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KIVONAT

A talalméany targya eljaras (I) altalanos képletii [(5,6- R z
dikarboxi-3-piridil)-metil]-ammonium-halogenid-szar- - |
mazékok elBallitasara — a képletben x° R, —n&- CH,
R, R, és R, egymastol fiiggetleniil alkilcsoport és R .
és R, egyiittesen egy 5 vagy 6 tagil, adott esetben oxi- 2 ~
gén- vagy kénatommal vagy >NR;-csoporttal megsza- VA N CO_H
kitott gyrtit alkothat;
R; jelentése alkilcsoport; )
X jelentése klor-, brom- vagy jodatom;
Z jelentése hidrogén- vagy halogénatom; és
Z, jelentése hidrogén- vagy halogénatom, ciano- }lz
vagy nitrocsoport. 8)
A talalmény szerint egy (II) ltalanos képletd helyet- X"R, —II\T@L CH, R
tesitett (3-kinolil-metil)-ammonium-halogenid-szarma- R |
zékot, N-oxidjait vagy savaddicios soit hidrogén-per- 2 ~
oxiddal vizes bazis jelenlétében reagaltatjak. Z N R
A talalmany targyat képezi még a herbicid hatasu 5-
(alkoxi-metil)-2-(2-imidazolin-2-il)-nikotinsav-szarma- 4
zékok ismert eljarasokkal valo eldallitasa a taldlmany
szerint elGallitott [(5,6-dikarboxi-3-piridil)-metil}-am- an
moénium-halogenid-szarmazékok alkalmazasaval.

A leirds terjedelme 12 oldal (ezen beliil 5 lap abra)
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A talalmany hattere

A talalmany targya eljaras [(5,6-dikarboxi-3-piri-
dil)-metil}]-ammonium-halogenid-szdrmazékok el6alli-
tasara és ezeket a vegyiileteket kiinduldsi anyagként al-
kalmazé eljaras imidazolinon-herbicidek elGallitisara.
A [(5,6-dikarboxi-3-piridil)-metil}-ammonium-haloge-
nid-szarmazékok a herbicid hatast (V1) altalanos képle-
ti S5-(alkoxi-metil)-2-(2-imidazolin-2-il)-nikotinsav-
szarmazékok, észtereik és soik elGallitasanak hasznos
koztitermékei. Az 5-metil-2,3-piridindikarbonsav-szar-
mazékok [(5,6-dikarboxi-3-piridil)-metil]-ammoénium-
halagenid-szarmazékokka valo alakitasara szolgalo elja-
ras az 5 378 843 szamu amerikai egyesiilt allamokbeli
szabadalmi leirasbol ismert. Bar ez az eljaras hasznos,
az [(5,6-dikarboxi-3-piridil)-metil]-ammonium-haloge-
nid-szarmazékok elSallitasara szolgalo 1j eljarasok iran-
ti kutatas folytonos.

Helyettesitett piridindikarbonsav-szarmazékok kino-
linszadrmazékokbdl val6 eldéllitasa is ismert volt a tech-
nika allasabol. A technika alldsdhoz tartozé kitanitasok
azonban szakembemnek azt az irAnymutatast adtak, hogy
a kinolingy{r( adott reakcié soran megmaradé (azaz az
adott reakciokoriilmények kozott inert) helyettesitdi hid-
rogénatom vagy rovid szénlanch alkilcsoport lehetnek
(példaul Rieker és munkatarsai, EP 259 687). Tovabba a
technika 4llisdnak ezen teriiletét vizsgalva megallapit-
hatjuk, hogy szakember szamara az lett volna vérhato,
hogy a taldlmany szerinti reakciokoriilményeket a (tri-
alkil-amino)-alkil-csoport nem viseli el intakt modon.

Az EP 548 532 szamu szabadalmi leirasban adott ki-
tanitasbol (Strong és munkatdrsai) az lathatd, hogy a
piridingyiird trimetil-ammonium-bromid-metil helyette-
sitéje 65 °C hémérsékleten metoxid nukleofillel kicse-
rélédik.

Az US 5633 380 szamu szabadalmi leirasban (Wu)
és az US 5 625 068 szamu szabadalmi leirdsban (Strong)
(trialkil-amino)-alkil-csoporttal helyettesitett kinolin-
szubsztraton végbemend nukleofil kicserél3deési reakciot
irnak le.

