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kurioje A ir B nepriklausomai yra H, fluoras, chloras, bromas, Cy4 alkilo, C,4 alkoksi arba halo(C,.) alkilo grupé,
su salyga, kad A ir B kartu néra H; D ir E nepriklausomai yra H arba fiuoras; R' yra H, C,4 alkilas arba Cq4-
alkoksi; R? yra Cy alkilas, C,.4 alkoksi arba galimai pakeistas fenilas, arba R' ir R? kartu su azoto atomu, prie
kurio jie yra prijungti,jungiasi sudarydami morfolino, piperidino, pirolidino arba azetidino Zieda, kuris yra galimai
pakeistas C,.4 alkilu; R® yra H; R* yra trichlormetilas, C,.g alkilas (galimai pakeistas halogenu, C,.g alkoksi arba
R'S(O). , kur R’ yra C;4 alkilas, C,4 alkenilas arba C,4 alkinilas ir n yra 0,1 arba 2), ciklopropilas (galimai
pakeistas halogenu arba C, 4 alkilu), C.¢ alkenilas, C,.5 alkinilas, C,. alkoksi, mono- arba di(C,4) alkilaminas
arba grupé R"ON=C(CN), kurioje R" yra C,, alkilas, arba R3 ir R* kartu su grupe C(O)N, prie kurios jie yra
prijungti, jungiasi sudarydami azetidin-2-ono Zieda, kuris galimai yra pakeistas halogenu arba C,4 alkily; ir X bei
Y nepriklausomai yra deguonis arba siera.
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ISradimas skirtas naujiems fungicidiniams acilaminobenza~
midams, jy gavimo bldams, fungicidinéms kompozicijoms, kuriy
sudétyje yra Siy acilaminobenzamidy, ir jy panaudojimo kovai su

grybeliais, ypac grybelinémis augaly infekcijomis, bidams.

Zinoma Anglijos patento paraiSka Nr. 42454/77, pagal ku-
rig buvo gautas JAV patentas Nr. 4282218 ir EP-A-0127990. Pir -
masis apraso acilanilidus, kurie pasiZymi antiandrogeninémis
savybémis, o pastarasis apraso anilino darinius, kurie pasiZymi

fungicidinémis savybémis.

Pagal Sj isradimg pateikiamas junginys, kurio formulé (I):

X E
I A
_—
R4////» C\\\\\\\‘ N —c 444¢’Y
3 Nl (),
R N-R
N |
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D
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kurioje A ir B nepriklausomai yra H, fluoro, chloro, bromo, C;_,

alkilo, alkoksi arba halo(Cl_4)alkilo grupé, su salyga, kad

C1-4
A ir B kartu néra H; D ir E nepriklausomai yra H arba fluoras ;

Rl yra H, C alkilas arba C,_, alkoksi; R yra Cy_, alkilas ,

1-4

Ci_g alkoksi arba galimai pakeistas fenilas, arba RYir R? kartu
su azoto atomu, prie kurio jie prijungti, jungiasi sudarydami
morfolino, piperidino, pirolidino arba azetidino ziedg, kuris
galimai pakeistas C1-4 alkilu; R3 yra H; R4 yra trichlormetilas,
C,-8 alkilas (galimai pakeistas halogenu, C,_g alkoksi arba
R'S(0) , kur R’ yra C;_, alkilas, C,_ , alkenilas arba C,_, alki-
nilas ir n yra O, 1 arba 2), ciklopropilas (galimai pakeistas
halogenu arba C,_, alkilu), C,8 alkenilas, C,_g alkinilas,C, g
alkoksi, mono- arba di(Cl_4)—alkilaminas arba grupé R"ON=C(CN),
kurioje R" yra C,;_, alkilas, arba R3 ir R4 kartu su grupe C(O)N,
prie kurios jie yra prijungti, jungiasi sudarydami azetidin-2-
ono ziedg, kuris galimai yra pakeistas halogenu arba Cl__4 al-

kilu; ir X ir Y nepriklausomai yra deguonis arba siera.
Alkilo grupés ir kity alkilo turinéiy grupiy alkilo dalys
gali biti linijiniy arba $akoty grandiniy pavidalo. Pavyzdziai

yra metilas, etilas, propilas (n ir izo-propilas), butilas (n-,

sek, ir izo- ir t-butilas), 1l,l-dimetilpropenilas ir 1,1-dime
tilbutilas. Alkenilo ir alkinilo grupés taip pat gali biti 1li -
nijiniy arba Sakoty grandiniy pavidalo. Pavyzdziai yra 1,1-di -

‘metilbut-3-enilas ir 1,l1-dimetilprop-2-inilas.
Halogenas apima fluorg, chlorg ir bromg.

Galimi fenilo pakaitai apima: halogeng, Cl_4 alkilg (pa -
vyzdziui, metily), Ci-4 alkoksi (pavyzdziui, metoksi), Cy_4s2l -
kiltio (pavyzdziui, metiltio), trifluormetily, trifluormetoksi,

nitro, ciano, C alkoksikarbonilg, aming bei mono- ir di(Cl_4)

1-4
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alkilaming.

Pagal vieng aspekty Sis iSradimas pateikia junginj, ku -
rio formulé (I), kurioje A ir B nepriklausomai yra H, fluoras,
chloras arba bromas, su sglyga, kad A ir B kartu néra H; D ir

E abu yra H; Rl yra vandenilis arba Cl—4 alkilas; R2 yra C
1

1-4
alkilas, Cy_4 alkoksi arba fenilas, arba R™ ir R kartu su azo-
to atomu, prie kurio jie yra prijungti, jungiasi sudarydami mo-
rfolino, piperidino, pirolidino arba azetidino ziedgy; R3 yra
vandenilis; R4 yra C3~6alki1as (galimai pakeistas halogenu, me-
toksi, metiltio arba metilsulfonilu), ciklopropilas (galimai
pakeistas metilu), Cy_g alkenilas, C;_¢ alkinilas, C,-4 alkoksi
arba grupeé CH3ON=C(CN); ir X bei Y abu yra deguonis.

Pagal kita aspektg Sis iSradimas pateikia junginj, kurio
formulé (I), kurioje A yra chloras; B, D ir E visi yra H; Rl
yra vandenilis, metilas arba etilas; R2 yra metilas, etilas ar-
ba fenilas; arba Rl ir R2 kartu su azoto atomu, prie kurio jie
yra prijungti, jungiasi sudarydami morfolino arba piperidino

ziedg; R3 yra vandenilis; R4 yra C3_4 alkilas (pavyzdziui, izo-

propilas arba t-butilas) arba ciklopropilas; ir X ir ¥ ébu yra

deguonis.

Pagal dar kitg isSradimo aspekty pateikiamas junginys, ku-
rio formulé (I), kurioje A yra chloras; B, D ir E visi yra H;
Rl ir R2 nepriklausomai yra metilas arba etilas (geriau, kai
abu yra metilas arba abu yra etilas) arba kartu su azoto atomu,
prie kurio jie yra prijungti, jungiasi sudarydami morfolino ar-

ba piperidino Ziedg; R3 yra vandenilis; R4 yra izo-propilas, t-

butilas arba ciklopropilas; ir X bei Y abu yra dequonis.

Pagal dar kita aspektg iSradimas pateikia junginj, kurio

formulé yra (I.1):
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CH

N
b= AN
CH, \ N(CH3),

B

(I.l%

kurioje A ir B nepriklausomai yra chloras, bromas ar metilas ,
arba B yra vandenilis; ir 2 yra fluoras, chloras, bromas, meti-
las, etilas arba metoksi. Tarp $iy junginiy reikia paZymeéti
tuos junginius, kuriems B yra H, ir tuos junginius, kuriems A
ir B abu yra‘chloras arba abu yra metilas. Ypac¢ svarbus yra tie
junginiai, kuriems A yra chloras; B yra Hj ir 2 jgyja bet kurig
auk3&iau nusakytg reikSme; ir taip pat tie junginiai, kuriems A
yra chloras arba bromas; B yra H, arba A ir B abu yra chloras;

ir Z yra metilas.

I%radimg iliustruoja junginiai, iSvardinti toliau patei -

kiamose 1, 2 ir 3 lentelése.
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1 lentelé (tgsin.)

Lyd.
.HS—QQH..SHO NH NN wa mﬂh ﬁ@:—muu Aoﬂv

No. .

9 Omw nmw H nwwn 185-186
Ho* nmw nmw H nwnmwanmwvwn 179-181
11 nmw nmw Inmwlnﬁnmwvml 122-123
12 nmw nmw H nmwmﬁnmwvnm Hmmlwmf
13 nmw nmw H 155-156

nmw
14 nmu nmw H nmwnmwanmwvwn 155-156
15 nmw nmw H Omwomwnmwﬁnmwvmo 125-126
16 Omw nmw H mnﬁnmwvwn 181.5-182
* 11 junginio formulé: w
C Cl
0
/M//n\\///z ‘O«V CH
/
Omw Omw
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187T-6L1 | o%(%¥md)o=0m B €15 €1 9z
5°56T-p6T | “Ho0®(fmd) H ) ) 5z
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001-69T |2%(n0)%ostun H 3:6) txo €2
seT-s€€1| o%(fmo)stmo H €uo 370 77
evT-TvT |2%(%mo)otmd H 35 tip 12
Loz-90z | o00f(Emo) H T €1 : 0z
187-08T | o%(%mo)ua%(12) H x5 €10 61
S 1z1-02T |0%(%HD)Hono=CHD H tuo €uo ] 81
69T-89T 2% (tmo) 10 " H x5 €15 LT
-
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1 lentelé (tegsin.)

Lyd.

Junginio R r? R r temp.(°C)

No.

31 nmw Aﬂmwvwﬂm m Anmwvw 139-141

32 Ianmwvhl H Anmwvw ) 173-174

33 lAnvawl H Anmwvw 185-187

34 nmw wOmNOmN H Anmwvw 175-176

35 CH, CH,0 H (cHy)4C Aliejus

36 nmw Omu H (Cl) Anmwvn 154.5-156.5

37 Omw Omw H OEwOZHm 128-129

CN

38 nmw Omw H mAﬂmuVNO 125-128

39 Omw Omw H OENHOEAOmeNO 137-139

40 Omw Omw H ﬂmwOOENAOmeNO 101-103

41 Omw Omw H Omwmnmwﬁnmwvmn

42 nmw Omw H MOENAOmeNO 152-154

43 Omw Omw H MNOmAﬂmeNO

44 Omw Qmw . H OmwOmMOonmvaO
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1 lentelé (tgsin.)

' Lyd.
Junginio wH ww R wa temp. (°C)
‘No.
58 CH, (CH3) ,CH H Br(CH4),C
59 CHy (CH5),CH H F(CHy),C
60 CHy (CH3) ,CH H CH30(CH;),C
61 CH, (CH) ,CH H C1CH, (CH;3),C
62 CH, (CH3) ,CH H (CH3) ,CH
63 CH, (CH3),CH H ﬁww
CH,
64 CHg (CH3) ,CH H CH3CH, (CH3),C
65 CH, CH,CH, H CH,=CH(CH;),C 111-113
66 CHg CH, H HC=CCH, (CH;) ,C 154-155
67 CH, CH, H CH3CH=CHCH, (CH;) ,C 120 (skil.)
68 CH, CH, H CH,=CHCH,,CH, (CH4) ,C 95-96
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2 lentelé (tesin.)

. 1 2 4 Lyd- |

Junginys R R R R A B D E temp. (°C)
10 Omw nmw H Aomwwwn nmw Omw H H
11 Qmw Omw H Anmwvwﬂ F F H H
mHN Omw nmw H Anmwvwﬂ Cl F H H
13 nmw CH, H Aomuvwn nmu F H H
14 CH, CHg H Anmwvun CH, cl H H
15 nmw nmw H Anmwvun Br F H H
16 nmw nmw H Anmwvwn Ccl Br H H
17 CH, nmw H Anmwvwn Cl H F H
18 nmw nmw H Anmwvwo Cl H H F
19 nmw nmw H Anmwvwn Br H F H
20 Omw Omw H Anmwvwn nmw F H H
21 nmw nmu H owﬁnmwvwo Cl Cl |'H H
22 nmw nmw H mnﬁomwvwn Cl Cl H H
23 CH, CH, H mﬁomwvwn Cl Cl H H
24 CH, CH, H nmwoanmwvwn Cl Cl H H
25 nmw Omw H nmwnmNAOEwVNO Cl Ccl H H
26 nmu nmw H mnmwﬁnmuvwn Cl Cl H H
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H | 5 | = €15 2% (¢ %mofun | m | fmo ) g€
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2 lentelé (tesin.)

Junginys R wm R wb A B D E jyd. tempac)
- 43 Omw OmwOmN H Aﬂmwvwﬂm Cl Cl H H 149-150
44 Omw ﬂmwﬂmw H Aomwvwn Cl Cl H H 139-142
45 nmw OmwOmN H Aﬂmwvwﬂ Omw H H H
46 ﬂmw OmwOmN H Aﬂmwvwﬂ Br H H H 148-150
47 - Omu Omwﬂmw H Aﬂmwvwﬂ F F H H
48 Omw Omwﬂmw H Aﬁmwvwﬂ nmw Omw H H
49 ﬂmw OEwOEN H mﬁﬁmwvwﬂ Br H H H 97-100
50 Omw Omwﬂmw H MAOmvaO Omw H H H
51 Omw ﬂmwﬂmw H WAOEwVNO Ccl Ccl H H
52 Omw OmwﬂmN H mAOEuVNO F F H H
53 ﬂmw OmwOEN H AnmquOm Br H H H
54 Omw OEwOmN H Aﬂmwvwnm Omw H H H
55 Omw Omwﬂmw H Aﬂmwvwﬂm F F H H
56 Omw Omwﬂmw H MOmNAOEwVNO Br H H H
57 Omw Omwﬂmw H OEwOENAOEwVNO Br H H H 144-147
58 Omw Omﬁnmwvw H ﬁﬁmwvwﬂ Br H H H
59 Omw Omaﬂmwvw H Aﬂmwvwﬂ Omw H H H
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3 lentelé

- 16 -

E A
X Y
: Lo
R % | z/
H / RZ
’ D B
; Lyd.
. 1 2 4 t °
1 CH CH (CH,).,C Cl H H H o] S 164-167
3 3 3’3
2 CH, CH, (CHj) 5C cl| | 8| u| s 0| 120 (sxifz..)
3 CH, CH, (CHj)4C cl| H| B | B! s S 154-156
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ISradimo junginiai gali bliti gauti, pavyzdZiui, bidais ,
iliustruojanciais 1-11 schemomis. Siose schemose Rl, Rz, R4, A,

B, D ir E yra tokie, kaip apibréZta anksdiau.

