az azonos jelentésksrsn be-
1iil R/5/ és R/4/ mindenkori jelentése fliggetlen
egyméstol;

R/6/ jelentése hidrogénatom, egyenes vagy elaga-
zb6 lancu, 1-10 szénatomos alkilcsoport, egyenes

vagy elagazdé lancu, egyszeresen vagy tobbszdrosen
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telitetlen, 3%-10 szénatomos alkenilcsoport, egye-
nes vagy elégazdé lancu, egyszeresen Vagy tobb-
sz8rssen telitetlen Y-/3-10 szénatomos alkenil/-
—~csoport, fenilcsoport, Y-fenil-csoport, benzil-
csoport, fluoratom, klératom vagy trifluor-metil-

—-csoport; és

- X jelentése oxigénatom.

14. A 11. igénypont szerinti eljéras, a z zal Je l -
lemezvVve, hogy olyan béta-hidroxi-etil-amin-szarmazé-

kokat dolgozunk fel, amelyeknek [III] Altaldnos képletében

- R/1/ jelentése hidrogénaton, metil-karbonil-csoport vagy

benzilcsoport;

- R/2/ jelentése hidrogénatom, egyenes Vagy elédgazd léancu,
1-10 szénatomos alkilcsoport, egyenes vagy eléagazd lan~
cu, egyszeresen vagy tobbszdrdsen telitetlen, 3-10 szén—~
atomos alkenilcsoport, /1-3 szénatomos alkil/-oxi-/1-3
szénatomos alkil/-csoport, monociklusos, biciklusos vagy
multiciklusos, 3-10 szénatomos cikloalkilcsoport, fenil-
~/1-l4 szénatomos alkil/-csoport egyenes vagy elagazb
lanccal, difenil-/1-4 szénatomos alkil/-csoport egyenes
vagy elégazd lénccal, fluoratommal, klératommal, egyenes
vagy elédgaz6 léncu, l-4 szénatomos alkilcsoporttal, egye-
nes vagy elégazdé léncu, 1-6 szénatomos alkoxicsoporttal,
1-2 szénabtomos alkilén-dioxi-csoporttal, fenilcsoporttal,
banzilcsoporttal és/vagy fenetilcsoporttal egyszeresen |

vagy kétszeresen adotl esetben helyettesitett fenilcso-
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port; egyenes vagy elégazd lancu indol-3-il-/1~4 szén-—
atomos alkil/—csoport, & tienilcsoporton klératommal,

1-4 szénatomos alkilcsoporttal, illetve 1-4 <zénatomos

alkoxicsoporttal adott esetben helyettesitett tienil-me-~

til-csoport;

- R/3/ jelentése hidrogénaton;

- A jelentése egyenes vagy eldgazd lancu, 1-12 szénatomos
alkilcsoport, egyenes vagy elégazd léncu, egyszeresen
vagy tobbszordsen telitetlen, %-10 szénatomos alkenil-
csoport vagy olyan csoport, amelynek [II] &ltalénos kép-

letében

—— R/4/ jelentése hidrogénatom, egyenes vagy el-
dgazd léncu, 1-12 szénatomos alkilcsoport, egye-
nes vagy eléagazd léncu, egyszeresen vagy tobbszo-
rosen telitetlen, 2-12 szénatomos alkenilcso-
port, helyettesitetlen, monociklusos, biciklu-
sos vagy multiciklusos, %-10 szénatomos ciklo-~
alkilcsoport, egyenes vagy elédgazd léncu
Y-/1-12 szénatomos alkil/-csoport, egyenes vagy
elagazb lancu, egyszeresen vagy tobbszdrdsen
telitetlen, 3-12 szénatomos alkenilcsoport,
helyettesitetlen, monociklusos, biciklusos
vagy multiciklusos Y-/3-10 szénatomos ciklo-
alkil/—csoport, fenilcsoport, Y-fenil-csoport,
benzilcsoport, benzil-oxi-csoport, bifenilil-
csoport, fluoratom, klératom vagy trifluor-