A technika allasa alapjan nem volt varhat6, hogy
ammoéniumcsoportot tartalmazoé kinolinszdrmazék egy-
szeri reakcioval a megfeleld 5,6-dikarboxi-piridil-széar-
mazékka alakithato.

Ennek megfelelen a talalmany targya hatésos és ha-
tékony eljaras biztositasa [(5,6-dikarboxi-3-piridil)-me-
til]-ammoénium-halogenid-szdrmazékok eldéllitasara.

A taldlmany ésszegzése

A taldlmény targya hatékony és hatdsos eljards az
(1) altaldnos képletd [(5,6-dikarboxi-3-piridil)-metil]-
ammonium-halogenid-szarmazékok el8allitdsdra — a
képletben

R, R; és R, egymastél fiiggetleniil 1-4 szénatomos
alkilcsoport és R és R; egyiittesen egy 5 vagy 6 tagi,
adott esetben oxigén- vagy kénatommal vagy >NR,
csoporttal megszakitott gytirtit alkothat;

R; jelentése 1-4 szénatomos alkilcsoport;

X jelentése klor-, brom- vagy jodatom;

Z jelentése hidrogén- vagy halogénatom; és

Z, jelentése hidrogén- vagy halogénatom, ciano-
vagy nitrocsoport,
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amely eljaras abban all, hogy egy (II) 4ltalanos képletd
helyettesitett (3-kinolin-metil)-ammonium-halogenid-
szarmazékot, N-oxidjait vagy savaddicids so6it — a kép-
letben R, R;, Ry, X, Z és Z, jelentése az el6z6ekben az
(I) ltalanos képletre megadott;

R4, Rs, Rg és R, jelentése egymastol fiiggetleniil hid-
rogénatom, hidroxilcsoport, nitrocsoport, —~OC(O)—Rg,
halogénatom >NRgR,q, 1-4 szénatomos alkoxicso-
port, —SO;H, —SO,Cl vagy —SH, azzal a megkotéssel,
hogy Ry, Rs, R¢ és R, koziil egy hidrogénatomtol vagy
halogénatomtol eltérd jelentési;

R, jelentése 1—4 szénatomos alkilcsoport, 1-4 szén-
atomos alkoxicsoport, fenilcsoport vagy >NR R, 5;

Ry, Ryg, Ry; és Ry, jelentése egymastol fiiggetleniil
hidrogénatom, 1-4 szénatomos alkilcsoport vagy fenil-
csoport —

hidrogén-peroxiddal reagaltatjuk vizes bazis jelenlé-
tében.

A kovetkezokben a talalmanyt részleteiben ismer-
tetjiik.

A taldlmany egy eldnyds megvalositasi modja értel-
mében egy (II) altalanos képletd helyettesitett (3-ki-
nolil-metil)-ammoénium-halogenid-szarmazékot leg-
alabb mintegy 8 molekvivalens hidrogén-peroxiddal
oxidalunk legalabb mintegy 1 molekvivalens, elényd-
sen 4—10 molekvivalens vizes bazis jelenlétében, eld-
nydsen 50 °C és 100 °C kozotti, még elénydsebben
75 °C és 95 °C kozotti homérsékleten.

Arra a felismerésre jutottunk, hogy elényds modon
az [(5,6-dikarboxi-3-piridil)-metil]-ammoénium-haloge-
nid-szdrmazékok nagy hozammal €s tisztasdggal allitha-
tok eld a talalmany szerinti hatasos és hatékony eljaras
alkalmazasaval.

A termékiil kapott [(5,6-dikarboxi-3-piridil)-metil}-
ammonium-halogenid-szarmazékokat a reakcidelegy
4svéanyi savval valo megsavanyitasaval és a képzGdott
(1) altalanos képleti termék ismert eljarasokkal valo ki-
gyljtésével izolalhatjuk. Mas modon a reakcidelegyet
alkalmazhatjuk a herbicid végtermék el6allitasara szol-
galo eljarasban az (1) altalanos képletii vegyiilet izolala-
sa nélkiil.

A Z, Z,, Ry, Rs, Rg és Ry helyettesitSként szerepld
halogénatomok lehetnek példaul fluor-, klor-, brom- és
jodatom, elényos a kloratom.

