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A talélmany anthelmintikus hatdsd (I) 4ltal4nos képle-

td vegyiiletek ~ a képletben

R, halogénatom vagy -SR 4ltaldnos képletl csoport,
amelyben R 1-6 szénatomos alkilesoportot jelent;

R; hidrogénatom vagy halogénatom:;

R; hidrogénatom;

R, hidrogénatom;

Rs hidrogénatom vagy halogénatom;

R¢ hidrogénatom;

R; halogénatom;

Rg hidrogénatom;

O R
NS
5 C—N Lz
4 5 [TJ_RI,, Z\
R, 3 50, 3
1
27 \6
R7'—l— P\s
3N
3 Rg

A leirds terjedelme: 16 oldal (ezen beliil 4 lap dbra)

Ry hidrogénatom;

Ryg hidrogénatom, halogénatom trifluor-metil-, tri-
fluor-metoxi- vagy nitrocsoport;

R, hidrogénatom, halogénatom, 1-2 szénatomos ha-
logén-alkoxi- vagy 1-2 szénatomos alkoxicsoport;
vagy

Rygés Ry, egyiitt ~O(CH,),0- képletd hidat képez,

mimellett a benztiazolil-csoport 4. helyzet(
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A taldlmany 1j, anthelmintikus hatdsi helyettesitett
antranilsavszdrmazékok és az j hatéanyagokat tartal-
mazé anthelmintikus, melegvériiek, kiilonésen emls-
sok és el6nytsen hézi- és haszonallatok esetében alkal-
mazhaté féregellenes, kiilonosen fondlférgek, galand-
férgek €s mételyek (szivéférgek) ellen hatésos szerek
el¢allitdsara vonatkozik.

Az 0j antranilsavszarmazékok, beleértve a fiziolé-
gidsan elviselhet§ savaddicis séikat, az (I) 4ltaldnos
képlettel jellemezhetSk, amelyben
R, halogénatom vagy —SR 4ltalanos képletd csoport,

amelyben R 1-6 szénatomos alkilcsoportot jelent;

R, hidrogénatom vagy halogénatom;

R; hidrogénatom;

R, hidrogénatom;

R hidrogénatom vagy halogénatom;

R¢ hidrogénatom;

R; halogénatom;

Rg hidrogénatom;

Ro hidrogénatom;

Rp hidrogénatom, halogénatom trifluor-metil-,
fluor-metoxi- vagy nitrocsoport;

R; hidrogénatom, halogénatom, 1-2 szénatomos halo-
gén-alkoxi- vagy 1-2 szénatomos alkoxicsoport;
vagy

Ryo€s Ry, egyiitt egy ~O(CH,),0~ képletdi hidat ké-

pez, mimellett a benztiazolil-csoport 4.
helyzetd.

Az alkilcsoport mint 6ndll6 csoport vagy mint més
szubsztituens része a lefrdsban megadott szénatom-
szdmtél fiiggSen egyenes vagy elfgazé lanct csoporto-
kat jelent, amilyen példaul a metil-, etil-, n-propil-,
izopropil-, n-butil-, szek-butil-, terc-butil-, izobutil-
stb. A halogén-alkil-csoport az egyszer(i halogénezett
alkilcsoportté! a perhalogénezett alkilcsoportig kiilon-
féle csoportokat, igy példdul kl6r-metil-, diklér-metil-,
triklor-metil-, fluor-metil-, difluor-metil-, trifluor-me-
til-, brém-metil-, dibrém-metil-, tribrém-metil-, j6d-
metil-, trijéd-metil-, kiér-fluor-metil-, kl6r-brém-metil-,
fluor-brém-klér-metil-, penta-fluor-etil-, 2-klér-etil-, 1-
kl6r-etil-, pentaklér-etil-, 1-fluor-2-dikiér-etil-csopor-
tot, eldnydsen trifluor-metil-csoportot jelent. A
halogénatom it és a kovetkezSkben fluor-, klor-, brém-
vagy jodatom, elénydsen fluor-, kl6r- vagy brématom,
mindenekel6tt azonban kl6ratom.,

Az (I) 4ltalénos képleti vegyiiletek el6nyds cso-
portjat képezik azok a vegyiiletek, amelyekben
R; 4-helyzeti halogénatom, kiilonésen 4-helyzeti

klératom;

R, hidrogénatom és a t&bbi helyettesits az (I) 4ltaldnos
képletre megadott jelentésd.

Elénydsen tovabbd azok az (I) 4ltaldnos képletii
vegyliletek, amelyekben
R, halogénatom vagy metil-tio-csoport, elénydsen 4-

helyzetil halogénatom, kiiléndsen 4-helyzetd klér-

atom;

R; hidrogénatom vagy halogénatom, elnydsen 5-
helyzetd halogénatom, kiilondsen 5-helyzetd klér-
atom; : )

R; hidrogénatom,; '

tri-
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R4 hidrogénatom;

Rs hidrogénatom vagy halogénatom;
Rg hidrogénatom;

R halogénatom;

Rg hidrogénatom;

Ry hidrogénatom,;

R o halogénatom,; és

R hidrogénatom.

Az (I) altaldnos képletl vegyiiletek egyes eldnyds
képvisel6i kozé a kovetkezSk tartoznak:
5-k16r-2-{(4-kl6r-fenil-szulfonil)-amino]-benzoesav-
[4-(6-trifluor-metoxi-benztiazolil-2-oxi)-anilid];
5-kiér-2-[(4-klér-fenil-szulfonil)-amino]-benzoesav-
[4-(6-fluor-5-(vagy 7)-klér-benztiazolil-2-oxi)-anilid];
5-kl6r-2-[(4-klér-fenil-szuifonil)-amino}-benzoesav-
[4-(6-kl6r-benztiazolil-2-oxi)-anilid];
3,5-dik16r-2-[(4-k16r-fenil-szulfonil)-amino]-benzoe-
sav-[4-(6-trifluor-metoxi-benztiazolil-2-oxi)-anilid];
valamint a
4-k16r-2-[(4-klér-fenil-szulfinil)-amino}-benzoesav-{4-
(6-trifluor-metoxi-benztiazolil-2-oxi}-anilid).

Azt talaltuk, hogy a taldlmény szerinti vj, (I) ltald-
nos képletii vegyiiletek meglepd mddon igen kedvezd
hatésspektrumot mutatnak 4llati parazita férgekkel
szemben, kiilénosen olyanokkal szemben, amelyek a
melegvériiekben, killondsen az emlGsokben éloskod-
nek. Az (I) ltaldnos képletl vegyiiletek fonalférgek-
kel, galandférgekkel és sziviférgekkel szemben jé
eredménnyel alkalmazhaték. Emellett ezen vegyiiletek
azzal is kitlinnek, hogy a benzimidazollal szemben,
kiilonosen a tiabendazollal szemben rezisztens férgek
esetében is hatdsosak [a tiabendazol kémiai neve: 2-(ti-
azol-4-il)-benzimidazol].

