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Eljaras szubsztitualt benzizotiazol-szarmazékok elallitasara

A talalmany targya egylépéses eljards a herbicidek gyartasa-

nal intermedierekként alkalmazhatd

HaN R
Y s/lN ®
daltalanos képletd benzizotiazolok — ahol
Y hidrogén- vagy halogénatom; és
R karboxi-, alkoxi-karbonil-, karboxamido-csoport, adott eset-

ben szubsztitualt alkilcsoport vagy adott esetben szubsz-
titualt hattagt heterociklikus csoport —
elddllitasara eqy
H2N

R
(I1)

Y SCN

altalanos képletld vegyliletnek egy amméniaforrassal oldészer je-

lenlétében végzett reagaltatasaval.
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Eljaras szubsztitualt benzizotiazol-szarmazékok eléallitasara

Szubsztitudlt benzizotiazol gyomirtdkat tébb egyéb kdzlemény
mellett leirnak az US 5,484,763 és a WO 99/14216 szamiu szabadalmi
iratokban, és a j6 peszticid kezelési programoknak ezek nagymér-
tékben kivanatos, termény-szelektiv komponensei. A fent nevezett
szubsztitualt benzizotiazol gyomirtdékat Dbenzizotiazolbdl és
heteroaril-izotiazol vegyiiletekbdl allitjak els.

A szakirodalomban ismertek a benzizotiazol és heteroaril-
-izotiazol vegyliletek (,izotiazolok”) eldallitdsdra szolgald el-
jarasok. Az egyetlen ismert egylépéses eljarasndl azonban eré-
lyes reakcidokorilményekre van sziikség, és a maximalis kitermelés
csak 38 %. Ez a gyenge kitermelés jelentdsen csdkken, amikor a
heteroaril-izotiazol gydrd szubsztitudlva van [ Canadian Journal
of Chemistry, 51, 1741 (1973)] . Az ilyen kitermelések és reak-
cidkorulmények nem alkalmasak a nagyméretd el8allitasnal vagy
gyartasi koriilményeknél.

A fent nevezett izotiazolok kétlépéses szintéziseinél sziikség
van az intermedierek elvalasztasdra, ami indokolatlan hulladék
oldészer terhelést jelent a kdrnyezetre. Ezeknél a szintézisek-
nél erélyes reakcidkoriilményekre, tovabba draga reagensek alkal-
mazasara van szlkség, és csak jelentéktelen mértékben elfogadha-
t6é atfogd kitermelésekhez jutunk, még a viszonylag szubsztitua-
latlan izotiazolok esetében is. [ Journal of Chemical Research,
Synop., 395 (1979) és Journal of the Chemical Society, Perkin
IT, 1114 (1977)].

Igy a talalmany célja, hogy olyan egylépéses eljarast nyujt-



] .ol. oo. :ooo ': oo
2 ot S Tt

eoe
ese

son szubsztitualt benzizotiazol vegyliletek eldallitasara, amely
alkalmas a nagyméretd el6adllitaséra.

Masik célja a talalmanynak, hogy lehetdséget nyujtson ahhoz,
hogy j6 kitermeléssel kapjunk szubsztitudlt benzizotiazol vegyl-
letet, viszonylag enyhe reakcidkorilmények koézdott, kénnyen be-
szerezhetd kiindulasi anyagokbdl és reagensekbdl.

Tovabbi célja a talalmanynak, hogy a kbérnyezetvédelem szem-
pontjabél a szubsztitudlt benzizotiazol intermedierek biztonséa-
gos forrasat nyujtsa a fontos, szubsztitudlt benzizotiazol gyom-
irték elBillitasadhoz.

A taldlmény eljaréast nyujt az

H2N

(I)
Y

altalanos képletd benzizotiazol vegylletek — amely képletben

Y jelentése hidrogén- vagy halogénatom;

R jelentése -CO,R’-, 1-6 szénatomos alkilcsoport, amely adott
esetben egy vagy tdbb halogénatommal, 1-6 szénatomos alkoxi-
csoporttal, -CO,R' vagy -COR’ &ltalédnos képletid csoporttal
szubsztitualt; vagy
6-tagu heterociklikus gyfirG, amely adott esetben egy vagy
tobb halogénatommal, ciano-, nitro-, 1-6 szénatomos alkil-,
halogénezett (1-6 szénatomos alkil)-, 1-6 szénatomos alkoxi-
vagy halogénezett (1-6 szénatomos alkoxi)-csoporttal szubsz-
titudlt; és

R', R® és R’ jelentése egymastél fiiggetleniil hidrogénatom, 1-6

szénatomos alkil- vagy amino-csoport —
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eléallitasara, amely eljaras abbdél all, hogy egy
O

H2N
2 R
(IT)

Y SCN
altalanos képletl vegyiletet — amely képletben
Y és R jelentése fent megadott —
egy ammoénia-forrassal reagdltatunk egy oldészer jelenlétében.