Pagal 1 schemg (II) formulés junginiai gali bati gauti,pa-
veikiant (VI) formulés junginius chloranhidridu R4COC1 tinkamame
organiniame tirpiklyje, tokiame kaip metilo chloridas arba tolu-
olas, dalyvaujant bazei, tokiai kaip tretinis aminas (pavyzdziui,
trietilaminas) arba Sarminio metalo karbonatas ar hidroksidas

(pavyzdziui, natrio bikarbonatas arba natrio hidroksidas).

(V1) formulés junginiai gali bati gauti (V) formulés azoto
junginiy redukcija, panaudojant standartinius biidus, Zinomus i3
literatiiros, pavyzdziui, milteliy pavidalo geleZimi vandeniniame

etanolio tirpale.

(V) formulés amidai gali bGti gauti i% (III) formulés jun-
giniy, pirmiausiai paver&iant (III) junginj (IV) formulés chlor-
anhidridu apdirbant standartiniu reagentu, tokiu kaip tionilo
chloridas arba oksalilo chloridas. Po to (IV) formulés chloran - .
hidridas yra paveikiamas aminu RleNH tinkamame organiniame tir-
piklyje (tokiame kaip metileno chloridas arba toluolas) arba va-

ndenyje, dalyvaujant bazei (tokiai kaip trietilaminas ar natrio

bikarbonatas arba amino RleNH perteklius).

Pagal 2 schemg (II) formulés junginiai gali biti gauti i3
(IX) formulés junginiy, paveikiant aminu RleNH tinkamame orga-
niniame tirpiklyje, tokiame kaip metileno chloridas arba tetra-
hidrofuranas (THF), dalyvaujant bazei, tokiai kaip trietilami -

nas, natrio bikarbonatas arba RlRZNH perteklius.
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(IX) formulés chloranhidridai gali biiti gauti is (VIII)
formuleés karboniniy r@gsc¢iy, reakcija su standartiniu reagen -
tu, tokiu kaib oksalilo chloridas tinkamame sausame tirpiklyije,
tokiame kaip THF arba metileno chloridas, pridedant katalizaci-

ni kiekj DMF, jeigu reikia.

(VIII) formulés karboninés riigStys gali bGti gautos i§ tin- -
kamai pakeistos 4-aminobenzoinés rligsties (VII) reakcija su chlo-
ranhidridu R4COC1 vandenyje, dalyvaujant bent dviems bazés, to -
kios kaip Sarminio metalo karbonatas ar hidroksidas (pavyzdziui,
natrio bikarbonatas), ekvivalentams. Pakeistos 4-aminobenzoinés
rigstys (VII) apskritai gali biliti gautos bidais, apraSytais 1i -
teratiiroje.

Pagal 3 schemg (XI) formulés junginiai, kuriems RS ir R6

yra vandenilis, C1—4 alkilas arba halogenas, yra gaunami is (X)
formulés junginiy, kuriems X' yra chloras, bromas arba jodas,
apdirbant baze, tokia kaip Sarminio metalo hidroksidas (pavyz -
dziui, natrio hidroksidas) dvifazéje sistemoje, susidedandioie
i$ organinio tirpiklio, tokio kaip metileno chloridas, ir van -
dens, dalyvaujant fazés perneSimo katalizatoriui (pavyzdziui,

tetrabutilamonio bromidui).

Pagal 4 schemg (VIII) formulés tarpiniai produktai gali
biti gauti (XIV) formulés junginiy hidrolize standartiniais 1li-
teratiiroje aprasytais bilidais, tokiais kaip apdirbimas vandenine
mineraline rgsStimi (pavyzdZiui, vendenine sieros rigStimi) ar-
ba vandeniniu Sarmu (pavyzdZiui, vandeniniu natrio hidroksidu
su arba be antro tirpiklio, tokio kaip etanolis) arba diazoti -
nimas vandens terpéje (pavyzdzZziui, su natrio nitritu vandenine-
je sieros riigstyje). (XIV) formulés junginiai gali blti gauti

is (XIII) formulés junginiy hidrolize, panaudojant standartinius
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literatliroje aprasytus biidus, tokius kaip apdirbimas vandenine
mineraline ragsStimi (pavyzdziui, vandenine sieros riigStimi) ar-
ba vandeniniu Sarmu (pavyzdziui, vandeniniu natrio hidroksidu
su arba be antro tirpiklio, tokio kaip etanolis) arba apdirbi-
mu su vandeniniu Sarminiu peroksidu (pavyzdziui, vandeniniu va-
ndenilio peroksidu), turinc¢iu natrio hidroksido su arba be ant-
ro tirpiklio, tokio kaip etanolis. (XIII) formulés junginiai
gali buti éauti i$ (XII) formulés junginiy reakcija su chloran-
hidridu R4COC1 tinkamame tirpiklyje (pavyzdZiui, metileno chlo-
ride arba toluole), dalyvaujant bazei, tokiai kaip tretinis am-
inas (pavyzdziui, trietilaminas) arba Sarminio metalo karbona -
tas arba hidroksidas (pavyzdéiui, natrio bikarbonatas arba nat-

rio hidroksidas).

4 Schema
E A 0 E A
C
RN
HZN CeN —— R I“I CeN
H
\
D B D B
(XII) (XIII)
(IJI E A ?' E A
C 0 C 0
/ AN I e 0]
R4 N C—oH «— RY \\\§ C-NH,
|
H H
D \B D B

(VIII) (XIV)
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Pagal 5 schemg bendros (VIII) formulés tarpiniai produk -

tai gali biti gauti (XVI) formulés esterio, kur R7 yra C al -

1-4
kilas, hidrolize su Sarminio metalo hidroksidu (pavyzdZiui,nat-
rio hidroksidu) tinkamame tirpiklyje, tokiame kaip vanduo arba
etanolis arba jy miSiniai. (XVI) bendros formulés esteris gali
biti gautas iS§ (XV) bendros formulés aminobenzoinés rigSties
esterio keliais biidais. Pirmiausiai reakcija su chloranhidridu
R4COC1 tinkamame tirpiklyje (pavyzdziui, metileno chloride ar -
ba toluole), dalyvaujant bazei, tokiai kaip tretinis aminas
(pavyzdziui, trietilaminas) arba Sarminio metalo karbonatas ar-
ba hidroksidas (pavyzdziui, natrio bikarbonatas arba natrio hi-
droksidas). Alternatyviai, kada bet kuris is$ pakaity A, B, D ir
E yra stiprus elektrony akceptorius, (XV) formulés amino esteris
gali bUti deprotonuotas stipria baze (pavyzdziui, natrio hid -
ridu arba licio diizopropilamidu) inertiniame organiniame tir-
piklyje (pavyzdziui, tetrahidrofurane arba dimetoksietane),pa-
skui paveiktas chloranhidridu R4COC1. Kad bity gautos pakanka-
mos isSeigos, gali reikéti dviedjy stiprios bazés ekvivalenty .
(XV) bendros formulés junginiai gali bGti gauti is§ (VII) bend-
ros formulés junginiy reakcija su R7OH, kur R7 yra Cl—4 alki -
las, dalyvaujant rigS$tiniam katalizatoriui (pavyzdziui, konce-

ntruotai sieros riigs¢iai arba chloro vandenilio dujoms).

Pagal 6 schemg (XVIII) bendros formulés junginiai, kuriems

8

. 9 . . .
R™ ir R nepriklausomai yra H, alkilas arba C haloalki -

C1-4 1-4
las, gali biti gauti, apdirbant (XVII) formulés junginius fluo -
rido perneSimo reagentu (pavyzdZziui, sidabro tetrafluoroboratu)

tinkamame tirpiklyje (pavyzdziui, acetonitrile).
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(VIII) (XVI)
6 Schema
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Pagal 7 schemg (XX) formulés junginiai, kuriems Rsir R9

yra tokie, kaip nusakyti 6-tai schemai, gali biti gauti i (XIX)
bendros formulés hidroksi junginiy, apdirbant fluorinancia me -
dziaga (pavyzdziui, dietilaminosieros trifluoridu) tinkamame
tirpiklyje (pavyzdZziui, metileno chloride). (XX) bendros formu-
lés junginiai gali biiti gauti (VI) bendros formulés junginiy
reakcija su (XXXV) bendros formulés chloranhidridais tinkamame
tirpiklyje (tokiame kaip metileno chloridas arba etileno aceta-

tas), dalyvaujant bazei (tokiai kaip trietilaminas arba kalio-

karbonatas).

7 Schema E A
R8 0 0
| 1 i 1
HOCHZ___g.__C._-§ C~\\ R
R9 H N/ -

(XIX)
E A
r® o
CH ¢_¢__n - 1
FCH, — C—_C c R
2 " i
89 b \\\N pd
D B \\\RZ
(XX)
E A
5 " il
' i
HoN C —N +  FCH,-C—C-Cl
[}
\\Rz r?
D B

(VI) (XXXV)
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Pagal 8 schemg (XXI) ir (XXII) bendros formulés junginiai
gali buti gauti, apdirbant (II) bendros formulés junginius tio-
ninimo reagentu(pvz., fosforo pentasulfidu arba Lawesson reage-
ntu) tinkamame tirpiklyje (pavyzdzZziui, toluole arba acetonitri-
le). (XXI) ir (XXII) junginiai gali blti gauti arba kartu kaip
miSinys, kuris gali bGti iSskirtas chromatografija arba krista-
lizacija, arba (XXI) junginys gali bGti gautas atskirai ir po to

gali bidti péverstas (XXII) junginiu.

8 Schema B A
0
¢— N c g
|
R4/ H \N -~
D B \RZ
(11)
c'? E A
C S

D B R?
(XXI)
+
S E A

'c' S
NG I 1
R : N o /R

H \N

D B \Rz

(XXII)
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|
H u N\g2
D" B : D B
(XXV) \ (XX1V)
A :
s E A
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% E A <‘)I E A
c. 0] C o)
/ | /< T
re \N C-0R7 «——— rY n c —oR’
) t
H H
D B D B

(XXVII) : (XXVIII)

Pagal 9 schemg (XXIV) bendros formulés junginiai gali bd -

ti gauti (XXIII) bendros formulés izotiocianaty reakcija su me -
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taloorganiniais reagentais, kaip R4Li arba R4MgHa1, kur hal yra
halogenas, toks kaip chloras arba bromas, tinkamame tirpiklyje
(tokiame kaip tetrahidrofuranas), temperatiirai esant tarp -78°¢

ir +25°C.

(XXIII) bendros formulés izotiocianatai gali biiti gauti
is (V1) bendros formulés junginiy standartiniais bGdais, pavyz-

dziui, apdirbant (VI) bendros formulés junginius tiofosgenu.

(XX1V) bendros formuleés junginiai taip pat gali biti gau-
ti is (XXV) bendros formulés junginiy standartiniais amidy gav-
imo blidais. Pavyzdziui, (XXV) formulés junginys gali biti pave-
rstas (XXVI) bendros formulés chloranhidridu, apdirbant chlori-
nimo reagentais (pavyzdzZziui, oksalilo chloridu ir tionilo chlo-
ridu), (XXVI) formulés chloranhidridas gali biti paveiktas ami-
nu RleNH, dalyvauijant bazei (pavyzdzZziui, trietilaminui arba
kalio karbonatui). (XXV) formulés karboninés riigS§tys gali biti
gautos iS (XXVII) bendros formulés eteriy hidrolize, panaudojant
standartinius blidus (pavyzdZziui, natrio hidroksidg metanolyije).
(XXVII) formulés eteriai gali bGti is eilés gauti is§ (XXVIII)
bendros formulés junginiy reakcija su tioninimo reagentu (pavy-
zdziui, fosforo penfasulfidu arba Lawesson reagentu) tinkamame
tirpiklyje (pavyzdziui, toluole arba acetonitrile).