—metil-csoport; azzal a megjegyzéssel, hogy
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Y jelentése oxigénatom és a fenilcsoportok
fluoratommal, klératommal, trifluor-metil-cso-
porttal, egyenes vagy elégazdé lancu, 1-4 szén-
atomos alkilcsoporttal és/vagy egyenes vagy

eldgaz6 léncu, 1l-4 szénatomos alkoxicsoporttal

egyszeresen vagy kétszeresen adott esetben he-

lyettesitve vannak;

—- -R/5/ jelentése hidrogénatom, egyenes vagy elagazo
lancu, 1-12 szénatomos alkilcsoport, egyenes vagy
eldgaz6 léncu, egyszeresen vagy kétszeresen teli-
tetlen, 2-12 szénatomos alkenilcsoport, 3-6 szén-.
atomos cikloalkilcsoport, egyenes vagy elégazd
lancu Y-/1-12 szénatomos alkil/-csoport,

Y-/3-6 szénatomos cikloalkil/-csoport, fenilcso-
port, Y-fenil-csoport, benzilcsoport, fluoratom,
klératom vagy trifluor-metil-csoport;

—— R/6/ jelentése hidrogénatom; és

- X jelentése oxigénatom.

15; Eljaras hatoéanyagként béta-hidroxi-etil-amin-szarma-
zékokat tartalmazd gombaellenes és/vagy novekedésszabdly zd
agrokemikélidk eldéallitéséra, azz al jellemezVe,
hogy a [III] altalénos képletii vegyliletek sziikebb koret
reprezentald [Ij altalénos képletii béta-hidroxi-etil-amin-szér-

mazékokat - a [I] &ltaldnos képletben

— R/1/ jelentése hidrogénatom, egyenes vagy elégazd lancu,

'1-10 szénatomos alliilcsoport, egyenes vagy eldgazd léancu,
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egyszeresen vagy tobbszdrosen telitetlen, 2-10 szénato-
mos alkenilcsoport, fluoratommal, klératommal, brématom-
mal, trifluor-metil-csoporttal, egyenes vagy elégazd
léancu, 1l-4 szénatomos alkilcsoporttal, metoxicsoporttal,
fenil-oxi-csoporttal és/vagy fenilcsoporttal egyszere-
sen vagy tobbszorssen adott esetben helyettesitett ben-
zilcsoport;
R/2/ jelentése hidrogénatom, egyenes vagy elagazd lancu,
1-10 szénatomos alkilcsoport, egyenes vagy elégazbd lan-
cu, egyszeresen vagy tUblLszorosen telitetlen, 2-10 szén-
atomos alkenilcsoport, 3-10 szénatomos cikloalkilcso-
port, egyenes vagy eldgazd léncu, fenil-/1-6 szénatomos
alkil/-csoport, egyenes vagy elégazdé lancu, egyszeresen
vagy kétszeresen telitetlen fenil-/2-6 szénatomos alke-
nil/-csoport, difenil-/1-6 szénatomos alkil/~-csoport
egyenes vagy elédgazé lénccal, fluoratommal, klératommal,
brématommal, egyenes léncu, l-4 szénatomos alkilcsoport-
tal, 3-8 szénatomos cikloalkilcsoporttal, hidroxilcso-
porttal, merkaptocsoporttal, egyenes vagy elédgazd lancu,
1-10 szénatomos alkoxicsoporttal, fenilcsoporttal, ben-
zilcsoporttal, fenetilcsoporttal, tiofenilcsoporttal
és/vagy CnF2n+1 dltalénos képleti csoporttal — n = 1-6 -
egyszeresen vagy tobbszorisen adott esetben helyettesi-

tett fenilcsoport;

R/%/ jelentései az R/2/-nél megadottak; &azzal a megjegy-
zéssel, hogy az azonos jelentéskoron belll R/3/ és R/2/
mindenkori jelentése fliggetlen egyméstol, tovabbd R/2/

es R/3/ egy —/CHy/ - &dltalénos képletl léncot képezhet,
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amelyben m = 4-6 és az egyik metiléncsoport helyettesit-
ve lehet oxigénatommal, kénatommal vagy hidrogénatomot,
metilcsoportot, fenilcsoportot, benzilcsoportot, illetve

fenstilcsoportot hordozdéd nitrogeénatommal;