A talalmany szerinti eljarasban bazisként célszeriien
alkalmazhatunk alkalifém-hidroxidokat, példdul nat-
rium-hidroxidot és kalium-hidroxidot, alkalifoldfém-hid-
roxidokat, példaul kalcium-hidroxidot, alkalifém-kar-
bonétokat, példaul natrium-karbonatot és kalium-karbo-
natot, alkalifoldfém-karbonatokat, példdul kalcium-kar-
bonatot és elegyeiket. Az el6nyds vizes bazisok kozé tar-
tozik a vizes natrium-hidroxid és vizes kalium-hidroxid.

Elényosen a (1) altalanos képletl helyettesitett (3-
kinolil-metil)-ammonium-halogenidek a vizes bazisban
igen j61 oldhatok. Altaldban eldnyds a 35-65 témeg%
béziskoncentracio, még eldnyosebb a 40-60 tomeg%
baziskoncentracid. Kordbban bizonyos kinolinszérma-
zékok oxidalasara hidrogén-peroxidot alkalmaztak leg-

s

sok jelenlétében (lasd a 4 816 588 szami amerikai egye-
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siilt allamokbeli szabadalmi leirdsban). Azonban célsze-
rli a tdményebb vizes bazis alkalmazasa, mivel a képz6-
dé vizes hulladék mennyisége ezaltal csokken. A talal-
many szerinti eljaras egy masik elénye, hogy nem sziik-
ségesek vizzel elegyedd segédoldoszerek, mivel a he-
lyettesitett (3-kinolil-metil)-ammonium-halogenidek vi-
zes bazisban igen jol oldoédnak.

A (1I) altalanos képletii helyettesitett (3-kinolil-me-
til)}-ammonium-halogenid oxidalasanak teljessé tételére
legalabb 8 molekvivalens hidrogén-peroxid sziikséges.
Elénydsen 8—60 molekvivalens 30-50 tomeg% vizes
hidrogén-peroxidot, még elénydsebben 8—40 molek-
vivalens 30—50 tdmeg% vizes hidrogén-peroxidot alkal-
mazunk a (II) altalanos képletii vegyiilet oxidalasara.

A taldlmany egy elényds megvaldsitasi modja sze-
rint

R, R, és R, jelentése egymastol fiiggetleniil 1-4
szénatomos alkilcsoport;

X jelentése klor- vagy bromatom;

Z és Z, jelentése hidrogénatom;
az Ry, Rs, Rg és Ry helyettesitk koziil legalabb az
egyik jelentése hidroxilcsoport, nitrocsoport vagy
—OC(O)Rg altalanos képletii csoport; és

Rgq jelentése 1-4 szénatomos alkil-, 1-4 szénato-
mos alkoxi- vagy fenilcsoport.

A taldlmany egy még el6nydsebb megvalositasi
moédja szerint

R, R, és R, jelentése metilcsoport;

X jelentése bromatom;

Rs, Ry, Ry, Z és Z, jelentése hidrogénatom;

R, jelentése hidroxilcsoport, nitrocsoport vagy
—OC(O)Rg; és

Rg jelentése 1—4 szénatomos alkilcsoport vagy 1-4
szénatomos alkoxicsoport.

A (I) altalanos képleti helyettesitett (3-kinolil-
metil)-ammoénium-halogenidek a (III) altalanos képletd
helyettesitett 3-metil-kinolin-szarmazékok halogénezd-
szerrel oldoszer jelenlétében, adott esetben katalitikus
mennyiségii gyokos iniciator jelenlétében valé reagal-
tatdsaval, majd a kapott (IV) altalanos képleti helyette-
sitett 3-halogén-metil-kinolin-szdrmazékok legalabb
1 moélekvivalens (V) altalanos képletd aminnal oldo-
szer jelenlétében vald reagaltatasaval allithatok eld.
A reakci6t az 1. reakciovazlatban mutatjuk be.