Pagal 10 schemg (XXXII) formulés junginiai, kur Rll yra

C,_4 alkilas, gali bfiti gauti is§ (XIX) bendros formulés jungi-
niy reakcija‘su halogenidu Rll—Hal, kur hal yra chloras, bro -
mas arba jodas, dalyvaujant bazei, tokiai kaip Sarminio metalo
karbonatas arba oksidas ar hidroksidas (pavyzdziui, bario ok -
sidas) tinkamame tirpiklyje (pavyzdziui, metanolyje). (XIX)

bendros formulés junginiai gali blti gauti i$§ (XXXI) formulés

junginiy hidrolize su Sarminio metalo hidroksidu (pavyzdziuipnat-
rio hidroksidu) tinkamame tirpiklyje(pav.,vandeniniame metanolyje.
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10 Schema
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(XXXI) bendros formulés junginiai gali bliti gauti is (VI)
bendros formulés junginiy reakcija su (XXX) bendros formulés
chloranhidridais tinkamame tirpiklyje (pavyzdziui, metileno chlo-
ride), dalyvaujant bazei (pavyzdZziui, trietilaminui). (XXX) ben-
dros formuléé chloranhidridai gali biiti gauti, apdirbant (XXIX)

bendros formulés oksirligStis formulés (R10

CO)ZO rigsties anhid -
ridais, po to chloranhidridg generuojanéiu reagentu (pavyzdziui, -

tionilo chloridu arba oksalilo chloridu).
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11 schema
: E A
i
M C Rl
\N._ 7
(XXXIV) N\ 5
D B R
E A E l A
| '
1
R
L f2" N
N
D B 'D B Rz
(XXXIII)

(1)

Pagal 1ll-tg schemg (II) formules Junginiai gali biiti gauti
i$ (XXXIII) formulés junginiy, kuriems L yra paliekanti grupé,pa-
vyzdziui, fluoras, chloras, bromas, jodas, metansulfoniloksi, p-
toluolsulfoniloksi arba trifluormetansulfoniloksi, reakcija su
bendros formulés R4-CO-—NH2 junginiu ir baze (pavyzdziui, natrio
hidridu, lilio diizopropilamidu, Sarminio metalo alkoksidais arba
Sarminio metalo karbonatais). (II) formulés junginiai taip pat ga-
1li biiti gauti i$ (VI) bendros formulés aniliny, kaip parodyta l-o-
je schemoje. (VI) bendros formulés anilinai gali b{iti gauti
(XXXIII} bendros formulés junginiy reakcija su amoniaku tinkamame
tirpiklyje (pavyzdZiui, etanolyje arba piridine). (VI) bendros

formulés junginiai taip pat gali blti gauti i3 (XXXIV) bendros fo-

rmulés junginiy, Kuriems M yr;~%f%ﬁngﬁyﬁJhidroaido, apdirbant re-
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duktoriumi (pavyzdziui, dalyvaujant katalizatoriui). (XXXIV)
bendros formulés junginiai gali biti gauti i§ (XXXIII) bendros
formulés junginiy reakcija su Sarminio metalo azidais (pavyz -
dziui, natrio azidu) arba hidrazinu tinkamuose tirpikliuose

pavyzdziui, dimetilformamide arba etanolyje).

Isradimas taip pat pateikia ¢&ia apradytus i3radimo jung-
iniy gavimo bidus.

ISradimo junginiai yra aktyvis fungicidai ir gali biti
naudojami kovai su vienu ar daugiau i§ $iy patogeniniy organiz-

my:

Kvie€iy Puccinia recondita, mie?iy Erysiphe graminis (tikroji

miltligé), obuoliy Venturia inaegualis (rauplés), zemés rieduty

Cercospora arachidicola, vynuogiy Plasmopara viticola ir bulviy

Phytophthora infestans. Atskiru atveju jie gana aktyvis pries

Plasmopara viticola ir Phytophthora infestans sisteminiame apdo-

rojime.

Tuo blidu iSradimas pateikia kovos su grybeliais biday, |
kuri jeina ¢ia aukS¢iau aprasSyto junginio ar kompozicijos, ku -
rios sudetyje yra $io junginio, fungicidiskai aktyvaus kiekio
panaudojimas augalui, augalo sékloms arba augalo ar sékly pazei-

dimo vietoms.

Patys junginiai gali bGti tiesiai naudojami Zemés Tkio
tikslams, bet patogiau juos jjungti i kompozicijas, panaudojant
neSéjg ar skiediklj. Tuo bldu iSradimas pateikia fungicidines
kompozicijas, § kuriy sudétj jeina ¢ia auk$&iau apraSytas jun -
ginys ir priimtinas ne$éjas arba skiediklis.

Junginiai gali bUti naudojami jvairiais bldais. Pavyzdzi-

ui, jie gali biti naudojami vieni arba kompozicijos sudétyje

tiesiai augalo lapijai, sékloms arba kitai terpei, kurioje au -
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galai auga ar turi biti pasodinti, arba jie gali biti purskia -
mi, dulkinami’ arba naudojami kaip kremas ar pasta, arba jie ga-

1li btti naudojami kaip garai ar léto atpalaidavimo granulés.

Gali blti apdorojamos bet kurios augalo dalys, jskaitant
lapus, stiebg, Sakas arba Saknis, arba gali biiti apdorojamas
dirvozemis apie Saknis, arba séklos pries sodinimg, arba dir -
vozemis apskritai, arba vanduo laistymui, arba hidroponinés si-
stemos. ISradimo junginiai taip apt gali biti jiSvirkS$&iami i
augalus arba apipurksSti ant augmenijos, panaudojant elektrodi -

naminio purskimo arba kitus maZo tiirio bidus.

Cia naudojamas terminas "augalas" apima augaly daigus,
krimus ir medZius. Be to, iSradimo fungicidinis bddas apima

profilaktinj, apsauginj ir naikinantj apdorojimg.

Geriau, kai iSradimo junginiai Zemés tkio ir sodininkys -
tés tikslams naudojami kompozicijos pavidalo. Kompozicijos ti -
pas bet kuriuo atveju priklausys nuo konkretaus apdorojimo uz -

davinio.

Kompozicijos gali biti dusto arba granuliy pavidalo, su -
sidedanciy i$ aktyvaus ingrediento (iSradimo junginio) ir kieto
skiediklio arba neséjo, pavyzdziui uZpildy, tokiy kaip kaolinas,
bentonitas, infuzoriné Zemé, dolomitas, kalcio karbonatas, tal-
kas, magnio oksidas (magnezija), fulerio Zemé, gipsas, diatomi-
tas ir kinietisSkas molis. Tokios granulés gali biiti suformuotos
i8 anksto ir tinkamos naudoti dirvoZemiui be tolesnio apdirbimo.
Sios granulés gali biiti pagamintos impregnuojant uzpildo granu-
les aktyviu ingredientu arba padarant granules i3 aktyvaus in -
grediento ir milteliy pavidalo uZpildo mi$inio. I kompozicijos,
skirtos sékly beicavimui, gali jeiti medZiaga (pavyzdziui, mi -

neralinis aliejus) kompozicijos sukibimo su séklomis padidini -
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mui, alternatyviai aktyvus ingredientas sékly beicavimo tikslu
gali biti jjungtas, panaudojant organinj tirpiklj (pavyzdZiui,
N-metilpiralidong, propileno glikolj arba dimetilformamidg) .

Kompozicijos taip pat gali biiti drékinamy milteliy arba vande-
nyje disperquojamy granuliy pavidalo, kuriy sudétyja yra dré -
kinanc¢iy arba disperquojandiy medziagy, lengvinandiy disperga-
vimg skyscCiuose. Milteliy ir granuliy sudétyje taip pat gali

bGti uZpildy ir suspendatoriy.

Emulguojami koncentratai arba emulsijos gali biti gauti,
iStirpinant aktyvy ingredienta organiniame tirpiklyje, galimai
turinciame drékinancios arba emulguojaniios medZiagos, paskui
sudedant miSinj j vandenji, kuriame taip pat yra drékinandios
arba emulguojancios medziagos. Tinkami organiniai tirpikliai
yra aromatiniai tirpikliai, tokie kaip alkilbenzolai ir alkil-
naftalinai, ketonai, tokie kaip cikloheksanas ir metilciklohe-
ksanas, chlorinti angliavandeniliai, tokie kaip chlorbenzolas
ir trichloretanas, ir alkoholiai, tokie kaip benzilo alkoholis,

furfurilo alkoholis, butanolio ir glikolio eteriai.

Labai netirpiy kiety junginiy suspensiniai koncentratai
gali biti pagaminti rutuliniu mald@nu su disperguojané¢ia medZia-

ga ir suspendatoriumi, kad stabdyty kietos medZiagos nusédimg.

Kompozicijos, skirtos pursSkimui, gali blti aerozoliy pa-
vidalo, kur kompozicijos turinys talpinamas konteineryje pro -
pelento, pavyzdZiui, flortrichlormetano arba dichlordifluorme-

tano, slégyje.

ISradimo junginiai gali biiti sumaiSyti sausi su pirotech-
niniu miSiniu, sudarant kompozicija, tinkamg generuoti uZdaro-

je erdvéje dimus, turinc¢ius iSradimo junginiy.
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Alternatyviai junginiai gali blGti naudojami mikrokapsu -
liy pavidalo. Jie taip pat gali biiti jjungti i1 biosuskaidomas
polimerines priemones, taip gaunant létg kontroliuojamg akty-

vios medziagos iSskyrimg.

Ijungiant tinkamus priedus, pavyzdZiui, priedus pasiskir-
stymo, sukibimo jégos ir apdoroto pavirSiaus atsparumo lietui
padidinimui, skirtingos kompozicijos gali biti geriau pritai -
kytos jvairiems tikslams. Kiti priedai gali bGti jjungti jvai-
riy kompozicijy biologinioc efektyvumo pagerinimui. Tokie prie-
dai gali biiti pavirSiaus aktyvios medZ?iagos, gerinandios dré -
kinimg ir iSsilaikymg pavir3iuje, apdorotame kompozicija, taip
pat didinancios ingrediento judrumg, arba gali biiti priedai
aliejaus pagrindu, gerinantys purskimg. PavyzdZziui, buvo nusta-
tyta, kad tam tikras mineralinio aliejaus ir augalinio aliejaus
(kaip sojos pupeliy ir rapso aliejaus) priedai kelis kartus pa-
didina apsauginj lapijos aktyvumg pried, pavyzdziui, Plasmopa -

ra viticola.

ISradimo junginiai gali b@iti naudojami kaip miSiniai su
trgsomis (pavyzdziui, azoto, kalio arba fosforo trgSomis). Kom-
pozicijoms, susidedancioms vien i$§ tra3y granuliy su, pavyzdZiui,
§io iSradimo junginio apvalkalu, teikiama pirmenybé. Tokios gra-
nulés paprastai turi iki 25 junginio svorio %. Tuo bidu iSra -
dimas taip pat pateikia trgs$y kompoziciia, susidedanc¢ig i§ trg -
sy ir (I) bendros formulés junginio ar jo druskos arba jo meta -

lo komplekso.

Drekinami milteliai, emulguojami koncentratai ir suspensi-
niai koncentratai paprastai turés pavirSiaus aktyvig medziagg,
pavyzdziui, drékinanc¢ig, disperguojandig, emulguojandiag arba

suspenduojancig medziagg. Tokios medZiagos gali biiti katijoninés,
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anijoninés arba nejoninés medziagos.

Tinkamos katijoninés medziagos yra ketvirtiniai amonio ju-
nginiai, pavyzdZiui, cetiltrimetilamonio bromidas. Tinkamos ani-
joninés medZiagos yra muilai, sieros rigéties alifatiniy monoes-
teriy druskos (pavyzdziui, natrio laurilo sulfatas), sulfonuoty
aromatiniy junginiy druskos (pavyzdziui, natrio dodecilbenzol -
sulfonatas, natrio, kalcio arba amonio lignosulfonatas, butil -
naftalino sulfonatas ir natrio diizopropil- bei triizopropil-

naftalino sulfonatai).

Tinkamos nejoninés medZiagos yra etileno oksido kondensa-
cijos su riebiaisiais alkoholiais, tokiais kaip oleilo arba ce-
tilo alkoholis, arba alkilo fenoliais, tokiais kaip oktil- arba
nonilfenilis ir oktilkrezolis, produktai. Kitos nejoninés me -
dziagos yra daliniai esteriai, gauti i§ ilgos grandinés riebiy-
jy rigséiy ir heksitolio anhidridy, minéty daliniy esteriy kon-
densacijos su etileno oksidu produktai ir lecitinai. Tinkami
suspendatoriai yra hidrofiliniai koloidai (pavyzdZziui, polivi -
nilpirolidonas bei natrio karboksimetilceliuliozé) ir brinks -

tantis molis, toks kaip bentonitas arba atapulgitas.

Kompozicijos, skirtos naudoti kaip vandeninés dispersijos
arba emulsijos, paprastai yra pateikiamos koncentrato, kuriame
didele dalj sudaro aktyvus ingredientas, pavidalo, ir jis pries
naudojimg atskiedziamas vandeniu. Sie koncentratai turéty at -
laikyti ilgaiaiki saugojimg ir po to blti tirpls vandenyje,kad
biity galima gauti vandeninius preparatus, kurie iSlieka homo -
genidki ilgg laikg, kad bty galima atlikti apdorojimg, naudo-
jant jprastus purSkimo jrenginius. Koncentratuose gali biti
iki 95%, geriau 10-85%, pavyzdziui, 25-60 svorio % aktyvaus

ingrediento. Po atskiedimo vandeniniai preparatai gali tureti
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jvairius aktyvaus ingrediento kiekius, priklausomai nuo panau -
dojimo tikslo, bet gali biUti naudojami vandeniniai preparatai,
turintys nuo 0,0005 arba 0,01 iki 10 svorio % aktyvaus ingredi-
ento.

Sio iSradimo kompozicijy sudétyje gali biti kity junginiy,
pasizyminéiy biologiniu aktyvumu, pavyzdziui, junginiy, pasizy-
minc¢iy panasSiu arba papildomu fungicidiniu aktyvumu, arba pasi-
zyminéiy augaly augimo reguliaciniu, herbicidiniﬁ ir insektici-
diniu aktyvumu.