Az (I) ltalanos képletli vegyiileteket gy 4llitjuk
eld, hogy
a) egy (II) altalanos képletd vegyiiletet egy (III) 4ltala-

nos képletl benzolszulfonsav-halogeniddel reagél-

tatunk [A) reakcidvazlat]; vagy
b) egy (IV) éltalénos képleti vegyiiletet egy (V) alta-
lanos képletd vegyiilettel reagéltatunk [B) reakcid-
véazlat],
az R;-Ry; szubsztituensek a (II), (III), (IV) és (V)
altalanos képletekben az (I) altalanos képletre meg-
adott jelentésiek, a (III) altaldnos képletben X
halogénatom, elénydsen klér- vagy brématom, kiilond-
sen kldératom és a (IV) 4ltalinos képletben A halogén-
atom (elSnyosen kl6r- vagy brématom), hidroxicsoport
vagy egy aminocsoporttal reakciéba 1ép6 alkalmas ki-
1épSesoport.

A () és (III) valamint a (IV) és (V) éaltaldnos
képletd vegyiiletek reakcidjahoz bizisként példaul ter-
cier amint, igy trietil-amint, trimetil-amint, tripropil-
amint, N-metil-piperidint, 1,4-diazabiciklo[2.2.2]ok-
tant, piridint és piridinbazisokat, igy 4-dimetil-amino-
piridint, 4-pirrolidil-amino-piridint, pikolint, lutidint,
valamint alkalifoldfém- vagy eldnyosen alkalifémek
kevés szénatomos alkanolokkal képezett alkoholatjét,
igy natrium- vagy kélium-metanolétot, -propanolatot,.

-etanol4tot, -n-butanolétot, -izobutanolatot vagy -terc-

butanoldtot hasznalhatunk. Elonyos bézis a piridin.
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Oldé- vagy higitészerként a kovetkezs aprotikus
olddszerek johetnek széba: alifés és aromds szénhid-
rogének, igy a benzol, toluol, xilol, petroléter; halo-
génezett szénhidrogének, igy a klér-benzol, metilén-
klorid, etilén-klorid, kloroform, szén-tetraklorid, tetra-
klér-etilén; éter és  éterszerd vegyilletek, igy
dialkil-éterek, példaul dietil-éter, diizopropil-éter,
(terc-butil)-metil-éter, anizol, dioxdn, tetrahidrofuran;
nitrilek, példaul acetonitril, propionitril; N,N-alkilezett
amidok, igy dimetil-formamid; dimetil-szulfoxid; ke-
tonok, igy aceton, dietil-keton, metil-etil-keton &s az
ilyen oldészerek elegyei. Néhdny esetben maga a bazis
is szolgalhat oldészerként.

A reakcié-h6mérséklet dltaldban —20 és +150 °C
kozott, eldnydsen 0 és 100 °C kozott véltozik. Abban
az esetben, ha a (IV) altalinos képletben A hidr-
oxicsoportot jelent, kondenzalészert, példaul diciklo-
hexil-karbodiimidet is haszndlhatunk.

A leirt elsallitasi eljardsok, beleértve minden rész-
Iépést, a jelen talalmany fontos részét képezik.

A (IT) 4ltaldnos képlet( vegyiiletek és ezeknek a
vegyiileteknek a s6i a végtermékekké alakithatok.

A (II) ltaldnos képletii vegyiiletek tobb el jardassal is
elGéllithatdk, igy példdul egy (VI) 4ltaldnos képletd
vegyiiletbdl, amelyet
i) egy alkalmas hidrogénez§ katalizator jelenlétében

hidrogéneziink, vagy
ii) kémiailag redukalunk, vagy
iii) egy (VII) 4ltalanos képletd vegyiiletet egy (V) alta-

linos képletdi vegyiilettel reagaltatunk [C) reakcis-
vézlat], a képletekben az R|-R,, helyettesitsk je-
lentése az (1) 4ltaldnos képletre megadott.

Az (i) és (ii) reakcickat normil nyomdson és
elénydsen valamely kozombds oldészer vagy higité-
szer jelenlétében, kiilondsen a fentebb megnevezett
éterek vagy éterszer(i vegyiiletek valamelyikében, egy
észterben, igy etil-acetétban. propil-acetdtban vagy bu-
til-acetdtban vagy egy alkoholban, példdul alkanolok-
ban, igy metanolban, etanolban, propanolban stb. vé-
gezziik. Altaldban 0 és 80 °C, elényssen 10 és 50 °C
kozétti hémérsékleten dolgozunk.

Az (i) eljérdsban katalizdtorként példdul szénhordo-
z6s rédiumkatalizdtort vagy Raney-nikkelt hasznalunk.

Az (ii) szerinti kémiai redukciét példaul Sn(I1)-klo-
rid/HCI rendszerben hajthatjuk végre,

Az (iii) reakcit elénydsen valamely poléros, ko-
z0mbos szerves oldészer, példaul N,N-dimetil-form-
amid, N,N-dimetil-acetamid, dimetil-szulfoxid, di-
oxdn, butanon, tetrahidrofurdn vagy dimetoxi-etin je-
lenlétében végezziik, és a reakcié-hdmérséklet —10 és
+150 °C, el6nydsen 0 és 100 °C kézott valtozik.

A (V) dltalinos képletii vegyiiletek jak. Ezek
tgy dllithatok eld, hogy egy (VIII) 4ltaldnos képlet(
vegyiiletet egy (V) ltaldnos képleti vegylilette] rea-
géltatunk [D) reakciévézlat], a (VIII) 4ltaldnos kép-
letben A hidroxicsoport vagy egy reakcidképes kilg-
pSesoport, példdul halogénatom, eldnydsen klor-
vagy brématom, vagy egy aktivalt étercsoport, példa-
ul alkoxi-karbonil-oxi-csoport.  Ezt a  reakcidt
eldnydsen egy kozombos szerves oldészerben, példa-

10

15

20

25

30

35

40

45

50

55

60

ul benzolban, toluolban, metilén-kloridban, éterben,
dimetil-formamidban, dimetil-szulfoxidban, tetrahid-
rofurdnban, acetonitrilben vagy acetonban, célszer-
en valamely bézis, igy trietil-amin, piridin vagy piko-
lin jelenlétében végezziik, elényssen 20 és 150 °C,
célszertien O és 50 °C kozotti hdmérsékleten dolgo-
zunk. Amennyiben A hidroxicsoportot jelent, a reak-
ci6t valamely kondenzaloszer, példaul diciklohexil-
karbodiimid jelenlétében is lejatszathatjuk.