A talalmany eljarast nydjt az (I) altaldnos képletd vegyllet
olyan eljarasban torténé alkalmazasara is, amellyel gyomirté ha-
tasu, szubsztitudlt benzizotiazol-szarmazékok gyarthaték.

A talalmany eljarast nyajt egy szubsztituadlt benzizotiazol
vegyuletnek egy alkalmas (2-acil-fenil)-tiocianat prekurzorbél
toérténd eldallitadsadra. A fent nevezett benzizotiazol vegyliletek
kulcs-intermedierekként alkalmazhaték olyan fontos gyomirtdk
eléallitasaban, amelyeket az US 5,484,763 és W099/14216 szamu
szabadalmi iratokban irnak le. Az ilyen gyomirtdék nagyon kriti-
kusak a vilag élelmiszer ellatdsanak megvaldsitasa és mindésége
szempontjaboél. Allandé kihivast jelent az ilyen gyomirté hatéasu
vegyuleteknek a kérnyezetvédelem szempontjabédl biztonsidgos mddon
torténd hatékony eldallitéasa.

A talalmany szerinti eljaras egylépéses elBallitast nytjt a
fentebb emlitett (I) &ltaldnos képletd szubsztitualt benzizotia-
zol vegyliletekhez, kénnyen beszerezhetd kiindulasi anyagokbdél és
viszonylag mérsékelt reakcidkdriilmények kozdtt, lehetdvé téve a
nagyméretd nagylizemi el8allitast. A talalmany szerinti eljaras-
sal el&allitott eldény6s (I) A&ltalanos képletd vegyiletek azok,

amelyekben R jelentése 1-6 szénatomos alkilesoport vagy -CO,R’
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dltaldnos képletd csoport, és R’ jelentése 1-6 szénatomos alkil-
csoport. Eld&nydsebb (I) é&ltaldnos képletd vegylletek azok, ame-
lyekben Y jelentése hidrogén- vagy fluoratom, és R jelentése 1-6
szénatomos alkilcsoport vagy -CO,R’ 4ltalanos képletd csoport.

A leirasban és az igénypontokban haszndlt halogén kifejezés,
klér-, fluor-, brém- és jdédatomot jelent. A halogénezett alkil-
csoport kifejezés C,H,,, altalanos képletl alkilcsoportot jelent,
amely egy és 2n+l kozotti sza&ma halogénatomot tartalmaz. A 6-
—-tagu heterociklikus gylird kifejezés 6-tagi aromas gylrd-rend-
szert jelent, amely egy vagy két heterocatomot, példaul oxigén-,
nitrogén- vagy kénatomot tartalmaz, és amely egy szénatomon ke-
resztil kapcsolddik. Példadk a 6-tagi heterociklikus gylrlre az
alabbiak: piridin, pirimidin, piran, tiopiran vagy hasonlék.

A talalmany szerinti eljarasnak megfelelden egy (I) altalanos
képletd benzizotiazol alkalmasan eldallithaté egy (II) altalanos
képletd (2-acil-fenil)-tiocianatnak egy amménia-forrassal, pel-
dadul amméniaval, ammdénium-hidroxiddal, egy ammbénium-sébval, igy
amménium—-kloriddal, ammdénium-acetattal, amménium-trifluor-ace-
tattal vagy hasonléval, vagy barmilyen szokasos amménia-forras-
sal, egy olddszer, eldnydsen egy polaros oldészer jelenlétében
torténd reagaltatdsaval. A reakcidt az 1. reakcidvazlat szemlél-
teti, amelyben Y és R jelentése a fentebb mar megadott.