R/4/ jelentése hidrogénatom, egyenes vagy elégazd lancu,
1-15 szénatomos alkilcsoport, egyenes vagy elagazbé lancu,
egyszeresen vagy tobbszordsen telitetlen, 2-15 szénatomos
alkenilcsoport, monociklusos, biciklusos vagy multicik-
lusos, egyenes lancu, l-4 szénatomos alkilcsoporttal,
egyenes lancu, l-4 szénatomos alkoxicsoporttal, Cn‘F2n+1
4ltalénos képletii csoporttal - n = 1-4 -, fluoratommal,
klératommal, brématommal és/vagy hidroxilcsoporttal egy-
szeresen vagy kétszeresen adott esstben helyettesitett,
3-20 szénatomos cikloalkilcsoport - igy példéaul norbornil-
csoport, adamantilcsoport vagy dekahidronaftilcsoport -j
egyenes vagy elagaz6 léancu Y-/1-15 szénatomos alkil/-
-csoport, egyenes vagy elégazd lancu, egyszeresen vagy

t bbszorssen telitetlen Y-/2-15 szénatomos alkenil/-cso-
port, monociklusos, biciklusos vagy multiciklusos, egye-
nes léancu, 1-4 szénatomos alkilcsoporttal, egyenes léan-
cu, l-4 szénatomos alkoxicsoporttal, C. F, .4 altalénos
képletii csoporttal - n = 1-4 -, fluoratommal, klératom-
mal, bromatommal és/vagy hidroxilcsoporttal egyszeresen
vagy kétszeresen adott esetben helyettesitett, 3-20 szén-
atomos Y-/3-20 szénatomos cikloalkil/-csoport, fenilcso-
port, Y-fenil-csoport, fenil-/1-2 szénatomos alkil/-cso-
port, bifenililcsoport, fluoratom, kléretom, bromatom,
jédaton, CDF2n+l dltalénos képletd csoport - n = 1-8 -,

triklér-metil-csoport, YH &lteldinos képletd csoport, naf-
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tilcsoport, cilanocsoport, nitrocsoport; azzal a megjegy-

zéssel, hogy Y jelentése oxipgénatom vagy kénatom;

- R/5/ jelentései az R/4/-nél megadottak; azzal a megjegy-
zéssel, hogy az azonos jelentéskdron belll R/5/ és R/4/
mindenkori jelentése fligcetlen egyméstol, tovabba abban az
esetben, ha R/4/ és R/5/ a fenilgylrihdz egyméssal szom-
szédos helyzetekben kapcsolddik, egylittesen ~/CH2/p~ a4l~
talédnos képletii léncot alkothat, ahol p értéke 3 vagy 4;

~ R/6/ jelentése hidrogénatom, egyenes vagy elégazd léncu,
1-15 szénatomos alkilcsoport, egyenes vagy elégazdé léancu,
egyszeresen vagy tobbszérdsen telitetlen, 2-10 szénatomos
alkenilcsoport, egyenes vagy elédgazé léncu Y-/1-15 szén-
atomos alkil/-csoport, egyenes vagy elégazd lancu, egy-
szeresen vagy tébbszorssen telitetlen ¥Y-/2-15 szénatomos
alkenil/-csoport, fenilcsoport, Y-fenil-csoport, benzil-
csoport, bifenililcsoport, fluoratom, klératom, brématom,
jédatom, C Fop .y dltalénos képletld csoport - n = 1-8 -,
trikloér-metil-csoport, naftilcsoport vagy YH &ltalanos
képletii csoport; azzal a megjegyzéssel, hogy Y jelentése

oxigénatom vagy kénatom;