A taladlmany szerinti (I) altaldnos képletii vegyiile-
teket herbicid hatasa (VI) altalanos képletd 5-(alkoxi-
metil)-2-(2-imidazolin-2-il)-nikotinsav-szdrmazékok,
észtereik és soik eldallitasara alkalmazzuk — a kép-
letben

Z és Z, jelentése az el6z8ekben megadott;

A jelentése oxigén- vagy kénatom;

R, jelentése adott esetben helyettesitett 1-4 szén-
atomos alkilcsoport, ahol a helyettesité adott esetben
egy-hdarom 1-4 szénatomos alkilcsoporttal vagy halo-
génatommal helyettesitett fenilcsoport, vagy Ry, jelen-
tése

adott esetben egy-harom 1-4 szénatomos alkilcso-
porttal vagy halogénatommal helyettesitett fenilcso-
port;

R,; jelentése 1-4 szénatomos alkilcsoport;
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R,4 jelentése 1-4 szénatomos alkilcsoport, 3—-6
szénatomos cikloalkilcsoport vagy R, és R, azzal az
atommal egyiitt, amelyhez kapcsolodnak, egy 3—6 szén-
atomos, adott esetben metilcsoporttal helyettesitett cik-
loalkilcsoportot alkotnak, és

R jelentése hidrogénatom vagy di(rdvid szénlancti
alkil)-imino-csoport,

adott esetben az alabbi csoportok korébe tartozo he-
lyettesit6t hordozd 1-12 szénatomos alkilcsoport:
1-3 szénatomos alkoxicsoport, halogénatom, hidroxil-
csoport, 3—6 szénatomos cikloalkilcsoport, benzil-oxi-,
furil-, fenil-, halogénezett fenil-, (rovid szénlancu al-
kil)-fenil-, (révid szénlanci alkoxi)-fenil-, nitro-fenil-,
karboxil-, (rovid szénlanch alkoxi)-karbonil-, ciano-
vagy tri(révid szénlanct alkil)-ammoénium-csoport;

adott esetben helyettesitett 312 szénatomos alke-
nilcsoport, ahol a helyettesiték egy 1-3 szénatomos
alkoxicsoport, fenilcsoport, halogénatom vagy (révid
szénlanch alkoxi)-karbonil-csoport vagy két 1-3 szén-
atomos alkoxicsoport vagy két halogénatom;

adott esetben egy vagy két 1-3 szénatomos alkil-
csoporttal helyettesitett 3—6 szénatomos cikloalkilcso-
port; vagy

egy kation, amely el6nydsen alkalifém, alkéliféld-
fém, mangan, réz, vas, cink, kobalt, 6lom, eziist, nik-
kel, ammonium vagy szerves ammoniumkation; és

ha R; és Ry, kiilonboz4 helyettesiték, akkor a fenti
vegytletek optikai izomerjei;

az eljaras abban all, hogy

(a) egy, az el6zGekben ismertetett eljarassal eléalli-
tunk egy (I) altalanos képletli vegytiletet — a képletben
Z,7Z,,R, Ry, R, és X helyettesitok jelentese az el6zéek-
ben megadott és

(b) az (I) altalanos képletd vegyiiletet ismert mo-
don, észterezési, oldallanc-atalakitasi és -kapcsolasi
reakciokkal (V1) altalanos képletl vegyiiletté alakitjuk.

A ,rovid szénlancl” megjeldlésen, amelyet az el6-
z6ekben az alkil- és alkoxicsoport vonatkozdsaban al-
kalmaztunk, 1—6 szénatomos, elénydsen 1-4 szénato-
mos alkil- vagy alkoxicsoportokat értiink.

Az (1) altalanos képletl vegyiilet (VI) altalanos kép-
letii vegyiiletté valo atalakitisat szamos kilénféle mo-
don valésithatjuk meg. A reakcidutat valamely karbon-
savszarmazéknak egy mdésik karbonsavszarmazékka
vald ismert atalakitasi eljarasainak kombinécidival ter-
vezhetjiik meg.

Az imidazolinon-herbicidek eldallitasara hasznalha-
t6 eljarasokat mutatnak be a ,,The Imidazolinone Herbi-
cides” szerkeszt6k: D. L. Shaner és S. L. O’Connor,
CRC Press, Boca Raton, Florida (1991) szakirodalmi
helyen, amelyen beliil kiilonosen hivatkozunk a 2. feje-
zet 8-14. oldalara (,,Synthesis of the Imidazolinone
Herbicides”) és az ott hivatkozott referencidkra. Az
alabbi szabadalmi leirdsokban ugyancsak olyan eljara-
sokat ismertetnek, amelyek a karbonsavszarmazékok-
nak az imidazolinon végtermékekké valo atalakitasara
hasznalhatok :

az 5378 843, 5371229, 5520694, 5110930,
5122 608, 5 206 368, 4 925 944, 4 921 961, 4 959 476,
5103 009, 4 816 588, 4 757 146, 4 798 619, 4 766 218,
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5001 254, 5021 078, 4 723 011, 4 709 036, 4 658 030,
4608 079, 4 719 303, 4 562 257, 4 518 780, 4 474 962,
4623 726, 4 750 978, 4 638 068, 4 439 607, 4 459 408,
4 459 409, 4460 776, 4 125727 és 4758 667 szami