Az (V) altaldnos képletd vegyiiletek ismertek, vagy
példaul egy (IX) és egy (X) 4ltaldnos képletdi vegyiilet
reakcidjaval elSallithatok, a képletekben Rs, Rs, Ry,
Ry és Ry, jelentése az (1) 4ltalanos képletre megadott
és Q egy szokasos kilépScsoport. A reakcié-hdmérsék-
let 0 és 200 °C, el6nydsen 10 és 150 °C kozbit valto-
zik, és a reakci6t poldros k6zombos oldészerben, igy
N,N-dimetil-formamidban, N,N-dimetil-acetamidban,
eldnydsen dimetil-szulfoxidban végezziik, valamely
szervetlen bézis, igy natrium-karbonat, kalium-karbo-
ndt, el6nyosen kalium-hidroxid jelenlétében. - A
reakcidban keletkez§ vizet valamely vivdszer, példaul
metilén-klorid, toluol vagy benzol segitségével tavolit-
hatjuk el a reakciéelegybél.

A (X) dltalanos képletben Q egy szokasos kilépg-
csoportot, példdul halogénatomot, kiilondsen klér-,
brém- vagy jédatomot, szulfonil-oxi-csoportot, kiils-
nésen  benzol-szulfonil-oxi-, p-toluol-szulfonil-oxi-
vagy kevés szénatomos alkil-szulfonil-oxi-csoportot,
eldnydsen mezil-oxi-csoportot jelent.

A (VII) 4ltaldnos képletii vegyiiletekhez elénydsen
egy (XI) ltaldnos képletd vegyiilet oxidéci6javal ju-
tunk.

Ez az elGallitdsi eljaras a 2925175 szamd német
szOvetségi koztdrsasigbeli szabadalmi leirdsbol és az
Angewandte Chemie 92, 196 (1980) irodalmi helyen
megjelent cikkbdl ismert.

A (XI) dltaldnos képletd vegyiiletek és elGallitdsi
eljdrdsaik ismertek, és a szakember 4ltal ismert méd-
szerek valamelyikével elGallithatok (Id. Houben—Weyl,
7/4. kotet, 5. és kovetkezd oldalak).

Az olyan (IV) altalénos képletd vegyiiletekhez,
amelyekben A hidroxicsoportot jelent, ligy juthatunk,
hogy egy (XII) vagy (XIII) 4ltalanos képletd vegyiile-
tet, amelyekben B metoxi- vagy etoxicsoport, elszap-
panositunk.,

Az emlitett elszappanositds el6nyosen szervetlen
bazissal, példdul natrium-hidroxiddal vagy kélium-
hidroxiddal ~oldészer, igy viz és/vagy alkohol,
eldnydsen metanol vagy etanol jelenlétében (ld. Hou-
ben-Weyl, 9. kotet, 609. és kovetkezs oldalak) tortén-
het.

Azokat a (1V) dltalanos képletii vegyiileteket, ame-
lyekben A reakcicképes kilép6esoport, példdul az A
helyén hidroxicsoportot tartalmazé (IV) altalénos kép-
letli vegyiiletekbGl a szakember 4ltal ismert médon
allithatjuk eld.

A (X1I) dltaldnos képleti vegyiiletek tjak.

A (XII) és (XTII) dltaldnos képletd vegyiileteket tgy
kaphatjuk, hogy egy (XIV) 4ltalanos képletd vegyiile-
tet, amelyben B, R, és R, jelentése a fenti, egy (III)
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dltaldnos képletii vegytilettel reagéltatunk, és amennyi-
ben a (XIV) dltaldnos képletd vegyiilet a 3-helyzetben
helyettesitst tartalmaz, a (XI1) és (XIII) altaldnos kép-
letll vegyiilet keveréke keletkezhet. {3képpen azonban
a (XII) altalanos képletii szulfonimid képzddik. Ha a
(XIV) dltalanos képleti vegyiilet 3-helyzete szabad.,
akkor majdnem kizirdlag (XIIT) dltalanos képletd ve-
gyliletet kapunk.

Az emlitett reakcidkat elénydsen az A) reakcidnél
(I + 1T - I) megadott kériilmények kozdtt végezziik.
A (XIV) dltaldnos képletii vegyiileteket analdg eljirds-
sal, példaul a Tetrahedron 33, 217 (1977) irodalmi
helyen vagy a 3001579 szdmu német szdvetségi koz-
tarsasdgbeli szabadalmi lefrisban ismertetett mddon
kaphatjuk.

A (1), (VIID, (X), (XD), (XTID) és (XIV) 4ltaldnos
képletd kiinduldsi vegyiletek ismertek vagy az ismer-
tekhez hasonid médon dllithatok eld.

A tldlmany egy, az allatok parazita férgekkel
szemben vald megeldzd védelmi eljirdsdra is kiterjed,
amely szerint az (I) dltaldnos képletd hatéanyagot, il-
letve hatdanyagot tartalmazé készitményt a takar-
méanyhoz vagy itatévizhez adhat¢ adalék formdjaban
vagy szildrd vagy folyékony formédban orélisan, injek-
talva az allatnak beadjuk vagy lemosdszer formajiban
az éllatra felvissziik.

A melegvérlieken elGforduld endoparazitak, neve-
zetesen a férgek nagy kirokat okoznak, Azok az dlla-
tok, amelyeken ezek a paraziték megtelepednek. nem-
csak hogy lassan novekednek, hanem fiziologiailag is
jelentdsen kdrosodnak, ami elhulldshoz is vezether,
Ezért nagy jelentSsége van olyan gyogyszerek kifej-
lesztésének, amelyek a férgek és fejlédési stadiumaik
elleni kiizdelemre, valamint ezen parazitak megtelepe-
désének megelGzésére haszndlhatok. Kilondsen veszé-
lyesek azok a féregbetegséget, amelyeket a gyomor-
béltraktusban és mds szervekben é16skid6 fondlférpek,
galandférgek és sziviféreek okoznak, és amelyek elss-
sorban a kérédzéknél, igy juhokndl, marhiknal és
kecskéknél, valamint lovakndl, sertéseknél, szarvasok-
ndl, kutydkndl, macskakndl és szamyasoknal fordulnak
eld.

A férgek dltal elGidézett megbetegedések kroni-
kus és mindenekelGit jdrvanyszerd fellépésiik a csor-
dédkban jelentds kdrokat okozhat. Ez tobbek kozott a
teljesitménycsokkenésben, az ellenallésdg gyengiilé-
sében és a megnovekedett elhulldsban jut kifejezésre.
A féregbetegség elleni kiizdelem és a betegség meg-
elfzése ezért elsSrend i feladatnak szamit annak érde-
kében, hogy az ilyenfajta, mindenekelétt nemzetgaz-
dasdgi szempontbol jelentds kdrokat elkertiljiik vagy
csokkentsiik.