1. reakcidvazlat
O

HoN H2N R
R NH3-forras |

-
Lt

2 N
Y SCN oldészer Y ~

(II) (I)
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A (II) altalanos képletd vegyilletek kénnyen eldallithatok
szokasos reakcidkkal, példaul natrium-tiocianatnak a (ITI) alta-
lanos képletd, alkalmasan szubsztitudlt benzoil-vegyiilettel,
bréomatom és sav jelenlétében végzett reakcidjaval.

2. reakciévazlat

H2N H2N
R NaSCN R

Bro, CH3CO2H

Y SCN Y SCN
(III) (ITI)

A taldlmany szerinti eljarasban felhasznalasra alkalmas oldé-
szerek lehetnek polaros olddszerek, igy viz, alkoholok, szerves
savak, észterek, és aprotikus oldbészerek, igy dioxan vagy aceto-
nitril. Elény6s olddészer a viz, dioxdn vagy révid szénlancu al-
kanolok, 1igy metanol, etanol, propanol, izopropil-alkohol vagy
hasonldék, vagy ezek elegyei.

Az amménia-forrads lehet az amménia bevitelének barmilyen szo-
kasos mbédja, igy amméniagdz, amménium-hidroxid, amméniumsédk vagy
hasonldk, eld8nydsen amménium-hidroxid vagy egy amméniumsé. A ta-
lalmény szerinti eljarasban azok a mikdd&képes amméniumsdk, ame-
lyeknek az illetd alkalmazott olddszerben megfeleld az oldékony-
saguk. Az alkalmas amméniumsék példai a kévetkez8k: trifluor-
-acetat, acetat, nitrat, szulfamat, klorid, szulfat és hasonldk,
elénydsen acetdt vagy trifluor-acetat.

A talalméany szerinti eljarasban a reakcid hémérséklet egyene-
sen aranyos a reakcidé sebességével, igy magasabb hdémérsékletek
megnovekedett reakcid sebességeket eredményeznek. A széls8sége-

sen magas hdémérsékletek azonban nem kivanatosak, mert mellékre-
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akcidkhoz vezethetnek, és rontjidk a termék kitermelését és tisz-
tasagat. Az alkalmas reakcidé hémérséklet koriilbelil szobahdémér-
séklettd8l az illetd alkalmazott olddszer forrdsi hémérsékletéig
terjedhet.

A tényleges gyakorlatban a (II) &ltaldnos képletd (2-acil-
—-fenil)-tiocianat vegylletet egy amménia-forrassal, eld&nydsen
amménium-hidroxiddal vagy egy amméniumséval, egy olddészer, elé-
nyosen egy polaros oldészer, elénybsebben viz, dioxadn vagy egy
rovidszénlancu alkohol, igy egy 1-4 szénatomos alkanol, példaul
metanol vagy izopropil-alkohol, vagy ezek elegyeinek Jjelenlété-
ben reagédltatjuk. Amikor a reakcidé befejezd8dik, a kivant (I) &l-
taladnos képletld terméket szokdsos eljarasok, példaul extrakcid,
szlirés, kromatografia vagy hasonldék alkalmazidsaval kiilénitjik el.

A taladlmény szerinti eljarédsban az amménia-forrads mennyisége
nem szigoruan kritikus, és koOrilbelil 1:5, eldnydsen koriilbeliil
1:3 mélekvivalens mennyiségben alkalmazhaté. Tudomasul kell ven-
ni, hogy nagyobb mennyiségl, vagyis 5 mdblekvivalensnél tobb am-
ménia-forras alkalmazhaté, azonban ennek nincsen eldénye.

Az (I) &altalanos képletld vegyiiletek intermedierekként alkal-
mazhaték a szubsztitualt benzizotiazol gyomirték gyartasanal.
Ennek megfelelben, a taldlmény egyik megvalésitasdban a (II) &l-
talanos képletdi vegylletbdl Velééllitott (I) altaldnos képletd

vegyulet a fentebb leirtak szerint reagaltathatd egy

0
R4 R6___N__NR8R9
B T
RS vagy R7

0

(IVa) (IVb)
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dltalanos képletd ciklikus vegyiilettel — amely képletben