~ X jelentése oxigénatom kénatom, szulfinilcsoport vegy

szulfonilcsoport -
ismert médon feldolgozzuk gombaellenes és/vagy novekedésszabdlyo-
z6 készitményekké.
16. A 15. igénypont szerinti eljaras, azz al jelle-

mezve, hogy olyan béta-hidroxi-etil-amin-szarmazékokat

dolgozunk fel, amelyeknek [I] &ltalénos képletében
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- R/1/ jelentése hidrogénatom, egyenes vagy elédgazd léncu,
1-8 szénatomos alkilcsoport, egyenes vagy elégazé léncu,
egyszeresen vagy tobbszdrdsen telitetlen, %-10 szénato-
mos alkenilcsoport, fluoratommal, klératommal, trifluor-~
-metil-csoporttal, egyenes vagy elédgazdé lancu, l-4 szén-
atomos alkilcsoporttal és/vagy metoxicsoporttal egyszere-
sen vagy kétszeresen adott esetben helyettesitett ben-

zilcsoport;

- R/2/ jelentése hidrogénatom, egyenes vagy eldgazé léncu,
1-8 szénatomos alkilcsoport, egyenes vagy elégazd léncu,
egyszeresen vagy tobbszdrdsen telitetlen, 3-10 szénato-
mos alkenilcsoport, egyenes vagy elagazd léncu fenil-
~/1-6 szénatomos alkil/-csoport, egyenes vagy elégazd
léancu fenil-/1-6 szénatomos alkil/-csoport, egyenes vagy
elégaz6d léncu difenil-/1-6 szénatomos alkil/-csoport,
hidroxilcsoporttal, fluoratommal, klératommal, brdématom-
mal, egyenes vagy eldgazd léncu, l-4 szénatomos alkil-
csoporttal, egynenes vagy elégazé léancu, l-4 szénatomos
alkoxicsoporttal, fenilcsoporttal,benzilcsoporttal és/
vagy fenetilcsoporttal egyszeresen vagy kétszeresen

adott esetben helyettesitett fenilcsoport;

- R/3/ jelentései az R/2/-nél megadottak; azzal a megjegy-
zéssel, hogy az azonos jelentéskdrén belll R/3/ és R/2/
mindenkori jelentése fliggetlen egymastol, tovabba R/2/
és R/3/ egylttesen egy —/CH2/m— dltalanos képletl lan-
cot képezhet, amelyben m jelentése 4-6 és az egyik me-
tiléncsoport helyettesitve lehet oxigénatommal vagy

hidrogénatomot, metilcsoportot, fenilcsoportot, benzll-
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csoportot vagy fenetilcsoportot hordozé nitrogénatommal;

R/4/ jelentése hidrogénatom, 1-15 szénatomos , egyenes
vagy elégazd léncu alkilcsoport, 2-15 szénatomos, egyenes
vagy elédgazd lancu, egyszeresen vagy tobbszordsen teli-
tetlen alkenilcsoport, monociklusos, biciklusos vagy mul-
ticiklusos, egyenes vagy elégazd léancu, 1-4 szénatomos
alkilcsoporttal, egyenes vagy elagazd léncu; 1-4 széna-
tomog alkoxicsoporttal egyszeresen adott esetben helyet-
tesitett, 3-15 szénatomos cikloalkilcsoport - példaul
norbanilcsoport, adamantilcsoport, dekahidronaftilcso-
port -, egyenes vagy elagazdé lancu Y-/1-10 szénatomos al-
kiltesoport, egyenes vagy elégazdé léancu, egyszeresen vagy
t8bbszorosen telitetlen Y-/2-10 szénatomos alkenil/-cso-
port, monociklusos, biciklusos vagy multiciklusos, egye-
nes vagy elégazb léancu, 1-4 szénatomos alkilcsoporttal
vagy egyenes vagy elégazé lancu, l-4 szénatomos alkoxi-
csoporttal egyszeresen adott esetben helyettesitett
Y-/%-15 szénatomos cikloalkil/-csoport, fenilcsoport,
Y-fenil-csoport, fenil-/1-2 szénatomos alkil/-csoport,
bifenililcsoport, fluoratom, klératom, CnF2n+1 dltalanos
képleti csoport — n = 1-4 -, triklér-metil-csoport, naf-
tilcsoport vagy cianocsoport; azzal a megjegyzéssel,

hogy Y jelentése oxigénatom vagy kénatom;