Fungicidinis junginys, kuris gali bliti jjungtas i $io i§-
radimo kompozicijg, gali biti toks junginys, kuris pasizymi ak-
tyvumu pries§ griidiniy kultiiry (pavyzdziui, kvieciy) varpy ligas,

tokias kaip Séptoria, Gibberella ir Helminthosporium riisys, sék-

1y ir dirvoZzemyje atsirandancios ligos bei vynuogiy netikroji
ir tikroji miltligés, obuoliy rauplés ir t.t. Ijungiant § kom -
pozicijas kitokj fungicidg, kompozicija gali turéti platesnj
aktyvumo spektrg negu vienas (I) bendros formulés junginys. Be
to, kitas fungicidas gali daryti sinergetini poveiki fungicidi-
niam (I) bendros formulés aktyvumui. Fungicidiniy junginiy, ku-
rie gali bGti jjungti j isradimo kompozicijas, pavyzdziai yra
tetrakonazolas, (RS)-l-aminopropilfosfino rigstis, (RS)-4-(4-
chlorfenil)-2-fenil-2-(1H-1,2,4-triazol-1-ilmetil)butironitri-
las, (RS)-4-chloro-N-(ciano(etoksi)metil)benzamidas, (2)-N-
but-2-eniloksimetil-2~-chloro-2',6"'~dietilacetanilidas, 1=-(2~-ci-
ano-2-metoksiiminoacetil)-3-etilo karbamidas, l-|(2§§, 4RS;
2RS, 4RS)-4-bromo-2-(2,4-dichlorfenil)tetrahidrofurfuril|-1H-1,
2,4-triazolas, 3-(2,4-dichlorfenil)-2-(1H-1,2,4-triazol-1-il)
chinazolin-4(3H)-onas, 3-chloro-4-|4-metil-2-(1H-1,2,4-triazol-
l-metil)~1,3-dioksolan-2-il|fenil-4-chlorfenilo eteris, 4-bro -

mo -2—ciano—ﬁ,ﬁ-dimetil—6-trifluormetilbenzimidazol-l-sulfona—



- 36 - LT 3710 B

midas, 4-chlorbenzilo N-(2,4-dichlorfenil)-2-(1H-1,2,4-triazol-
l-il)tioacetaﬁidatas, 5-etil-5,8-dihidro-8-okso(1l,3)-dioksolo
(4,5-g)chinolin-7-karboniné rigstis, o{-|N-(3-chloro-2,6-ksi -
1lil)~-2-metoksiacetamido|- Y'—butirolaktonas, anilazinas, BAS
454, benalaksilas, benomilas, biloksazolas, binapakrilas, biter-
tanolas, blasticidinas S, bupirimatas, butiobatas, kaptafolas ,
kaptanas, karbendazimas, karboksinas, chlorbenztiazonas, chlor-
onebas, chlorotalonilas, chlorozolinatas, vario turintys jungi-
niai, tokie kaip vario oksichloridas, vario sulfatas ir Bordo
miSinys, cikloheksimidas, cimoksanilas, ciprokonazolas, cipro -
furamas, di-2-piridilo disulfido 1,1’-dioksidas, dichlofluani -
das, dichlonas, diklobutrazolis, diklomezinas, dikloranas, di -
metamorfas, dimetirimolas, dinikonazolas, dinokapas, ditalimfo-
zas, ditianonas, dodemorfas, dodinas, edifenfosas, etakonazolas,
etirimolas, etilo (g)—N-benzil-g—(|metil(metiltioetilidenamido—
oksikarbonil)amino|~-tio)-B-alaninatas, etridiazolas, fenapani -
las, fenpropidinas, fenpropimorfas, fentino acetatas, fentino
hidroksidas, flutolanilas, flutriafolas, fluzilazolas, folpetas,
fozetil-aliuminis, fuberidazolas, furalaksilas, furkonazolas-
cis, guazatinas, heksakonazolas, hidroksiizoksazolas, imazali -
las, iprobenfosas, iprodionas, izoprotiolanas, kasugamicinas,
mankozebas, manebas, mepronilas, metalaksilas, metfuroksamas,
metsulfovaksas, miklobutanilas, N-(4-metil-6-prop-l-inilpirimi-
din-2-il)-anilinas, neoasozinas, nikelio dimetilditiokarbama -
tas, nitrotal-izopropilas, nuarimolas, ofurasas, gyvsidabrio
organiniai junginiai, oksadiksilas, oksikarboksinas, penkonazo-
las, pensikuronas, pefurazoatas, fenazino oksidas, ftalidas,po-
lioksinas D, poliramas, probenazolas, prochlorazas, procimido -
nas, propamokarbas, propikonazolas, propinebas, protiokarbas,

pirazofosas, pirifenoksas, pirochilonas, piroksifuras, pirolni-
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trinas, chinometionatas, chintozenas, streptomicinas, siera,
techloftalamas, teknazenas, tebuconazolas, tiabendazolas, tio-
fanatas-metilas, tiramas, tolklofosas-metilas, 1,1’'-iminodi-
(oktametilen)diguanidino triacetato druska, triadimefonas,
triadimenolas, triazbutilas, triciklazolas, tridemorfas, tri -
forinas, validamicinas A, vinklozolinas ir zinebas. (I) bend -

ros formulés junginiai gali biti sumaiSyti su dirvoZzemiu,dur -

pémis ar kita auginimo terpe augaly apsaugojimui nuo sékly,di
rvozemio arba lapy grybeliniy susirgimy.

Tinkami insekticidai, kurie gali bGti jjungti i iSradimo
kompocicijg, apima buprofenzing, karbarilsg, karbofurang, kar -
bosulfang, chlorpirifoss, cikloprotring, demeton-s-metilg, di-
azinong, dimetoatg, etofenproksg, fenitrotiong, fenobukarbg,
fentiong, formotiong, izoprokarbg, izoksationg, monokrotofasg,

fentoatg, pirimikarbg, propafosg ir XMC.

Augaly augimo requliatoriai yra junginiai, kurie stabdo
piktzoliy augimg arba sékly galvudliy susidarymg arba selekty -
viai stabdo maZiau pageidaujamy augaly (pavyzdZiui, zoliy) au-
gimg.

Augaly augimg reguliuojandiy junginiy, tinkamy naudoti su
S$io iSradimo junginiais, pavyzdziai yra 3,6-dichlorpikolino rig-
Stis, l-(4—chlorofenil)—4,6-dimetil—2—okso—l,2—dihidropiridin-3—
karboniné rigstis, metil-3,6-dichloranizatas, abscizo ragstis ,
azulamas, benzéilprop—etilas, karbetamidas, daminozidas, difen -
zokvatas, dikegulakas, etefonas, fenpentezolas, fluoridamidas ,
glifozatas, glifozinas, hidroksibenzonitrilai (pavyzdziui, bro -
moksinilas), inabenfidas, izopirimolas, ilgy grandiniy riebieji
alkoholiai ir riigStys, maleino hidrazidas, mefluididas, morfakti-

nai (pavyzdziui, chlorofluorekolas), paklobutrazolas, fenoksiacto

ragStys (pavyzdsiui, 2,4-D arba MCPA), pakeista benzoiné rigStis
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(pavyzdziui, trijodobenzoiné riigstis), pakeisto ketvirtinio
amonio ir fosfonio junginiai (pavyzdziui, chloromekvatas, chlo-
rofonis arba mepikvatchloridas), teknazenas, auksinai (pavyzdZiui,
indolacto riligStis, indolsviesto riigitis, naftilacto riigStis arba
naftoksiacto ridgStis), citokininai (pavyzdziui, benzimidazolas ,
benziladeninas, benzilaminopurinas, difenilkarbamidas arba kine-
tinas), giberelinai (pavyzdZiui, Ga,, GA4 arba GA7) ir triapen -

tenolas.

Toliau pateikiami pavyzdziai ilistruoja iSradimg. Visuose
pavyzdziuose terminas "eteris" reiskia dietilo eteri, magnio su-
lfatas buvo naudojamas tirpaly dZiovinimui ir tirpalai buvo kon-
centruojami sumazintame slégyije. Reakcijos, kuriose dalyvauja
vandeniui jauﬁrﬁs tarpiniai produktai, buvo atliekamos azoto at-
mosferoje ir tirpikliai buvo i&dZiovinami prie$ naudojimg, kur
reikéjo. Kur pateikti, IR ir BMR duomenys yra selektyviis; nebu -
vo bandyta iSvardinti kiekvieng absorbcija visais atvejais.

1

HBMR spektrai buvo registruojami, panaudojant CDCl3 tirpalus,

jei nenurodyta kitaip.

Visur ¢ia naudojami tokie sutrumpinimai:

THF = tetrahidrofuranas s = singletas

DMF = N,N-dimetilformamidas d = dubletas

BMR = branduoliy magnetinis rezonansas t = tripletas

lyd.t. = lydimosi temperatiira m = multipletas
p = platus

1 PAVYZDYS

Sis pavyzdys iliustruoja 2-chloro-4-(2',2’-dimetilpropio-

namido)-N,N-dimetilbenzamido gavimg (5 junginys 1 lenteléje).
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1l stadija

2-chloro-4-nitro-N,N-dimetilbenzamido gavimas.

2-chloro-4-nitrobenzoiné rigstis (25,0 g) buvo virinama
su grjiztamu Saldytuvu tionilo chloride (80 g), turinciame kelis
lasus DMF, tris valandas. Tada tionilo chlorido perteklius bu -
vo iSgarintas ir nevalytas 2-chloro-4-nitrobenzoilo chloridas
buvo sulasSintas } 40% vandenini dimetilaming (70 ml) 0°-5° ¢
temperatliroje. PamaiSius 0,5 valandos nuséde geltoni kristalai
buvo nufiltruoti, perplauti vandeniu ir i§dZziovinti, taip gau -
nant 2-chloro-4-nitro-N,N-dimetilbenzamidg kaip blySkiai gelto-

ng kristaline kieta med3iaga (24,97 g), lyd.t. 116-117°C.

9omHz) § : 2,90 (3H, s), 3,20 (3H, s), 7,49 (1H, 4),

—

BMR (CDCl3 r
8,12 (1H, d4), 8,27 (1lH, m).

IR (nujolas): 3100, 1640 cm L.

2 stadija

4-amino-2-chloro-N,N-dimetilbenzamido gavimas.

Milteliy pavidalo gelezis (i$ anksto redukuota vandeniliu,
10,0 g) buvo suspenduota etanolyje (80 ml) bei vandenyje (10ml),
ir smarkiai maiSant buvo pridéta koncentruotos druskos rigSties
(4 ml). Tada 2-chloro-4-nitro-N,N-dimetilbenzamidas (7,50 g) bu-
vo sudétas mazomis porcijomis per 15 minuéiy, ir miSinys buvo
$ildomas iki_SO—GOOC ir maiSomas 5 valandas. Mi3inys buvo filt-
ruotas per celitg ir etanolis buvo iSgarintas. Buvo pridéta van-
dens (200 ml) ir koncentruotos druskos rigsties (20 ml), ir re -
akcijos misinys buvo perplautas etilo acetatu, paskui buvo Sar-
minamas iki pH 8 natrio bikarbonatu ir ekstrahuotas metileno
chloridu. Organiniai ekstraktai buvo isdziovinti ir isSgarinti,

taip gaunant 4-amino-2-chloro-N,N-dimetilbenzamidg kaip pilkg
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kristaling kietg medziagg (5,21 g), kuri rekristalizavosi i$
chloroformo/etiloc acetato, ir buvo gauti balk3vi kristalai

(3,46 g, 1lyd. t. 170 - 173%).

BMR (CDC1 270MHZ) : 2,89 (34, s), 3,11 (3H, s), 3,87 (2H,

3!
ps), 6,57 (14, 44), 6,67 (1H, s), 7,07 (1H, 4).

IP (skysta plévelé): 3440-3340, 1640 cm_l.

3 _stadija
2-chloro-4-(2',2'-dimetilpropionamido)-N,N-dimetilbenza

mido gavimas.

4-Amino-2-chloro-N,N-dimetilbenzamidas (1,0 g) ir trietil-

aminas (1,21 g) buvo iStirpinti metileno chloride (20 ml) ir ti-

rpalas atSaldytas iki 0-5°c. Buvo ilasinta 2,2-dimetilpropionilo

chlorido (1,21 g), palaikant temperatilirg Zemiau lOOC, ir gautas

oranzinis tirpalas buvo maiSomas 0-10°c temperatiroje 0,5 valan-

dos. Tada organinis tirpalas buvo perplautas vandeniniu natrio

bikarbonatu bei vandeniu, iSdZiovintas ir iSgarintas, taip gau-

nant oranzineg kieta medZiagg. Ji buvo rekristalizuota i 3:1

etilo acetato: chloroformo ir buvo gautas 2-chloro-(2',2'-dime -

tilpropionamido)-N,N-dimetilbenzamidas kaip balkSva kristaliné

kieta medZiaga (1,027 g), lyd.t. 202-203°C.

BMR (CDC13:
7,16 (14, 4), 7,34 (1H, 4), 7,68 (1H, s), 7,72 (1lH, ps).

IR (nujolas): 3340, 1690, 1630 cm T.

2 PAVYZDYS

Sis pavyzdys iliustruoja 2-chloro-4-(2'-metilpropionami-

do)-N,N-dietilbenzamido (1 junginys 1 lenteléje) gavimj.

270MHZ) : 1,32 (94, s), 2,86 (3H, s), 3,13 (3H,s),
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1 stadija
2-chloro-4-(2'-metilpropionamido)benzoiné rigsties gavi -

mas.

4-Amino-2-chlorobenzoiné rigstis buvo maiSoma vandenyje
(60 ml) ir 1,2-dimetoksietane (25 ml) su natrio bikarbonatu
(5,04 g), ir gauta ruda suspensija buvo at3aldyta iki 0-5°¢
smarkiai maiSant per 10 minudiy buvo jladinta 2-metilpropionilo
chlorido (4,26 g), ir tada miSinys buvo maiSomas 0-10°C tempe -
ratiroje 2 valandas. Gautas miSinys buvo supiltas j 2M druskos
rigsti ir gautos blySkiai rudos nuosédos perplautos vandeniu ,
filtruotos ir isdziovintos, taip gaunant 2-chloro-4-(2'-metil -
propionamido)benzoing rigs$ti kaip blySkiai rudg kristaline kie-

ta medziagg (6,30 g), lyd. t. 206-209°cC.