R' és R® jelentése egymastél fiiggetleniil hidrogénatom, 1-6 szén-
atomos alkil-, halogénezett (1-6 szénatomos alkil)-, 3-6
szénatomos cikloalkil-, halogénezett (3-6 szénatomos ciklo-
alkil)-csoport, vagy R' és R® a velik kapcsoldédd atomokkal
egyutt olyan gylrdt képeznek, amelyben R‘R’° egy 5- vagy 6-
-tagl cikloalkilén-csoportot jelent, amely adott esetben 1-3
halogénatommal vagy metil-csoporttal lehet szubsztitualva;

R® és R’ jelentése egymastél filiggetlenul hidrogén-, halogénatom
vagy halogénezett (1-6 szénatomos alkil)-csoport;

R’ és R’ jelentése egymastédl figgetleniil 1-4 szénatomos alkilcso-
port —

€gy sav vagy egy bazis és adott esetben egy oldészer jelenlété-

ben egy
10
0 )
R4 R R6 NYO R
B { [T
R5 | N R7 N
O y vagy o) s
Y
(V) (VI)

altaléanos képletid vegylletté, amelyek képletében

R Jjelentése hidrogénatom;

€s a (VI) altalanos képleti vegyiilet esetében, adott esetben a
(VI) altalanos képletd vegyiilet egy bazis jelenlétében tovabb
reagaltathaté egy 1-6 szénatomos alkil-halogeniddel (R“X) egy
olyan (VI) altalanos képletld vegyililetté, amelyben R jelentése
1-4 szénatomos alkilcsoport. A reakcidét a 3. reakciévazlat szem-
lélteti, amelyben X jelentése kldér vagy brém.
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3. reakciévazlat

O
HoN HaN R
R NH3-forras |
v SCN oldészer Y S/N
(1) (T)
. o)
8 R
R6 NYNR R9
B! |0
R7 RN
3 @]
(IVDb) | (IVa)
10 O
- z 5 R4. 4 R
e i ) \
7 N A\ RS I N
R N O v
0] S
Y V)
R10 = H (VI)
R11X
bazis
IIQ1O
R6 N @)
N
A\
Fz?:::[:;”// /pd
0] S
Y
(VI) R10 = 1-4 szénatomos alkil

Az (I) altalanos képletl vegyiileteknek az (V) és (VI) altala-
nos képletd gyomirtdé hatdsu vegyiiletekké vald Atalakitasara is-
mert eljarasok kozétt vannak az US 5,484,763 és WO99/14216 szama
szabadalmi iratokban leirt eljarasok.

Abbol a célbdl, hogy a taldlmanyt kénnyebben érthetévé te-
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gyuk, az alabbi példakat mutatjuk be. Ezek a példak csupan szem-
leltetd jelleglek, és semmiképp sem tekintheték ugy, hogy barmi-
lyen médon is korlétozzak a taldlmany oltalmi kdrét és alapvetd
elveit.

Az NMR és HPLC kifejezések magmidgneses rezonanciat, illetve
nagynyomasu folyadékkromatografiat jelentenek. Hacsak masképpen

nem k&6z081jik, az Osszes anyagrészt tomegben adjuk meg.

1. példa
(2-Acetil-4-amino-5-fluor-fenil)-tiocinat eléallitasa
O 0]
H2N CH3 NaSCN FiaN CH3
F Br2, CH3COz;i F SCN

32,7 ml (65,4 mmol) 2M ecetsavas broémoldatot adunk cseppen-
ként 5,0 g (32,6 mmol) 4-acetil-2-amino-fluor-benzol és 7,94 g
(97,9 mmol) natrium-tiociandt ecetsavval késziilt és kevertetett
elegyéhez. A reakcidelegyet szobahdmérsékleten 1 o6ran &t kever-
tetjik, majd vizbe ontjik, és etil-acetdttal extrahiljuk. Az
extraktumokat egyesitjiik, egymast kévetden vizzel és vizes nat-
rium-klorid-oldattal mossuk, magnézium-szulfaton szaritjuk, és
vakuumban bepdrolva 4,68 g (68 % kitermelés) narancssarga szind,
cim szerinti sziladrd vegyiiletet kapunk, amelyet 'HNMR spektro-

szképiaval és HPLC elemzésekkel azonositunk.