A jelen lefrdsban a ,lérgek™ fogalom kiilonssen
parazita férgeket jelent, amelyek a lapostéraek (Pla-
thelminthes) torzsébe tartoznak. ilyenek a galandfér-
gek (Cestoidea) és a mételvféraek (trematoda), és a
fonalférgek (nematodik ¢s rokonaik), valamint a
gasztointesztindlis szakasz és mds szervek (példdul

-mdj, tids, vese, nyirokerek, vér stb.) galandférgei,

szivoférgei és hengeresférgei. Noha egész sor anthel-
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mintikus hatdst anyag ismert, amelyeket a kiilonbozd
féregtajok elleni kiizdelemre ajénlottak, ezek azon-
ban nem teljesen kielégitSek. vagy azért, mert az
elviselhetd dozisban a hatdsspektrumuknak megfe-
lel6en nem tudnak hatni, vagy mert a terdpidsan hatéd-
sos ddzis nem kivant mellékhatdsokat vagy tulajdon-
sdgokat mutat. Ebben az Osszefiiggésben a napjaink-
ban egyes meghatdrozott hatdanyagcsoportokkal
szemben fellépd fokozott rezisztencia is egyre jelen-
t6sebb szerepet jatszik. Példdul, az irodalomban is-
mertetett albendazol {1464326 szamui nagy-britan-
niai szabadalmi leirds; Am. J. Vet. Res. 38, 1425-
1426 (1977); Am. J. Vet. Res. 37, 1515-1516 (1976);
Am. J. Vet. Res. 38, 807-808 (1977); Am. J. Vet. Res.
38, 1247-1248 (1977)] a kérédzbk esetében ugyan
szdk anthelmintikus hatdsspektrumot mutat, aktivita-
sa azonban a benzimidazollal szemben rezisztens fo-
ndlférgek és kifejlett mételyek ellen nem kielégitd,
mivel ez utdbbi férgeknek a mindenekel6tt kértani
szempontbol fontos ki nem fejlett mozgdformajat a
gazdadllat dltal elviselhet6é dézisban nem tdmadja
meg.

Meglepd mdédon azt dllapitottuk meg, hogy az (I)
dltalanos képlet( hatéanyagok nemcsak intenziv, széles
spektrunni anthelmintikus hatést fejtenek ki a fonalfér-
gekkel, galandférgekkel és mételyekkel szemben, mint
ahogy azt mar kordbban emlitettitk, hanem ezenfeliil
még a melegvériiekben meghatdrozott toxicitdsi érté-
keik is elénydsek.

A taldlmdny szerinti 4j, (1) altaldnos képletd hato-
anyagok példaul a Rhabditida. Ascaridida, Spirurida
és Trichocephalida (K. I. Skrajabin szerinti) rendbe
tartozo fondlférgek, a Cyclophyllidae és Pseudophyl-
lidae (Ward le és Mc Leod szerinti) rendbe tartozé
galandférgek és a Digenea rendbe tartozd mételyek
ellen alkalmazhaték a hazi és haszonallatok, igy
szarvasmarbdk, juhok, kecskék, lovak, sertések,
macskik, kutyak és szarnyasok esetében. A vegyiile-
teket az dllatoknak egységddzisként és ismételten is
adagolhatjuk, az egyes dozisok az dllatok fajatdl
fliggden 1 és 500 mg/kg testtomeg kozott valtoznak.
Bizonyos esetekben a nyijtott adagoldssal jobb ha-
tdst érhetlink el vagy kisebb doézis alkalmazdsa is
elegendd.

A taldlmdny szerinti szereket, amelyekben az (1)
altalanos képletll hatdanyagokat folyékony és/vagy szi-
lird formaldsi segédanyagokkal fokozatos keverés
ésfvagy Grlés segitségével hozunk érintkezésbe, oly
modon allitjuk eld, hogy a készitmény az alkalmazds-
nak megfeleld anthelmintikus hatdsdt optimalisan ki-
fejthesse.

A formadldst gytrassal, granuldlassal és adott eset-
ben préseléssel (pelletek) végezhetjiik.

Formalasi segédanyagként szolgdlnak példdul szi-
lird hordozdanyagok. olddészerek és adott esetben feli-
letaktiv anyagok (tenzidek).

A taldlmdny szerinti szerek készitéséhez szildrd
hordozdanyagokat, példaul kaolint, talkumot, bento-

“nitot, konyhas6t, kalcium-foszfatot, szénhidratokat, -
“celluldzport, gyapotmaglisztet, polietilénglikol-étert,
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adott esetben kotSanyagot, példaul zselatint, oldhats
cellulézszdrmazékokat, kivint esetben feliiletaktiv
anyagok, igy ionos vagy nemionos diszperziészerek
hozzaaddsa mellett; tovibbi természetes kozetlisztet,
igy kalcitot, mentmorillonitot vagy attapulgitot alkal-
mazunk. A fizikai tulajdonsdgok javitisa érdekében
nagydiszperzitdsfoki kovasavat vagy nagydiszperzi-
tdst polimerizdtumot is hasznalhatunk. Szemcsés ad-
szorbedl6 granuldtum-hordozéként a porézus tipusok,
igy a horzsakg, tégladrlemény, szepiolit vagy bento-
nit, nem szorbeals hordozéanyagokként példaul a
kalcit vagy homok jén széba. Ezenfeliil szdmos szer-
vetlen vagy szerves elSgranuldlt anyag, kiildnosen
dolomit vagy finomra 6rolt ndvényi anyag alkalmaz-
haté.

Oldészerként aromés szénhidrogéneket, kiiléno-
sen azok 8~12 szénatomos frakeiojat, igy xilolelegye-
ket vagy helyettesitett naftalint, ftalsavésztereket, igy
dibutil- vagy dioktil-ftaltot; alifs szénhidrogéneket,
igy ciklohexént vagy paraffinokat, alkoholokat &s
glikolokat, valamint ezek étereit &s észtereit, példaul
etanolt, etilénglikolt, etilénglikol-monometil- vagy
-etil-étert, ketonokat, igy ciklohexanont, erésen pold-
ros oldészereket, fgy példaul N-metil-2-pirrolidont,
dimetil-szulfoxidot vagy dimetil-formamidot, vala-
mint adott esetben epoxidalt novényi olajokat, igy
epoxiddlt kékuszdidolajat vagy széjaolajat és vizet
haszndlunk.

Feliiletaktiv vegyiiletekként a formalandé (1) 4ltala-
nos képletli hatéanyagokrol fiiggben a j6 emulgedls,
diszpergdl6- és nedvesits tulajdonsdgii nem-ionogén,
kationos és/vagy anionos tenzidek vehetSk szamitdsba.
A tenzidek fogalméba a tenzidelegyek is beleértenddk.

Megfelels anionos tenzidek lehetnek ligynevezett
vizoldhaté szappanok, valamint vizoldhaté szintetikus
felilletaktiv vegyiiletek is.

A szappanok kozil a magasabb szénatomszamii
(10-22) zsirsavak alkdlifém-, alkalifoldfém- vagy adott
esetben helyettesitett amméniumséit, igy az olaj- vagy
sztearinsav natrium- vagy kaliumsGjit, vagy termé-
szetes, igy példaul a kékuszdisbal vagy faggy(ibol
nyerhetd zsirsavelegyeket emlithetjiik.