3-kinolil)-metil]-trimetil-ammoénium-bromid és 9,4 g
50 tomeg%-os, 8 ekvivalens nétrium-hidroxid oldata-
hoz. A kapott reakcidelegyet 85—90 °C hémérsékleten
90 percig keverjiik, majd tovabbi 26 g 30 tdmeg%-os,

amerikai egyesiilt dllamokbeli szabadalmi leirdsok 5 15,6 ekvivalens hidrogén-peroxid-oldatot adunk hoz-
és az EP-A-0-041 623, EP-A-0-331 899 és za 85 °C hémérsékleten 30 perc alatt, és a keverést
EP-A-0-388 619 szamu eurdpai szabadalmi leirasok. 85-90 °C hémérsékleten még 1 6ran at folytatjuk. A ka-

Annak érdekében, hogy a taldlmany megértését pott reakcidelegy folyadékkromatografias elemzése azt
megkdnnyitsiik, a kovetkez6kben a taldlmany részleteit mutatja, hogy a cim szerinti vegytiletet 80%-os hozam-
bemutatd példakat ismertetiink a korlatozds szandéka 10 mal nyerjiik.
nélkiil.

2—-4. példak

1. példa Lényegében az 1. példaban leirt eljarassal, de kiilon-

[(5.6-Dikarboxi-3-piridil)-metil]-trimetil-ammo- b6z6 [(8-helyettesitett 3-kinolil)-metil]-trimetil-ammo-
nium-bromid eléallitdsa (2. reakciovazlat) 15 nium-bromid-szarmazékok alkalmazéasaval allitjuk eld

20 g 30 tomeg%-o0s, 12 ekvivalens hidrogén-pe- az . tdblazatban bemutatott hozammal az ((5,6-dikar-
roxid-oldatot keverés mellett 85-95 °C hémérsékieten boxi-3-piridil)-metil]-trimetil-ammoénium-bromidot.
15 perc alatt hozzaadunk 5,0 g, 14,7 mmol [(8-acetoxi-

L tdblizat

[(5,6-Dikarboxi-3-piridil)-metil]-trimetil-ammoénium-bromid eldéallitasa
(3. reakciovazlat)

50 tomeg%-os 30 tdmeg%-os Keverés (1) hozam!
Példa R, NaOH-oldat, H,0,-oldat, 85-90 °C-on, %)
(ckvivalens) (ckvivalens) (6ra) °
2. -OH 8 38 1,83 86
3. -0CO,CH;, 9.8 58 1,75 83
4. -NO, 8 32 2,58 45

1 A reakcidelegybél folyadékkromatografias elemzéssel meghatarozva.

5. példa

8-Acetoxi-3-metil-kinolin eléallitasa (4. reakcio-
vazlat)

200 g, 1,02 mol 8-hidroxi-3-metil-kinolin-hidro-
gén-klorid-s6 és 102 g, 2,55 mol natrium-hidroxid
1000 ml vizben késziilt elegyéhez 0 °C és 10 °C kozotti
hémérsékleten 1 ora alatt hozzdadunk 208 g, 2,04 mol
ecetsavanhidridet, és az elegyet szobahémérsékleten
1 6réan at keverjiik. Tovabbi 50 g, 0,49 mol ecetsavan-
hidridet adunk hozz4, és a kapott elegyet 1 6rén at ke-
verjikk, majd 100 ml telitett natrium-hidrogén-karbo-
nat-oldatot adunk hozza, és a szilard anyagot sztirjiik,
vizzel mossuk, 60 °C hdmérsékleten vakuumkemencé-
ben szaritjuk, majd etil-acetat és heptan elegyébdl at-
kristalyositjuk. 82%-os hozammal 168,5 g cim szerinti
vegylletet nyeriink fehér tikristalyok formajéban.