2. példa

5-Amino-6-fluor-3-metil-benzizotiazol eldallitasa

74.026/BE
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O
F2N CH3  NH40H H2N | CH3
F SCN H20,CH3OH> F S/N
100 mg (0,476 mmol) (2-acetil-4-amino-5-fluor-fenil)-tiocianat

metanollal készlilt oldatdt 4 ml 30 %-os amménium-hidroxiddal
elegyitjiuk, és 42 o6ran A&t kevertetjik. A reakcidelegyet vizbe
6ntjiuk, és etil-acetattal extrahdljuk. Az extraktumokat egyesit-
juk, vizes natrium-klorid-oldattal mossuk, magnézium-szulfaton
szaritjuk, és vakuumban betoményitve olajos anyagot kapunk. Az
olajat kromatografdlva (szilikagél/hexan:etil-acetat elualdszer)
36,9 mg (56 % kitermelés) narancssdrga szind, cim szerinti szi-
lard vegyiiletet kapunk, amelyet 'HNMR spektroszképiaval és HPLC

elemzésekkel azonositunk.

3. példa

(3-Amino-4-fluor-6-tiocianato-fenil)-2-(3-metil-piridil) -
-keton eldallitasa

(0] CH3 O CH3

H2N

» '

H2N

NaSCN X

[
N L N
E = Br2, CH3CO2H F SCN

12 ml (0,024 mol) 2M ecetsavas brémoldatot adunk cseppenként
4,20 g (0,017 mol) (3—amino-4-fluor-fenil) -2-(3-metil-2-piridil) -
-keton és 4,15 g (0,051 mol) ndtrium-tiociandt ecetsavval ké-
szlilt és kevertetett elegyéhez, és szobahdmérsékleten 1 6ran at
kevertetjik. A reakcidelegyet hideg vizes ammdéniaoldatba ontjik

és szlrjik. A szlr8pogacsat egy vakuumszaritdédban kalcium-szul-

faton szaritva 4,19 g (80 % kitermelés) sarga szind, cim szerin-
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ti sziladrd vegyiletet kapunk, amelyet 'H, '°C és "F NMR és tomeg-

spektrografias elemzésekkel azonositunk.

4. példa

5—Amino—6—fluor—3—(3—metil—2—pi;idil)—benzizotiazol eléalli-

tasa
0] CH3
H2N | X NH4OH H2N
e sen N H0, CHaOH ¢
2,74 g (0,01 mol) (3-—amino-4-fluor-6-tiociandto-fenil) - (3-

=]

-metil-2-piridil) -keton és 30 %-o0s amménium-hidroxid metanollal
készlilt elegyét szobahdémérsékleten éjszakdn &t kevertetjiik, azo-
nos mennyiségd metanollal és 30 % amménium-hidroxid-oldattal
tizszeresére higitjuk, és szlirjiik. A szlUrdpogacsat megszaritva
1,31 g (51 % kitermelés) sarga szinl, cim szerinti szilard ve-

gylletet kapunk, amelyet 'H, '’C és '""F-NMR és tomegspektrografiéas

elemzésekkel azonositunk.

5. példa

Etil-[ (S5-amino-4-fluor-2-tiocianato-fenil)-glioxilat] el&al-

litasa
0] 0]
H2N O\V// NaSCN H2N O\V//
F © Bra, CH3CO2H ¢ son)

90 g (0,426 mol) etil-{ (5-amino-4-fluor-fenil)-glioxalat] és

114 g (1,41 mol) natrium-tiociandt ecetsavas oldatat cseppenként
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reagaltatjuk 980 ml (0,98 mmol) 2M ecetsavas brémoldattal, és 1
Oran at kevertetjuk. A reakciodelegyet jégre &éntjik, és etil-ace-
tattal extrahaljuk. Az extraktumokat egyesitjiik, egymast kovetd-
en vizzel és vizes natrium-klorid-oldattal mossuk, magnézium-
szulfaton szaritjuk, és vakuumban betdményitve olajos maradékot ka-
punk. A maradékot flash-kromatografidval (szilikagél; hexdn:etil-
-acetat eluens) tisztitva 60 g (52 % kitermelés) sarga szind, cim

szerinti szildrd terméket kapunk, amelyet 'HNMR elemzéssel azono-

situnk.