R/5/ jelentései az R/4/-nél megadottak; azzal a megjegy-
zéssel, hogy azonos jelentéskorsn bellil R/5/ es R/4/
mindenkori jelentése fliggetlen egymastodl, tovabba abban
az esetben, ha R/4/ és R/5/ a fenilgyliriihdz egymassal
szomszédos helyzetekben kapcsolddik, egylittesen egy

-/CH,/ -~ altalanos képleti ldncot alkothat, ahol p értéke
o’p
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3 vagy 4;

- R/6/ jelentése hidrogénatom, egyenes vagy eldgazé léncu,
1-10 szénatomos alkilcsoport, egyenes vagy eldgazd léncu
Y-/1-10 szénatomos alkil/-csoport, egyenes vagy eldgazé
ldncu, egyszeresen vagy kétszeresen telitetlen Y-/2-10
szénatomos alkenil/-csoport, fenilcsoport, benzilcsoport,
bifenililcsoport, fluoratom, kldératom, brdématom, CnF2n+l
dltaldnos képletil csoport - n = 1-4 -, trikldér-metil-
-cgoport vagy naftilcsoport; azzal a megjegyzéssel, hogy

Y jelentése oxigénatom vagy kénatom;

- X jelentése oxigénatom vagy kénatom.

17. A 15. igénypont szerinti eljéréds, az z al je lle -
mezve, hogy olyan béta-hidroxi-etil-amin-szérmazékokat

dolgozunk fel, amelyeknek [I] &ltalénos képletében

- R/1/ jelentése hidrogénatom, egyenes vagy eldgazd léncu,
1-8 szénatomos alkilcsoport, fluoratommal, klératommal,
trifluor-metil-csoporttal, egyenes vagy elidgazd léncu,
1-4 szénatomos alkilcsoporttal és/vagy metoxicsoporttal
egyszeresen vagy kétszeresen adott esetben helyettesitett

benzilcsoport;

- R/2/ jelentése hidrogénatom, egyenes vagy eldgazé lédncu,
1-8 gzénatomos alkilcsoport, egyenes vagy eldgazd léncu,
egyszeresen vagy kétszeresen telitetlen, 3-10 szénatomos
alkenilcsoport, egyenes vagy eldgazd léncu fenil-/1-6
gzénatomos alkil/-csoport, egyenes vagy eldgazd lancu

difenil-/1-6 szénatomos alkil/-csoport, hidroxilcsoporttal,
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fluoratommal, kldératommal, brdmatommal, egyenes vagy
eldgazd ldncu, l-4 szénatomos alkilcsoporttal, egyenes

vagy eldgazd lancu, 1-4 szénatomos alkoxicsoporttal, fe-

nilcsoporttal és/vagy benzilcsoporttal egyszeresen vagy

kétszeresen adott esetben helyettesitett fenilcsoport,

- R/3/ jeélentése hidrogénatom vagy R/2/ és R/B/ egylittesen
egy -/CHz/m— 4ltaldnos képletili lédncot alkot - m = 4-5 -,
amelyben egy metiléncgoport helyettesitve lehet egy OXi-
génatommal vagy hidrogénatomot, metilcsoportot, fenil-
cgoportot, benzilcsoportot vagy fenetilcsoportot hordozd

nitrogénatommal;

~ R/4/ jelentése hidrogénatom, egynes vagy eldgazd ldncu,
1-10 szénatomos alkilcsoport, egyenes vagy eldgazd léancu,
egyszeresen vagy tobbszlrdsen telitetlen, 2-10 szénato-
mos alkenilcsoport, monociklusos, biciklusos vagy multi-
ciklusos, 3-15 szénatomos cikloalkilcsoport - példdul
norbanilcsoport, adamantilcsopoxt vagy dekahidronaftil-
csoport -, egyenes vagy eldgazd léncu Y~/1-10 szénatomos
.alkil/-csoport, egyenes vagy eldgazd léancu, egyszeresen
vagy tObbszdrosen telitetlen Y-/2-10 szénatomos alkenil/-
-csoport, monociklusos, biciklusos vagy multiciklusos
Y-/3-15 szénatomos cikloalkil/-csoport, fenilcsoport,
Y-fenil-csoport, benzilcsoport, bifenililcsopoxrt, fluox-
atom, kldératom, C Fo .4 dltaldnos képletil csoport -
n = 1-4 -, naftilcsoport vagy cianocsoport; azzal a meg-

jegyzéssel, hogy Y jelentese oxigénatom vagy kénatom;