6. példa

8-Benzoil-oxi-3-metil-kinolin elédllitdsa (5. reakcio-
vazlat)

10 g, 0,051 mol 8-hidroxi-3-metil-kinolin-hidro-
gén-klorid-s6 és 15,5 g, 0,15 mol trietil-amin 100 ml
metilén-kloridban késziilt oldatahoz 0—10 °C hémér-
sékleten 1 ora alatt hozzdadunk 10,8 g, 0,077 mol ben-
zoil-kloridot, és az elegyet 3 6ran at szobah6mérsékle-
ten keverjiik, majd vizzel higitjuk. A fazisokat elvalaszt-
juk, a szerves fazist vizzel mossuk, vizmentes magné-
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zium-szulfiton szaritjuk, és vakuumban besdritjik.
A kapott szilard anyagot heptan és toluol elegyébdl at-
kristalyositjuk, 65%-os hozammal 8,8 g cim szerinti ve-
gyliletet nyeriink halvénysarga kristalyok formajaban.

7. példa

[(8-Acetoxi-3-kinolil)-metil]-trimetil-ammonium-
bromid (6. reakciovaziat)

168,5 g, 0,84 mol 8-acetoxi-3-metil-kinolin, 177,9 g,
1,00 mol N-brém-szukcinimid és 6,7 g, 0,04 mol 2,2’-
azo-bisz(izobutironitril) 1675 ml kloér-benzolban késziilt
oldatat nitrogéngazzal 6blitjiik, 80—90 °C hémeérsékle-
ten nitrogéngaz-atmoszférdban 2 oran at melegitjiik,
majd szobahSmérsékletre hiitjiik, és sziirjilkk. A szirletet
700 ml acetonnal elegyitjiik, és az elegyhez 0 °C és 5 °C
kozotti hémérsékleten 75,4 g, 1,28 mol trimetil-amint
adunk, majd 510 °C hémérsékleten 30 percig és szoba-
hémérsékleten 1 6ran 4t keverjiik és sziiiik. A szilard
anyagot acetonnal mossuk, vikuumkemencében 60 °C
hémérsékleten szaritjuk, igy a teljes eljarasra szamitott
63%-o0s hozammal 180 g cim szerinti vegyiiletet nye-
riink fehér, szilard anyagként.

Lényegében az el6bbi eljaras szerint, de kilénbo-
z6 8-helyettesitett 3-metil-kinolin-szarmazékok alkal-
mazaséaval nyerjiik az olyan (Ia) altalanos képletd ve-
gyiileteket, amelyekben R, jelentése —OC(O)C4Hs;,
~OC(0)OCH, és ~NO,.
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8. példa

[(8-Hidroxi-3-kinolil)-metil]-trimetil-ammonium-
bromid eléallitasa (7. reakciovazlat)

5,0 g, 14,7 mmo! [(8-acetoxi-3-kinolil)-metil]-tri-
metil-ammonium-bromid metanolos oldatat 13,5 6ran
at visszafolyatd hiitS alatt forraljuk, majd vakuumban
besdritjik. A visszamaradé anyagot vakuumkemencé-
ben 60 °C hémérsékleten széritjuk, 100%-os hozammal
4.4 g cim szerinti vegyiiletet nyeriink piszkosfehér, szi-
lard anyag formajaban.

SZABADALMI IGENYPONTOK

1. Eljaras (I) altalanos képleti [(5,6-dikarboxi-3-
piridil)-metil]-ammonium-halogenid-szarmazékok eld-
allitsara — a képletben

R, R, és R, egymastdl fuggetleniil 1-4 szénatomos
alkilcsoport vagy R és R, egyiittesen egy 5 vagy 6 tagu,
adott esetben oxigén- vagy kénatommal, vagy >NR;-
csoporttal megszakitott gyiirit alkothat;

R; jelentése 1-4 szénatomos alkilcsoport;

X jelentése klor-, brom- vagy jédatom;

Z jelentése hidrogén- vagy halogénatom; és

Z, jelentése hidrogén- vagy halogénatom, ciano-
vagy nitrocsoport,

azzal jellemezve, hogy egy (II) 4ltalanos képletii he-
lyettesitett (3-kinolil-metil)-ammonium-halogenid-szar-
mazékot, N-oxidjait vagy savaddicios s6it — R, R, R,,
X, Z és Z, jelentése a targyi korben az (I) altalanos kép-
letre megadott;