Gyakran alkalmazunk szintetikus tenzideket, kiilo-
ndsen  zsirszulfondtokat, zsirszulfitok,  szulfondit
benzimidazol-szarmazékokat vagy alkil-aril-szulfond-
tokat,

A zsirszulfondtok vagy -szulfitok rendszerint al-
kalifém-, alkalifoldfém- vagy adott esetben helyette-
sitett ammoniumsok forméjaban fordulnak els, és
benniik az alkilcsoport az acilesoportok alkilrészében
is 8-22 szénatomos, ilyenek a ligninszulfonsav, a
kénsav-dodecil-észterek vagy a természetes zsirsa-
vakbél eldallitort zsiralkoholszulfitelegyek natrium-
vagy kalciumséi. Itt emlitenddk a zsiralkohol-etilén-
oxid-adduktumok kénsav-észtereinek &s szulfonsava-
inak s6i is. A szulfondlt benzimidazol-szdrmazékok
elnyosen 2 szulfoncsoportot és egy 8-22 szénato-
mos zsirsavmaradékot tartalmaznak. Alkil-aril-szul-
fonatok példaul a dodecil-benzolszulfonsav, dibutil-
naftalinszulfonsay vagy valamely naftalinszulfonsay-
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formaldehid kondenzacids termék nétrium-, kalcium-
vagy trietanol-amin-séi.

Formalasi segédanyagként a megfelels foszfitokat,
igy példdul egy p-nonil-fenil-(4~14)-etilén-oxid-ad-
duktum vagy foszfolipid foszforsav-észterének séjat is
alkalmazhatjuk.

Nem ionos tenzidként elsGsorban az alifds vagy
cikloalifds alkoholok, telitett vagy telitetlen zsirsavak
és az alkil-fenolok poliglikol-éter-szdrmazékai jonnek
széba, amelyek 3-30 glikolétercsoportot, az alifds
szénhidrogénrészben 8-20 szénatomot és az alkil-fenol
alkilrészben 618 szénatomot tartalmazhatnak.

Tovébbi alkalmas, nemionos tenzidek a vizoldhaté,
20-250 etilénglikol-éter-csoportot és 10—100 propilén-
glikol-éter-csoportot tartalmazé, az alkillincban 1-10
szénatomos alkil-polipropilénglikol, polipropilén-
glikol, etilén-diamino-polipropilénglikol és polietilén-
oxid-adduktumai. Az emlitett vegyiiletekben altaldban
propilénglikol-egységenként 1-5 etilénglikol-egység
taldlhato.

A nemionos tenzidek koziil példaként a nonil-fenol-
polietoxi-etanolt, ricinusolaj-poliglikolétert, polipropi-
lén-polietilén-oxid-adduktumot, tributil-fenoxi-poli-
etoxi-etanolt, polietilénglikolt és az oktil-fenoxi-poli-
etoxi-etanolt emlitjik.

Széba jonnek még a polioxi-etilén-szorbitan
zsirsavészterei is, ilyen példaul a polioxi-etilén-szorbi-
tdn-trioledt.

A kationos tenzidek elsGsorban kvaterner ammé-
niumsék, amelyek a nitrogénatomon szubsztituens-
ként legaldbb egy 8-22 szénatomos alkilcsoportot és
tovibbi helyettesitként kevés szénatomos, adott
esetben halogénezett alkil-, benzil- vagy kevés szén-
atomos  hidroxi-alkil-csoportot tartalmaznak. A sék
eldnyosen halogenidek, metilszulfatok vagy etil-szul-
fatok, példaként a sztearil-trimetil-amménium-klori-
dot vagy a benzil-di(2-klér-etil)-etil-amménium-bro-
midot emlitjiik.

A forméldstechnikdban szokésos tenzideket tébbek
kozott a kovetkezd publikdcikban irjak le: ,McCu-
tcheon’s Detergents and Emulsifiers Annual” MC Pub-
lishing Corp., Ridgewood New Jersey, 1981; Stache,
H., , Tensid-Taschenbuch”, Carl Hanser Verlag, Miin-
chen/Wien, 1981.

A tablettdk és béluszok esetében kotSanyagként
kémiailag dtalakitott, vizben és alkoholban oldhaté po-
limer természetes anyagok Jjohetnek széba, ilyenek a
keményité-, celluléz- vagy fehérjeszarmazékok, példs-
ul a metil-celluléz, karboxi-metil-celluléz, etil-hidroxi-
etil-celluléz. a fehérjgk, példdul a kazein, zselatin és
hasonlék, valamint szintetikus polimerek, példaul a
polivinil-alkohol, polivinil-pirrolidon stb. A tablettik
tovabba toltGanyagokat, gy keményit6t, mikrokrista-
lyos cellulézt, cukrot, tejcukrot, stkositéanyagot és
szétesést elGsegits anyagot tartalmaznak.

Amennyiben az anthelmintikus szert takar-
minykoncentritum formajaban allitjuk elg, kotdanyag-
ként példdul takarmanygabona vagy fehérjekoncentra-
tum szolgdlhat. Az ilyen takarmanykoncentratum vagy
szer a hatéanyagon kiviil még adalékokat, vitaminokat,
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antibiotikumokat, kemoterdpids szereket, peszticide-
ket, kiilonosen bakteriosztatikus, fungisztatikus, kokci-
diosztatikus anyagokat, vagy hormonkészitményeket,
anabolikus hatdst anyagokat, vagy végdallatoknal a
novekedést eldsegitd, a his mindségét befolydsold
vagy a szervezet szdmdara mas moédon szikséges anya-
gokat tartalmazhatnak. Ha a szert vagy a benne levé (1)
dltaldnos képleti hatdanyagot kozvetleniil a takar-
manyhoz vagy az itatdvizhez adjuk, a kész takarmény
vagy az itatéviz elényosen kb. 0,0005 és 0,02 tdmeg%
(5-200 ppm) kdzotti koncentracioban tartalmazza a ha-
toanyagot.

A talalmédny szerinti szert az allat kezelésére per-
oralisan, parenterdlisan, szukbutin vagy topikdlisan
adagolhatjuk, oldatok, emulzidk, szuszpenzidk, porok,
tablettak, béluszok és kapszulak forméjdban.

A taldlméany szerinti anthelmintikus szerek rend-
szerint 0,1 €s 99 tomeg%, killondsen 0,1 és 95 18-
meg% kozottr mennyiségli (1) dltalinos képletd hat6-
anyagot €s 999 és | tomeg%, kiilondsen 99,9 és 3
tomeg% kozotti mennyiséali szildrd vagy folyékony
adalékanyagot, emellett 0 és 235 wmeg% kozdtti, kii-
I6ndsen 0,1 és 25 tomeg% mennyiségli tenzidet tar-
talmaznak.

Mig a kereskedelmi forgalomban inkdbb a tomény
szer az el6nyos, a felhaszndld rendszerint higitott szert
alkalmaz.

Az ilyen szerek még tovabbi adalékot, fgy stabilizi-
torokat, habzasgétidkat, viszkozitisszabdlyozokat, ko-
t6anyagokat, ragasztéanyagokat, valamint kiilonleges
hatdsok elérésére még mids hatdanyagot is tartalmaz-
hatnak.