BMR (d,-DMSO, 270 MHz) & : 1,05 (6H, d4), 2,53 (1H, septetas),
7'51 (lH, dd)' 7'78 (lH' d), 7'86 (lH’ S), 10119 (1H, S)' 14_12

(1H, labai ps).

IR (nujolas): 3320, 1705, 1670 cm L.

2 stadija
2-chloro-4-(2'-metil-propionamido)-benzoilo chlorido ga -

vimas.

Oksalilo chloridas (0,63 g) sausame THF (5 ml) per 5 mi -
nutes buvo sulaéintas i 2-chloro-4-(2'-metilpropionamido)benzo-
inés rigsties (1,0 g) tirpala sausame THF (5 ml) kambario tem -
peratiiroje. Po sulaSinimo pridéta sauso DMF (1 laSas), ir tai
sukélé smarky dujy iSsiskyrimg bei nedidelj temperatiiros padi -
déjimg. Po 4 valandy maiSymo ir dar vieno laSo DMF pridéjimo
THF buvo iSgarintas, taip gaunant 2-chloro-4-(2’'-metilpropiona-

mido)benzoilo chloridg kaip klampig ruda dervg, kuri buvo nau -
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dojama be tolesnio gryninimo.

IR (skysta plévelé): 3320, 3260, 3160, 3070, 1780, 1710, 1680

-1
cm .

3 stadija
2-chloro-4-(2'-metilpropionamido)-N,N-dietilbenzamido ga-

vimas.

Nevalytas 2-chloro-4~(2'-metilpropionamido)benzoilo chlo-
ridas iS priesSeinancios stadijos sausame THF (10 ml) per 10-15
minuc¢iy maisSant buvo sulasSintas } dietilamino (1,46 g) tirpala
sausame THF (10 ml) 0-5°C temperatiiroje. PamaisSius 0-10°¢ tempe-
ratiiroje, reakcijos miSinys buvo paliktas stovéti per nakti kam-
bario temperatiroje, iSpiltas j Saltg vandenji ir ekstrahuotas
etilo acetatu. Sis ekstraktas buvo i3dZiovintas, taip gaunant
klampig dervg, kuri létai kristalizavosi ir paskui buvo rekris-
talizuota i$ etilo acetato, taip gaunant 2-chloro-4-(2'-metil -
propionamido)-N,N-dietilbenzamidg kaip baltus kristalus (0,507

g).

BMR (CDC1 270 MHz) § :1,04 (3H, t), 1,21 (6H, 4), 1,26 (3H,t),

3'
2,58 (1H, septetas), 3,15 (2H, kv}, 3,39 (1H, pm), 3,74 (1H,pm),
7,04 (14, &), 7,30 (1H, 44), 7,51 (1H, s), 8,58 (1H, ps).

IR (nujolas pasta): 3300, 3250, 3165, 1685 cm_l.

3 PAVYZDYS

Sis pavyzdys iliustruoja l-[3'-chloro—4'-(§, N-dimetil -
karbamoil)fenilj-3,3—dimeti1azetidin—2-ono gavimg (11 junginys

1 lenteléje).

1 stadiija

2-chloro-4~(3'-chloro-2',2'-dimetilpropionamido)-N,N~-di-
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metilbenzamido gavimas.

3-chloro-2,2-dimetilpropionilo chloridas (1,86 g) per 5
minutes buvo jlasSintas j 4-amino-2-chloro-N,N-dimetilbenzamidg
(2,00 g), suspenduotg sausame metileno chloride (40 ml) ir sau-
same trietilamine (1,21 g), maiSant ir palaikant temperatiirg
emiau 10°C. Pamaidius 1 valandg ir susildzius iki kambario
temperatliros buvo pridéta metileno chlorido (40 ml) ir tirpalas
perplautas 2M druskos riigstimi, soliuoju vandeniniu natrio bi -
karbonatu ir sociuoju druskos tirpalu. Tada tirpalas buvo i§ -
dziovintas ir isgarintas, gaunant lionig geltong kieta medziaga,
kuri buvo rekristalizuota i$ etilo acetato/chloroformo, taip
gaunant 2-chloro-4-(3'-chloro-2',2’'-dimetilpropionamido)-N,N-di-
metilbenzamidg kaip baltg kristaline kietg medziagg (2,349 g),

lyd.t. 179-181°C.

BMR (CDC1 270 MHz) & : 1,42 (6H, s), 2,86 (3H, s), 3,14 (3H,s),

3!
3,73 (24, s), 7,06 (14, 4), 7,26 (1H, 44a), 7,50 (14, s), 8,48
(1H, ps).,

IR (nujolas pasta): 3310, 1670, 1620 cm—l.

2 stadiija
1-[3’-chloro-4’-(N,N-dimetilkarbamoil)fenil]-3,3-dimetil-

azetidin-2-onas.

Natrio hidroksido (4,00 g) ir tetrabutilamonio bromido
(0,10 g) tirpalas vandenyje (10 ml) buvo pridétas j 2-chloro-4-
(3'-chloro-2',2'~-dimetilpropionamido)=-N,N-dimetilbenzamido (1,00
g) suspensijg metileno chloride (10 ml), ir dvifazé sistema bu-
vo maisSoma kambario temperatliroje 1 valandg. Tada buvo pridéta
vandens (10 ml) bei metileno chlorido (10 ml), ir visas metile-

no chlorido sluoksnis buvo perplautas druskos tirpalu, isdzio -

vintas bei iSgarintas, gaunant blySkiai geltong kietg medziagg.
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Ji buvo rekristalizuota i$ etilo acetato/heksano, taip gaunant
1-|3'-chloro-4'-(N,N~dimetilkarbamoil)fenil|-3,3-dimetilazeti -
din-2-ong kaip baltg kristaling kietg medZiagg (0,516 g), 1lyd.

t. 122-123°c.

BMR (CDC1 270 MHz) & : 1,42 (6H, s), 2,87 (34, s), 3,13 (3H,s), -

3’
3,46 (2H, s), 7,27 (2H, t), 7,39 (1H, s).

IR (nujolas, pasta) : 3600-3100, 1740, 1625 cm L.

4 PAVYZDYS

Sis pavyzdys iliustruoja 2-metoksi-4-(2',2'-dimetilpropio-

namido)-N,N-dimetilbenzamido gavimg (1 junginys 11 lenteléje).

1l stadija

Metilo 2-metoksi-4-(2',2'~dimetilpropionamido)-benzoato

gavimas.

Metilo 2-metoksi-4-aminobenzoatas (3,03 g) ir trietilami -
nas (1,83 g) buvo maiSomi 0-5°¢ temperatiiroje sausame metileno
chloride (50 ml). I S§i tirpalg buvo jlasinta 2,2-dimetilpropio-
nilo chlorido (6,07 g) sausame metileno chloride (10 ml). Uz -
baigus laSinimg miSinys buvo maiSomas per naktj kambario tempe-
ratiroje ir iSpiltas j atskiestg druskos rigs$tj. Organinis sijuo-
ksnis buvo atskirtas ir perplautas atskiestu vandeniniu natrio
bikarbonatu, paskui vandeniu, isdziovintas bei iSgarintas, ir
buvo gautas aliejus, kuris kristalizavosi. PasildZius su heksa -

nu produktas buvo nufiltruotas kaip balta kieta medZziaga(3,61g).
BMR (CDCl,, 270 MHz) :+ 1,33 (94, s), 3,86 (3H, s), 3,94

(34, s), 6,79 (1H, 4d4), 7,45 (1H, s), 7,79 (1H, 4), 7,82 (1H,d).

2 stadiija
2-metoksi-4-(2',2'-dimetilpropionamido)-benzoinés rtgsties

gavimas.
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Metilo 2-metoksi-4-(2',2'~-dimetilpropionamido)-benzoatas (2
(2,98 g) buvo-maiSomas kambario temperatiiroje su kalio hidrok-
sidu (0,725 g) metanolyje (50 ml) 3 valandas su grjztamu Saldy-
tuvu 8 valandas, tada iSpiltas j vandenji. Mi$inys buvo ekstra -
huotas etilo acetatu, paskui parigsStintas druskos rigdtimi. 3&i
parigsStinta frakcija buvo ekstrahuota etilo acetatu ir ekstrak-
tas iSdziovintas bei iSgarintas, taip gaunant produktag kaip kie-

tg medziagg (1,24 g).

BMR (CDC1 270 MHz) & : 1,36 (9H, s), 4,10 (3H, s), 6,78 (1H,

3'
dad), 8,10 (2H, m), 10,61 (1H, s).

3 _stadija
2-metoksi-4-(2',2'~-dimetilpropionamido)-benzoilo chlori -

do gavimas.

I 2-metoksi-4-(2',2'-dimetilpropionamido)-benzoine rigitj
(1,04 g), maiSomg sausame eteryje (25 ml), buvo laSinamas oksa-
lilo chloridas (1,4 g) sausame eteryje (5 ml) kambario tempera-
tiroje, su DMF pédsakais. UZbaigus la$inimg mi3inys buvo maisSo-
mas 4 valandas, po to paliktas stovéti per naktji. Buvo pridéta
metileno chlorido ir misSinys iSgarintas, taip gaunant chloran -

hidridg kaip geltong kietg medZiagg (1,12 g).

4 stadija
2-metoksi-4-(2’,2'-dimetilpropionamido)~N,N-dimetilbenzami-

do gavimas.

2-Metoksi-4-(2’',2"'-dimetilpropionamido)-benzoilo chloridas
(1,12 g) sausame THF (10 ml) buvo per 30 minudiy sulaSintas j
maiSomg dimetilamino (1,17 g 40% vandeninio tirpalo) tirpala
THF (15 ml) 0-5°C temperatiiroje. Uzbaigus lasinimg tirpalas buvo

maiSomas vieng valandg 5-10°¢ temperatiiroje, stovéjo kambario
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temperatiiroje per naktj, buvo supiltas i vandenj ir ekstrahuotas
etilo acetatu. Ekstraktas buvo iSdZiovintas bei igarintas, ir
buvo gautas produktas kaip geltona kieta medZiaga (0,889 g),

lyd. t. 143-144°c.

BMR (CDC13, 270 MHz) § : 1,33 (9H, s), 2,85 (3H, s), 3,11 (3H,s),

6,75 (14, d4d4), 7,15 (1H, &), 7,48 (14, s), 7,65 (1lH, d).

S PAVYZDYS

Sis pavyzdys iliustruoja 2-trifluormetil-4-(2’,2’'-dimetil-
propionamido)-g,ﬁ-dimetilbenzamido gavimg (7 junginys 2 lentelé-

je).

1 stadiija
2-trifluormetil~-4-(2',2'-dimetilpropionamido)-benzonitri-

lo gavimas.

2,2-Dimetilpropionilo chloridas (3,79 g) sausame metileno
chloride (5 ml) buvo létai lasSinamas j 4-ciano-3-trifluormetil-
aniling (3,02 g) ir trietilaming (3,34 g) sausame metileno chlo-
ride (50 ml) 0-5°C temperatiiroje. UZbaigus lasinimg miSinys bu -
vo maiSomas kambario temperatiirpje 1,5 valandos, tada supiltas
i1 atskiestg druskos riigStj. Organiné frakcija buvo perpléuta at-
skiestu vandeniniu natrio bikarbonatu bei vandeniu, tada isdzio-
vinta ir isgarinta, taip gaunant oranZing kietg medziagg. Ji bu-
vo rekristalizuota ir buvo gautas produktas kaip geltoni milte -
liai.

BMR (CDC1 270 MHz) § : 1,35 (94, s), 7,61 (1H, s), 7,78 (1H,d),

3!

7,93 (1H, 44), 8,03 (1H, 4).

2 stadiija
2-trifluormetil-4-(2’',2'-dimetilpropionamido)-benzamido

gavimas.
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Vandenilio peroksido (85 ml 30% vandeninio tirpalo) ir
natrio hidroksido (8,5 ml 20% vandeninio tirpalo) buvo pridéta
i 2—trif1uormetil-4-(2',2’-dimetil—propionamido)-benzonitrilq
(5,03 g) etanolyje (140 ml), ir reakcijos miSinys buvo maiSomas
5 dienas kambario temperatiiroje, per tg laikg dar pridedant eta-
nolio (100 ml). Tada reakcijos miSinys buvo %ildomas 50°cC tempe-
ratiiroje 24 valandas, supiltas j vandenj ir ekstrahuotas etilo
acetatu. Organinis sluoksnis buvo i8dZiovintas ir iSgarintas,
gaunant aliejy, kuris buvo chromatografuotas impulsine chromato-
grafija ant silicio dioksido, ir buvo gautas reikalingas produk-

tas (2,89 gqg).

BMR (CDC1 270 MHz) 3 : 1,35 (9H, s), 5,80 (2H, ps), 7,54 (1H,

3'
s), 7,59 (14, s), 7,82 (1H, ad), 7,90 (1H, d).