P

6. példa
Etil-(5-amino-6-fluor-1,2-benzizotiazol-3-karboxilat) el&al-

litasa

0
VAN
H2N O~ NH4[02CCF3] HZNI l 1 °
F © dioxan F s N

SCN

1,00 g (3,73 mmol) etil-[ (5-amino-4-fluor-2-tiociandto-fenil)-
—glioxalat] dioxannal késziilt oldatdt nitrogén atmoszféraban 1,71
g (13 mmol) amménium-trifluor-acetdttal reagaltatjuk, és a for-
ras hémérsékletén 2 o6ran at melegitjik. A nyers reakcidelegyet
kromatografalva (szilikagél/hexan:etil-acetat eludlészer) 0,59 g
(66 % kitermelés) vildgoszold szinl, cim szerinti vegyiiletet ka-

punk, amelyet 'HNMR elemzéssel azonositunk.

7. példa

5-Amino-3-szubsztitualt-benzizotiazol el&allitasa
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R NH3-forras

-
!

Y SCN oldoszer

(11)

Lényegében a fent leirtakkal azonos eljardsokat és a megfele-

16 (2-acil-fenil)-tiocinéat

1. t4blazatban bemutatott vegyilileteket.

1. tablazat

HoN R

|
_N

(1)

szubsztridtumot alkalmazva kapjuk az

0.p. ( C) Kitermelés (%)

H2N R
I
N
Y s~
(T)
Amménia-

R Y forras Oldészer
CH,OCH, F NH,0,CCF,  dioxan
2-piridil F NH,OH metanol
CH,CH, F NH,0H dioxan

74.026/BE
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Szabadalmi igénypontok

1. Eljaras az
H2N R

/'N (I)
Y S

altalanos képletl vegyliletek — amely képletben

Y jelentése hidrogén- vagy halogénatom;

R jelentése -CO,R’ &ltaldnos képletd csoport, 1-6 szénatomos

alkilcsoport, amely adott esetben egy vagy tdbb halogénatom-

mal, 1-6 szénatomos alkoxicsoporttal, -CO,R' vagy -COR? &lta-
2

lanos képletd csoporttal szubsztitualt; vagy

6-tagu heterociklikus gylrd, amely adott esetben egy vagy

tobb halogénatommal, ciano-, nitro-, 1-6 szénatomos alkil-,

halogénezett (1-6 szénatomos alkil)-, 1-6 szénatomos alkoxi-

vagy halogénezett (1-6 szénatomos alkoxi)-csoporttal szubsz-

titudlt; és
R, R®* és R’ jelentése egymastdl fiiggetleniil hidrogénatom,
szénatomos alkil- vagy amino-csoport —

elballitasdra azzal jellemezve, hogy egy

O

H2N
2 R
(1)

Y SCN
altalanos képletid vegyiiletet — amely képletben
Y és R jelentése a fent megadott —

egy amménia-forrassal reagadltatunk egy oldészer jelenlétében.

2. Az 1. igénypont szerinti eljards, amelyben az olddszer

dioxan.
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3. Az 1. igénypont szerinti eljaréds, amelyben az olddszer
viz vagy egy 1-4 szénatomos alkanol vagy ezek elegye.

4. Az 1. igénypont szerinti eljarés, amelyben az amménia-
-forras amménium-hidroxid vagy egy amménium-sé.

5. A 4. igénypont szerinti eljaréas, amelyben az ammdénium-
s6 amménium-trifluor-acetidt vagy amménium-acetéat.

6. Az 1. igénypont szerinti eljaréas, amelyben az (I) &lta-
lanos képletl vegyiiletben Y jelentése hidrogén- vagy fluoratom.

7. Az 1. igénypont szerinti eljéras, amelyben az (I) &lta-
lanos képletd vegyililetben R jelentése 1-6 szénatomos alkil- vagy
-CO,R’> &ltalanos képletid csoport; és R? jelentése 1-4 szénatomos
alkilcsoport.

8. Az 5. igénypont szerinti eljaréas, amelyben az olddészert
az alabbiak csoportjabol valasztjuk: viz, 1-4 szénatomos alkanol,
viz és egy 1-4 szénatomos alkanol elegye és dioxan.

9. A 8. igénypont szerinti eljaras, amelyben az (I) &lta-
lanos képletld vegyiiletben Y jelentése hidrogén- vagy fluoratom.

10. A 9. igénypont szerinti eljdras, amelyben az (I) &lta-
lanos képletd vegyliletben R jelentése 1-4 szénatomos alkilcso-
port vagy -CO,R’ altalénos képletid csoport; és R’ jelentése 1-4
szénatomos alkilcsoport.