A felhasznal6 dltal alkalmazott ilyen jelleg( anthel-
mintikus szerek is a taldindny targyat képezik.

A kovetkezd példik a talilminy kozelebbi megvi-
lagitdséra szolgdlnak. u korlatozds szindéka nélkiil.

. Elddllitdsi péledk

A)eljards

1.1 5-Kl6r-2-[(4-k16r-fenil-szulfonil)-amino]-ben-
zoesav-[{4’-(6-trifluor-metoxi-benztiazol-2-oxi)-anilid]
elGallitasa

a) 5-kl6ér-2-nitro-benzoil-klorid

80,6 g 5-klbér-2-nitro-benzoesavat és 58,2 mi tionil-
kloridot 2 Gran 4t 90 °C-on melegitiink. A felesleges
tionil-kloridot vakuumban ledesztilliljuk, igy 87.1 ¢
5-k16r-2-nitro-benzoil-kloridot kapunk.

b) 5-Klér-2-nitro-benzoesav-[4"-(6-trifluor-metoxi-
benztiazol-2-oxi)-anilid]

8,1 g 5-ki6r-2-nitro-benzoil-klorid 150 ml meti-
Ién-kloriddal késziilt oldatdhoz 30 perc alatt 14,4 g
4-(6-trifluor-metoxi-benztiazolil-2-oxi)-anilin és
7,2 ml trietil-amin 150 ml metilén-kloriddal késziilt
oldatdt adjuk. Az elegyet 20 éran at. szobahSmérsék-
leten keverjitk, majd az oldoszer kb, 80%-4t eltdvolit-
juk. A kapott kristdlyos anyagot dietil-éterben szusz-
pendaljuk és a kivdlt kristdlyokat Kiszdrjik. eldszor
2 n sésav-oldattal, majd vizzel mossuk. Az anyagot

dietil-éterben ismét felszuszpendaljuk, igy 108 g

tisztitott 5-kl6r-2-nitro-benzoesav-{4’=(6-trifluor-
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metoxi-benztiazolil-2-oxi)-anilid]-et kapunk, amely
203-206 °C-on olvad.

¢)  2-Amino-5-klér-benzoesav-[4’-(6-trifluor-met-
oxi-benztiazolil-2-oxi)-anilid]

8.5 g 5-klér-2-nitro-benzoesav-[4’-(6-trifluor-met-
oxi-benztiazolil-2-oxi)-anilid]-et 170 ml tetrahid-
rofurdnban oldunk, és 16 éran at szobahdmérsékleten,
7 g Raney-nikkel-etanol-komplex jelenlétében hid-
rogén-atmoszfériban redukdlunk. A reakcidelegyet ez-
utdn sziirjik és a sz(rletbdl az oldészert ledesztillaljuk.
A visszamarad6 nyersterméket hexdnban szuszpendal-
juk, az oldészer lesz(irése utdn kapott kristalyokat meg-
szaritjuk. igy 7,1 g 2-amino-5-klér-benzoesav-[4’-(6-
trifluormetoxi-benztiazolil-2-oxi)-anilid}-et kilonitiink
el, amely 151-154 °C-on olvad.

d)  5-Kl16r-2-[(4-kl6r-fenil-szulfonil)-amino}-ben-
zoesav-[4’-(6-trifluormetoxi-benztiazolil-2-oxi)-anilid}

4,0 g 2-amino-5-klor-benzoesav-[4’-(6-tri-
fluormetoxi-benztiazolil-2-oxi)-anilid] 8,3 ml piri-
dinnel készilt és 0 °C-ra hiwtt oldatdhoz 1,9 g 4-
klor-benzolszulfonsav-kloridot  adunk. Az elegyet
16 Orin 4t szobahdmérsékleten keverjik, majd
300 ml dietil-éterrel és 50 mi metilén-kloriddal higit-
juk, az igy kapott oldatot 100-100 ml 2 n sésav-ol-
dattal, vizzel, telitett natrium-hidrogén-karbonét-ol-
dattal és telitett natrium-klorid-oldattal mossuk. A
szerves fazist ezutdn magnézium-szulfaton széritjuk
és bepdroljuk. A kristalyos maradékot dietil-éter és
hexan elegyébdl dtkristdlyositjuk. fgy 3.3 g 5-kl6r-2-
[(4-kl6r-fenil-szulfonil)-amino]-benzoesav-[4’-(6-tri-
fluormetoxi-benztiazolil-2-oxi)-anilid]-et  kapunk,
amely 167-171 °C-on olvad.

B) eljdrads

1.1 3,5-Diklér-2-[(4-kl6r-fenil-szulfonil)-amino]-
benzoesav-[4’-(6-trifluormetoxi-benztiazolil-2-0xi)-
anilid]

40 ¢ 3,5-dikl6r-2-[(4-k1ér-fenil-szulfonil)-amino]-
benzoesavat 10 m! tionil-kloridban szuszpenddlunk. A
reakcidelegyet 4 6rdn 4t visszafolyatd hit6 alkalmazi-
saval forraljuk, majd a tionil-klorid feleslegét ledesztil-
laljuk. A maradékrél két alkalommal 20-20 mi toluolt
lepdrolunk. A nyers savkloridot 20 m! metilén-klorid-
ban oldjuk. Ehhez az oldathoz jeges-vizes hiités koz-
ben lasst Gtemben 3,67 g 4-(6-trifluormetoxi-benzti-
azolil-2-oxi)-anilin (op. 78-80 °C) és 2 ml trietil-amin
30 m! metilén-kloriddal készilt oldatdt csepegtetjiik.
Az adagolds befejezése utan az elegyet 20 ml metilén-
kloriddal higitjuk és szobahdmérsékleten 22 Orén ét
keverjik. A kivalt szilard anyagot kiszdrjik és metilén-
kloriddal mossuk. A nyersterméket 2 n sésavval €s viz-
zel mossuk; az ily médon eltisztitott terméket 50 ml
metanolban felvessziik, keverjiik, az olddszert leszr-
jik, és a tisztitott kristdlyos anyagot szdritjuk. Igy
436 ¢ 297-298 °C-on olvadd cim szerinti vegyliletet
kapunk.