3 stadiija
2-trifluormetil-4-(2',2'-dimetilpropionamido)-benzoinés

rigsties gavimas

Koncentruota druskos rigStis (15 ml) buvo pridéta j 2-tri-
fluormetil-4-(2',2’'-dimetilpropionamido)-benzamids (2,35 g) le -
dinéje acto rigstyje (35 ml) -5-0°¢ temperatiroje. Tada natrio
nitrilo (1,807 g) tirpalas vandenyje (10 ml) buvo ilasintas {
misini, ir miSinys buvo maiSomas 1 valandg -5 -0°C temperatiroije.
PasildZius iki kambario temperatiiros reakciijos miSinys buvo mai-
Somas 24 valandas, ir tada iSpiltas j vandenj ir ekstrahuotas
metileno chloridu. Metileno chlorido frakcija buvo perplauta at-
skiestu vandeniniu natrio hidroksidu ir $arminis sluoksnis parid-
gStintas atskiesta druskos rig3timi. Pariigitintas sluoksnis bu -
vo ekstrahuotas metileno chloridu, o organinis sluoksnis isdZio-
vintas bei iSgarintas, taip gaunant reikalingg riigsti kaip baltg

kietg medziagg (0,926 g).
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BMR (CDC13, 270 MHz) & : 1,20 (9H, s), 7,79 (14, 4), 8,02 (1H,

dd), 8,19 (1H, 4), 9,69 (1H, s).

4 stadija
2-trifluormetil-4-(2’,2’-dimetilpropionamido)-g,g-dimetil—

benzamido gavimas.

Oksalilo chloridas (0,64 g) sausame eteryje (7 ml) buvo
ilasintas j maiSomg 2-trifluormetil-4-(2’,2'-dimetilpropionami-
do)-benzoine riagstj (0,926 g) sausame eteryje (40 ml) kambario
temperatiroje. LaSinant buvo pridétas 1 laSas DMF. Po dviejy
valandy buvo pridéta dar oksalilo chlorido (0,257 g), ir reakci-
jos miSinys toliau buvo maiSomas dvi valandas. Tada organinis
tirpalas buvo dekantuotas nuo nuosédy ir isSgarintas, gaunant 2-
trifluormetil;4-(2',2'—dimetilpropionamido)-benzoilo chloridg

kaip skysti (1,136 g), kuris buvo naudojamas be gryninimo.

Tada per 30 minuliy chloranhidridas (1,136 g) sausame THF
(10 ml) buvo sulaSintas maiSant 1 dimetilaming (1,0 g 40% van -
deninio tirpalo) THF (15 ml) 0-5°C temperatiroje. Reakcijos mi-
$iniui buvo leista su3ilti iki kambario temperatiiros, ir jis bu-
vo paliktas stovéti 2,5 dienos, tada supiltas j vandenj ir ekst-
rahuotas etilo acetatu. Etilo acetato frakcija buvo perplauta
vandeniniu natrio bikarbonatu, po to atskiesta druskos rigstimi,
tada vandeniu. Po iSdZiovinimo organinis tirpalas buvo iSgarin-~
tas, gaunant 2-trifluormetil-4-(2’,2’-dimetilpropionamido)~N,N-~
dimetilbenzamidg kaip baltg kieta medziagg (0,576 g), lyd.t.

198,7- 199,6%°C.

BMR (CDC1 270 MHz) : 1,35 (94, s), 280 (3H, s), 3,12 (3H, S)ﬁ

37
7,22 (11, 4), 7:7% (14, s), 7,75 (1H, 44), 7,85 (1H, 4).

6 PAVYZDYS

8is pavyzdys iliustruoija 2,3,5,6-tetrafluoro-4-(2',2"-di -



- 49 - LT 3710 B

metilpropionamido)-N,N-dimetilbenzamido gavimg (6 junginys 2

lenteléje).

1 stadiija
Metilo 2,3,5,6-tetrafluoro-4-(2’',2'-dimetilpropionamido)-

benzoato gavimas.

Metilo 2,3,5,6~tetrafluoro-4-aminobenzoatas (1,887 g) sau-
same THF (5 ml) buvo pridétas i natrio hidrido (0,764 g 55% dis-
persijos aliejuje) suspensiijg sausame THF (70 ml), maisSomg kam -
bario temperatiiroje. Uzsibaigus smarkiam dujy iSsiskyrimui 2,2-
dimetilpropionilo chloridas (1,127 g) sausame THF (5 ml) buvo
létai jlasintas Saldant. Reakcijos miSinys buvo maiSomas 10°%¢
temperatiroje 1 valandg, tada supiltas } vandenj ir ekstrahuotas
etilo acetatu. Etilo acetato frakcija buvo perplauta atskiesta
druskos rig$timi ir atskiestu vandeniniu natrio bikarbonatu, is-
dziovinta bei iSgarinta, ir buvo gautas produktas kaip balta

kieta medziaga (2,44 g).

BMR (CDC1 270 MHz) § : 1,36 (9H, s), 3,97 (3H, s), 7,05(1H, s).

3l
2 stadija

2,3,5,6-tetrafluoro-4-(2’,2'~-dimetilpropionamido)-benzoi-

nés rigsties gavimas.

Metilo 2,3,5,6-tetrafluoro-4-(2',2’'-dimetilpropionamido)-
benzoatas (1,83 g) buvo maisSomas ver nakt} su kalio hidroksidu
(0,669 g, istirpintu minimaliame vandens kiekyje) dimetoksieta-
ne (DME) (60 ml), tada supiltas ] vandenj. MiSinys buvo ekstra-
huotas etilo acetatu. Vandeniné fazé buvo pariigstinta ir ekst -
rahuota etilo acetatu, ir $is etilo acetato ekstraktas buvo is-
dziovintas bei iSgarintas, taip gaunant riig3tj kaip blySkiai

geltong kietg medziagg (1,538 g).
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BMR (CDC1 270 MHz) & : 1,19 (9H, s), 9,65 (1lH, s).

3’
3 stadija

2,3,5,6—tetrafluoro~4—(2’,2'—dimetilpropionamido)—ﬁ,ﬁ-di-

metilbenzamido gavimas.

Oksalilo chloridas (1,00 g) sausame eteryje (5 ml) buvo
ilasintas maiSant § 2,3,5,6-tetrafluoro-4-(2',2'-dimetilpropio-
namido)-benzoing riigstj (1,47 g) sausame eteryje (35 ml), i ku-
rig buvo pridétas 1 lasSas DMF. Po dviejy valandy maiSymo kamba-
rio temperatiiroje eterio tirpalas buvo dekantuotas nuo netir -
pios medziagos ir iSgarintas, gaunant chloranhidridg kaip alie-

jy (1,494 g), kuris buvo naudojamas be gryninimo.

Chloranhidridas (1,494 g) sausame THF (10 ml) per 30 minu-
¢iy buvo létai sulaSintas j dimetilaming (1,363 g) THF (10 ml)
0-5°¢ temperatiroje. PamaiSius 10°%¢ temperatiiroje 1,5 valandos
reakcijos miSinys buvo supiltas j vandenj ir ekstrahuotas etilo
acetatu. Ekstraktas buvo perplautas vandeniniu natrio bikarbo -
natu, tada atskiestas druskos riigStimi, iSdZiovintas ir iSgari-
ntas, taip gaunant produktg kaip milteliy pavidalo kietg medzi-

agg (1,279 g), lyd.t. 187 - 189°%.

BMR (CDC1 270 MHz) § : 1,35 (94, s), 2,97 (34, s), 3,17 (3H,

31
s), 7,82 (1H, s).

7 PAVYZDYS

Sis pavyzdys ilistruoja 2-chloro-4-(2'-fluoro-2'-metil -
propionamido)-N,N-dimetilbenzamido gavimg (38 junginys 1 lente-
léje).

Sidabro tetrafluoroboratas (0,6 g) acetonitrile (5 ml)
buvo pridétas i 2-chloro-4-(2'-bromo-2’'-metil-propionamido)-

N,N-dimetilbenzamidg (1,065 g) acetonitrile (150 ml), ir reak -
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cijos misinys buvo maiSomas azoto atmosferoije, apsaugotas nuo

Sviesos 6,5 valandos. Tada buvo prideta etilo acetato ir tirpa-
las buvo filtruotas per celitg bei iSgarintas. Likutis buvo vel
iStirpintas etilo acetate ir filtruotas per celita bei iSgarin-
tas. Likutis buvo gryninamas DESC (eliuentas metileno chlori -
das: acetonitrilas, 2:1), taip gaunant produktg kaip baltg kri-

staline kieta medZiaga (0,319 g), lyd. t. 125-128°C.

BMR (CDCl 270 MHZ) 5 : 1’67 (GH, d)’ 2'87 (3H' S), 3,13(3H’S),

3'
7,27 (1H, 4), 7,45 (1H, 44), 7,80 (14, &), 8,18 (1H, 4).

8 PAVYZDYS

S8is pavyzdys iliustruoja 2-chloro-4-(3‘-fluoro-2',2'-dime-
tilpropionamido)-N,N-dimetilbenzamido gavimg (42 junginys 1 len-

teléje).

1 stadija
2—chloro-4—(3'-acetoksi—2’,2'-dimetilpropionamido)-E,g—di-

metilbenzamido gavimas.

3-Acetoksi-2,2-dimetilpropionilo chloridas (7,84 g) buvo
pridétas j maiSomg 4-amino-2-chloro-N,N-dimetilbenzamido (5,88qg),
ir trietilamino (5,99 g) tirpalg sausame metileno chlorides
(15 m1) 0-5° temperatiiroje. PamaiSius 30 minuc¢iy reakcijos mi-
Sinys buvo perplautas atskiestu natrio bikarbonatu, atskiestu
natrio hidroksidu, atskiesta druskos rigstimi, paskui vandeniu.
Organinis sluoksnis buvo isSdZziovintas ir iSgarintas, taip gau -
nant oranzine kietg medziagg, kuri buvo sutrinta i miltelius su
heksanu ir buvo gautas reikalingas produktas (9,08 g), lyd. t.

117-120%C.

BMR (CDC1 270 MHz) & ¢ 1,33 (6H, s), 2,10 (3H, s), 2,86 (3H,

3'
S)' 3,13 (3H, S), 4'20 (ZH, S), 7'11 (lHl d)l 7l29 (lH' dd)l
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7,60 (11, d), 8,21 (1H, s).

IR (nujolas): 1740, 1680, 1630 cm ».

2 stadija
2—chloro—4—(3’—hidroksi-2',2'—dimetilpropionamido)-E,g-

dimetilbenzamido gavimas.

2-chloro—4-(3'-acetoksi-2',2’-dimetilpropionamido)—§,§—
dimetilbenzamidas (8,14 g) buvo maiSomas metanolyje (100 ml),
turin¢iame kalio hidroksido (2,68 g), kambario temperatiiroje 2
valandas. Metanolis buvo isSgarintas ir likutis ekstrahuotas eti-
loacetatu. Etilo acetatas buvo iSdZiovintas bei iSgarintas, ir

buvo gautas reikalingas produktas, (5,03 g), lyd. t. 137-139%.

BMR (CDCl,, 270 MHz) § : 1,17 (6H, s), 2,89 (3H, s),3,15 (3H,s),
3,56 (34, 4), 5,12 (1H, t), 7,17 (14, &), 7,30 (1lH, dd), 7,69

(lH, d)[ 9’49 (lH, S)o

3 stadija
2-chloro-4-(3’-fluoro-2',2"-dimetilpropionamido)-N,N-dime-

tilbenzamido gavimas.

2-chloro-4-(3'-hidroksi-2’,2’-dimetilpropionamido)-N,N-di-
metilbenzamidas (1,008 g) sausame metileno chloride (40 ml) 3
valandas buvo laSinamas j dietilaminosieros trifluorida (DAST)
(0,68 g) sausame metileno chloride (20 ml) -70%¢ temperatiiroje.
Po pusés valandos buvo dar pridéta DAST (0,128 g) ir tirpalas .
buvo maiSomas -70°C temperaturoje puse valandos, po to per nak-
ti susSilo iki kambario temperatiiros. Reakcijos miSinys buvo per-
plautas vandeniu, iSdZziovintas ir iSqgarintas, taip gaunant pu -
tas. Jos buvo sutrintos su heksanu, ir buvo gautas reikalingas
produktas kaip blySkiai oranziniai milteliai (0,269 g), lyd.t.

152-154°c.
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BMR (CDC13, 270 MHz) 9 : 1,32 (6H, d), 2,86 (3H, s), 3,12(3H,s),
4,48 (2H, 4),-7,23 (1H, &), 7,39 (1H, &d4), 7,75 (14, 4), 7,77

(1H, s).
9 PAVYZDYS

Sis pavyzdys iliustruoja 2-chloro-4-(3'-metoksi-2’,2'-di -
metilpropionamido)-N,N-dimetilbenzamido gavimg (40 junginys 1

lenteléje).

Bario oksido (2,608 g) ir bario hidroksido (0,540 g) buvo
pridéta i 2-chloro-4-(3'-~hidroksi-2’,2’'~dimetilpropionamido)-
N,N-dimetilbenzamidg (0,510 g) DMF (20 ml) 0°¢ temperatiiroje .
Pamai$ius 15 minudiy 0°c temperatlroje buvo jlaSinta metilo jo-
dido (3,64 g). Leidus per dvi valandas suSilti iki kambario te-
mperatiros, ilreakcijos misini buvo pridéta metileno chlorido,
tada misSinys buvo filtruojamas per celitg. Organiné frakcija
buvo isdziovinta bei iSgarinta, taip gaunant judry skysti,kuris
buvo gryninamas DESC (eliuentas: etilo acetatas), ir buvo gau -~
tas reikalingas produktas kaip kieta medZiaga (0,101 g), lyd.t.

101-103°c.

BMR (CDC1 270 MHz) § : 1,24 (64, s), 2,86 (3H, s), 3,12 (3H,s),

3!
3,43 (24, s), 3,51 (3H, s), 7,21 (1H, &), 7,39 (1H, 4&d), 7,75

(14, 4), 9,05 (1H, s).

