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Cikliniai amidai, kurie naudojami kaip fungicidai, kuriy bendra formulé |1, kurioje:
Ayra O; S; N; NR% arba CR':

GyraC arba N;

WyraOarba S;

Xyra OR', $(0),,R halogenas;
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R', R? ir R® nepriklausomai vienas nuo kito, i$ dalies, yra C,-Ce-alkilas;

Y gali biiti -O-; -S(O),; -CHR®O-; -OCHR®- arba -CHR®O-N=C(R’)-;

Z gali biti galimai pakeistas cikloalkilas, fenilas, piridinilas, pirimidinilas arba naftilas; ir
R®, R* R%, R’, R'*, mir n yra nurodyti apradyme.
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Isradime pateikti cikliniai amidai, pakeisti a-padétyje jvairiomis arilo
grupemis, jy agrotechniskai tinkamos druskos ir kompozicijos ir jy, kaip bendry arba
selektyviy fungicidy, panaudojimo budai.

Europos patente EP-A-398 692 apradyti amidai, kuriy formulé (i), kaip
derliaus apsaugos fungicidai. Formulés (i) junginiai yra:

R4
R5
z” A
RIR&NO R\N
13

i
kurioje
R! it R? Kiekvienas yra vandenilis, Zemesnysis alkilas arba Zemesnysis
cikloalkilas.

Visi junginiai, apra$yti EP-A-398 692, turi arilo puse, sujungty su aciklinio
alkoksiiminoacitamido grupe. Jame neapra3yti cikliniai amidai pagal &j radims.

Paraifkoje WO 93/07116 aprasyti junginiai, kuriy bendra formulé (i), kaip
derliaus apsaugos fungicidai. Junginiai, kuriy bendra formulé (ii) yra:

|
(G‘Iz)n —C—7R2

kuriojc:



~
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Sio iéradimo cikliniai amidai nurodytoje paraiskoje taip pat neaprasyti.

J. Heterocyclic Chem., (1987), 24,465, J. Heterocyclic Chem., (1988), 25,
1307,and Australian J. Chem., (1977), 30 (8), 1815 aprasomi, atitinkamai, 4-

nitrofenilizoksazolai (iif), fenilpirazolonai (iv) ir ariltiaizolinonai (v).

NO2

MCO G{ CH
v 0 3H0 o MW o
0—N

N—N S—N
\Me / \ \
H H Me
™ v
Taéiau apie fungicidinj panaudojimg ir ortopakeistus junginius pagal ifradimg

nurodytoje literatiroje nekalbama.

Siame ifradime pateikti junginiai, kuriy bendra formulé (I) apima visus
geometrinius izomerus ir stereoizomerus, jy agrotechniskai tinkamas druskas,
agrotechninius junginius, j kuriuos jie jeina, ir jy, kaip fungicidy, panaudojimg:

R4
2y

R3
Y/Z

X\( YW
A—N
\R2
- . l
kurioje

Ayra O: S, N; NRS; arba CR#;

G yra C arba N; su salyga, kad kai G yra C, A yra O, S arba NR? ir
fliuktuojanti dviguba jungtis yra prijungta prie G; ir
kai G yra N, A yra N arba CR ir fliuktuojanti dviguba
jungtis yra prijungta prie A;

W yra O arba §;

X yra ORY S(O)ran; arba halogenas;
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R}, R? i R’ kiekvienas nepriklausomai yra H; Cy-Cg-alkilas; Cq-
Ce-halogenalkilas; C,-Cg-alkenilas; C;-Cg-halogenalkenilas; Cy-
Ce-alkinilas; Cp-Cg-halogenalkinilas, C3-Cg-cikloalkinilas; Cy-
C4-alkilkarbonilas; C,-C,-alkoksikarbonilas; arba benzoilas,
galimai pakeistas RI;

R? ir R* kiekvienas nepriklausomai yra H; ciano; nitro; C-Cg-
alkilas; C;-Cg-halogenalkilas; C,-Cg-alkenilas, Cp-Cq-
halogenalkenilas. C;-Cg-alkinilas: C-Cg-halogenalkinilas; C;-Cg-
alkoksi, Cy-Cg-halogenalkoksi; Cy-Cg-alkeniloksi, arba Cy-Ce-
alkiniloksi;

Y yra -O-; -S(O)n- ; -CHR®-CHR®-;-CR®=CRS-; -C=C;-CHR®0-; -
OCHR®; -CHR®S(O)u-; -S(O)n CHR®-; -CHR80-N=C(R7)-; -(R7)C=
N-OCH(R®)-; -C(RT)=N-0-:-O-N=C(R")-; -CHRPOC(=0)N(R)-;
arba tiesiogine jungtis, ir Y rySio kryptis yra apibrézta taip, kad dalis,
atvaizduota j kair¢ rysio puse, yra sujungta su fenilo ziedu ir dalis,
atvaizduota j desing rysio pusg, yra sujungta su Z;

R® yra nepriklausomai H arba Cy-Cs-alkilas;

R’ yra H; Cy-Cg-alkilas; C{-Cg-halogenalkilas; C1-Cg-alkoksi, C;-Cg-
halogenalkoksi, CZ-CG-alkenilas;Oz-Cﬁ-halogcnalkenl'las;C2-C6-
alkinilas;C,-Cg-halogenalkinilas;C3-Cg-cikloalkilas;C,-Cy-
alkilkarbonilas; C,-Cg-alkoksikarbonilas; ciano; arba morfolinas;

Z yra Cq-Cg-alkilas, CZ-C-lq-alkenilas, arba Cy-Cqp-alkinilas, kiekvienas
galimai pakeistas R, arba Z yra C3-Cg-cikloalkilas arba fenilas,
kiekvienas galimai pakeistas vienu i§ Rg, Rlo_, arba abiem R’ ir Rlo;
arba Z yra nuo 3 iki 14-nario nearomatinio heterociklinio ziedo
sistema, parinkta i§ monociklinio Ziedo sistemos, kondensuoto biciklinio
ziedo ir kondensuoto triciklinio Ziedo, arba Z yra nuo S iki 14-nario
aromatinio ziedo sistema, parinkta i§ monociklinio Ziedo, kondensuoto
biciklinio Ziedo ir kondensuoto triciklinio Ziedo grupés, kiekvieno
nearomatinio arba aromatinio Ziedo sistema turi nuo 1 iki 6
heteroatomy, nepriklausomai parinkty i§ grupés 1-4 azoto atomy, 1-2
deguonics atomy ir 1-2 sieros atomy, kiekviena nearomatinio arba
aromatinio Ziedo sistema galimai pakeista vienu i§ Rg, R19 arba abiem
R%ir R10 ; arba

R ir Z kartu yra paimti § CH,CH,CH,, CH,CH,CH,CH,,
CH,CH,OCH,CH,, kiekvicna CH, grupé galimai, pakeista 1-2

halogeno atomais; arba

Y ir Z kartu sudaro R’ ;
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(R%q ; arba

Y ir Z kartu su fenilo Ziedu sudaro naftaleno Zieda, pakeista bet kuriame
ziede nepastovioje vietoje RY grupe, su salyga, kad kai R, Yir Z
paimti kartu su fenilo Ziedu suformuoja naftaleno Zieda, pakeistg R4, ir
Avyra S, Wyra O, X yra SCHj Ir R’ yra CHj, tada R* yra ne H;

1 yra -CHy-; -CH,CHy-; -OCH 5= -CH,0-, -SCHy+ -CH,$- -N(R1®)CH,-;
acba -CH,N( R'®); kiekviena CH, grupé, galimai pakeista nuo 1 iki 2
CHs.

R® yra 1-6 halogeno atomai, C1-Cg-alkoksi; Ci-Cg-halogenalkoksi, C1-Ce-
alkiltio, C;-Cg-halogenalkiltio; C;-Cg-alkilsulfinilas; C;-Cg-
alkilsulfonilas;C3-Cg-cikloalkilas; C3-Cg-alkeniloksi, CO»(C1-Ce-
alkilas), NH(C;-Cg-alkilas); N(Cq-Cg-alkilas)p; ciano arba nitro; arba
r® yra fenilas, fenoksi, piridinilas, piridiniloksi, tienilas, furanilas,
pirimidinilas, arba pirimidiniloksi, kiekvienas galimai pakeistas vienu i3
Rn, R12, arba abjem R ir Rlz;

R’ yra 1-2 halogeno atomai, C1-Cg-alkilas; C1-Cg-halogenalkilas; C;-Cg-
alkoksi,Cy-Cg-halogenalkoksi; Cp-Cg-alkenilas; C,-Cg-halogenalkenilas;
Cy-Cg-alkinilas; Cy-Cg-alkiltio; Cy-Cg-halogenalkiltio; Cq-Cg-
alkilsulfinilas; C;-Cg-alkilsulfonilas; Cs-Cg-cikloalkilas; C3-Cg-
alkeniloksi: CO»(C,-Cg-alkilas), NH(C;-Cg-alkilas), N(Cy-Cg-alkilas)y;
-C(ng):NOR”; ciano arba nitro; arba R’ yra fenitlas, benzilas,
benzoilas, fenoksi, piridinilas, piridiniloksi, tienilas, tieniloksi,
furanilas,pirimidinilas, arba pirimidiniloksi, kiekvicnas galimai pakeistas
vienu i§ Rll, Rlz, arba abiem R ir Rlz;

R10 yra halogenas; C;-Cy-alkilas; C|-C4-halogenalkilas; C;-Cg4-alkokst; nitro;
arba ciano; arba

R ir Rlo, kai prijungtas gretimas atomas, yra paimti kartu kaip -OCH,O-
arba -OCH,CH,O-: kiekviena CH grupé galimai pakeista 1-2
halogeno atomais,

R ir R'? kickvienas nepriklausomai yra halogenas; C{-Cy-alkilas; C1-Cy-
halogenalkilas; Cq-C4-alkoksi; C1-Cy4-halogenalkoksi; nitro; arba ciano;

R yra halogenas; C1-Cjy-alkilas; C;-Cs-halogenalkilas; Cy-Cy-alkoksi; C-Cy-
halogenalkoksi; nitro; arba ciano;
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R yra H; halogenas; C;-Cg-alkilas, Cy-Cg-halogenalkilas; Cy-Cg-alkenilas;
(’5-Cg-halogenalkenilas: C5-Cg-alkinilas: C7-Cg- halogenalkinilas; arba
3-Cg-cikloalkinilas; »

Rls, R16, R7ir R kiekvienas nepriklausomai yra H; C;-Cy-alkilas; arba
tenilas, galimai pakeistas halogenu, C;-Cy4-alkily C1-C4-halogenalkily,
C1-Cy-alkoksi; C1-Cy-halogenalkoksi, nitro arba ciano,

m, n ir q kiekvienas nepriklausomai yra 0, 1 arba 2; ir

p ir r kiekvienas nepriklausomai yra 0 arba 1.

Auksciau naudotas terminas "alkilas", panaudotas vienas arba Zodziy junginyje,
pavyzdziui, "halogenalkilas”, reiskia linijinj arba sakotajj alkilg, t. y. metila, etilg, n-
propily, i-propila arba skirtingus butilo, fenilo arba heksilo izomerus. "Alkenilas"
reiskia linijinius arba $akotuosius alkenus, pavyzdziui, l-propenilg, 2-propenilg ir
skirtingus butenilo, pentenilo ir heksenilo izomerus. "Alkenilas” tai pat reiSkia polieng,
tokj kaip 1,3-heksadienas. "Alkinilas" reiskia linjjinius arba $akotuosius alkinus,
pavyzdziui, etinilo, I-propinilo, 3-propinilo ir heksinilo izomerus. "Alkinilas" taip pat
gali reiksti dalis, sudarytas i3 daugelio triguby jungeéiy, pavyzdziui. 2.4-heksadicnas.
"Alkoksi" reiskia, pavyzdziui, metoksi, etokst, n-propiloksi, izopropiloksi ir skirtingus
butoksi, pentoksi ir heksiloksi izomerus. "Alkeniloksi” reiskia linijinio arba $akotojo
alkeniloksi dalis. Alkeniloksi pavyzdziai apima H,C=CHCH,0, (CH3),C =CHCH,O.
"Alkiniloksi" reiSkia linijinio arba Sakotojo alkiniloksi dalis. Pavyzdziai apima HC=
CCH,0, CH3C=CCH,CH,0. Terminas "halogenas” vienas arba Zodziy, tokiy kaip
"halogenalkoksi, junginyje reitkia fluora, chlorg, bromg arba joda. Toliau, kai bus
panaudotas Zodziy junginys, toks kaip "halogenalkilas”, §is alkilas gali bati dalinaj arba
pilnai  pakeistas halogeno atomais, kuric gali buati vienodi arba skirtingi.
"Halogenalkilo" pavyzdziai apima F3C, CICH,, CF;CH;y it CF3CCly. Terminas
"cikloalkilas”" apima ciklopropilo. ciklopentilo ir cikloheksilo dalis. Terminas
‘nearomatiné heteraciklinio ziedo sistema” apima pilnai jsotintus heterociklus ir
dalinai aromatinius heterociklus. Visas anglics atomy skaifius pakaito grupeje yra
pazymctas "Ci-C", kur indeksai i ir j yra skai¢iai nuo 1 iki 10. PavyzdZiui, Cy-Cy5-
alkilas Zymi nuo metido iki propilo; Cy-alkoksi Zymi CH3CH0: ir Cy-alkoksi Zymi,
pavyzdzini, CH3CH,O arba (CH4),CHO. Kaip aukiéiau nurodyta, Kai junginys, kurio
beadra formul¢ [. sudarytas i§ vieno arba daugiau aromatiniy azota turinéiy ziedy
(Ly., piridindo ir pirimidinilo), visos §iy heterocikly jungtys yra sudarytos per minéty
daliy anglies atoma(us).