- R/5/ jelentései az R/4/-nél megadottak; azzal a megjegyzés-
sel, hogy az azonos jelentéskoron belil R/5/ és R/4/ min-

denkori jelentése fliggetlen egymdstdl;
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- R/6/ jelentése hidrogénatom, l-4 szénatomos, egyenes vagy
eldgazd ldncu alkilcsoport, Y-/1-4 szénatomos alkil/-

-cgoport egyenes vagy eldgazd lénceal. fluoratom, kldr-

atom vagy trifluor-metil-csoport; azzal a megjegyzéssel,

hogy Y jelentése oxigénatom vagy kénatom;

- X jelentése oxigénatom.

18. A 15. igénypont szerinti eljérds, a zz al jelle -
mezvVve,hogy olyan béta-hidroxi-etil-amin-szarmazé-

kokat dolgozunk fel, amelyeknek [I] &ltalanos képletében

- R/1/ jelentése hidrogénatom vagy benzilcsoport;

-~ R/2/ jelentése hidrogénatom, egyenes vagy eldgazd léancu,
1-8 szénatomos alkilcsoport, tovdbbd olyan, egyenes vagy
elégazdé lédncu fenil-/1-4 szénatomos alkil/-csoport,
amely magban - adott esetben - egyszeresen szubsztitudlt
-lehet fluoratommal, klératommal, egyenes vagy eldgazé
ldncu, l-4 szénatomos alkilcsoporttal, egyenes vagy eld-

gazé lancu, 1l-4 szénatomos alkoxicsoporttal;
~ R/3/ jelentése hidrogénatom;

- R/4/ jelentése hidrogénatom, egyenes vagy eldgazd ldncu,
1-10 szénatomos alkilcsoport, egyenes vagy eldgazdé léncu,
egyszeresen vagy tdbbszordsen telitetlen, 2-10 szénato-
mos alkenilcsoport, monociklusos, biciklusos vagy multi-
ciklusos, 3-15 szénatomos cikloalkilcsoport - példdul
norbornil, adamantil vagy dekahidronaftilcsoport -

egyenes vagy eldgazdé lancu Y-/1-10 szénatomos alkil/_cso-

port, monociklusos, biciklusos vagy multiciklusos



[ 1] (1]
!l G . L ] . [ 4 A .
. ve
e o [ ] *
ocs ‘00’ 0240 ves "we

- 91 -

Y-/3-15 szénatomos cikloalkil/-csoport, fenilcsoport,
Y~-fenil-csoport, benzilcsoport, bifenililcsoport. fluoxr-
atom, klératom vagy C nFons 1 dltaldnos kepletu csoport;
azzal a megjegyzéssel, hogy n = 1-4 és Y jelentése kén-

atom:

R/5/ jelentése hidrogénatom, egyenes vagy eldgazé léncu,
1-6 szénatomos alkilcsoport, egyenes vagy elédgazdé lénca,
egyszeresen vagy tobbszdrdsen telitetlen, 2-6 szénatomos
alkenilcsoport, 3-6 szénatomos cikloalkilcsoport, egyenes
vagy eldgazd ldncu Y-/1-6 szénatomos alkil/-csoport,
Y~/3-6 szénatomos cikloalkil/-csoport, fenilcsoport,
Y-fenil-csoport, benzilcsoport, fluoratom, klératom vagy
trifluor-metil-csoport; azzal a megjegyzéssel, hogy Y

jelentése oxigénatom;
R/6/ jelentése hidrogénatom;

X jelentése oxigénatom.
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