10 PAVYZDYS

Sis paVyzdys iliustruoja 2-chloro-4-(2',2'-dimetil-tio -
proionamido)-N,N-dimetil-tiobenzamido ir 2-chloro-4-(2',2'-di -
metilpropionamido)-N,N-dimetil-tiobenzamido gavimg (atitinkamai

3 ir 1 junginiai 3 lenteléde).

2-Chloro—4-(2',2’-dimetilpropionamido)—§,§—dimetil-benza—

midas (1,00 g) buvo suspenduotas sausame toluole (10 ml) ir per
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5 minutes mazomis porcijomis buvo pridéta Lawesson reagento
(0,73 g) kambario temperatliroje. Suspensija buvo virinama su
griztamu Saldytuvu 1 valandg, taip gaunant skaidry tirpalg, ta-
da toluolas buvo isgarintas, ir buvo gauta klampi derva, kuri
buvo chromatografuota, naudojant silikagelj (eliuentas: metile-

no cloridas), gauti du produktai:

1. 2-chloro-4-(2',2’-dimetil-tiopropionamido)~-N,N-dimetil-tio -

benzamidas (0,104 g), lyd. t. 154-156°C.

BMR (CDC1 270 MHz) : 1,47 (94, s), 3,14 (3H, s), 3,60

3'
(34, s), 7,29 (11, 4), 7,52 (1H, 44), 7,82 (1H, s), 8,85

(1H, ps).

2. 2-chloro-4-(2',2'-dimetilpropionamido)-N,N-dimetiltiobenza~

midas (0,475 g), lyd.t. 164 - 167°C.

BMR (CDC1 270 MHz) : 1,31 (94, s), 3,11 (3H, s), 3,58

3"
(34, s), 7,25 (11, &), 7,33 (14, 4d), 7,38 (1H, ps), 7,74

(14, s).

11 PAVYZDYS

Sis pavyzdys iliustruoja 2-chloro-4-(2',2'-dimetil-tio -
propionamido)-N,N~-dimetil-benzamido gavimg (2 junginys 3 lente-
léje).

1l stadija

3-chloro-4-N,N-dimetilkarbamoilfenilo izotiocianato gavi-

mas.

Tiofosgenas (1,15 g) per 3 minutes buvo sulaSintas i nat-
rio bikarbonatg (1,68 g), suspenduotg ir maiSomg vandenyje kam-
bario temperatiiroje. Tada porcijomis per 20 minuciy buvo pridé-

ta 4-amino-2-chloro-N,N-dimetilbenzamido (1,00 g), palaikant
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temperatirg apie 20-25°¢C. Dpar po 15 minuc¢iy ruda suspensija bu-
vo ekstrahuota metileno chloridu, organinis sluoksnis buvo is =~
dziovintas ir iSgarintas, taip gaunant reikalingg produkta kaip
oranzing-geltong kietg medZiagg (1,18 g), kuri buvo naudojama

be tolesnio gryninimo.

BMR (CDC1 270 MHz) § : 2,86 (3H, s), 3,13 (34, s), 7,17 (1H,

3'
ad), 7,26 (1H, s), 7,28 (1H, 4).

IR (nujolas): 2140 - 2080 (ps), 1630 cm—l.

2 stadija
2—chloro—4-(2',2'-dimetil—tiopropionamido)-E,E—dimetilben-

zamido gavimas.

Tret-butillitis (3,2 ml 1,74 tirpalo pentane) per 20 minu-
¢iy buvo pridétas i maiSomg 3-chloro-4-N,N-dimetilkarbamoilfeni-
lo izotiocianatg (1,17 g) THF azoto atmosferoje -70° temperati-
roje. Pamaisius 20 minuéiy Sioje temperatiiroje, atsargiai buvo
prideta vandens, po to koncentruotos druskos rigSties. MiSinys
buvo ekstrahuotas matileno chloridu, kuris paskui buvo isdzio-
vintas ir isgarintas, taip gaunant lipnig rudg kietg medziagg
(1,23 g). Ji buvo gryninama DESC (eliuentas:etilo acetatas),kad
buty gauta geltona derva (0,099 g). Sutrynus su eteriu/toluolu
buvo gautas reikalingas produktas kaip geltona kieta medZziaga,

1yd. t. 120°C (su skilimu).

BMR (CDC1 270 MHz) % : 1,66 (94, s), 2,88 (3H, s),3,14 (3H,s),

3'
7'25 (lH, d)’ 7’45 (1H' dd), 7’64 (1H’ d)' 8'82 (lH’ pS)-

12 PAVYZDYS

8is pavyzdys iliustruoja 2-chloro-4-(2',2'-dimetilpent-4'-

inamido)-N,N-dimetil-benzamido gavimg (66 junginys 1 lenteléje).
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1 stadi ja

Etilo 2,2-dimetilpent-4-inocato gavimas.

Licio diizopropilamidas (13,7 ml 1,5M mono-THF komplekso
tirpalas cikloheksane) per 20 minuliy buvo suladintas i maisomg
etilo izobutirato (2,38 g) tirpalg sausame THF (10 ml) azoto
atmosferoje, palaikant temperatiirg zemiau -60°C. Po valandos
buvo jlasinta propargilo bromido (2,45 g) sausame THF (5 ml) ,
palaikant temperatiirg Zemiau -60°c. Reakcijos miSiniui buvo lei-
sta at8ilti iki kambario temperatiiros per 2 valandas ir tada jis
buvo supiltas j vandenj bei ekstrahuotas etilo acetatu. Etilo
acetato frakcija buvo iSdziovinta ir iSgarinta, taip gaunant or-
anzinj-ruda skystj, kuris buvo distiliuotas (XKugelrohr, llSoc/

60 mm) ir bqu gautas reikalingas produktas (1,39 g).

BMR (CDC1 270 MHz) § : 1,19 (3H, t), 1,21 (6H, s), 1,93

3!
(1H, t), 2,38 (24, 4), 4,08 (2H, q).

2 stadija

2,2-dimetilpent~4-inoinés rigSties gavimas.

Etilo 2,2~-dimetilpent~4-inoatas (1,39 g) buvo mai3omas su
kalio hidroksidu (1,07 g) metanolyje (20 ml) 7,5 valavdos 40°C
temperatiroje, tada paliktas stovéti per naktj. Po to reakci -
jos miSinys buvo supiltas j vandenj ir perplautas etilo acetatu.
Vandeninis sluoksnis buvo parigStintas ir ekstrahuotas etilo
acetatu. Sis sluoksnis buvo i3dZiovintas bei iSgarintas ir buvo

gauta reikalinga rigsStis kaip skystis (1,05 g).

BMR (CDC1 270 MHz) § : 1,32 (6H, s), 2,04 (1H, t), 2,47(2H,d).

3’

IR (skysta plévelé): 3300, 3000-2500, 1720 cm_l.
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3 stadija
2-chloro-4-(2',2'-dimetil-pent-4-inamido)-N,N-dimetilben-

zamido gavimas.

2,2-Dimetilpent-4-inoiné rigs$tis buvo maiSoma sausame ete-
ryje (15 ml) kambario temperatiliroje ir maiSant buvo jlaSinta ok-
salilo chlorido (1,53 g) sausame eteryije (5 ml). Uzbaigqus las$i -

+

nimg misSinys buvo maiSomas puse valandos.

Mi8inys buvo dekantuotas bei eteris buvo isSgarintas ir bu-
vo gautas anhidridas (0,417 g) kaip blySkus skystis, kuris buvo
naudojamas be tolesnio gryninimo.

I maiSomg 4-amino-2-chloro-N,N-dimetilbenzamido (0,524 g) ir
trietilamino (0,534 g) tirpalg metileno chloride buvo pridéta
2,2-dimetilpent-4~-inoinés karboninés rugSties chloranhidrido
(0,417 q) 0-5%¢ temperatiroje. Po l% valandos maisymo reakciijos
misinys buvo perplautas atskiesta druskos rigsStimi, vandeniniu
natrio bikarbonatu ir vandeniu. Metileno chlorido tirpalas bu-
vo i8dziovintas ir isSgarintas, taip gaunant putas, kurios kris-
talizavosi, ir buvo gautas reikalingas produktas kaip blyskiai

oranziné kieta medziaga (0,606 g), lyd. t. 154-155°C.

BMR (CDC1 270 MHz) & : 1,40 (6H, s), 2,17 (1H, t), 2,52(2H,4),

3l
2,87 (34, s), 3,13 (34€, s), 7,05 (14, &), 7,33 (1H, &d4), 7,64

(1H, 4).

Toliau pateikiami kompozicijy, tinkamy naudoti Zemés {kio
ir sodininkystés tikslams, kurios gali biti sudarytos i§ 3io
iSradimo junginiy, pavyzdZiai. Sios kompozicijos sudaro dar vie-

ng $io isradimo aspekta. Procentai yra svorio procentai.

13 PAVYZDYS

Emulquojamas koncentratas yra gaunamas, sudedant ir mai-
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Sant ingredientus, kol jie visi iStirpsta.

1 junginys i§ 1 lentelés 10%
Benzilo alkoholis 30%
Kalcio dodecilbenzolsulfonatas 5%
Nonilfenoletoksilatas (13 moliy etileno oksido) 10%
Alkilbenzolai 45%

14 PAVYZDYS

Aktyvus ingredientas buvo iStirpintas metileno dichlori-
de ir gautu skysc¢iu buvo apipurkS$tos atapulgito molio granu -
les. Tirpikliui buvo leista isSgaruoti, taip gaunant granuliy

pavidalo kompoziciijg.

2 junginys 1 lenteléije 5%

Atapulgito granulés 95%

15 PAVYZDYS

Kompozicija, tinkama naudoti sékly beicavimui, paruo3ia-

ma sumalant ir sumai$ant Siuos tris ingredientus.

3 junginys 1 lenteléije 50%
Mineralinis aliejus 2%
Kinietiskas molis 48%

16 PAVYZDYS

Dulkinami milteliai (dustas) gaunami, sumalant ir sumai-

Sant aktyvy ingredientg su talku.

4 junginys 1 lenteléije 5%

Talkas 95%

17 PAVYZDYS

Suspensinis koncentratas gaunamas sumalant rutuliniu mali-
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nu ingredientus ir pagaminant gautos maltos masés ir vandens

suspensija.

5 junginys 1 lenteléie 40%
Natrio lignosulfonatas 10%
Bentonito molis 1%
Vanduo 49%

i kompozicija gali biiti naudojama kaip apipurs$kimo prie-
moné, atskiedZiant vandeniu arba tiesiai naudojant sékly apdo -

rojimui.

18 PAVYZDYS

Drékinami milteliai gaunami, sumai$ant kartu ir sumalant

ingredientus, kol jie visi yra kruop$ciai sumaidyti

6 junginys 1 lenteléje 25%
Natrio laurilo sulfatas 2%
Natrio lignosulfonatas 5%
Silicio dioksidas 25%
Kinietiskas molis 43%

19 PAVYZDYS

Junginiai buvo bandomi pries$ jvairius augaly grybelinius

susirgimus. Buvo naudojamas toks bidas.

Augalai buvo auginami John Innes komposte (Nr.l ir 2)
4 cm diametro mazuose puodeliuose. Bandomi junginiai buvo nau-
dojami arba kaip misSinys vandeniniame Dispersol T tirpale,arba
kaip tirpalas acetone ar acetone/etanolyje, kurie pries naudo-
jimg buvo atskiesti iki reikiamos koncentracijos. Lapy ligoms
priemonémis (100 l./mil. aktyvaus ingrediento) buvo apipurs$-

kiami lapai ir taip pat augaly Sakny sistema dirvozemyje. Api-
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purskimas buvo atliekamas iki maksimalaus iSsilaikymo ir Sak -
nys apdorojamos iki galutinés koncentracijos, ekvivalencios

apytikriai 40 dal./mil. aktyvaus ingrediento sausame dirvoze -
myje. Buvo pridéta Tween 20, norint gauti galutine 0,05% kon -

centracijg, kai buvo apipur$kiamos griidinés kultiros.

Daugelyje bandymy junginiais buvo apdorojamas dirvoZemis
(Saknys) ir lapai (apipur$kiant) vieng arba dvi dienos pries
augaly inokuliacijg susirgimu. ISimtis buvo bandymas su Erysi-

phe graminis, kuriame augalai buvo inokuliuoti 24 valandos

prie$ apdorojimg. Lapy patogeniniai organizmai buvo perne$ami
apipurSkiant spory suspensijomis bandomy augaly lapus. Po ino-
kuliacijos augalai buvo patalpinami tinkamoje aplinkoje, kad

infekcija galéty vystytis, tada inkubuojami, kol susirgimg ga-
lima buvo jvertinti. Laikotarpis tarp inokuliacijos ir jverti-
nimo svyravo tarp 4 ir 14 dieny priklausomai nuo susirgimo ir

aplinkos.
Susirgimo naikinimas buvo vertinamas pagal tokig skale:

4 = susirgimo néra

3 = pedsakai-5% susirgimo, lyginant su neapdorotai augalais

2 = 6-25% susirgimo, lyginant su neapdorotais augalais
1 = 26-59% susirgimo, lyginant su neapdorotais augalais
0 = 60-100% susirgimo, lyginant su neapdorotais augalais.

Rezultatai pateikti 4, S ir 6 lentelése.