Sialomi junginiai, juos turin¢ios kompozicijos ir jy panaudojimo budai jy
geresnio aktyvumo irfarba paprastesnés sintezés tikslu, yra:

Lpasialymas. Auksciau pateiktos formulés I junginiai, kuriuose:

W yra O,
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R! yra alkilas arba halogenalkilas;

R? yra H; C;-Cg-alkilas, C1-Cg-halogenalkilas; arba C3-Cq-  cikloalkilas;

R3 ir R? kiekvienas nepriklausomai yra H; halogenas; ciano; nitro,
C;-Cy-alkilas; Cy-Cg-halogenalkilas; C1-Cg-alkokst; arba Cy-Ce-
halogenalkoksi;

Y yra -O-; -CH=CH-; -CH,0-, -OCH;-; -CH,S(O),- -CH,0-N=C(R)-,
_C(R7)=N-O-; -CH,OC(Q)NH-;  arba tiesioginis rysys;

R’ yra H; C;-Cg-alkilas; C1-Cg-halogenalkilas; Cp-Cg-alkenilas; Cy-Cs-

alkinilas; arba ciano;

Z yra C-Cg-alkilas, galimai pakcistas RS, arba Cy-Cg-cikloalkilas arba
fenilas, kickvienas galimai pakeistas vienu i R?, R arba
abiem R® ir R10; arba 7, yra

R S 1

S
Z1 Z.2 Z3
N‘—ﬁf
A ' f N j N
0 S/ ' O/
4 z5 7.6
N
N\ 4 g . 4 X(N
l ! , O/
RY9 ;Lw
7 Z-8 Z.9
A X ZX N—N
Lov LI ¢
l O
r19
Z-10 11 Z12
N—N ri\
( f \é \
N
S ' o/ S/N

Z13 Z14 Z15



LT 4112 B

Z-16 Z-17

Z-18
A N/\N N
Q@ © 0
Z19 Z.20 291
N/O o °
G U &
Yoy 5 7.2
. O )
Z.25 2.2 2’27
s L
28 2 250
O
. O (F
1’119 ;I(19
Z-31 232 233
? 6)
Q) N
zZu

Z35



LT 4112 B



LT 4112 B

L 0D

Z43 Z49

kickviena grupé galimai pakeista vienu i§ Rg, R arba

abiem R® ir R1%; arba
R3, Y ir Z paimti kartu su fenilo Ziedu sudaro naftaleno Zieds,

pakeist bet kuriame vienu i§ dviejy Ziedy fliuktuojanéiu R?; arba
Y ir Z paimti kartu suformuoja

RS
(@
| %
—(CH)p o— /I
; arba
9
®R7)q

R® yra 1-6 halogeno atomai; C;-Cg-alkoksi; C;-Cg-halogenalkoksi;arba R® yra
fenilas, fenoksi, piridinilas, picidiniloksi, pirimidinilas, arba
pirimidiniloksi, kiekvienas galimai pakeistas vienu i R“, R arba
abiem R!! ir R1%,

R’ yra 1-2 halogeno atomai, C;-Cg-alkilas; C;-Cg-halogenalkilas; C1-Ce-
alkoksi; C;-Cg-halogenalkoksi; Cy-Cg-alkiltio; ¢iano;CO»(Cy-Cg-
alkilas), NH(C1-Cg-alkilas), arba N(C-Cg-alkilas),; arba R® yra Cs-
Cg-cikloalkilas, fenilas, fenoksi, piridinilas, piridiniloksi, pirimidinilas,
arba pirimidiniloksi, kiekvienas galimai pakeistas vienu i§ R“, R1?
arba abiem R’ ir Rlo; Ir

RY yra H; C;-Cg-alkilas; C;-Cg-halogenalkilas; arba fenilas, galimai pakeistas
halogenu, C;-C4-alkilu, Cy-Cy-halogenalkilu, C1-Cy-alkoksi, Cq-Cy-
halogenalkoksi, nitro arba ciano.

2 pasiulymas. 1 pasiillymo junginiai, kuriuose:
Z yra fenilas arba Z-1 iki Z-21, kickvienas galimai pakeistas vienu i§ R?, R10

arba abiem R ir Rm; arba
Y ir Z paimti kartu suformuoja
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(R9)q arba

J yra -CH>- arba -CH,>CH-:
pyra O; ir
ryral.
3 pasiilymas. 2 pasidlymo junginiai, kuriuose:
Ayra O; N; NRS; arba CRHM :
X yra ORY;
R! yra C;-Cs-alkilas,
R’ yra H arba C4-C,-alkilas;
R ir R* kickvienas yra H;
Y yra -O-; -CH=CH-; -CH,0-; -OCH-; -CH,0-N=C(R")-;
arba -CH,OC(= O)NH-,
R’ yra H; C{-Cs-alkilas; arba R! C;-Cs-halogenalkilas; it
Z yra fenilas, piridinilas, pirimidinilas, arba tienilas, kiekvienas galimai
pakeistas vienu i3 R® , R0 , arba abiem RYir RV,
4 pasiulymas. 3 pasiilymo junginiai, kuriuose:
A yra O arba NRS;
G yra G
Y yra -O-; -CH,0-; -OCHj-; arba -CH,O-N=C(R")-; ir
R’ yra H; C,-Cy-alkilas; arba R! C;-C,-halogenalkilas.
5 pasiilymas. 3 pasiilymo junginiai, kuriuose:
“AvyraN arba CR, |
G yraN;
Y yra -O-; -CH,O-; -OCHj5-; arba -CHZO-N=C(R7)-; ir
R’ yra H; Cy-C;-alkilas; arba R Cy-Cy-halogenalkilas.
6 pasialymas. 4 pasitilymo junginiai, kuriuose:
R! yra metilas;
R’ yra metilas; ir
Z yra fenilas, galimai pakeistas vienu i§ R9, Rlo, arba abiem R’ ir R1Y.
7 pasitlymas. 6 pasiilymo junginiai, kur:
R! yra metilas;

R! yra metilas, ir
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Z yra fenilas, galimai pakeistas vienu is Rg, RIO, arba abiem R ir R0,

PripaZinta, kad kai kurie reagentai ir Femiau aprasytos reakcijos sglygos,
ruosiant formulés 1 junginius, gali bati nesuderinami.su kai kuriomis funkcijomis,
apibréztomis R, R, RV R | A, G, W, X, Y ir Z. Siais atvejais jvedimas | sintcze
apsauginiy/nuimanéiy apsaugg seky gali buti bitinas, siekiant gauti norimus
produktus. Atvejai, kada apsauginés grupes yra reikalingos ir kokias apsaugines
grupes naudoti, bus akivaizdas specialistams, Zinantiems cheming sinteze.

Toliau pateikiamas formulés [ junginiy paruosimas, junginiai, pazyméti nuo
formulés Ia iki formulés Ik -imtinai yra jvairds formulés I junginiy pogrupiai. Visi
formuliy Ia iki Ik ir 1 - 39 junginiy pakaitai yra tokie, kaip apibrésta auki&iau formule
I, iSskyrus atvejus, kur nurodyta Kitaip.

Sie i§radimo junginiai gali egzistuoti kaip vienas arba daugiau stereoizomeny.
Ivairds stereoizomerai apima enantiomerus, diastereomerus ir geometrinius izomerus.
Sios srities specialistai supras, kad vienas stereoizomeras gali buti aktyvesnis negu kiti
ir kaip atskirti $iuos streoizomerus. T'odél §is iéradimas apima kompozicijas, atskirus
stereoizomerus ir optiskai aktyvius formulés Ia junginiy miSinius, taip pat
agrotechniSkai tinkamas jy druskas.

Sios srities specialistas supras, kad kai kurie formulés Ia junginiai gali biiti
vienos arba keliy tautomeriniy formy. Pavyzdziui, formulés | junginys, kurio RZ yra
H, gali egzistuoti kaip formulés Ia arba Ib tautomeras arba abiejy formuliy Ia ir Ib

tautomeras. Sis i§radimas apima visas formulés I tautomerines formas.

R4

R3 R3
-

R4
x\(ﬁ;Y w X S _wH
.‘\ \(“ Y
—N
H
Ia

A A—N

o}

Formulés | junginiai gali bati paruosti kaip aprasyta Zemiau operacijomis nuo
1) iki 5)" Operacijos nuo 1) iki 4) apraSo sintezes, apimandias amido Fiedo
konstrukcija po to, kai suformuota arilo dalis. 5) operacija apraso arilo dalies sinteze
su Jau susiformavusiu amido Ziedu.
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1) Alkilinimas

Formulés 1 junginiai yra paruo$iami apdorojant formulés 1 junginius
atitinkamu alkilg nesanciu reagentu inerti{kame tirpiklyje su arba be papildomy
rugsties arba bazes reagenty arba kity reagenty (1 schema). Tinkami tirpikliai yra
atrinkti i§ grupés, sudarytos i§ poliniy aprotoniniy tirpikliy, tokiy kaip acetonitrilas,
dimetiformamidas arba dimetilsulfoksidas; ecteriy, tokiy kaip tetrahidrofuranas,
dimetoksietanas arba dietileteris; ketony, tokiy kaip acetonas arba 2-butanonas;
angliavandeniliy, tokiy kaip toluenas arba benzenas; ir perhalogenangliavandeniliy,

tokiy kaip dichlormetanas arba trichlormetanas.

1 schema
R R4
.~
R3 R3 l
/z AN ~ /2
Y 1 - 4 bidai | Y
x\(ug\fw - X\(/GYW
' A A:‘—-N
\R2 \Rz
1 1
X=OH arba SH X=OR! arba SR!

1 badas: Q-CH=N; (Q=H arba (CH;),Si)
2

NH
2 budas: 1 : Liuiso (Lewis) rug3tis
cc” NoR!

~
D

3 biidas: (R' 50 *BE,
4

4 budas: (R'),S0,, R10S0,Q; arba R1-hal;
laisvai pasirenkama bazé
(hal = F, C1, Br, arba I)
(Q = C-Cg-alkilas, Cy-Cq-halogenalkilas)
PavyzdZiui, formulés I junginiai gali biti gauti veikiant formulés 2 diazoalkano
reagentus, tokius kaip diazometang (Q = H) arba trimetilsilildiazometang (Q =
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(CH3)3S1) formulés 1 (1 badas) dikarboniliniais junginiais. Trimetilsilildiazometano -
panaudojimas reikalauja sgveikaujanéio protoninio tirpiklio, tokio kaip metanolis.
Tokiy operacijy pavyzdZiai yra Chem. Pharm. Bull., (1984), 32, 3759.

Kaip parodyta 2 bide, formulés I junginiai taip pat gali bati paruosti
kontaktuojant  formulés 1  karbonilo junginiams  su  formulés 3
alkiltrichloracetimidatais it Liniso (Lewis) migdciy katalizatoriumi. Tinkamos Liuiso
ragstys apima trimetilsillo triflata ir tetrafluorborato rugstis.  Alkilo
trichloracetimidatai gali biti paruodti i§ tinkamo alkoholio ir trichloracetonitrilo, kaip
aprasyta literatiroje (J. Danklmaicr and F. Honig, Synth. Commun., (1990), 20, 203).

Formulés I junginiai taip pat gali bati paruosti formulés 1 junginius apdorojant
formules 4 (3 budas) trialkiloksaminio tetrafluorboratu (t.y. Mejerveino (Meerwein)
druska). Trialkiloksaminio drusky, kaip veiksmingy alkilinimo medZiagy,
panaudojimas yra gerai Zinomas (Ziiiréti U. Schollkopf, U. Groth, C, Deng. Angew.
Chem., [nt. Ed. Engl., (1981), 20, 798).

Kitos alkilinimo medziagos, kurios gali perdirbti formulés 1 junginius |
tormulés I junginius, yra dialkilsulfatai, tokie kaip  dimetilsulfatas,
halogenalkilsulfonatai, tokie kaip metiltrifluormetansulfonatas, ir alkilhalogenidai,
tokie kaip jodometanas ir propalgilbromidas (4 budas). Sie alkilinimai gali buti
atlickami su papildoma baze arba be papildomos bazés. Tinkamos bazés apima
sarminio metalo alkoksidus, tokius kaip kalio tret-butoksidas, neorganines bazes,
tokias kaip natrio hidridas ir kalio karbonatas arba tretinius aminus, tokius kaip
trietilaminas, piridinas, 1,8-diazabiciklo[5.4.0]-undek-7-anas (DBU) ir
trietilendiaminas. Alkilinimo pavyzdZziams naudojamos tokio tipo medZiagos, Zilréti
R. E. Benson, T. L. Cairns, /. Am. Chem. Soc., (1948), 70, 2115.

Formulés la junginiai (formulés 1 junginiai, kurivose G=C, W=0 ir X=0H)
gali buti paruosti kondensuojant formulés 5 malonatus arba malonaty darinius su
tormulés 6 (2 schema) tinkamais nukleofiliniais reagentais. Formulés 6 nukleofiliniaj
reagentai yra N-pakeisti hidroksilaminai (HO-NH R” ) ir pakeisti hidrazinai (HN(RS)-
NHR?‘). Tokiy nukleofiliniy reagenty pavyzdziai yra N-metilhidroksilaminas ir
metithidrazinas. Formulés 5 malonato esteriaj gali biti paruosti zemiau aprasytais
budais. Formulés § esteriai taip pat galj biti aktyvuoti i§ pradziy hidrolizinant ester|,
sudarant atitinkamg ragstj, ir po to paverciant rugstj | ragstics chloranhidridg (T=Cl),
naudojant tionilchloridg arba oksalilchloridg arba | acttimidazoly (T=1-im idazolilas),
apdorojant 1,1’-karbonildiimidazolu.
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H
|
T4

14

2 schema

HA—-NHR?

T = O( C4-C4-alkilas), Cl, 1-imidazolilas

v
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R4
Z
v~
KO V o)
A—N
\RZ
1a

Formulés 5a esteriai gali buti paruosti formulés 7 malonato esteriy variu (I)-

katalizuojamoje reakcijoje su tinkamais formulés 8 jodobenzenais A. Osuka, T.
Kobayashi and H. Suzuki, Synthesis, (1983), 67 apraytais budais ir pavaizduota 3

schemoje.

3 schema

vC02R20

7

R¥0,C

Cul, baze

A 4

R%°=C,-C,-alkilas

Be to, formulés Sa malonato esteriai gali bati paruodti formulés 9 fenilacto

riigSties esterius apdorojant dialkilkarbonatu dalyvaujant tinkamai bazei, tokiai kaip,

bet neapsiribojant vien ja, metalinis natris ir natrio hidridas (4 schema). PavyzdZiui,
ziarétiJ. Am Chem. Soc., (1928), 50, 2758.
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4 schema

R3 ]

K
(@]
/
q
O
ye
A
A
T
o)

bazée

R%°=C;-C,-alkilas

Formulés 9 esteriai gali biti paruosti formulés 10 fenil/acetonitrilo alkoholizés
reakcijoje katalizuojamoje rigstimi arba esterinant formulés 11 fenilacto rigst, kaip
parodyta 5 schemoje (ziuréti Org. Synth., Vol. I, (1941), 270).

5 schema
R4 Rd R4
R3 5 R3 R3
Z Z
Y~ R2U0OH Y rR200H Y’
—- -
. g H
HZC\O\_ raghtis HZC\C‘& 0 riigtis 2C\}C¢ 0
(l)Rzo OH
10 9 11

R¥=C,-C,-alkilas

Formulés 9 fenilacto rigities esteriai taip pat gali buti paruosti variu (I)-
katalizuojamoje formulés 12 fenil/halogenido kondensacijos su formulés 13 junginiais

reakcijoje, kaip apragyta EP-A-307 103 i parodyta toliau pateiktoje 6 schemoje.
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R4 6 schema R*

N -

R3 I . R 7|
N (Cl B:. D —— \ Yl/z
13
H
zC\lcé 0 Hzc\cé o
OR¥ (I)Rzo
12 %

R%=C;-Cy-alkilas
Y1=0, S, OCHR®, SCHR®, O-N=C(R")

Kai kurie formulés 9 (formulés 9b) esteriai taip pat gali bati paruosti formuojant y?
tiltelj, naudojant jprastg nukleofilinio pavadavimo reakcijg (7 schema). Atitinkamos
atskylancios grupés (Lg) tformulés 15 ar 16 elektrofiluose pakeitimas formulés 14
nukleofiliniu esteriu duoda formulés 9b junginius. Bazé, pavyzdzZiui natrio hidridas, yra

naudojama gaminti formulés 14 junginiui, atitinkamai alkoksidui arba tioalkoksidui.