Az eldzdekben leirt modon allithatjuk eld a kovet-
kezSkben felsorolt vegyiileteket. A felsorolds semmi-

képpen nem korldtozo jellegd.
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Ave- A Heto-
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aYa
LIS| 5F | 3F | H H H H | 4a | H 4 _,/ i 278-280 | A
AN
NN
1.16 | 4-CI H H H H H 4C H 4 = ! [ ' 180-183 A
N\ Nocrs
2. Készitménypélddk (% = 16meg%) kaolin 94% -
2.1 Emulzié-koncentritum nagydiszperzitdsi ko-
a) b) c) vasav 1% -
L. tabl4zatbeli ha- attapulgit - 90%
téanyag 25% 40% 50% 25 A hat6éanyagot metilén-kloridban oldjuk, a hordo-
kalcium-dodecil- zéra permetezziik és az oldGszert azutdn vakuumban
benzol-szulfondt 5% 8% 6% desztilldciéval eltdvolitjuk. Az ilyen granuldtumokat a
ricinusolaj-poli- takarmédnyba bekeverhetjiik.
etilénglikol-éter 2.4 Porozoészer
(36 mol etilén- 30 a) b)
oxid) 5% - - [. tbldzatbeli hato-
tributil-fenol- anyag 2% 5%
polietilénglikol- nagydiszperzitdsi ko-
éter (30 mol eti- vasav 1% 5%
lén-oxid) - 12% 4% 35 talkum 97% -
ciklohexanon - 15% 20% kaolin - 90%
xilol-elegy 65% 25% 20% A hordozdanyagok és a hatdanyag benséséges elke-
A fenti koncentrdtumbé! vizzel valé higitdssal a verésével felhaszndldsra kész porozészert kapunk.
kivant koncentrici6ji emulzié allithat6 eld. 2.5 Vizben diszpergdthaté porkeverék
2.2 Oldatok 40 a) b) c)
a) b) ¢) d) L. tdbldzatbeli ha-
L. tdblazatbeli ha- tdanyag 25% 50% 75%
t6anyag 80%  10% 5% 95% nétrium-lignin-
etilén-glikol-mo- szulfonat 5% 5% -
nometil-éter 20% - - - 45 olajsav 3% - 5%
polietilénglikol natrium-di-
(MG 400) - 70% . - - izobutil-naftalin-
N-metil-2-pinolidon ~ 20% - - szulfonat - 6% 10%
epoxidélt kékusz- oktil-fenol-poli-
di6olaj - - 1% 5% 50 etilénglikol-éter
benzin (fp. inter- (7-8 mdl etilén-
vallum 160— oxid) - 2% -
190 °C) - - 94% - nagydiszperzitds-
(MG =molekulatémeg) fok kovasav 5% 10% 10%
Az oldatok alkalmasak a legkisebb csepp formdja- 55 kaolin 62% 27% -
ban val6 adagoldsra. A hatéanyagot az adalékokkal jol elkeverjik és
2.3 Granuldtumok egy megteleld malomban megdroljik. Iy médon
a) b) olyan permetezhetd port kapunk, amelyet vizzel bar-
L. tAbldzatbeli haté- milyen koncentrici6ji kivant szuszpenziévé higitha-
anyag 3% 10% 60 tunk.
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2.6 Emulzié-koncentritum

a) b) c)
1. tbldzatbeli ha-
toanyag 10% 8% 60%
oktil-fenol-poli-
etilénglikol-éter
(4-5 mél etilén-
oxid) 3% 3% 2%
ricinusolaj-poli-
etilénglikol-éter
(35 mdl etilén-
oxid) 4% 5% 4%
ciklohexanon 30% 40% 15%
xilol-elegy 50% 40% 15%
viz 3% 4% 4%

Ebbdl a koncentratumbal vizzel val higitdssal bar-

milyen kivant koncentracidji emulziét eldallithatunk.
2.7 Porozdszer

a) b)
1. tdbldzatbeli hat6-
anyag 3% 8%
talkum 95% -
kaolin - 92%

A hatéanyagot a hordozéval elkeverve és egy
megfeleld malomban megérolve felhasznaldsra kész
porozdszert kapunk.

2.8 Granuldtum

1. tablazatbeli hatdanyag 10%
nétrium-ligninszulfondt 2%
karboxi-metil-celluléz 1%
kaolin 87%

A hatdanyagot az adalékokkal elkeverjik, meg6roi-
JUk és vizzel megnedvesitjik. Ezt a keveréket extrudal-
Juk és végil levegGiramban szaritjuk.

2.9 Granuldtum

L. tabldzatbeli hatdanyag 3%
polietilénglikol (MG 200) 3%
kaolin 94%

(MG = molekulatomeg)

A finoman poritott hatdanyagot egy keverdben poli-
etilénglikoillal nedvesitett kaolinra egyenletesen felvissziik.
Ily médon pormentes bevont granuldtumot kapunk.

2.10. Szuszpenzidkoncentritum

L. tablézatbeli hatéanyag 40%
etilénghikol 10%
nonil-fenol-polietilén-

glikol-éter (15 mol etilén-

oxid) 6%
nétrium-ligninszulfonat 10%
karboxi-metil-cetluloz 1%
37%-o0s vizes formal-

dehid-oldat 02%
szilikonolaj 75%-os vizes

emulzid formdjiban 0.8%
viz 32%

A finoman poritott hatdanyagot az adalékanyagok-
kal bensGségesen elkeverjik. ITgy olyan szuszpen-
zi6koncentratumot kapunk, amelybdl vizzel valé higi-

tassal barmilyen kivint koncenwdcidji szuszpenzi6 *

eldallithat6.
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2.11 Pirulak, illetve béluszok

I. tibldzatbeli hatéanyag 33,00%
metil-celluléz 0,80%
nagydiszperzitasfoki ko-

vasav 0.80%
kukoricakeményit 8,40%
I1. Tejeukor (kristdlyos 22.50%
kukoricakeményité 17,00%
mikrokristalyos celluldz 16,50%
magnézium-sztearat 1,00%.

I A metil-cellulézt vizzel elkeverjiik és duzzadni
hagyjuk; a kovasavat a fenti elegyhez adjuk és homo-
gén szuszpenzidt dllitunk elS. A hatéanyagot a kukori-
cakeményitGvel keverjitk Ossze. Ebbe a keverékbe a
vizes szuszpenziot beledolgozzuk és egy masszdva
Gsszegyurjuk. Ezt a masszat 12 M-es szitén at granulal-
Jjuk és sziritjuk.

I1. A négy segédanyagot jol 6sszekeverjiik.

1. Az 1. és 11, fazisban kapott anyagokat dsszeke-
verjilk és piruldkka vagy béluszokkd préseljiik.

3. Biolégiai példdk

Az anthelmintikus hatast a kovetkezd vizsgélatok-
kal szemléltetjitk:

3.1. Vizsgdlatok fonalférgekkel, igy Haemonchus
contortusszal és Trichostronylus colubriformisszal fer-
16zott juhokkal.

A hatdanyagot szuszpenzié forméjaban gyomor-
szonda segitségével vagy gyomorba injektdlva adjuk
be a juhoknak, amelyeket eléz8leg fondlférgekkel, igy
Haemonchus contortusszal és Trichostrongylus colub-
riformisszal mesterségesen megfert6ztiink. Dézison-
ként 1-3 dllatot alkalmazunk. Minden juhot csak egy
egyszeri dozissal kezeltink.

Az elsd ériékelést gy végezzik, hogy a juhok
kezelés elfti és utdni Griilékébdl elkilonitett peték
szamat Osszehasonlitjuk.