61 -

LT 3710 B

4 14 0 0 0 0 T

4 v 0 € 0 0 11

14 4 0 0 0 0 0T

T b T 0 0 0 6

1 £ b v 0 4 3

0 £ 0 - ¢ £ L

< 14 0 4 C € 9

v 14 [4 4 0 14 £

€ 4 - v T € 14 w

14 0 0 0 e 0 r m

14 4 ¢ T 0 4 z

13 14 9 0 2 z T
(TexopTuod)| (SeHORUAA) (TeINGDTI SPUBZ ) (sA1890) Aamﬂmmﬂzv%AHmeaﬂ>xv wammg LT
sue3jsajul BTODT3TIA | BTOOTIDPTUDRIY stTenbonusr STUTLRID M m EIN

exoyjydoldlyg |eaedowseid r10ds50013) 2TANUDA ayG1siay m EIUTOONG W olutbunp
| |

oT1o3us| ¥




62 -

LT 3710 B

4 lentelé (tegsinys)

Junginio
Nr.

(1 lentele)

Puccinia

Raocondita

19}

(Kvieciai)

=

re

e

siphe

(0]
=

sfaminle

i

(Mieziai)

Venturia

Inaequalis

(Obelys)

Cerceospora

rachidicola

(Zemés rieSutai)

Flasmopara
Viticola

(Vynuogés)

Phytophthora

Infestans

(Pomidorai)

17

[y
o

[ N S

Q8]

B
o N0 = O W

8o

N O O O O O G O W o

o

O O O C NN G O O @ it

2

OV O © O s o

w o o

O O O O O© O N O = o

L A L -

L= S = 2~ S~ S N

L S N S L T S T~ N~ SN

N




63 -

LT 3710 B

0 4 0 ¥ 0 0 LE

0 £ 0 v € 0 9¢

£ 4 £ v ¢ 0 H¢€

y ' € ¢ 0 0 Ve

b4 14 0 3 T [A e

4 3 0 4 d T <t

4 14 0 0 0 0 Tt

iy | 4 0 0 < Qg

4 4 0 b4 0 € 6¢

0 4 13 0 0 0 g¢

0 |4 [4 o 0 0 Le

£ i £ _ 0 0 0 &z

€ - 0 | ¥ T Q S¢C
(Teaoptuiodg)| (sabonulp) (Te3angaTa ssuey ) (SAT240) ! (TRIZOTR)| (TRIDDTAY) | (STHIuUD | 1)

surjlSoIUX PTODIJTA | BTODIDIYORIY stTenbzour STUTURIO | PRTPUODSY TN
vaoyaydoilAyd iedowseTd vi0d30012) BTIN3USA cydisdag BTUIDONG otuthunp

‘aTojual p




LT 3710 B

4 lentelée (tesinys)

Junginio
Nr.

(1 lentelé)

Puccinia
Reconcdita

(Kvieciai)

Erysiphe
Graminls

(MieZzial)

Venturia
Inaequalis

(Obelys)

Cercocpora
Arachidicola

(Zemés riedutai)

Plasmopara
Viticola

(Vynuoges)

Phytophthora

Infecstans

(Pomidorai)

W L
[¢3]

N

(o2

(%
e 3 G o

()

o O O O

(V5]

<Q

O O

o O O

W= W

(O8]

W W b W i




~ 85 -

LT 3710 B

1
€ 4 - 0 9] 0 L
0 £ [ 0 Q 0 m
1% 14 - 0 - 0 S
14 |4 0 0 g 0 v
€ |4 0 0 0 0 £
12 - 0 e T 0 C
i 0 0 0 0 0 T
. Au_.muo:fccav (sebonuldp)| (Te3ansota m@;@mv. (sA{eqyy) (TeTZOTI) {(T21021A)) Am,ﬂ.uu:.ﬁ. Z)
SuvlSIIUI eIODTITA BTODTPIYRLIY stTEeNndD? STUTWRIL | RITPUCIVY | "aN
z21oy3ydolAyg |tarcowuseid vI10dsco13] ©TIN}U audisazg BIUIDONd m oiuTbunp
|

9T9IUST ¢




€6

LT 3710 B

6 lentelé

————————

Junginio

Nr.

(2 lenteld)

Puccinia

Recondita

(Kvieciai)

(2]
=
<
n
,,J
e
o}
o

O]
=
o
3
o]
t
©

(MieZiai)

(Obelys)

Venturia

Inaeqgualis

Cercospora

Arachidicola

(Zemés riesutai)

Plasmopara

Viticola

(Vynuogeés)

Phytophthora

Infestans

(Pomidorai)

[E9]

(3]

384

b

1990 m. sausio 4 d.




- 67 - L:r:371()E3

ISRADIMO APIBREZTIS

1. Junginys, kurio formulé yra (I):

X E A
R4///C\\\\N c//Y
g3 Syl (1),
o) B \\2

kur A ir B nepriklausomai yra H, fluoro, chloro, bromo, Cl_4al—
kilo, Cl_4alkoksi arba halo(Cl_4)a1kilo grupoe, su sglyga, kad A
ir B kartu néra H; D ir E nepriklausomai yra H arba fluoras; Ry
. 2 .
1-42lkoksi; R yra Ci-42lkilas, C,_,
1

alkoksi arba galimai pakeistas fenilas, arba R™ ir R2 kartu su

yra H, Cl_4alkilas arba C

azoto atomu, prie kurio jie yra prijungti, jungiasi sudarydami
morfolino,piperidino, pirolidino arba azetidino zieda, kuris yra

galimai pakeistas C alkilu; R3 yra H; R4 yra trichlormetilas,

1-4

C,_g alkilas (galimai pakeistas halogenu, Cy.g @lkoksi arba

R’S(0) , kur R’ yra C alkilas, C alkenilas arba C alki-
n 1-4 2-4

2-4

nilas ir n yra 0,1 arba 2), ciklopropilas (galimai pakeistas ha-

logenu arba Ci_galkilu), C,_g alkenilas, C,_galkinilas, al-

Co-g

koksi, mono- arba di(Cl_4)—a1kilaminas arba grupé R"ON=C(CN),ku-

rioje R" yra C alkilas, arba R3 ir R4 kartu su grupe C(0)N ,

1-4

prie kurios jie yra prijungti, jungiasi sudarydami azetidin-2-

ono ziedg, kuris galimai yra pakeistas halogenu arba C alki -

1-4

lu; ir X bei Y nepriklausomai yra deguonis arba siera.

2. Junginys pagal 1 punktg, b e s i s kiriantis tuo,

kad A ir B nepriklausomai yra H, fluoras, chloras arba bromas,

su sglyga, kad abu A ir B kartu néra H; D ir E abu yra H; R{
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yra vandenilis arba C alkilas; R2 yra C,_,alkilas, alko-

1-4 C1-4
ksi arba fenilas, arba Rl ir R2 kartu su azoto atomu, prie kurio
jie yra prijungti, jungiasi sudarydami morfolino, piperidino,pi-
rolidino arba azetidino Zieds, R3 yra vandenilis; R4 yra C3~6
alkilas (galimai pakeistas halogenu, metoksi, metiltio arba met-
ilsulfonilu), ciklopropilas (galimai pakeistas metilu), C3_6al

kenilas, Cl—4 alkoksi arba grupé CH3OH=C(CN); ir X bei Y abu yra

deguonis.

3. Junginys pagal. 1 punktg, be s i s kiriantis tuo,kad
A yra chloras; B, D ir E visi yra H; Rl yra vandenilis, metilas
arba etilas; R2 yra metilas, etilas arba fenilas, arba Rl ir R2
kartu su azoto atomu, prie kurio jie yra orijungti, jungiasi su-
darydami morfolino arba piperidino Zieds; R3 yra vandenilis; R4

yra C3_4 alkilas arba ciklopropilas; ir X bei Y abu yra deguonis.

4.Junginys pagal 1 punktg, be s i skiriantis tuo, kad
A yra chloras; B, D ir E visi yra H; Rl ir R2 nepriklausomai yra
metilas arba etilas, arba kartu su azoto atomu, prie kurio jie

yra prijungti, jungiasi sudarydami morfolino arba piperidino %ie-
ag; R3 yra vendenilis; R4 yra izo-propilas, t-butilas arba ciklo-

propilas; ir X bei Y abu yra deguonis.

5. Junginys, kurio formulé yra (I.1l):
A

0
cH, ||
‘/C\ 2°
Z—T riz C\/ (I.l),
H ( )
CHg B Tl

kur A ir B nepriklausomai yra chloras, bromas ar metilas, arba
B yra H; ir 72 yra fluoras, chloras, bromas, metilas, etilas ar -

ba metoksi.
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Junginys pagal 5 punktg, be s i s kiriantis tuo,

xad B yra H arba A ir B abu yra chloras arba abu yra metilas.

7.

Junginys pagal 5 punktg, be s i s kiriantis tuo,

kad A yra chloras arba bromas; B yra H arba A ir B abu yra chlo-

ras; ir Z yra metilas.

8.

Junginio pagal 1 punktg gavimo budas:

a) kai X ir ¥ abu yra deguonis ir R3 yra H

i) vykdo junginio, kurio bendra formulé (VI):

E A

(0]
H,N C/ 1
N\ (VI)

R
/
AN
D B R2
reakcijg su chloranhidridu R4COC1 tinkamame tirpiklyije,
dalyvauijant bazei;

ii) vykdo junginio, kurio bendra formulée yra (IX):

0 : E A

(IX)

N
/
/N

H Ccl

reakcija su aminu RleNH tinkamame tirpiklyje, dalyvau-

jant bazei arba RlRZNH pertekliui;

arba

iii) vykdo junginio, kurio bendra formulé (XXXIII):

E A
(0]

!
N ’/R (XXXIII)

N

L C
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reakcijg su bendros formulés R4—CO—NH2 junginiu ir ba -

YA

b) kai X ir Y abu yra deguonis ir R3 bei R4 kartu su grupe

C(O)N sudaro ziedsg, kurio formulé yra

‘P.
c/\
\/

Hy

U1

6

i) jungini, kurio bendra formulé yra (X):

(0] E A
5 I‘
(0]
NN A
6//' | AN //R (x)
CH,X' H N
B \\RZ

apdoroja baze dvifazéje sistemoje, susidedandioje i§ or-
ganinio tirpiklio ir vandens, dalyvaujant fazés perne -

Simo katalizatoriui;

c) kai X ir Y abu yra deguonis, R§ yra H ir R4 yra grupe

RS
\
FP—C —

R9

i) vykdo junginio, kurio bendra formulé yra (XVII):

? E A -
8 !
R C 0
Br \C/ \N / \ C/ Rl (XV11)
l 9 ! ~N. 7
R H — N _
D B \R2

reakcijg su fluorido pernesSimo reagentu tinkamame tir-

piklyje;
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d) kai X ir Y abu yra deguonis, R3 yra H ir R4 yra grupe

i) vykdo junginio, kurio bendra formulé yra (XIX):

E A
r® o 0
Vol 74 1
HOCH,—C —C—N C R (XIX)
2 l9 | \ /
R H N
N2
D B R

reakcijg su fluorinancia medziaga tinkamame tirpikly-
je;

arba

ii) vykdo junginio, kurio bendra formulé yra (VI):

/s
N (VI)

reakcijg su chloranhidridu, kurio formulé yra (XXXV):

8

R 0
i H

FCH,C —— C—0r ( XXXV )
|
=9

tinkamame tirpiklyje, dalyvaujant bazei,

: . . . . 3
e) kai X yra dequonis arba siera, Y yra siera ir R™ yra H,

i) vykdo junginio, kurio bendra formulé yra (II):
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R*" N C —N ‘ (11)-

reakcijg su tioninimo reagentu tinkamame tirpiklyje, kad
blity gautas arba (I) formulés junginys, kuriam X yra de -
guonis, Y yra siera ir R3 yra vandenilis, arba bendros
formulés junginio, kuriam X yra deguonis, Y yra siera ir
R3 yra vandenilis, ir (I) bendros formulés junginio, ku-

. . . . 3 - c v
riam X bei Y abu yra siera ir R” yra vandenilis,midinys;

. . L 3
f) kai X yra siera, Y yra deguonis ir R~ yra H,

i) vykdo izotiocianato, kurio bendra formulé (XXIII):

E A
0
S=C=N & 1 (
-Cs= R XXIII)
N/
N
D B g2

reakcijg su metaloorganiniu reagentu R4Li arba R4MgHal

tinkamame tirpiklyije -78°% - +25% temperatiroje; arba
ii1) vykdo chloranhidrido, kurio formulé yra (XXVI):

S E A
I /S

C 0
Y/
R4/ Ny 7 (XXVI)
[ N
H cl

reakcijg su aminu RleNH, dalyvaujant bazei; arba

g) kai X ir Y abu yra deguonis, R3 vra H ir R4 yra grupé

r8

|
R110CH2—C
i

R

9
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i) vykdo junginio, kurio bendra formulé yra (XIX):

. | // \\
HOCHZ——'C——'C-' C

'9

/ o

R Y(XIX)
—— N '

reakcijg su halogenidu R"-Hal, dalyvaujant bazei tinkama-

me tiroiklyje; kur a, B, D, E, Rl, R2 ir R4 (isskyrus kur

nurodyta kitaip) yra tokie, kaip nurodyta 1 punkte, RS ir

Rs'yré H, C1-4 alkilas arba halogenas, R8 ir R9 yra H ,

c alkilas arba C,_, haloalkilas, Rl1 yra C alkilas,

1-4 1-4

X" yra chloras, bromas arba jodas, Hal yra halogenas ir L

yra paliekanti grupé.

Fungicidineé kompozicija, susidedanti i¥ fungicididkai akty-

vaus kiekio aktyvaus komponento ir fungicidi$kai priimtino

ned3iklio arba skiediklio, be s i s kiriant.i tuo, kad

10.

aktyvus komponentas yra junginys pagal 1-mgji punktg.

Kovos su grybeliais bldas, be s iskiriantis tuo,
kad augalus, augaly séklas arba augaly ir sékly pazeidimo
vietas apdoroja junginiu pagal 1 punktg arba kompozicija pa -

gal 9 punktg.
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