7 schema
R¢ 7 acb R4
AN Lg—Z arba ~
R3— | 15 R3— /|
N . N N ,-Z
R_] P L Y~
HyC Lg—CHR"-Z; HyC
ORZ bazé ORW
14 %

R?0=C,-C,-alkilas

R?'=0OH, SH, CHR®OH, CHR®SH

Y10, S, OCHRS, SCHR®, CHR®0O,CHR®S
] g=Br, C1, I, 0SO,CH3, OSO,(4-Me-Ph)

Kai kurie formulés 9 (formulés 9e) esteriai tai pat gali buti paruodti formuojant
Y3 tiltel} i$ pakeisto formulés 9d hidroksilamino ir formulés 14a karbonilo junginiy.
Formulés 9a hidroksilaminas yra savo ruoZtu paruoitas i§ formulés 9c esteriy. Sis
bidas buvo aprasytas EP-600 835 ir toliau pavaizduotas 8 schemoje.
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8 schema 4 0

S 14a R?
. 2
\/\B .
]

OR% lORzo
9¢ B=CHR®Br RP-C;-C,-alkilas
9d B=CHRCONH,HCI Y?=CHR®ON=C(R)

2) Mainy ir prisijungimo/atskélimo reakcijos

Formulés I junginiai taip pat gali buti gauti formulés 17 junginiams reaguojant
su sarminio metalo alkoksidais (Rl' O'M") arba $arminio metalo tioalkoksidais
(R SM™) tinkamame tirpiklyje (9 schema). Formulés 17 amidy palickancioji grupé
Lgl yra bet Kkuri grupé, tinkama tokios riisies pakeitimo reakcijai. Tinkamy
palickanéiyjy grupiy pavyzd#iai apima chlorg, bromg ir sultonilo ir sulfonato grupes.
Tinkamy inertiniy tirpikliy pavyzdziais yra dimetilformamidas ir dimetilsulfoksidas,

R4 9 schema

R3— /7%| Ra_ﬁ{%
! ‘% f

' Z
~N
Rlo- M+ arba Y\ v
G . el p)
LSI\(," Y“’ Rlg: M+ Rl)(\?/’_,C W
A—N /
\

A—N
R2 \a
7 1g'= QL Br, -50,Q, arba -0S0,Q !
Q=Cq-Cy-alkilas arba C;-Cy-halogenalkilas
M=K arba Na

Formulés 17a junginiai gali buti gauti formulés 16 junginiams (formulés I
junginiai, kurivose X yra OH) reaguojant su halogeninimo agentais, tokiais kaip
tionichloridas arba fosforo oksibromidas, suformuojant atitinkamga B-halogen-
pakeistus darinius (10 schema). Pricsingai, formulés 1b junginiai gali butj apdorojami
alkilsulfonilo  halogenidu arba halogenalkilsulfonilo  anhidridu, tokju kaip
metansulfonilchloridas, p-toluensulfonilchloridas ir trifluorometansulfonilanhidridas,
suformuoja  atitinkamg formulés  17a P-alkilsulfonaty.  Reakcija  su
sulfonilhalogenidais gali bati atlikta dalyvaujant tinkamai bazei (pavyzdZiui,
trietilaminui).
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R4
10 schema
R " ..
\(A\\/z i halogeninimo agentas ‘

\/ w arba  QSOy-hal, arba 2\(
PN QS0,-0-0,8Q
\e2 R2
b 17a

Lg*=CI, Br, arba -050,Q

Q = Cy-Cg-alkilas arba C1-Ces-halogenalkilas

hal = Br, Cl arba F

Kaip parodyta 11 schemoje formulés 17b sulfonilo junginiai gali buti paruosti
oksiduojant formulés 18 atitinkamus tio junginius, naudojant gerai Zinomus sieros
oksidacijos budus (Ziaréti Schrenk, K. The Chemistry of Sulphones and Sulphoxides;
Patai, S. et al., Eds.; Wiley: New York, 1988). Tinkami oksidacijos reagentai apima
meta-chlor-peroksibenzoing rigsti. vandenilio peroksidg ir Oxone® (KHSOs).
: 11 schema

G oksidavimo agentas
QS\(_/ YO QGOZ\(GY o
A—N A
\ . \
R+ P~
18 170

Q = C-Cs-alkilas arba C1-Cg-halogenalkilas

PrieSingal, formulés 17a halogen-junginiai (formulés 17a junginiai, kur A = N,
G = Nit W = O) gali bati paruoiti i$ formulés 19 hidrazidy, kaip parodyta 12
schemoje. Kai RZ C(= S)S(Cy-Cg-alkilas), formulés 19 diacilo junginys yra
apdorojamas  tionithalogenidu  su  pertekliumi, pavyzdZiui, tionilchloridu  su
pertekliumi. Pirmiausiai susidarantis produktas yra formulés 20 uzdaro ciklo junginys,
kuris gali buti izoliuotas arba perdirbtas in situ } tormules 17¢ junginj, $io proceso
aprasymg Ziuréti P.Molina, A. Tarraga, A. Espinosa, Syntesis, (1989), 923.

Priesingai, kai R%2:R? kaip apibrézta aukséiau, formulés 19 hidrazidas yra
ciklintas fosgenu, sudarant formulés 17¢ cikling karbamidg, kur hal = ClL. Sis procesas
issamiai apradytas J. Org. Chem., (1989), 54, 1048.



19 LT 4112 B

12 schema

RJ ‘ R3
‘R/\«Z \/z

N B - Q=580 ealilas) oy .
i 4,R\'—: SiOxbalys }/S\(
m—-—.\\Rz -.
19
RZ = Q=5)5(C;-Cz-alkilasg)
ar R?

Formulés 19 hidrazidai gali buti paruosti k

aip parodyta 13 schemoje. Formulés
21 izocianato kondensacija su formulés H5NNR

22 . .
“R“* hidrazinu inertinjame tupiklyje,

tokiame kaip tetrahidrofuranas, duoda hidrazida
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20
13 schema
R4
R4
R3
22
3 R z
R HyN—N Y~
Z 2 \
Y/ rR2
- O\ NH
N - ol
SN | ,RE
O HN———N
N
R2

R?? =C(=8)SCy-Cg-alkilas) arba R>

3)_Prisijungimo/ciklizacijos reakcijos

Papildant auk$¢iau aprasytus bidus, formulés I junginiai, kuriuose X=SR!ir
G=C (formulé 1 ), gali bati paruosti apdorojant formulés 22 keteno ditioacetalj
tinkamu formulés 6 (14 schema) nukleofiliniu reagentu. Formulés 16 nukleofilinis

reagentas yra aprasytas aukséiau.

14 schema
R4 R?
R3 R3
z z
Y~ Y~
, HA—NHRZ
R S\C/C\Céw ] T Rlse A w
|
SR} OXC)"Cy-alkdlas ) A—N\
R

2 Ic

Formulés 22a keteno ditioacetaliai gali biiti paruosti kondensuojant formulés 9
fenilacto rugsties esterius su anglies disulfidu dalyvaujant tinkamai bazei, toliau
reaguojant su dviem Rl-halogenido ekvivalentais, tokiais kaip jodometanas arba
propargilo bromidas (15 schema).
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15 schema
Rd ) » R4
R3 R
Z Z
Y~ 1) CS,, bazé v
B _o > RIS\C/C\ o)
?4 2) 2 ekviv. R1-(Br, O, T) o
O(C)"Cs~ alkilas ) SRl OXCy"Cralkilas)
9 Ra

Formulés la junginiai (formulés 1 junginiai, kai A=N, G=N) gali biti paruosti
formulés 23 N-aminouréja kondensuojant su formulés 24 (16 schema) karbonilinimo
agentu. Formulés 24 karbonilinimo agentais yra karbonilg arba tiokarbonilg
perduodantys reagentai, tokie kaip fosgenas, tiofosgenas, difosgenas (CIC(=
0O)OCCl3), trifosgenas (ClkCOC(=0)OCCly), N,N’-karbonildiimidazolas, N,N'-
tiokarbonildiimidazolas ir 1,1-karbonildi(1,2,4-triazolas). PrieSingai, formulés 24
junginiai gali biti alkilchlorformiatai arba dialkilkarbonatai. Kai kurioms iy
karbonilinimo reakcijy reakcijos vykdymui gali reikéti papildomos bazés. Tinkamos
bazés apima Sarminiy metaly alkoksidus, tokius kaip kalio tret-butoksidas,
neorganines bazes, tokias kaip natrio hidridas ir kalio karbonatas arba tretinius
aminus, tokius kaip tretilaminas, piridinas, 1,8-diazoliciklo[5.4.0]-undek-7-onas
(DBU) arba trietilendiaminas. Tinkami ticpikliai apima polinius aprotoninius
tirpiklius, tokius kaip acetonitrilas, dimetilformamidas, dimetilsulfoksidas, cterius,
tokius kaip tetrahidrofuranas, dimetoksietanas arba dietileteris; ketonus, tokius kaip
acetonas arba 2-butanonas, angliavandenilius, tokius kaip toluenas arba benzenas,
arba perhalogenangliavandenilius, tokius kaip dichlormetanas arba trichlormetanas.
Reakcijos temperatiira gali svyruoti nuo 0°C iki 150° C ir reakcijos trukmé gali buti
nuo 1 iki 72 valandy, priklausomai nuo pasirinktos bazés, tirpiklio, temperatiros ir
substrato.

16 schema



22

R4 LT 4112 B
R4

R3 , if(l R3
z
HN\C,W “ .
/ laisvai pasirenkama bazé \( Y
HN—N N
R2
R
n

la

Q' ir Q% nepriklausomai yra Cl, OCCly, O(C;-Cy-alkilas),
1-imidazolilas, 1,2,4-triazolilas
X =OH arba SH
X'z Oarba$s
Formulés 23 N,Nl-aminouréja gali buti paruodta kaip parodyta 17 schemoje.

Apdorojant formulés 23 aniling fosgenu, tiofosgenu, N,N'-karbonildiimidazolu arba
N,N'-tiokarbonildiimidazolu gaunamas formulés 26 izocianatas arba 1zotiocianatas.
Reakcijai su fosgenu arba tiofosgenu gali bati pridéta bazé. Toliau izo(tio)cianatg
apdorojant R? -pakeistu hidrazinu duoda formulés 23 N- -aminouréjy.

17 schema T
4
B¢ CWQy. arba R
Rzﬁ_/ﬁl Y R3 ~ |
N 2 h/\N’C‘N/\ N z
\e/ \c/ Y~
NH» .
laisvai pasirenkama bazc r\\C\\
25 W
26
R4
R3
ya
- Y~
R_NH—'NHz
> HN\C,W
/
HoN—N
2N
R2
23

Formulés 1 b junginiai (formulés 1 junginiai, kur A=<CR? , G = N ir N=0) gali
buti paruosti taip pat 18 schemoje parodytu biidu. Formulés 27 karbamidas reaguoja
su  aktyvuotos  2-halogenkarboksirigsties  dariniais,  tokiais kaip  2-
halogenkarboksirigsties chloranhidridas, 2-halogenkarboksirtgsties esteriai arba 2-
halogenacilimidazolai. Pradinj anilino azoto acilinimg toliau seka intramolekulinis 2-
halogengrupés pakeitimas ir jvyksta ciklizacija. Paspartinti acilinimg ir/arba véliau

vykstanéia ciklizacijg gali buti pridéta bazé. Tinkamos bazés apima trietlaming ir
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23

natrio hidrida. Priefingai, formulés 1b junginiai gali bati gauti formulés 26
izocianatams reaguojant su formulés 28a esteriais. Kaip aprasyta auki¢iau, baze gali
buati prideta reakcijai pagreitinti ir vélesnei formules 1b junginiy ciklizacijai.

18 schcma
R4
) O
R} , I
v P ~arS-nal
: 28
HN ,
Ne=W
m{ R?
\R2 laisvai pasirenkama bazé F
RI—— /|
Zi N ~ v Z
Q= Q. O(C)-C4-alkilas), arba 1-imidazolilas
hal=Q, Br, arbal O N}//,,W
RS K=
R4 2 5
R<NHCHR’QUOYOR 1b
7 283
R3 |
AN Y/Z L .
laisvai pasirenkama bazé
AN
Cs ~ ,
W R =C;-C4-alkilas
2% .

- Formulés 27 karbamidai gali buti paruosti 19 schemoje pavaizduotais budais.
Formulés 25 anilinai gali susijungti su formulés RZN=C=W 1Izocianatais arba
izotiocianatais, kaip apradyta aukiciau. Priedingai, formulés 26 izocianatai arba
izotiocianatai gali biti kondensuoti su formulés R2-NH2 aminais sudarant karbamidg.
Formuliy 25 ir 26 anilinai ir izo(tio)cianatai atitinkamai yra prekyboje Zinomi arba
paruoSiami gerai Zinomais budais. PavyzdZiui, izotiocianatas gali bati paruostas J.
Henterocycl. Chem., (1990). 27, 407 apraytais budais. Izocianatai gali buti paruosti
kaip aprasyta March, J. Advanced Organic Chemistry; John Wiley: New York, (1985),
pp 944, 1166.
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24
. 19 schema
R3
- z
« \
3
NH RN=C=W R Z
> Vel
R4 HN\C;W
/
R3 HN\
v R™—NH, _R?
K\c\ 2
Sy
] %
4) Sulfidinimas

Formulés Ie junginiai, formulés I , kurioje W=S, junginiai gali buti gauti
apdorojant formules Id (formulés I, kurioje W=0) junginius sulfidinimo reagentais,
tokiais kaip PSg arba Lavesano (Lawesson's) reagentu [2,4-bis(4-metoksifenil)-1,3-
ditio-2,4-difosfenoliato-2,4-disulfidu], kaip parodyta 20 schemoje (Ziiréti Bull. Soc.
Chim. Belg., (1978), 87, 229; ir Tetrahedron Lett., (1983), 24, 3815).

20 scheina

R* ”
R3 R3
v ° | z
P2Ss arba Y~
G =
X ® >
\ﬁ Y © Lavesano reagentas X\(FY S
A“"‘-N ) ] I'\._.
\2 X=OR! arba SR! AN
RZ
_____ S le
5)Arilo dalies sintezé '

Formulés If junginiai (formulés 1, kurioje Y yra CHR®O, CHR®S arba
CHR6C)-N:CR7) junginiai gali biti paruosti jungiantis formulés 29 halogenidams su
ivairias nukleofiliniais reagentais (21 schema). Tinkamas alkoholis arba tiolas yra
apdorojamas baze, pavyzdZiui, natrio hidridu, gaunant atitinkamg alkoksidg arba
tioalkoksida, kuris veikia kaip nukleofilinis reagentas.

21 schema
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Ré Ré

25

R3 R3
' GROQ Br.arbal)  HOZ arba o
HO-N=CR’.Z. arba

-

% G
’ g W - X . W
k\( HSZ. bazé \( \f
— A‘—-N\
R2

\
R?

.2

I

Y= R%0. HROON=R7, HRYS
Formulés 29 benzil/halogenidai gali buti paruosti atitinkamo alkilo junginio,
ty. formuléje 29 H vietoje halogeno, radikaliniu halogeninimu arba atitinkama
metdeterj (t.y. formuléje 29 OMe vietojc halogeno) skaldant riagstimi.
Formulés I, kurioje Y yra CR 5-CR® ir CHR®- CHRS (formulé Ig ir formulé Ih,
atitinkamai), junginiai gali biti paruosti kaip parodyta 22 schemoje. Apdorojant
formulés 29  benzilhalogenidus trifenilfosfinu arba trialkilfosfitu gaunamos
atitinkamos fosfonio druskos (formulé 30 ) arba fosfonatai (formulé 31 ), atitinkamai.
Fosforo junginio kondensavimas su baze ir formulés Z(R6)C;O karbonilo junginiu
duoda formulés Ig olefing.

22 schema

Rd
=
A

' GR%Q Br,arba ) ot
G PiCeHsn arba

X W .