Ry, R, R4 s Ry jelentése egymastol fiiggetleniil hid-
rogénatom, hidroxilcsoport, nitrocsoport, ~OC(O)—Rg,
halogénatom, >NRgR,o, 1-4 szénatomos alkoxicso-
port, —SO;H, —SO,Cl vagy —SH, azzal a megkétéssel,
hogy Ry, Rs, R és R, koziil egy hidrogénatomtol vagy
halogénatomtdl eltéré jelentés;

Rg jelentése 1-4 szénatomos alkilcsoport, 1-4 szén-
atomos alkoxicsoport, fenilcsoport, vagy >NR;;R;

Ry, Rjg, Ry} és Ry, jelentése egymastol fuggetleniil
hidrogénatom, 1 -4 szénatomos alkilcsoport vagy fenil-
csoport —-

hidrogén-peroxiddal reagaltatjuk vizes bazis jelenlé-
tében.

2. Az 1. igénypont szerinti eljaras az olyan vegyiile-
tek eldallitisara, amelyekben

R, R, és R, jelentése egymdstol fiiggetleniil 1-4
szénatomos alkilcsoport;

X jelentése klor- vagy bromatom;

Z és Z, jelentése hidrogénatom;
az Ry, Rs, Ry és Ry helyettesit6k koziil legalabb az
egyik hidroxilcsoport, nitrocsoport vagy ~OC(O)Ry al-
talanos képletli csoport; és

Ry jelentése 1-4 szénatomos alkil-, 1-4 szénato-
mos alkoxi- vagy fenilcsoport,
azzal jellemezve, hogy a megfelelGen helyettesitett rea-
genseket alkalmazzuk.

3. A 2. igénypont szerinti eljaras az olyan vegyiile-
tek elGallitasara, amelyekben

R, R, és R, jelentése metilcsoport;
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X jelentése bromatom;

Rs, Rg, Ry, Z és Z, jelentése hidrogénatom;

R, jelentése hidroxilcsoport, nitrocsoport vagy
—OC(O)Rg; és

Rg jelentése 1—-4 szénatomos alkilcsoport vagy
1-4 szénatomos alkoxicsoport,
azzal jellemezve, hogy a megfelel6en helyettesitett rea-
genseket alkalmazzuk.

4. Az 1. igénypont szerinti eljaras, azzal jellemezve,
hogy a hidrogén-peroxidot a (II) altalanos képlet(i he-
lyettesitett (3-kinolil-metil)-ammonium-halogenid-szar-
mazék 1 moljara vonatkoztatott 8—60 molekvivalens
mennyiségben alkalmazzuk.

5. Az 1. igénypont szerinti eljaras, azzal jellemezve,
hogy a vizes bazist a (II) altalanos képleti helyettesitett
(3-kinolil-metil)-ammoénium-halogenid-szdrmazékok
1 moljara szamitva legalabb 1 mdlekvivalens mennyi-
ségben alkalmazzuk.

6. Az 5. igénypont szerinti eljaras, azzal jellemezve,
hogy a vizes bazist 4—10 molekvivalens mennyiségben
alkalmazzuk.

7. Az 1. igénypont szerinti eljaras, azzal jellemezve,
hogy vizes bazisként vizes natrium-hidroxid-oldatot
vagy vizes kalium-hidroxid-oldatot alkalmazunk.

8. Az 1. igénypont szerinti eljaras, azzal jellemezve,
hogy a (II) altalanos képletii (3-kinolil-metil)-ammé-
nium-halogenid-szarmazékot vizes bazis jelenlétében
50-100 °C hémérsékleten oxidaljuk hidrogén-per-
oxiddal.