A kezelés utdn 7-10 nappal a juhokat ledljiik és
felboncoljuk. Az értékelés oly mddon torténik, hogy
megszdmoljuk a kezelt allat belében visszamaradt
térgeket. Az egyidejileg és hasonléképpen fertdzott,
de kezeletlen juhok szolgdlnak dsszehasonlitasi alap-
ként. ‘

Az 1. tdbldzatbeli hatdanyagok a juhok esetében
50 mg/kg testtomeg vagy ennél alacsonyabb dézisban
hatnak, ami a kezeletlen, de fertézott kontrollcsoport-
hoz viszonyitva a megtelepedett nematédak 90%-os
vagy nagyobbmérvii csokkenését jelenti. Az (I) alta-
linos képletil vegyiiletek, példaul az 1.1. szdmu ve-
gyiilet 20 mg/kg testtdomeg ddzisban hatdsos, és a
megtelepedett nematdddk szamat tobb mint 90%-kal
csokkent.

3.2, Vizsgilatok Fasciola hepaticaval fert6zott ju-
hokkal

A hatdanyagot szuszpenzié formdjiban gyomor-
szonda segitségével vagy gyomorba injektalva adjuk a
juhoknak. amelyeket eldzdleg Fasciola hepaticaval
mesterségesen megtertdztiink. Ddzisonként 3 - 4llatot

- alkalmazunk. Miriden juhot'csak egy egyszeri dézissal
60 , B V

kezeliink. -
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Az els6 értékelést gy végezziik, hogy a juhok
kezelés el6tti és utani iriilékébs] elkiilonitett peték
szadmét 6sszehasonlitjuk.

A juhokat a kezelés utdn 34 héttel ledljiik és fel-
boncoljuk. A kiértékelés tigy torténik, hogy megszé-
moljuk a kezelés utdn az epevezetékekben maradt mij-
mételyeket. Az egyidejifleg és hasonlé médon ferts-
zitt, de kezeletlen juhok szolgdlnak 6sszehasonlitdsi
alapként. A két csoportndl megallapitott majmétely-
szdmbeli kiilonbség adja a vizsgdlati anyag hatdsosségi
fokat.

Az 1. tdblazat szerinti hatéanyagokkal késziilt
szuszpenzidkkal j6 eredményt kaptunk, azaz 50 mg/kg
testtdmeg vagy annil kisebb dézis legaldbb 90%-kal
csdkkentette a megtelepedett majmételyek szdmat.

SZABADALMI IGENYPONTOK

1. Eljarés (I) dltaldnos képletii vegyiiletek — a kép-

letben '

R, halogénatom vagy —SR dltalinos képletd csoport,
amelyben R 1-6 szénatomos alkilcsoportot jelent;

R, hidrogénatom vagy halogénatom;

R3 hidrogénatom;

R, hidrogénatom;

Rs hidrogénatom vagy halogénatom;

Rg hidrogénatom;

R; halogénatom;

Rg hidrogénatom;

Ry hidrogénatom;

Ry hidrogénatom, halogénatom trifluor-metil-, tri-
fluor-metoxi- vagy nitrocsoport;

R, hidrogénatom, halogénatom, 1-2 szénatomos halo-
gén-alkoxi- vagy [-2 szénatomos alkoxicsoport;
vagy

Rjgés Ry, egyiitt egy ~O(CH,),0- képletii hidat ké-

pez, mimellett a benztiazolil-csoport 4.
helyzet(i ~
és fiziologidsan elviselhet§ savaddiciés séik els-
allitdséra, azzal jellemezve, hogy
a) egy (II) dltaldnos képletd vegyiiletet egy (III)
dltaldnos képletii vegyiilettel reagaltatunk; a képletek-
ben R\-R;; jelentése a fenti és X jelentése halogén-
atom, elénydsen klér- vagy brématom, kiiléndsen klér-
atom, vagy

b) egy (IV) dltaldnos képletd vegyiiletet egy (V)
altalinos képletid vegyiilettel reagiltatunk; a képletek-
ben R\-Ry; jelentése a fenti és A jelentése halogén-
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atom, elGnyosen klér- vagy brématom, hidroxicsoport

vagy egy aminocsoporttal reakciéba 1ép6 alkalmas ki-

1épdesoport,

a reakciokat -20 —~ +150 °C h6mérséklet-tarto-
ményban végezziik,

és kivint esetben egy (I) altalanos képletdf hatd-
anyagot savval fiziol6gidsan elviselhet savaddicids
séva alakitunk.

2. Eljaras anthelmintikus szer eldallitasara, azzal
Jellemezve, hogy egy, az 1. igénypont szerinti eljarassal
eldallitott (I) ltaldnos képletd vegyiiletet vagy ennek
fiziolégidsan elviselhetd savaddicis s6jat, e képletben
R, halogénatom vagy -SR 4ltalanos képletd csoport,

amelyben R 1-6 szénatomos alkilcsoportot jelent;

R, hidrogénatom vagy halogénatom;

R hidrogénatom;

R, hidrogénatom;

R5 hidrogénatom vagy halogénatom;

R¢ hidrogénatom;

R; halogénatom;

Ry hidrogénatom;

Ry hidrogénatom;

Ryg hidrogénatom, halogénatom trifluor-metil-, tri-
fluor-metoxi- vagy nitrocsoport;

R, hidrogénatom, halogénatom, 1-2 szénatomos halo-
gén-alkoxi- vagy 1-2 szénatomos alkoxicsoport;
vagy

Rypés Ry egyiitt egy ~O(CH,),0- képletd hidat ké-

pez, mimellett a benztiazolil-csoport 4.
helyzetd,

mint hatéanyagot fiziolégiai szempontbél elviselhetd

folyékony vagy szilard formélasi segédanyagokkal fo-

kozatosan Osszekeveriink vagy dsszeérliink.

3. A 2. igénypont szerinti eljards, azzal jellemezve,
hogy hatanyagként a kovetkezd (I) dltaldnos képletd
vegyliletek valamelyikét alkalmazzuk:
5-klér-2-[(4-kl6r-fenil-szulfonil)-amino}-benzoesav-
[4-(6-trifluormetoxi-benztiazolil-2-oxi)-anilid]-et,
5-klér-2-[(4-kl6r-fenil-szulfonil)-amino]-benzoesav-
[4-(6-fluor-5-(vagy -7)-kl6r-benztiazolil-2-oxi)-ani-
lid]-et,
5-kl6r-2-[(4-ki6r-fenil-szulfonil)-amino]-benzoesav-
[4-(6-kl6r-benztiazolil-2-oxi)-anilid]-et,
3,5-dikl6r-2-[(4-kl6r-fenil-szulfonil)-amino]-benzoe-
sav-[4-(6-trifluormetoxi-benztiazolil-2-oxi)-anilid]-et,
vagy
4-klor-2-[(4-ki6r-fenil-szulfinil)-amino]-benzoesav-[4-
(6-trifluormetoxi-benztiazolil-2-oxi)-anilid]-et.
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