\( Y P(O(CI'CA.))S \( Y

\ : AN
R2 \
R2

3. P! =‘C’)’(C6H5)3 halogenidas

It
31 p! =P(O(C1-Cu,))2
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R4
R3
O=0r9z RS=CR6-2Z
-bazé
X\(QY w
A—N g
H, r2 1) halogeninimas
/ Ig 2) dehalogeninimas
katalizalorius

R4
R3 R3
CHRO-CHRO-Z O C—7
G .
X\/ ‘ "v

\(YW

A—N_ ‘ A—N
I Ii

Formulés Ig definai gali bati perdirbti | sodiuosius formulés Ih junginius
hidrinant per metalo katalizatoriy (tokj kaip paladis arba anglis), kaip gerai Zinoma
mokslui (Rylander, Catalytic Hydrogenation in Organic Synthesis; Academic: New York,
1979).

Formulés 1i alkinai gali bati paruosti halogeninant/dehalogeninant formulés Ig -
olefinus, naudojant mokslui gerai Zinomas operacijas (March, J. Advanced Organic
Chemistry; 3rd ed., John Wiley: New York, (1985), p 924). Be to, formulés Ii alkinaj
gali buti paruosti gerai Zinoma aromatiniy halogenidy reakcija su alkiny dariniais,
dalyvaujant katalizatoriui, tokiam kaip nikelis ar paladis (ZiurétiJ. Organomet. Chem.,
(1975), 93, 253-257).

Formulés Ig olefinas taip pat gali buti paruostas pakeiiant reagenty reakcijos
gebg Vitigo (Wittig) arba Hornerio-Emonso (Horner-Emmons) kondensacija.
Pavyzdziui, formulés 31 2-alkilfenilo dariniai gali buti pakeisti j atitinkamg formulés
33 dibromo junginj kaip parodyta 23 schemoje (Ziureti Synthesis, (1988), 330).
Dibromo junginys gali biti hidrolizintas j formules 34 karbonilo junginj, kuris savo
ruoztu gali buti kondensuotas su formulés 35 arba 36 fosforo turindiais nukleofiliniais
reagentais, gaunant formulés Ig olefing.

23 schema
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Formulés Ij (formulé 1, kurioje Y yra C(R7):N-O) oksimai gali biiti paruosti
formulés 37 karbonilo junginius kondensuojant su hidroksilaminu, toliau O-alkilinant
formulés Z-(Cl, Br arba 1) elektrofilais (24 schema). Priesingai, O-pakeisti
hidroksilaminai gali biti kondensuoti su formulés 37 karbonilo junginiu, tiesiogiai
gaunant formulés Ij oksimus.

24 schema
R¢ R
/ =
B3 | R |
AN ®7=0 1) HoN-OH \ ®7=N-0zZ
2)Z-(Q. Br,or D
>~ G
Ko N W arba X\( Y v
\{ Y HaN-0Z L
A—N A= f‘\
. \ 2 R2
R.
37 5

Formulés 1k karbamatai gali buti paruosti reaguojant formulés 38 benzil-
alkoholiams su formulés 39 izocianatais (25 schema). Reakcijai katalizuoti gali buti
pridedama bazé, tokia kaip trietilaminas. -

25 schema
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Toliau pateikti pavyzdZiai vaizduoja naujy formulés I cikliniy amidy gamybg.
Zemiau pateiktame 'H BMR spekire poslinkiai yra m.d. nuo tetrametilsilano: s =
singletas, d = dubletas, t = tripletas, dt = dvigubas tripletas, td = trigubas dubletas, m =
multipletas.

1 PAVYZDYS
A stadija: Metil-2-(3-metoksifenoksi)fenilacetato gavimas

(2-chlorfenil)acto rigsties (60 g), 3-metoksifenolio (87 g), kalio karbonato
(97,2 g) ir vario (I) chlorido (0,6 g) buvo sujungta ir mechaniskai sumaidyta gaunant
tirStg rudg suspensijg. Suspensija buvo kaitinama 4,5 val., po to atvésinta iki 70°C ir
buvo pridéta 10 mi N,N-dimetilformamido. MiSinys buvo supiltas j ledinj vandenj ir
parugstintas koncentruota vandenine HCl. Misinys buvo ekstrahuotas dietilo eteriu ir
sujungti ekstraktai buvo praplauti vandeniu (4 kartus) i¥dZiovinti (MgSOy), filtruoti ir
koncentruoti sumazintame slegyje, gaunant 122 g alyvos. Nevalyta medZiaga buvo
itirpdyta 73 ml metanolio ir po to pridéta 2,1 ml koncentruotos sieros rugsties.
Misinys buvo kaitinamas 4 val. kolboje su griZtamuoju saldytuvu. Misinys buvo i3piltas
i ledinj vandenj ir ekstrahuotas dietilo eteriu. Sujungta organiné faze buvo praplaata
10 % vandeniniu NaOH tirpalu (2 kartus), po to vandeniu (4 Kartus), po to sirymu.
Organiné fazé buvo i¥dziovinta (MgSQy), filtruota ir koncentruota sumaZintame
slegyje, iSeiga 46,4 g (48%) A stadijos pavadinime nurodytos medziagos, kaip rausvos
alyvos.
'H BMR(CDCl3): 8 6.45-7.4 (m, 8H), 3.78 (s,3H), 3.69 (s, 2H), 3.62

(s, 3H).

B stadija: Dimetil[2-(3-metoksifenoksi)fenil]propandioato gavimas

Metil-2-(3-metoksifenoksi)fenilacetatas (6,81 g) buvo iStirpintas 11 ml

dimetilkarbonato ir pridéta 600 mg natrio. Misinys buvo
kaitinamas kolboje su griztamuoju 3aldytuvu 10 val., po to atvesintas. Reakcijos
misinys buvo at3aldytas vandeniu, partgitintas koncentruota vandenine HCI ir
ekstrahuotas dichlormetanu. Sujungti organiniai ekstraktai buvo iidziovinti (MgSQy),
tiltruoti ir koncentruoti sumazintame slégyje pridedant alyvos. Norima medZiaga buvo
atskirta i$ nesurcagavusios pradinés medziagos aukito slégio adsorbcine staigia
chromatografija (flasch chromatography) (4:1 heksanas:etilacetatas, kaip eliuentas),
iSeiga po koncentracijos - 3,54 g (43 %) B stadijos antrasteje nurodyto junginio.
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Iy BMR(CDCl,): 8 7.46 (dd, J = 1.5,7.5Hz,1H),7.29 (t,J = 8Hz,1H), 7.2 (m,2H),
6.92 (d,J = 8Hz,1H), 6.65 (td, J = 1.5,7.5Hz,1H), 6.5 (m,2H), 5.14

, (s,1H), 3,77 (s,3H), 3.73 (s,6H).

C stadija: S-Hidroksi-4-[2-3-metoksifenoksi)fenil]-2-metil-3(2H )-izoksazolono

. gavimas
N-Metilhidroksilamino hidrochloridas (2,79 g) buvo itirpinta 20 ml metanolio

Sildant kolboje su-griztamuoju Saldytuvu. Tirpalas buvo atvésintas ir apdorotas 3,76 g

natrio hidrido tirpalu 15 ml metanolio. Kalio chlorido nuosédos buvo pasalintos
filtruojant ir lasais pridéta 3,54 g dimetil[2-(3-metoksifenoksi)fenil]propaodioato
tirpalo 25 ml metanolio. MiSinys buvo maiSomas per naktj kambario temperatiiroje.
Reakcijos misinys buvo kondensuotas vakuume iki mazdaug 30 ml ir pardgitintas
koncentruota HCI at3aldant. Tirpikliai buvo pasalinti sumaZintame slégyje ir nuosédos
paskirstytos tarp vandens ir dichlormetano. Sujungtos organinés fazés buvo
isdziovintos (MgSO,), filtruotos ir koncentruotos sumazintame slégyje, iSeiga 2,95 (88
%) C stadijos antrastéje nurodyto junginio.
'H BMR(CDCly): 8 7.2-7.4 (m,3H). 7.12 (dt.J = 1,7.5Hz.1H), 6.81 (d,J=8.5Hz,1H),

6.72 (d,J = 8Hz,1H), 6,6 (m,2H), 4.43 (s,1H), 3.77 (s,3H), 3.28 (s,3H).
D stadija: 5-Metoksi-4-[2-(3-metoksifenoksi)fenil]-2-m etil-3(2H)-

izoksazolono gabimas

5-Hidroksi-4-[2-(3-metoksifenoksi)fenil]-2-metil-3(2H )-izoksazolonas 25 g

buvo istirpintas 3 ml metanolio ir 15 ml tolueno ir tialdytas ledo vonioje.

Trimetilsilildiazometanas (5 ml 2.0 M tirpalo heksane) buvo lasais pridetas. Buvo
pastebimas dujy iSsiskyrimas. Gautas geltonas tirpalas buvo maiSomas per naktj
kambario temperatiroje. Tirpikliai buvo pasalinti sumaZintame slegyje ir nuosédos
buvo grynintos inpulsine chromatografija (1:1 heksanas:etﬂécetatas, kaip eliuentas).
Kitas praplovimo komponentas buvo parinktas, kad gauti 950 mg (36 %) D stadijos
antradtéje nurodyto junginio.
'H BMR(CDCly): & 7.51 (dd,J = 1.7,7.51z,1H), 7.27 (dt,] = 1.7,7.5Hz,1H), 7.17
(m,2H), 6,97 (dd,J = 1,8Hz,1H), 6.5 (m,3H), 3.92 (s,3H), 3.74 (s,3H),
3.33 (s,3H).
2PAVYZDYS
A stadija: 1-(Bromometil)-2-jodobenzeno gavimas

I' 2-jodobenziletanolio (50 g) tirpala dietileteryje (500 ml), atsaldytg ledo
vonioje, buvo lasais pridéta fosforo tribromido (28 ml). Reakcijos miSinys 3,5 val.
buvo Saldytas Saldytuve, po to atSaldyta palengva pridedant metanolio (50 ml).
Misinys buvo praplautas vandeniu, po to jsotintas natrio bikarbonatu, po to vandeniu
(po 100 ml kickvieno). Organiné fazé buvo iéd¥iovinta (MgSO,), filtruota ir
kondensuota sumazintame slégyje iki balty kristaly, kurie buvo sutrinti heksane ir
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surinkti filtruojant, ieiga 58 g (91 %) kristaly A stadijos antra$téje nurodytos
medZiagos, lyd. temp. 55-57°C.
B stadija: 1-Jodo-2-[(2-metilfenoksi)metiljbenzeno gavimas

Natrio hidridas (60 % alyvos dispcrsija) (7,8 g) buvo porcijomis pridéta j ledo
vandeniu atSaldytg o-krezolio (21,1 g) tirpalg tetrahidrofurane (500 ml). MiSinys buvo
maiSomas 20 minu¢iy ir po to buvo pridéta 1-(bromometil)-2-jodobenzeno (58 g).
Misinys buvo Sildomas 16 val. iki 60°C. Buvo pridétas papildomas kalio hidridas (2 g)
ir reakcijos miSinys kaitinamas papildomai dar 3 val. Reakcijos miSinys buvo
atvésintas ir atsargiai paveiktas vandeniu ir ekstrahuotas etilacetatu (2 x 250 ml).
Sujungti organiniai ekstraktai buvo iSdZiovinti (MgSOy), filtruoti ir kondensuoti
sumaZzintame slégyje iki alyvos, kuri buvo istrinta su 3altu heksanu, gaunant kristalus,
kurie buvo surinkti filtruojant, iSeiga 59,1 g (94 %) B stadijos pavadinime nurodytos
medziagos kaip balty kristaly, lyd. temp. 106 - 108°C.

C stadija: Dimetid{2-[(2-metilfenoksi)metil]fenil}-propanedionato

gavimas
| natrio hidrido (60 % dispersija alyvoje) suspensijg (15.4 g) 90 ml 1.3-dimetil-
3,4,5,6-tetrahidro-2[1H]-pirimidinono (DMPU), atvésinto ledo vandens vonioje, buvo
prideta laais dimetilmalonato (44 ml) tirpalas DMPU (150 ml). Kai pridéjimas buvo
baigtas, miinys buvo maifomas 20 min. ir tada buvo pridéta 1-jodo-2[(2-metil-
fenoksi)metil]-benzeno (62,5 g) ir vario jodido (73,3 g). Gautas miinys buvo
maiSomas 100°C temperatiroje 5 val., tada maiSoma per naktj 25°C temperaturoje.
Misinys buvo praskiestas IN HCI (mazdaug 150 ml) ir ekstrahuota dietileteriu (3x400
ml). Sujungti organiniai ekstraktai buvo idZiovinti (MgSQ,), filtruoti ir kondensuoti
sumazintame slegyje iki pusiaukietos medziagos, kuri buvo gryninta auksto slégio
adsorbeine staigia chromatografija  (flesch chromatogrziphy) silikagelyje  (5:2
heksanas:etilacetatas, kaip eliuentas). Pagrindiné medZiaga buvo surinkta filtruojant,
iseiga 56,9 g (79 %) C stadijos antrastéje nurodyto junginio kaip balty kristaly, lyd.
temp. 99 - 103°C.
D stadija: 5 - hidroksi - 4 - [2 - [(2 - metilfenoksi)metil)fenil] - 3(2H) -
. izoksazolono gavimas
[ N-metilhidroksilamino chlorhidrato (34,7 g) tirpalg metanolyje (120 ml),
atsaldyta ledinio vandens vonioje, buvo pridéta lafais kalio hidroksido (46,6 g)

metanolyje (80 ml) tirpalas. Kai pridéjimas buvo baigtas, misinys buvo maiSomas 10
minuciy. Kalio chlorido nuosédos buvo pasalintos filtruojant ir dimetil[2-[(2-
metifenoksi)metil]fenil|propandioato (44 g) tirpalas 100 ml metanolio buvo prideta |
N-metil-hidroksilamino tirpalg. MiSinys buvo mai$ytas 3 dienas ir po to atSaldytas
ledinio vandens vonioje. Buvo pridéta koncentruotos HCI (15 ml) ir kristalai buvo
pasalinti filtruojant. Tirpalas buvo atskirtas vakuume ir nuosédos praskiestos mazdaug
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100 ml vandens ir po to ekstrahuota dichlormetanu (3x150 ml), po to acetatu (3x100
ml). Sujungti organiniai ekstraktai buvo 8dziovinti (MgSQy), filtruoti ir kondensuoti
sumaZintame slégyje, Seiga 31,3 g (75 %) D stadijos antradtéje nurodyto pusiaukieto
junginio.
'H BMR (DMSO-dg): 8 7.4 (m,2H), 7.15 (m,2H), 7.10 (m,2H), 6.8
(m,2H), 5.16 (s,2H), 2.9 (s,3H), 2.23 (s,3H).
E stadija: 5-Metoksi-2-metil-4-[2-[(2-metilfenoksi)metilfenil]-3(2H)-
izoksazolono gavimas
->-Hidroksi-4-(2-[(2-metilfenoksi)metil|fenil]-3(2H)-izoksazolonas (31,3 g)
buvo istirpintas 330 ml 10:1 toluenas:metanolis ir atvésinta ledo vandens vonioje.

Trimetilsilil-diazometanas (=2M heksane) (55 ml) buvo pridéta lasais. Buvo
pastebetas dujy iSsiskyrimas. Geltonas tirpalas buvo maisomas 25°C temperatiroje 2
valandas. Tirpalas buvo atskiestas 100 ml vandens ir ekstrahuotas etliacetatu (4x100
ml). Sujungti organiniai ekstraktai buvo i¥dziovinti (MgSQy), filtruoti ir kondensuoti
sumazintame slégyje, gaunant aliejy, kuris buvo grynintas auksto slegio adsorbcine
staigia chromatografija (silikagelis, 1:1 heksanas:etilacctatas, kaip eliuentas). Kitas
isplautas komponentas buvo surinktas, gaunant 4,35 g (13 %) E stadijos antrastéje
nurodyto junginio, kaip baltos kietos medziagos, lyd. temp. 90-92°C.
H BMR(CDCly): 8 7.61 (d,1H) 7.35 (m,3H), 7,12 (m,2H), 6.84

(m,2H), 5,12 (s,2H), 3,96 (s,3H),3.41 (s,3H), 2,24 (s,3H).