9. A 8. igénypont szerinti eljaras, azzal jellemezve,
hogy a reagaltatast 75—95 °C homérsékleten végezziik.

10. Eljaras herbicid hatasa (VI) altalanos képletd
imidazolinonszarmazékok elGallitasara — a képletben a

Z és Z, jelentése az el6z6ekben megadott;

A jelentése oxigén- vagy kénatom;

R, jelentése adott esetben helyettesitett 1—4 szén-
atomos alkilcsoport, ahol a helyettesitd adott esetben
egy-harom 1-4 szénatomos alkilcsoporttal vagy halo-
génatommal helyettesitett fenilcsoport, vagy

adott esetben egy-harom 1-4 szénatomos alkilcso-
porttal vagy halogénatommal helyettesitett fenilcsoport;

R,; jelentése 1—-4 szénatomos alkilcsoport;

R,,jelentése 1-4 szénatomos alkilcsoport, 3—6
szénatomos cikloalkilcsoport vagy R;; €s Ry, azzal az
atommal egyiitt, amelyhez kapcsolodnak, egy 3—6 szén-
atomos, adott esetben metilcsoporttal helyettesitett cik-
loalkilcsoportot alkotnak, és

R,;s jelentése hidrogénatom vagy di(révid szénlanca

alkil)-imino-csoport,

adott esetben az alabbi csoportok valamelyikével he-
lyettesitett 1-12 szénatomos alkilcsoport: 1-3 szén-
atomos alkoxicsoport, halogénatom, hidroxilcsoport,
3-6 szénatomos cikloalkilcsoport, benzil-oxi-, furil-,
fenil-, halogénezett fenil-, (rovid szénlanch alkil)-fe-
nil-, (rovid szénlancu alkoxi)-fenil-, nitro-fenil-, kar-
boxil-, (rovid szénldncu alkoxi)-karbonil-, ciano- vagy
tri(rovid szénlancu alkil)-ammonium-csoport;

adott esetben helyettesitett 3—12 szénatomos alke-
nilcsoport, ahol a helyettesiték egy 1-3 szénatomos
alkoxicsoport, fenilcsoport, halogénatom vagy (révid
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szénlancu alkoxi)-karbonil-csoport vagy két 1-3 szén-
atomos alkoxicsoport vagy két halogénatom;

adott esetben egy vagy két 1-3 szénatomos alkil-
csoporttal helyettesitett 3—6 szénatomos cikloalkilcso-
port; vagy

egy kation, és

ha R,; és R, kiilonboz6 helyettesit6k, akkor a fenti
vegyiiletek optikai izomerjei;

5

azzal jellemezve, hogy

(a) az 1. igénypont szerinti eljarassal eldallitunk egy
() altalanos képletli vegyiiletet — a képletben Z, Z, R,
R;, R; és X helyettesitdk jelentése az 1. igénypontban
megadott; és

(b) az (I) altalanos képletii vegyiiletet ismert mo-
don, észterezési, oldallanc-atalakitasi és -kapcsolasi
reakci6kkal (V1) altalanos képleti vegyiiletté alakitjuk.



HU 218875 B
Int. C1.7: C 07 D 213/80

*l? z
x° RI“I;I@—CHZ _ co,H
R, - l
z~ N7 “coH
(1)
Br@(CH3) Noen
3 2
f
NN
N
R
-
(ta)
) z R,
O
x°r, 1;1@-012 R,
R2 - |
27 N R,
R




HU 218 875 B
Int. C1.7: C 07 D 213/80

1. reakciovazlat

VA R_,
CH3 ~ Rs
|
S
zZ, N R,
R
4
(m)
halogenat

NRRle

(V)

T z R,
X@RI—I;JQCHZ R,

R, - |

Zl N R5

R

4

(n)



HU 218 875 B
Int. C1.7: C 07 D 213/80

2. reakciovaziat

| Br@(CHJ) 3N@c:H2

~
|
~
N
OTCH3
0]
HZOZ/HZO
AN +
NaOH/HZO
Vv

3. reakciovazlat

© +
rO(cH,) Nocu,

v

|
NS
N

(ny

@ +
BY (CHJ)JNOCHZ y | co_H
N

N~ TCO,H
(1)



HU 218 875 B
Int. CL.7: C 07 D 213/80

4. reakciovazlat

o)
I
HCl + NaOH + (CH3C)2O

OH

\4
/

5. reakcidovaziat

- HCL + Cl + N(CH]),

CH
3

N4
/4

10



HU 218875 B
Int. C1.7: C 07 D 213/80

6. reakciovazlat

CH3
|
~
N
O\ﬂ/CH3
0
0
ot
(0]
v 2) N (CHB) 3
Brg(

CHB) 3NOCH2 ~
I
>
N

B

CH,

7. reakciovazlat

) M
TNI;

T

3r(cH \(I;

>
2
o]
0



	BIBLIOGRAPHY
	DESCRIPTION
	CLAIMS