11. Az 1. igénypont szerinti eljdras, amely tovabba tartal-

mazza az

10
0 )
R4 R R6 N\(O
B { T
R5 | N R7 N
y vagy o) S/
Y
V) (VI)
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altalanos képletd vegyliletek el6allitasadt — amely képletben

Y

R

R',

R4

RG

R8

RlO

jelentése hidrogén- vagy halogénatom;

jelentése -CO,R’ 4ltalanos képletd csoport, 1-6 szénatomos
alkilcsoport, amely adott esetben egy vagy tébb halogénatommal,
1-6 szénatomos alkoxicsoporttal, -CO,R! vagy -COR? &ltaléanos
képletd csoporttal szubsztitudlt; vagy
6-tagu heterociklikus gylird, amely adott esetben egy vagy tébb
halogénatommal, ciano-, nitro-, 1-6 szénatomos alkil-, halogé-
nezett (1-6 szénatomos alkil)-, 1-6 szénatomos alkoxi- vagy ha-
logénezett (1-6 szénatomos alkoxi)-csoporttal szubsztitudlt; és
R’ és R’ jelentése egymastdél fiiggetleniil hidrogénatom, 1-6
szénatomos alkil- vagy amino-csoport;

és R® jelentése egymastol figgetlenil hidrogénatom, 1-6 szén-
atomos alkil-, halogénezett (1-6 szénatomos alkil)-, 3-6 szén-
atomos cikloalkil-, halogénezett (3-6 szénatomos cikloalkil)-
-csoport, vagy R' és R’ a veliik kapcsolédd atomokkal egylutt
olyan gyilirit képeznek, amelyben R'R’ egy 5- vagy 6-tagu
cikloalkilén-csoportot jelent, amely adott esetben 1-3 halo-
génatommal vagy metil-csoporttal lehet szubsztitualva;

és R’ jelentése egymastdl figgetlenil hidrogén-, halogénatomot
vagy halogénezett 1-6 szénatomos alkilcsoport;

és R’ jelentése egymastdl fiiggetlenil 1-4 szénatomos alkil-
csoport;

jelentése hidrogénatom vagy 1-4 szénatomos alkilcsoport —

egy (I) altalanos képletd vegylletnek egy

Y R6 NYNR8R9
| o | 0
RS A\ vagy R?
(@) O
(IVa) (IVb)
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altalédnos képletd vegyﬁlettel — amely képletben

R', R°, R% R’, R® és R’ jelentése a fentebb megadott —

egy sav vagy egy bazis és adott esetben egy olddészer jelenlété-
ben a kivant (V) vagy (VI) &ltaldnos képletd vegyliiletekké valéd
reagaltatasaval, amely képletekben R' jelentése hidrogénatom, és
adott esetben a (VI) A&ltalanos képletd vegyiiletet egy bazis je-
lenlétében egy 1-6 szénatomos alkil-halogeniddel (R!'X) — amely-
ben R'" jelentése 1-4 szénatomos alkilcsoport, és X jelentése
kldér vagy brém — reagaltatva olyan (VI) altalanos képletd vegyl-
letté, amelyben R' jelentése 1-4 szénatomos alkilcsoport.

12. A 11. igénypont szerinti eljaras, amelyben az amménia-
—forras amménium-hidroxid, amménium-acetadt vagy amménium-tri-
fluor-acetat.

13. A 11. igénypont szerinti eljaras, amelyben az olddészer
dioxan, viz, egy 1-4 szénatomos alkanol vagy viz és egy 1-4 szé-
naatomos alkanol elegye.

14, A 11. igénypont szerinti eljaras, amelyben Y jelentése
fluoratom, R jelentése 1-6 szénatomos alkilcsoport vagy —CO,R’
altalanos képletdi csoport, R’ jelentése 1-4 szénatomos alkil-
csoport; R° és R’ jelentése egymastél fiiggetleniil hidrogénatom
vagy trifluor-metil-csoport, és R! jelentése 1-4 szénatomos
alkilcsoport.

15. A 14. igénypont szerinti eljaras, amelyben egy (VI) 4&l-

talanos képletdi vegyliletet allitunk eld.

A meghatalmazo
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