3 PAVYZDYS

A stadija: 1-Metil-N-(2-fenoksimetil)hidrazinkarboksamido gavimas ,

2-Fenaoksianilinas (5,57 g) ir trietilaminas (4,2 ml) buvo tirpinta 100 ml 1,2-
dichloretano. Buvo pridéta trifosgeno (ClCOC(=0)OCCl, 2,97 g) ir susidaré
nuosedos. Misinys buvo kaitinamas kolboje su griztamuoju Saldytuvu ir kieta

medzZiaga buvo pakartotinai iStirpinta. Po 5,5 val. tirpalas buvo atSaldytas ir buvo
prideta 1,6 ml metil/hidrazino ir susidaré naujos nuosédos. Misinys buvo maisomas per
naktj kambario temperatiiroje. Tirpiklis buvo paSalintas ir likutis buvo padalytas tarp
etlacetato ir IN vandeninio HCl tirpalo. Organinés fazés buvo isdziovintos (MgSOy),
filtruotos ir koncentruotas sumazintame slégyje. Nuosédos buvo ivalytos auksto slégio
adsorbceine staigia chromatografija (1:1 heksanas:etilacetatas, kaip eliuentas). Antras
maziausias polinis komponentas buvo surinktas, eliuentas buvo pasalintas
sumazintame slégyje ir lieckana buvo susmulkinta su heksanu, seiga 3,86 g (50 %) A
stadijos antrastéje nurodyto junginio, lyd. temp. 117-119°C.

B stadija: 2-Me[il—4—(2—fcnoksifenil)—5-liokso—i,Z.d—triazolinG—ono gavimas

1.54 g I-Metil-N-(2-fenoksifenilhidrazinkarboksamido tirpalo 50 ml
tetrahidrofurane, atsaldyto ledo vonioje, buvo apdorota 0,46 ml tiofosgeno ir po to

1,68 ml trietilamino. Susidaré nuosédos ir misinys buvo maiomas per naktj aplinkos
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temperatiroje. Nuosédos buvo pasalintos filtruojant ir praplauta tetrahidrofuranu.
Sujungti filtratas ir praplovimo tirpalai sukoncentruoti sumaZintame slégyje, iSeiga 1,8
g gintarines stikliskos alyvos. Nevalyta medZiaga buvo naudojama kitose stadijose.
b BMR(CDCly): 6 6.8-7.4 (m,9H), 3.57 (s,3H).
C stadija: 2,4-dihidro-2-metil-S-(metiltio)-4-(2-fenoksifenil)-3H-1,2.4-
triazol-3-ono gavimas

900 mg nevalyto 2-metil-4-(2-fenoksimetil)-5-tiokso-1,2,4-triazolidin-3-ono

tirpalo 50 ml tetrahidrofurane buvo apdorojama 150 mg natrio hidrido (60 %

dispersija alyvoje). Po 5 min. buvo pridéta 0,5 ml jodometano ir misinys buvo
maiSomas per naktj kambario temperatiroje. Tirpiklis buvo pasalintas filtruojant ir
filtratas sukoncentruotas iki alyvos. Alyva paskirstyta tarp eterio ir 1IN vandenilio
chlorido rugsties tirpalo. Organiné fazé buvo isdZiovinta (MgSOy), filtruota ir
koncentruota sumazintame slégyje. Likutis buvo sutrintas heksane/n-butilchloride,
18eiga 530 mg (56%) C stadijos antrastéje nurodyto junginio, lyd. temp. 129-130°C.
4 PAVYZDYS
A stadija: 2,2-dimetil-N-(2-metilfeniDhidrazino karboksamido pgavimas

o-Tolilo izocianatas (10,0 mg) buvo istirpintas 75 ml! tolueno leid%iant N».
Tirpalas buvo atvésintas iki 5° ir | jj atsargiai buvo pridéta 1,1-dimetilhidrazino (5.7
ml) ticpalo toluene. Po pridéjimo ledo vonia buvo pagalinta ir reakcijos suspensija
papildomai 10 minuéiy buvo maiSoma. Kieta medziaga buvo isfiltruota nuosekliai
praplaunant heksanu, mazu kiekiu 20 % dietileterio/heksano, po to vél heksanu.
ISeiga 11,1 g (77%) A stadijos antrastéje nurodyto jungnio.

'H BMR(CDCl; ): 8 8.1 (ps,1H), 7.94 (d,1H),7.21-7.15 (m,3H), 6.99

(t,1H), 5.23 (ps,1H), 2.63 (s,6H), 2.27 (s,3H).

B stadija: S-chloro 2,4-dihidro-2-metil-4-(2-metilfenil)-3H-1,2. 4-triazol-3-
ono gavimas

[ 11,1 g 2,2-dimetil-N-(2-metilfenil )hidrazino karboksamido tirpalg, iStirpdytg
600 ml metileno chlorido, N5 atmosferoje, buvo prideta 17,1 g trifosgeno. Tirpalas

buvo kaitintas kolboje su griztamuoju 3aldytuvu per naktj, atvésintas, po to
koncentruotas sumazintame slégyje. Gautos nuosédos buvo iStirpintos etilacetate ir
praplautos vandeniu, po to soiu vandeniniuv NaCl. Organiné fazé buvo i¥d¥iovinta
(MgSOy), filtruotos ir koncentruotas sumazintame slégyje. Nuosédos buvo isvalytos
auksto slégio adsorbeine staigia chromatografija (30-50% etilacetatas/heksanas, kaip
eliuentas), iSeiga 8,25 g (64 %) B stadijos antrastéje nurodyto junginio.

'H BMR(CDCl; ): 8 7.42 - 7.30 (m,3H), 7.17 (d,1H), 3.54 (s,3H), 2.22 (5,3H).

C stadija: 2.4-dihidro-5-mctoksi-Z—mctﬂ—4-(2—metilfcnil)—3H-l,2,4—triazol-3-ono

avunas
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8,25 g S-chloro-2,4-dihidro-2-metil-4-(2-metiulfenil)-3H-1,2,4-triazol-3-ono
buvo istirpinta 80 ml 1:1 dimetoksietano/metanolio, N, atmosferoje. Buvo pridéta
14,0 ml natrio metoksido (30 % tirpalo metanolyje) ir tirpalas buvo kaitinamas
kolboje su griztamuoju Saldytuvu 3 val. MiSiniui buvo leista atvésti, atskiesta
etilacetatu, praplauta vandeniu, po to prisotinta vandeniniu NaCl. Sujungti organiniai
ekstraktai buvo iSdziovinti (MgSQOy), filtruoti ir koncentruoti sumaZintame slégyje.
Nuosedos buvo i§valytos auksto slégio adsorbeine staigia chromatografija (50-70 %
ctilacetatas/heksanas kaip eliuentas) ir sutrinta su 50 % dietileteriotheksano, iSeiga 6,7
g C stadijos antradtéje nurodyto junginio (95 % grynumas).

H BMR(CDCly ): 8 7.35-7.27 (m,3H), 7.18 (d,1H), 3.94 (s,3H), 3.46

(s,3H), 2.22 (s,3H).

D stadija: 4-[2-(Brommetil)fenil]-2,4-dihidro-5-metoksi-2-metil-3H-1,2.4-triazol-3-ono

‘ avimas

6,7 g 24-dihidro-5-metoksi-2-metil-4-(2metilfenil)-3H-1,2,4-triazol-3-ono
tirpalo/suspensijos. iStirpinta 95 ml tetrachlormetano N; atmosferoje, buvo pridéta N-

bromsukcinimido (6,53 g), toliau katalitinis kiekis benzoilo peroksido. Tirpalas buvo 2
val. kaitinamas kolboje su griztamuoju 3aldytuvu. Buvo pridéta kitas 1,63 g N-
bromsukcinimido ir Kkatalitinis kiekis benzoilo peroksido ir tirpalas buvo valandg
kaitinamas kolboje su griZztamuoju Saldytuvu. Atvésinus buvo pridéta dichlormetano ir
organinis sluoksnis buvo nuosekliaiai iSplautas vandeniu, po to 0,1 N dinatrio
tiosulfato tirpalu, po to NaCl so¢iu vandeniniu tirpalu. Sujungti organiniai ekstraktai
buvo i$dziovinti (MgSQy), filtruoti ir koncentruoti sumaZintame slegyje. Nuosédos
buvo iSvalytos auk$to slégio adsorbcine staigia chromatografija  (3-10 %
dietileteris/dichlormetanas kaip eliuentas), i$eiga 3,12 g ID stadijos antrastéje nurodyto
junginio.
'H BMR(CDCl; ): § 7.5 (m,1H), 7.44 (m,2H), 7.22 (m,1H), 4.60

(d,1H), 4.36 (d,1H), 3.96 (5,3H), 3.47 (s,3H).
E stadija: 2,4~dihidro-5-metoksi—2-mcti}—4~[2-[[[(fcnﬂmctﬂcno)amino]-

oksijmetillfenil]-3H-1,2 4-triazol-3-ono gavimas

0,40 g 4-[2-(bromometil)fenil]-2,4-dihidro-5-metoksi-2-metil-3H-1,2 4-triazol-
3-ono buvo i§tirpinta mazdaug S ml N,N-dimetilformamido N, atmosferoje ir | tai
buvo pridéta 0,20 g acetofenono oksimo, toliau 0,07g 60 % natrio hidrido. Tirpalas
buvo 4 val. maiSomas kambario temperatiroje, po to praskiestas etilacetatuy,

praplautas vandeniu, tada so&iu vandeniniu NaCl tirpalu. Organiné fazé buvo
i8dziovinta (MgSQy), filtruota ir koncentruota sumazintame slegyje. Nuosédos buvo
isgrynintos  aukSto  slégio  adsorbeine staigia  chromatografija (60 %
etilacetatas/heksanas kaip eliuentas), iSeiga 0,38 g E stadijos antrastéje nurodyto
junginio.
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LT 4112 B

'H BMR(CDCY, ): 8 7.6 (m,3H), 7.44 (m,2H), 7.35 (m,3H), 7.25
(m,1H), 5.26 (d,1H), 5.22 (d,1H), 3.88 (5,3H), 3.40 (s,3H),
2.20 (s,3H).

Junginiai, pateikti 1-26 lentelése gali buti gauti &a aprasytais pagrindiniais
bidais arba jy modifikacijomis.

Toliau pateiktose lentelése naudojami sutrumpinimai. Visos alkilo grupés, jei kitaip

nenurodyta, yra normalus izomerai.

n = normalus MeO= metoksi MeS = metiltio
1= izo Pr = propilas Bu = butilas
Me = metilas CN = ciano Ph = fenilas
Et =etilas c= ciklo NO; = nitro
)i
r3
Zz
v
A—N
\ 2 1
1 lentele

Formulés I junginiai, kurinose: G= C, W =0, RI-R4- H, Y=CH,ON=
C(CHj3), Z = 3-CF3-Ph, dviguba fliuktuojanti jungtis prijungta prie G, ir

R’=Me

X A X A
MeO O MeS @)
EtO O EtS O
n-PrO O n-PrS 0]
H,C=CHCH,0O O H,C=HCH,S O
HC=CCH,0 O HC=CCH,S O
CF;0 O CF;3S 0]
(c-propilas)O O (c-propilas)S O



X

MeO

EtO

n-PrO
H,C=CHCH,;0
HC=CCH,0
CF;0
(c-propilas)O

EtO

n-PrO

HyC=CHCH,0O
HC=CCH,0
CF;0
(c-propilas)O

X

MeO

EtO

n-PrO
H,C=CHCH,0O
HC=CCH,0
CF;0
(c-propilas)O

R? = n-Pr

X

MeO

EtO

n-PrO
H,C=CHCH,0
HC=CCH-,0O
CF;0
(c-propilas)O

35

©CO0OCOO0OO0Oo»

OO OCOCO0OCOolW»

X

MeS

EtS

n-PrS
H,C=CHCH,S
HC=CCH,S
CF3S
(c-propilas)S

X

MeS

EtS

n-PrS
H,C=HCH,S
HC=CCH,S
CF;3S
(c-propilas)S

X
MeS

EtS

n-PrS
H,C=CHCH>S
HC=CCH,S
CF3S
(c-propilas)S

X

MeS

EtS

n-PrS
H,C=HCH,S
HC=CCH,S
CF5S
(c-propilas)S

LT 4112 B
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X

MeO

EtO

n-PrO
H,C=CHCH,0
HC=CCH,0
CF30
(c-propilas)O

EtO

n-PrO
H,C=CHCH,0
HC=CCH,0
CF30 |
(c-propilas)O

X

MeO

EtO

n-PrO
H,C=CHCH,0
HC=CCH,0
CF;0
(c-propilas)O

R’=Me
X
MeO
EtO
n-PrO
H,C=CHCH,0
HC=CCH,0
CF;0
(c-propilas)O

©OO0OO0OO0OO0OO0OoK wnnununononpp

36

X

MeS

EtS

n-PrS
H,C=CHCH,S
HC=CCH,S
(c-propilas)S

X

MeS

EtS

n-PrS
H,C=HCH,S
HC=CCH,S
(c-propilas)S

X

MeS

EtS

n-PrS
H,C=CHCH,S
HC=CCH,S
(c-propilas)S

X

MeS

EtS

n-PrS
H,C=HCH,S
HC=CCH,S
CF3S
(c-propilas)S

LT 4112 B
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X
MeO

EtO

n-PrO
H,C=CHCH,0
HC=CCH,0
CF;0
(c-propilas)O

R’-H
X

MeO

EtO

n-PrO
H,C=CHCH,O0
HC=CCH,0
CF;0
(c-propilas)O

X

MeOr

EtO

n-PrO
H,C=CHCH-,O
HC=CCH,0
CF;0
(c-propilas)O

NMe
NMe
NMe
NMe
NMe
NMe
NMe

Z >

Me
NMe
NMe
NMe
NMe
NMe
NMe

37

X

MeS

EtS

n-Pr§
H,C=CHCH,S
HC=CCH,S
(c-propilas)S

X

MeS

EtS

n-PrS
H,C=HCH,S
HC=CCH>S
CF;3S
(c-propilas)S

X

MeS

EtS

n-PrS
H,C=CHCH,S
HC=CCH,S
CF3S
(c-propilas)S

2 lentele

LT 4112 B

A
NMe
NMe
NMe
NMe
NMe

Formulés I junginiai, kuriuose: G=C, W = O, R =R%= H, Y=CH,ON=
C(CHj), Z = 3-CF3-Ph, dviguba fliuktuojanti jungtis prijungta pric A, Ir

R%=Me



X
MeO

EtO

n-PrO
H,C=CHCH,0
HC=CCH,0
CF;0
(c-propilas)O

X
MeO

EtO

n-PrO
H,C=CHCH,0
HC=CCH,0
CF,0
(c-propilas)O

R?=Et
X
MeO
EtO
n-PrO
H,C=CHCH,0
HC=CCH,0
CF;0
(c-propilas)O

X
MeO

EtO

n-PrO
H,C=CHCH,0
HC=CCH,0
CF;0
(c-propilas)O

ZZ22Z2ZZZ» ggggaggw Z 222 2Z2Z2Z)p

282223

Q
s

38

X

MeS

EtS

n-PrS
H,C=HCH,S
HC=CCH,S
(c-propilas)S

X
MeS

EtS

n-PrS
H,C=CHCH,S
HC=CCH,S
CF3S
(c-propilas)S

X
MeS

EtS

n-PrS
H,C=HCH,S
HC=CCH,S
CF3S
(c-propilas)S

X

MeS

EtS

n-PrS
H,C=CHCH,S
HC=CCH,S
CF3S
(c-propilas)S

LT 4112 B
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32 =n-Pr
X
MeO
EtO
n-PrO
H,C=CHCH,0
HC=CCH,0
CF3;0
(c-propilas)O

X
MeO

EtO

n-PrO
H,C=CHCH,0
HC=CCH,0
(c-propilas)O

EtO

n-PrO
Hz&CHC}IZO
HC=CCH,0
CF;0
(c-propilas)O

X

MeO

EtO

n-PrO
H2C=CI‘ICH20
HC=CCH,0
CF;0
(c-propilas)O

0QQQQQQk zZzZzzZZZZPR

Z Z 2222z Zp

Q2223228F

39

X

MeS

EtS

n-PrS
H,C=HCH>S
HC=CCH,S
CF;3S8
(c-propilas)S

X

MeS

EtS

n-PrS
H,C=CHCH,S
HC=CCH,S
CF3$
(c-propilas)S

X

MeS

EtS

n-PrS
H,C=HCH,S
HC=CCH,S
CF3S
(c-propilas)S

X

MeS

EtS

n-PrS
H,C=CHCH,S
HC=CCH,S
CF3S
(c-propilas)S

LT 4112 B
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R’=Me
X
MeO
EtO
n-PrO
H,C=CHCH,0O
HC=CCH,0O
CF;0
(c-propilas)O

X
MeO

EtO

n-PrO
H,C=CHCH,O
HC=CCH,0
CF;0
(c-propilas)O

R°=H

X

MeO

EtO

n-PrO
H,C=CHCH,0O
HC=CCH,0
CF30
(c-propilas)O

X

MeO

EtO

n-PrO
H,C=CHCH,0O
HC=CCH,0
(c-propilas)O

1>

CMe
CMe
CMe
CMe
CMe
CMe
CMe

1>

CMe
CMe
CMe
CMe
CMe
CMe
CMe

40

X

MeS

EtS

n-PrS
H,C=HCH,S
HC=CCH,S
CF3S
(c-propilas)S

X

MeS

EtS

n-PrS
H,C=CHCH,S
HC=CCH,S
(c-propilas)S

X
MeS

EtS

n-PrS
H,C=HCH,S
HC=CCH,S
CF3S
(c-propilas)S

X

MeS

EtS

n-PrS
H,C=CHCH,S
HC=CCH,S
CF;3S
(c-propilas)S

LT 4112 B

>

CMe
CMe
CMe
CMe
CMe
CMe
CMe

t
t
t
t
t

HE828887

[»>

CMe
CMe
CMe
CMe
CMe
CMe
CMe
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3 lentelé

LT 4112 B

F‘ormulés I junginiai, kurivose: G=C, W = O, R}-R%= H, Y=CH,0,

Z = 2-Me-Ph, dviguba fliuktuojanti jungtis prijungta prie G, ir

BZ—MC

X

MeO

EtO

n-PrO
H,C=CHCH,O
HC=CCH,0
CF30
(c-propilas)O

X

MeO

EtO

n-PrO
H,C=CHCH-,0
HC=CCH,0
CF;0
(c-propilas)O

R°=Et
X
MeO
EtO
n-PrO
H,C=CHCH,O
HC=CCH,0
CF;0
(c-propilas)O

Yo OO OO0 O0OoOlI

OO0 O0OO0OOO0OOoOK»

X
MeS

EtS

n-PrS
H,C=HCH,S
HC=CCH,S
(c-propilas)S

X

MeS

EtS

n-PrS
H,C=CHCH,S
HC=CCH,S
(c-propilas)S

X

MeS

EtS

n-PrS
H,C=HCH,S
HC=CCH,S
CF3S
(c-propilas)S

o n v o OCo0oCO0OO0O0OoOP

OO OOOOOII»



X

MeO

EtO

n-PrO
H,C=CHCH,0
HC=CCH;0
CF;0
(c-propilas)O

R2 =n-Pr

X

MeO

EtO

n-PrO
H,C=CHCH,0
HC=CCH,O
CF;0
(c-propilas)O

X
MeO

EtO

n-PrO
H,C=CHCH,0O
HC=CCH,0
CF;0
(c-propilas)O

2_y

)

Z 4

eO

EtO

n-PrO
H,C=CHCH,0O
HC=CCH,0
CF30
(c-propilas)O

v nnp OO0 00000 »nnn v >

OO OOO0OO0 o

42

X

MeS

EtS

n-PrS
H,C=CHCH,S
HC=CCH,S
CF3S
(c-propilas)S

X

MeS

EtS

n-PrS
H,C=HCH,S
HC=CCH,S
CF3S
(c-propilas)S

X

MeS

EtS

n-PrS
H,C=CHCH,»S
HC=CCH,S
CF;S
(c-propilas)S

X

MeS

EtS

n-PrS
H,C=HCH,S
HC=CCH,S
CF3S
(c-propilas)S

LT 4112 B
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X
MeO

EtO

n-PrO
H,C=CHCH,0
HC=CCH,0
CF;0
(c-propilas)O

= Me

e 1R

MeO

EtO

n-PrO
H,C=CHCH,0O
HC=CCH,0
CF30
(c-propilas)O

X

MeO

EtO

n-PrO
H,C=CHCH,0O
HC=CCH-,0O
CF;0
(c-propilas)O

R’=H

X

MeO

EtO

n-PrO
H,C=CHCH,0
HC=CCH,0O
(c-propilas)O

43

wvwvnnuonp

FEEZEE

NH

NMe
NMe
NMe
NMe
NMe
NMe
NMe

X

MeS

EtS

n-PrS
H,C=CHCH,S
HC=CCH,S
CF3S
(c-propilas)S

X
MeS

EtS

n-PrS
H,C=HCH,S
HC=CCH,S
CF;3S
(c-propilas)S

X

MeS

EtS

n-PrS
H,C=CHCH>S
HC=CCH,S
CF;3S
(c-propilas)S

X
MeS

EtS

n-PrS
H,C=HCH,S
HC=CCH,S
CF3S
(c-propilas)S

LT 4112 B

“uuvnnunnn

Me



X
MeO

EtO

n-PrO
H,C=CHCH,0
HC=CCH,O
CF;0
(c-propilas)O

Z 1>

Me
NMe
NMe
NMe
NMe
NMe
NMe

44

X
MeS

EtS

n-PrS
H,C=CHCH,S
HC=CCH,S
CF;3S
(c-propilas)S

4 lentele

LT 4112 B

A
NMe
NMe
NMe
NMe
NMe
NMe
NMe

Formulés I junginiai,.kuriuose: G=N,W=0, R3=R*=H, Y=CH-0,
Z = 2-Me-Ph, dviguba fliuktuojanti jungtis prijungta prie A, ir

RZ = Me

X
MeO

EtO

n-PrO
H,C=CHCH,0O
HC=CCH,0
'CF30
(c-propilas)O

X
MeO

EtO

n-PrO
H,C=CHCH,O
HC=CCH,O
CF;30
(c-propilas)O

ZZ 22 ZZZ»

22228828

X

MeS

EtS

n-PrS
H,C=HCH,S
HC=CCH,S
(c-propilas)S

X

MeS

EtS

n-PrS
HoC=CHCH,S
HC=CCH,S
(c-propilas)S

ZZZzZZZZPp

QRILRILP



EtO

n-PrO
H,C=CHCH,0
HC=CCH,0
CF;0
(c-propilas)O

X

MeO

EtO

n-PrO
H,C=CHCH,0O
HC=CCH,0O
CF;0
(c-propilas)O

R’=nPr
X
MeO
EtO
n-PrO
H,C=CHCH,0
HC=CCH,0O
CF;0
(c-propilas)O

X

MeO

EtO

n-PrO
H,C=CHCH,0
HC=CCH,0
CF30
(c-propilas)O

Z2222Z22Z2Z2ZPp Qgggaggw Z 22 2Z22ZZZp

R2222328aP

45

X

MeS

EtS

n-PrS
H,C=HCH>S
HC=CCH,S
CF3S
(c-propilas)S

X

MeS

EtS

n-PrS
H,C=CHCH,S
HC=CCH,S
CF;3S
(c-propilas)S

X

MeS

EtS

n-PrS
H,C=HCH,S
HC=CCH,S
CF3S
(c-propilas)S

X
MeS

EtS

n-PrS
H,C=CHCH,S
HC=CCH,S
(c-propilas)S

LT 4112 B
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R’=H
X

MeO

EtO

n-PrO
H,C=CHCH,0
HC=CCH,0
CF;0
(c-propilas)O

X

MeO

EtO

n-PrO
H,C=CHCH,O
HC=CCH,0
CF3;0
(c-propilas)O

R’=Me
X
MeO
EtO
n-PrO
H,C=CHCH,O
HC=CCH,0
CF30
(c-propilas)O

X

MeO

EtO

n-PrO
H,C=CHCH,O
HC=CCH,0
CF30
(c-propilas)O

2 Z 222 2ZZ»

QR2ERREP

>

CMe
CMe
CMe
CMe
CMe
CMe
CMe

t
t
t
t
t
t
t

SHRE8828P

46

X

MeS

EtS

n-PrS
H,C=HCH,S
HC=CCH,S
CF3S
(c-propilas)S

X

MeS

EtS

n-PrS
H,C=CHCH,S
HC=CCH>,S
CF3S
(c-propilas)S

X

MeS

EtS

n-PrS
H,C=HCH>S
HC=CCH,S
(c-propilas)S

X

MeS

EtS

n-PrS
H,C=CHCH,S
HC=CCH,S
CF3S
(c-propilas)S

LT 4112 B
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CMe
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R’=H
X

MeO
EtO
n-PrO
H,C=CHCH,0
HC=CCH,O
CF30
(c-propilas)O

X

MeO

EtO

n-PrO
H,C=CHCH,0O
HC=CCH,0O
CF30
(c-propilas)O

CEt
CEt

>

CMe
CMe
CMe
CMe
CMe
CMe
CMe

X

MeS

EtS

n-PrS
H,C=HCH,S
HC=CCH,S
CF3S
(c-propilas)S

X
MeS
EtS
n-PrS

H,C=CHCH,S

HC=CCH>S
CF,S
(c-propilas)S

S lentelé

LT 4112 B

A
CEt
CEt
CEt
CEt
CEt
CEt
Cet

A

CMe
CMe
CMe
CMe
CMe
CMe
CMe

Formulés I junginiai, kurivose: G = C, W= S, R> = RY = H, Y=CH,ON=
C(CHjy), Z = 3-CF5-Ph, dviguba fliuktuojanti jungtis prijungta prie G, ir

R’=Me
X
MeO
EtO
n-PrO
H,C=CHCH,0
HC=CCH,0
CF;0
MeO

O OO0OO0O0O OOk

Z.
L

X

MeS

EtS

n-PrS
H,C=HCH,S
HC=CCH,S
CF;3S

MeO

©O OO OO0 OI»

NMe
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X A X
MeO S MeS
EtO S EtS
n-PrO S n-PrS
H,C=CHCH,0 S H,C=CHCH,$S
HC=CCH,0 S HC=CCH,$
CF;0 S CF;3S
MeO | NEt MeS

6 lentelé

LT 4112 B

v n v

Z
oy

Formulés I junginiai, kuriuose: A = N, G = N, W =S, R3 = RY = H, Y=CH,ON-=
C(Me), Z = 3-CF3-Ph, dviguba fliuktuojanti jungtis prijungta prie A, ir

R%=Me

X X X

MeO  EtO n-PrO
HC=CCH,0 CF;0 OCF,H
(c-propilas)O MeS EtS
H,C=CHCH,0 HC=CCH,S CF5S

7 lentelé

X .
H,C=CHCH,S
OCH,CF;

n-PrS
(c-propilas)S

Formulés I junginiai, kuriuose: G = C, W = S, R® = R* = H, Y=CH,0,

Z = 2-Me-Ph, dviguba fliuktuojanti jungtis prijungta prie G, ir
B_2 =Me

X A X

MeO O MeS

EtO 0 EtS

n-PrO O n-PrS
H,C=CHCH,0 O H,C=HCH,S
HC=CCH,0 0 HC=CCH,S
CF;0 O CF;3S

MeO NH MeO

OO QOC OO0k

NMe
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LT 4112 B
X A X A
MeO S MeS S
EtO S EtS S
n-PrO S n-PrS S
H,C=CHCH,O S H,C=CHCH,S S
HC=CCH,0 S HC=CCH,S S
CF;0 S CF3S S
‘MeO NEt MeS NPr
8 lentelé

Formulés I junginiai, kuriuose: A = N, G = N, W =S, RI-RY-= H, Y=CH,0, Z = 2-
Me-Ph, dviguba fliuktuojanti jungtis prijungta prie A, ir

R’=Me

X X X X |
MeO EtO n-PrO H,C=CHCH,S
HC=CCH,0O CF;0 OCF,H OCH,CF3
(c-propilas)O MeS EtS n-PrS
H,C=CHCH,0 HC=CCH,S CF3S (c-propilas)S

9 lentelé
Formulés I junginiai, kuriuose: G=C, A=W =0, X =MeO, RZ- Me, Y=CH,ON =
C(Me), Z = 3-CF3-Ph, dviguba fliuktuojanti jungtis prijungta prie G, ir

R’ R R R4Z R’Z R%Z
3-F H 5-NO, H 3-F 5-F
5-F H 6-Me H 3-C1 5-C
3-Cl H 3-Me H 4-Me 5-Cl
4-Cl H 4-MeO H 3-F 5-CF3
5-Br H 5-CF,0 H 3-C1 5-NO,
4-CF; H 5-alilas H 6-CF;0 H
5-CN H 4-propargilas H 5-Pr H

10 lentelé
Formulés I junginiai, kuriuose: A = N, G = N, W = O, X =MeO, R? = Me, Y-
CH,ON =C(Me), Z = 3-CF3-Ph, dviguba fliuktuojanti jungtis prijungta prie A, ir



3-F
5-F
3-C

5-Br
4-CF5
5-CN

oolie olile sflle olile sllie slite ol oo §

R3

5-NO,
6-Me
3-Me
4-MeO
5-CF5;0
5-alilas
4-propargilas

50

eofiteville sillcolile olie silie ol Voo §

11 lentele

LT 4112 B
R3 R4
3-F 5-F
3-Cl 5-C1
4-Me 5-C1
3.F 5-CF;
3-Ql 5-NO,
6-CF;0 H
5-Pr H

Formulés I junginiai, kuriuose: A = O, G = C, W = O, X =MeO, R? = Me, dviguba

fliuktuojanti jungtis prijungta prie G, ir

SOV

12 lentelé

Formulés I junginiai, kuriuose: A = N, G =N, W = O, X =MeO, R? = Me, dviguba
fliuktuojanti jungtis prijungta prie G, ir

| l a
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13 lentelé

LT 4112 B

Formulés I junginiai, kuriuose: G = C, W = O, X =MeO, R>=Me, R*=R*=H, Z =
Ph, dviguba fliuktuojanti jungtis prijungta prie G, ir

=0

C(Me)=CH
CH=C(Me)
C(Me)=C(Me)
tiesiogin€ jungtis

O »
Q @ <>
e

s

A=S

Y

S

CH=CH
C(Me)=CH
CH=C(Me)
C(Me)=C(Me)
tiesioginé jungtis

A =NMe

Y
S

CH=CH
C(Me)=CH
CH=C(Me)
C(Me)=C(Me)

tiesiogin€ jungtis

CH,CH,
CH(Me)CH,
CI‘I2CH(MC)
CH(Me)CH (Me)
CH,0

CC

Y

CH,CH,
CH(Me)CH,
CH,CH(Me)

CH(Me)CH (Me)

CH,0
C=C

Y

CH,CH,

CH (Me)CH,
CH,CH(Me)

CH(Me)CH(Me)

CH,0
C=C

Y
CH(Me)O
OCH,
OCH(Me)
CH,S
CH(Me)S

Y
CH(Me)O
OCH,
OCH(Me)
CH,S
CH(Me)S

CH(Me)O
OCH,
OCH(Me)
CH-S
CH(Me)S

14 lentelé

Y Y

SCH, C(Me)=N-O
SCH(Me) O-N=CH
CH,O-N=CH  O-N=C(Me)

CH,0-N=C(Me) CH,0C(=0)

CH=N-O CH(Me)OC(=0)
Y Y
SCH, C(Me)=N-O
SCH(Me) O-N=CH

CH0-N=CH  O-N=C(Me)
Cf‘Izo-N=C(MC) CH 20C(:O)

CH=N-O  CH(Me)OC(=0)
Y Y

SCH, C(Me)=N-O
SCH(Me) O-N=CH

CH,O-N=CH O-N=C(Me)
CH,0-N=C(Me) CH,0C(=0)
CH=N-O  CH(Me)OC(=0)

Formulés I junginiai, kuriuose: G = N, W = O, X =MeO, R2 = Me, R*=R%=H, Z -
Ph, dviguba fliuktuojanti jungtis prijungta prie G, ir
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A=N

Y Y Y Y Y

S CH,CH, CH(Me)O SCH, C(Me)=N-O
CH=CH CH(Me)CH, OCH, SCH(Me) 0-N=CH
C(Me)=CH CH,CH (Me) OCH(Me) CH,O-N=CH  O-N=C(Me)
CH=C(Me) CH(Me)CH(Me) CH-S CH,0-N=C(Me) CH,0C(=0)
C(Me)=C(Me)  CH,O CH(Me)S CH=N-O CH(Me)OC(=0)

tiesioginé jungtis C=C

A=S

Y Y Y Y Y

S CH,CH, CH(Me)O  SCH, C(Me)=N-O
CH=CH CH(Me)CH, OCH, SCH(Me) O-N=CH
C(Me)=CH CH,CH (Me) OCH(Me) CH,O-N=CH O-N=C(Me)
CH=C(Me) CH(Me)CH(Me) CH,S CH,0-N=C(Me) CH,0C(=0)
C(Me)=C(Me) CH,0 CH(Me)S CH=N-O CH(Me)OC(=0)

tiesiogine jungtis C=C

A =NMe

Y Y Y Y Y

S CH,CH, CH(Me)O SCH, C(Me)x=N-O
CH=CH CH(Me)CH, OCH, SCH(Me) O-N=CH
C(Me):CH CH,CH(Me) OCH(Me) CH;O-N=CH O-N=C(Me)
CH=C(Me) CH(Me)CH(Me) CH,S CH,0-N=C(Me) CH,0C(=0)
C(Me)=C(Me) CH,0 CH(Me)S CH=N-O CH(Me)OC(=0)

tiesioginé jungtis C=C

15 lentele
Formulés 1 junginiai, kuriuose: G = C, W = O, X =MeO, R? = Me, R =R? = H,
dviguba fliuktuojanti jungtis prijungta prie G, ir



Y=0,A=0

VA

heksilas
PhO(CH?) 3
2-Br-Ph

2-CN-Ph
2,4-diC1-Ph
2-CF3-Ph
2-1-Ph
c-heksilas
4-NO»-Ph
PhCH,CH>
(2-CN-Ph)CH»
CF3CH»
2-MeS-Ph

i-Bu
2-CF30-Ph
4-Me-Ph
4-Cl-Ph

3-Me-Ph
3-CF3-Ph
3-Cl-2-MePh
3-t-Bu-Ph
3-NO,-Ph
3-F-Ph
4-CF-Ph
3,4-diCl-Ph
3,4-diCF-Ph
3-EtO-Ph

Z
4-oktenilas
PhCH=CHCH;

2-Me-Ph

2-F-Ph
2-Me-4-Cl-Ph
4-Ph-Ph
3-(2-CI-PhO)-Ph
3,5-diCl1-Ph
3,5-diCF3-Ph
2-MeO-Ph
2,6-diMeO-Ph
3.(2CN-PhO)-Ph

5-PhO-3 piridinilas

6-Me-2-piridinilas

3-CFO-Ph

4-Br-Ph

3-Et-Ph

4-Et-Ph
4-MeO-Ph
4-t-Bu-Ph
4-CN-Ph
4-NO,-Ph
4-F-Ph
3-Ph-Ph
3,4-diMe-Ph
3,5-diMe-Ph
3-MeS-Ph

VA
3-pentinilas
PhC=CCH>

2-Et-Ph

2-Cl-Ph
2,4,6-triCl-Ph
3-PhO-Ph
3-(2-Et-Ph)-Ph
6-Ph-2-piridinilas
6-PhO-4-piridinilas
3-tieniloksi-Ph
3-(4-CF3-PhO)-Ph
3-(2-Me-PhO)-Ph
5-PhO-2-piridinilas

6-PhO-2-piridinilas

6-CF-2-piridinilas

6-PhO-3-piridinilas

2-pirimidinilas

4-pirimidinilas
4-MeQO-2-pirimidinilas
4-Me-2-pirimidinilas
6-MeO-4-pirimidinilas
2-Ph-4-tiazolilas
3-MeO-6-piridazinilas
5-Me-2-furanilas
2,5-diMe-3-tienilas
3-OCF7H-Ph
4-OCFoH-PH

LT 4112 B

Z

4-PhO-2-piridinilas
(c-propilas)CH,
6-(2-CN-PhO)-4-
pirimidinilas
6-PhO-4-pirimidinilas

" 4-EtO-2-pirimidinilas

3-(4-pirimidiniloksi)-Ph
4-(2-tienilas)Ph
3-(2-piridiniloksi)Ph
3-piridinilas

4-(3-Cl-2-piridiniloksi)-Ph

4-(PhO)-c-heksilas
5-PhO-2-pirimidinilas
6-(2-NO,-PhO)-4-
pirimidinilas
6-(2-Cl-PhO)-4-
pirimidinilas
6-(2-CF3-PhO)-4-
pirimidinilas
4,6-diMeO-2- -
pirimidinilas
4,6-diMe-2-
pirimidinilas
6-CF3-4-pirimidinilas
4-CF3-2-piridinilas
4-CF3-2-pirimidinilas
2-piridinilas
6-CF3-2-pirazinilas
5-CF3-3-piridinilas
3-MeO-2-piridinilas
5-CN-2-piridinilas
6-Me-2-piridinilas



Y=CH;0,A=0

VA
heksilas
PhO(CH>) 3

2-Br-Ph

2-CN-Ph
2,4-diCi-Ph
2-CF3-Ph
2-1-Ph
c-heksilas
4-NO»3-Ph
PhCH,oCH>

(2-CN-Ph)CHp

CF3CH,
2-MeS-Ph

i-Bu

2-CF30-Ph

4-Me-Ph

4-Cl-Ph

3-Me-Ph
3-CF3-Ph
3-Cl-2-MePh
3-t-Bu-Ph
3-NO»-Ph
3-F-Ph
4-CF-Ph
3,4-diCl-Ph
3,4-diCF-Ph
3-LtO-Ph

z

4-oktenilas

PhCH=CHCH,

2-Me-Ph

2-F-Ph
2-Me-4-Cl-Ph
4-Ph-Ph

3-(2-C1-PhO)-Ph

3,5-diCl-Ph
3,5-diCF3-Ph
2-MeO-Ph

2,6-diMeO-Ph
3-(2CN-PhO)-Ph
5-PhO-3 piridinilas

6-Me-2-piridinilas

3-CFO-Ph

4-Br-Ph

3-Et-Ph

4-Et-Ph
4-MeO-Ph
4-t-Bu-Ph
4-CN-Ph
4-NO»-Ph
4-F-Ph
3-Ph-Ph
3,4-diMe-Ph
3,5-diMe-Ph
3-MeS-Ph

54

Z
3-pentinilas

PhC=CCH
2-Et-Ph

2-C1-Ph
2,4,6-triCl-Ph
3-PhO-Ph
3-(2-Et-Ph)-Ph
6-Ph-2-piridinilas
6-PhO-4-piridinilas
3-tieniloksi-Ph
3-(4-CF3-PhO)-Ph
3-(2-Me-PhO)-Ph
5-PhO-2-piridinilas

6-PhO-2-piridinilas

6-CF-2-piridinilas

6-PhO-3-piridinilas

2-pirimidinilas

4-pirimidinilas
4-MeO-2-pirimidinilas
4-Me-2-pirimidinilas
6-MeO-4-pirimidinilas
2-Ph-4-tiazolilas
3-MeQ-6-piridazinilas
5-Me-2-furanilas
2,5-diMe-3-tienilas
3-OCF,H-Ph
4-OCF,H-PH

LT 4112 B

Z

4-PhO-2-piridinilas
(c-propilas)CH,
6-(2-CN-PhO)-4-
pirimidinilas
6-PhO-4-pirimidinilas
4-EtO-2-pirimidinilas
3-(4-pirimidiniloksi)-Ph
4-(2-tienilas)Ph
3-(2-piridiniloksi)Ph
3-piridinilas
4-(3-Cl-2-piridiniloksi)-Ph
4-(PhO)-c-heksilas
5-PhO-2-pirimidinilas
6-(2-NO,-PhO)-4-
pirimidinilas
6-(2-C1-PhO)-4-
pirimidinilas
6-(2-CF3-PhO)-4-
pirimidinilas
4,6-diMeO-2-
pirimidinilas
4,6-diMe-2-
pirimidinilas
6-CF3-4-pirimidinilas
4-CF;-2-piridinilas
4-CF3-2-pirimidinilas
2-piridinilas
6-CF3-2-pirazinilas
5-CF3-3-piridinilas
3-MeO-2-piridinilas
5-CN-2-piridinilas
6-Me-2-piridinilas



heksilas
PhO(CH)») 3
2-Br-Ph

2-CN-Ph
2,4-diCl-Ph
2-CF3-Ph
2-1-Ph
c-heksilas
4-NO»y-Ph
PhCH,CH,
(2-CN-Ph)CH»
CF3CH»
2-MeS-Ph

i;Bu
2-CF30-Ph
4-Me-Ph
4-Cl-Ph

3-Me-Ph
3-CF3-Ph
3-Cl-2-MePh
3-t-Bu-Ph
3-NO»-Ph
3-F-Ph
4-CF-Ph
3,4-diCl1-Ph
3,4-diCF-Ph
3-EtO-Ph

4-oktenilas
PhCH=CHCH»
2-Me-Ph

2-F-Ph
2-Me-4-ClI-Ph
4-Ph-Ph
3-(2-C1-PhO)-Ph
3,5-diCl-Ph
3,5-diCF3-Ph
2-MeO-Ph
2,6-diMeO-Ph
3-(2CN-PhO)-Ph

5-PhO-3 piridinilas

6-Me-2-piridinilas

3-CFO-Ph

4-Br-Ph

3-Et-Ph

4-Et-Ph
4-MeQO-Ph
4-t-Bu-Ph
4-CN-Ph
4-NO»-Ph
4-F-Ph
3-Ph-Ph
3,4-diMe-Ph
3,5-diMe-Ph
3-MeS-Ph

55

Z
3-pentinilas
PhC=CCH,

2-Et-Ph

2-Cl-Ph
2,4,6-triCl-Ph
3-PhO-Ph
3-(2-Et-Ph)-Ph
6-Ph-2-piridinilas
6-PhO-4-piridinilas
3-tieniloksi-Ph
3-(4-CF3-PhO)-Ph
3-(2-Me-PhQ)-Ph
5-PhO-2-piridinilas

6-PhO-2-piridinilas

6-CF-2-piridinilas

6-Ph()-3-piridinilas

2-pirimidinilas

4-pirimidinilas
4-MeO-2-pirimidinilas
4-Me-2-pirimidinilas
6-MeO-4-pirimidinilas
2-Ph-4-tiazolilas
3-MeO-6-piridazinilas
5-Me-2-furanilas
2,5-diMe-3-tienilas
3-OCFoH-Ph
4-OCFoH-PH

LT 4112 B

Z

4-PhO-2-piridinilas
(c-propilas)CH>
6-(2-CN-PhO)-4-
pirimidinilas
6-PhO-4-pirimidinilas
4-EtO-2-pirimidinilas
3-(4-pirimidiniloksi)-Ph
4-(2-tienilas)Ph
3-(2-piridiniloksi)Ph
3-piridinilas
4-(3-Cl-2-piridiniloksi)-Ph
4-(PhO)-c-heksilas
5-PhO-2-pirimidinilas
6-(2-NO»-PhO)-4-
pirimidinilas
6-(2-C1-PhO)-4-
pirimidinilas
6-(2-CF3-PhO)-4-
pirimidinilas
4,6-diMeO-2-
pirimidinilas
4,6-diMe-2-
pirimidinilas
6-CF3-4-pirimidinilas
4-CF3-2-piridinilas
4-CF3-2-pirimidinilas
2-piridinilas
6-CF5-2-pirazinilas
5-CF3-3-piridinilas
3-MeO-2-piridinilas
5-CN-2-piridinilas
6-Me-2-piridinilas



Y = CH,O, A =NMe

Z

heksilas
PhO(CH?) 3
2-Br-Ph

2-CN-Ph
2,4-diCI-Ph
2-CF3-Ph
2-1-Ph
c-heksilas
4-NO»-Ph
PhCH,CH»
(2-CN-Ph)CH»
CF3CH,
2-MeS-Ph

i-Bu
2-CF30-Ph

4-Me-Ph
4-Cl-Ph
3-Me-Ph
3-CF2-Ph
3-Cl-2-MePh
3-{-Bu-Ph
3-NOj-Ph
3-F-Ph
4-CE-Ph
3,4-diC1-Ph
3,4-diCF-Ph
3-EtO-Ph

Z
4-oktenilas
PhCH=CHCH,

2-Me-Ph

2-F-Ph
2-Me-4-Cl-Ph
4-Ph-Ph
3-(2-C1-PhO)-Ph
3,5-diCl-Ph
3,5-diCF3-Ph
2-MeO-Ph
2,6-diMeO-Ph
3-(2CN-PhO)-Ph
5-PhO-3 piridinilas

6-Me-2-piridinilas
3-CFO-Ph

4-Br-Ph
3-Et-Ph
4-Et-Ph
4-MeO-Ph
4-t-Bu-Ph
4-CN-Ph
4-NO,-Ph
4-F-Ph
3-Ph-Ph
3,4-diMe-Ph
3,5-diMe-Ph
3-MeS-Ph

Z
3-pentinilas
PhC=CCH3

2-Et-Ph

2-C1-Ph
2,4,6-triCl-Ph
3-PhO-Ph
3-(2-Et-Ph)-Ph
6-Ph-2-piridinilas
6-PhO-4-piridinilas
3-tieniloksi-Ph
3-(4-CF3-PhO)-Ph
3-(2-Me-PhQ)-Ph
5-PhO-2-piridinilas

6-PhO-2-piridinilas
6-CF-2-piridinilas
6-PhO-3-piridinilas

2-pirimidinilas

4-pirimidinilas

4-MeO-2-pirimidinilas
4-Me-2-pirimidinilas
6-MeO-4-pirimidinilas

2-Ph-4-tiazolilas

3-MeO-6-piridazinilas

5-Me-2-furanilas
2,5-diMe-3-tienilas
3-OCF,H-Ph
4-OCFoH-PH

16 lentelé
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Z

4-PhO-2-piridinilas
(c-propilas)CH>
6-(2-CN-PhO)-4-
pirimidinilas
6-PhO-4-pirimidinilas
4-EtO-2-pirimidinilas
3-(4-pirimidiniloksi)-Ph
4-(2-tienilas)Ph
3-(2-piridiniloksi)Ph
3-piridinilas
4-(3-Cl-2-piridiniloksi)-Ph
4-(PhO)-c-heksilas
5-PhO-2-pirimidinilas
6-(2-NO,-PhO)-4-
pirimidinilas
6-(2-C1-PhO)-4-
pirimidinilas
6-(2-CF3-PhO)-4-
pirimidinilas
4,6-diMeO-2-pirimidinilas
4,6-diMe-2-pirimidinilas
6-CF3-4-pirimidinilas
4-CF3-2-piridinilas
4-CF3-2-pirimidinilas
2-piridinilas
6-CF5-2-pirazinilas
5-CF3-3-piridinilas
3-MeO-2-piridinilas
5-CN-2-piridinilas
6-Me-2-piridinilas

Formulés I junginiai, kurivose: A = O, G =C, W = 0, X =MeO, R? = Me, R? =R? =
H, dviguba fliuktuojanti jungtis prijungta prie G, ir




Y = CH,ON = C(CH,)

Z
heksilas
PhO(CH») 3

2-Br-Ph

2-CN-Ph
2,4-diCl-Ph
2-CF3-Ph
2-1-Ph
c-heksilas
4-NO»>-Ph
PhCH,CH,

(2-CN-Ph)CH,

CF4CH»
2-MeS-Ph

1-Bu
2-CF30-Ph

4-Me-Ph
4-Cl-Ph
3-Me-Ph
3-CF3-Ph
3-Cl-2-MePh
3-t-Bu-Ph
3-NOjy-Ph
3-F-Ph
4-CF-Ph
3,4-diCl-Ph
3,4-diCF-Ph
3-EtO-Ph

Z
4-oktenilas
PhCH=CHCH,

2-Me-Ph

2-F-Ph
2-Me-4-Cl-Ph
4-Ph-Ph
3-(2-C1-PhO)-Ph
3,5-diClI-Ph
3,5-diCF3-Ph
2-MeO-Ph
2,6-diMeO)-Ph
3-(2CN-PhO)-Ph
5-PhO-3 piridinilas

6-Me-2-piridinilas

3-CFO-Ph

4-Br-Ph
3-Et-Ph
4-Et-Ph
4-MeO-Ph
4-t-Bu-Ph
4-CN-Ph
4-NO9-Ph
4-F-Ph
3-Ph-Ph
3,4-diMe-Ph
3,5-diMe-Ph
3-MeS-Ph

57

Z
3-pentinilas
PhC=CCH,

2-Et-Ph

2-Cl-Ph
2,4,6-triCl-Ph
3-PhO-Ph
3-(2-Et-Ph)-Ph
6-Ph-2-piridinilas
6-PhO-4-piridinilas
3-tieniloksi-Ph
3-(4-CF3-PhO)-Ph
3-(2-Me-PhO)-Ph
5-PhO-2-piridinilas

6-PhO-2-piridinilas

6-CF-2-piridinilas

6-PhO-3-piridinilas
2-pirimidinilas
4-pirimidinilas
4-MeQO-2-pirimidinilas
4-Me-2-pirimidinilas
6-MeQO-4-pirimidinilas
2-Ph-4-tiazolilas
3-MeO-6-piridazinilas
5-Me-2-furanilas
2,5-diMe-3-tienilas
3-OCF,oH-Ph
4-OCFoH-PH

17 lentele
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Z

4-PhO-2-piridinilas
(c-propilas)CH,
6-(2-CN-PhO)-4-
pirimidinilas
6-PhO-4-pirimidinilas
4-EtO-2-pirimidinilas
3-(4-pirimidiniloksi)-Ph
4-(2-tienilas)Ph
3-(2-piridiniloksi)Ph
3-piridinilas

4-(3-Cl-2-piridiniloksi)-Ph

4-(PhO)-c-heksilas
5-PhO-2-pirimidinilas
6-(2-NO,-PhO)-4-
pirimidinilas
6-(2-CI-PhO)-4-
pirimidinilas
6-(2-CF3-PhO)-4-

pirimidinilas

4,6-diMeO-2-pirimidinilas

4,6-diMe-2-pirimidinilas
6-CF3-4-pirimidinilas
4-CF3-2-piridinilas
4-CF3-2-pirimidinilas
2-piridinilas
6-CF3-2-pirazinilas
5-CF3-3-piridinilas
3-MeO-2-piridinilas
5-CN-2-piridinilas
6-Me-2-piridinilas

Formulés I junginiai, kuriuose: A = NMe, G = C, W = O, X =MeO, R? = Me, R3 =R
= H, dviguba fliuktuojanti jungtis prijungta pric G, ir



Y= CHQON = C(CH';)_

Z

ﬁeksilas
PhO(CH?) 3 -
2-Br-Ph

2-CN-Ph
2,4-diCl-Ph
2-CF3-Ph
2-1-Ph
c-heksilas
4-NO,-Ph
PhCH,CH,
(2-CN-Ph)CH>
CF3CH»
2-MeS-Ph

1-Bu
2-CF30-Ph

4-Me-Ph
4-Ci-Ph
3-Me-Ph
3-CF3-Ph
3-Cl-2-MePh
3-t-Bu-Ph
3-NO»-Ph
3-F-Ph
4-CF-Ph
3,4-diCl1-Ph
3,4-diCF-Ph
3-EtO-Ph

VA
4-oktenilas
PhCH=CHCH,

2-Me-Ph

2-F-Ph
2-Me-4-Cl-Ph
4-Ph-Ph
3-(2-C1-PhO)-Ph
3,5-diCl-Ph
3,5-diCF3-Ph
2-MeO-Ph
2,6-diMeO-Ph
3-(2CN-PhO)-Ph

5-PhO-3 piridinilas

6-Me-2-piridinilas

3-CFO-Ph

4-Br-Ph
3-Et-Ph
4-Et-Ph
4-MeO-Ph
4-t-Bu-Ph
4-CN-Ph
4-NO,-Ph
4-F-Ph
3-Ph-Ph
3,4-diMe-Ph
3,5-diMe-Ph
3-MeS-Ph

Z
3-pentinilas
PhC=CCH,

2-Et-Ph

2-Cl-Ph
2,4,6-triCl-Ph
3-PhO-Ph
3-(2-Et-Ph)-Ph
6-Ph-2-piridinilas
6-PhO-4-piridinilas
3-tieniloksi-Ph
3-(4-CF3-PhO)-Ph
3-(2-Me-PhO)-Ph
5-PhQ-2-piridinilas

6-PhO-2-piridinilas

6-CF-2-piridinilas

6-PhO-3-piridinilas
2-pirimidinilas
4-pirimidinilas
4-MeO-2-pirimidinilas
4-Me-2-pirimidinilas
6-MeO-4-pirimidinilas
2-Ph-4-tiazolilas
3-MeO-6-piridazinilas
S-Me-2-furanilas
2,5-diMe-3-tienilas
3-OCk»H-Ph
4-OCFoH-PH

18 lentelé
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Z

4-PhO-2-piridinilas
(c-propilas)CH,
6-(2-CN-PhO)-4-
pirimidinilas
6-PhO-4-pirimidinilas
4-EtO-2-pirimidinilas
3-(4-pirimidiniloksi)-Ph
4-(2-tienilas)Ph
3-(2-piridiniloksi)Ph
3-piridinilas
4-(3-Cl-2-piridiniloksi)-Ph
4-(PhO)-c-heksilas
S-PhO-2-pirimidinilas
6-(2-NO,-PhO)-4-
pirimidinilas
6-(2-CI-PhO)-4-
pirimidinilas
6-(2-CF3-PhO)-4-
pirimidinilas
4,6-diMeO-2-pirimidinilas
4,6-diMe-2-pirimidinilas
6-CF3-4-pirimidinilas
4-CF3-2-piridinilas
4-CF3-2-pirimidinilas
2-piridinilas
6-CF;-2-pirazinilas
5-CF3-3-piridinilas
3-MeO-2-piridinilas
5-CN-2-piridinilas
6-Me-2-piridinilas

Formulés Ijunginiai, kuriuose: A = N, G = N, W = O, X =sMeO, R? = Me, R? =R* =
H, dviguba fliuktuojanti jungtis prijungta prie A,



Y = CH,ON = C(CHj)

Z

heksilas
PhO(CHy) 3
2-Br-Ph

2-CN-Ph
2,4-diCl-Ph
2-CF3-Ph
2-1-Ph
c-heksilas
4-NO»-Ph
PhCH,CH»
(2-CN-Ph)CH»
CF3CHy
2-MeS-Ph

i-Bu
2-CF30-Ph
4-Me-Ph
4-Cl-Ph

3-Me-Ph
3-CF3-Ph
3-C1-2-MePh
3-t-Bu-Ph
3-NO,-Ph
3-F-Ph
4-CF-Ph
3,4-diCl-Ph
3,4-diCF-Ph
3-EtO-Ph

Z

4-oktenilas
PhCH=CHCH,
2-Me-Ph

2-F-Ph
2-Me-4-Cl-Ph
4-Ph-Ph
3-(2-Cl-PhO)-Ph
3,5-diCl-Ph
3,5-diCF3-Ph
2-MeO-Ph
2,6-diMeO-Ph
3-(2CN-PhO)-Ph

5-PhO-3 piridinilas

6-Me-2-piridinilas

3-CFO-Ph

4-Br-Ph

3-Et-Ph

4-Et-Ph
4-MeO-Ph
4-t-Bu-Ph
4-CN-Ph
4-NO,-Ph
4-F-Ph
3-Ph-Ph
3,4-diMe-Ph
3,5-diMe-Ph
3-MeS-Ph
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Z
3-pentinilas
PhC=CCH,

2-Et-Ph

2-Cl-Ph
2,4,6-triCl-Ph
3-PhO-Ph
3-(2-Et-Ph)-Ph
6-Ph-2-piridinilas
6-PhO-4-piridinilas
3-tieniloksi-Ph
3-(4-CF3-PhO)-Ph
3-(2-Me-PhO)-Ph
5-PhO-2-piridinilas

6-PhO-2-piridinilas

6-CF-2-piridinilas

6-PhO-3-piridinilas

2-pirimidinilas

4-pirimidinilas
4-MeO-2-pirimidinilas
4-Me-2-pirimidinilas
6-MeO-4-pirimidinilas
2-Ph-4-tiazolilas
3-MeO-6-piridazinilas
5-Me-2-furanilas
2,5-diMe-3-tienilas
3-OCFoH-Ph
4-OCF,H-PH
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Z

4-PhO-2-piridinilas
(c-propilas)CH,
6-(2-CN-PhO)-4-
pirimidinilas
6-PhO-4-pirimidinilas
4-EtO-2-pirimidinilas
3-(4-pirimidiniloksi)-Ph
4-(2-tienilas)Ph
3-(2-piridiniloksi)Ph
3-piridinilas

4-(3-Cl-2-piridiniloksi)-Ph

4-(PhO)-c-heksilas
5-PhO-2-pirimidinilas
6-(2-NO;-PhO)-4-
pirimidinilas
6-(2-Cl-PhO)-4-
pirimidinilas
6-(2-CF3-PhO)-4-
pirimidinilas
4,6-diMeO-2-
pirimidinilas
4,6-diMe-2-
pirimidinilas
6-CF;-4-pirimidinilas
4-CF3-2-piridinilas
4-CF3-2-pirimidinilas
2-piridinilas
6-CF3-2-pirazinilas
5-CF3-3-piridinilas
3-MeO-2-piridinilas
5-CN-2-piridinilas
6-Me-2-piridinilas
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Y =CH)S
Z Z Z Z
heksilas 4-oktenilas 3-pentinilas 4-PhO-2-piridinilas
PhO(CH») 3 PhCH=CHCH> PhC=CCH, (c-propilas)CH,
2-Br-Ph 2-Me-Ph 2-Et-Ph 6-(2-CN-PhO)-4-
pirimidinilas
2-CN-Ph 2-F-Ph 2-Cl-Ph 6-PhO-4-pirimidinilas
2,4-diCl-Ph 2-Me-4-Cl-Ph 2,4,6-triCl-Ph 4-EtO-2-pirimidinilas
2-CF3-Ph 4-Ph-Ph 3-PhO-Ph 3-(4-pirimidiniloksi)-Ph
2-1-Ph 32-Cl-PhO)Ph  3-(2-Et-Ph)-Ph 4-(2-tienilas)Ph
c-heksilas 3,5-diCl-Ph 6-Ph-2-piridinilas 3-(2-piridiniloksi)Ph
4-NO;-Ph 3,5-diCF3-Ph 6-PhO-4-piridinilas 3-piridinilas
PhCH,CH» 2-MeO-Ph 3-tieniloksi-Ph 4-(3-Cl1-2-piridiniloksi)-Ph
(2-CN-Ph)CH, ~ 2,6-diMeO-Ph 3.(4-CF3-PhO)-Ph 4-(PhO)-c-heksilas
CF3CH> 3(2CN-PhO)-Ph  3-(2-Me-PhO)-Ph 5-PhO-2-pirimidinilas
2-MeS-Ph 5-PhO-3 piridinilas  S-PhO-2-piridinilas 6-(2-NO,-PhO)-4-
pirimidinilas
i-Bu 6-Me-2-piridinilas  6-PhO-2-piridinilas 6-(2-C1-PhO)-4-
pirimidinilas
2-CF30-Ph 3.CFO-Ph 6-CF-2-piridinilas 6-(2-CF3-PhO)-4-
pirimidinilas
4-Me-Ph 4-Br-Ph 6-PhO-3-piridinilas 4,6-diMeO-2-
pirimidinilas
4-CI-Ph 3-Et-Ph 2-pirimidinilas 4,6-diMe-2-
pirimidinilas
3-Me-Ph 4-Et-Ph 4-pirimidinilas 6-CF;-4-pirimidinilas
3-CF3-Ph 4-MeO-Ph 4-MeO-2-pirimidinilas ~4-CF3-2-piridinilas
3-Cl-2-MePh 4-t-Bu-Ph 4-Me-2-pirimidinilas 4-CF3-2-pirimidinilas
3-t-Bu-Ph 4-CN-Ph 6-MeO-4-pirimidinilas  2-piridinilas
3-NO,-Ph 4-NO»-Ph 2-Ph-4-tiazolilas 6-CF3-2-pirazinilas
3-F-Ph 4-F-Ph 3-MeO-6-piridazinilas  5-CF3-3-piridinilas
4-CF-Ph 3-Ph-Ph 5-Me-2-furanilas 3-MeO-2-piridinilas
3,4-diCl-Ph 3,4-diMe-Ph 2,5-diMe-3-tienilas 5-CN-2-piridinilas
3,4-diCF-Ph 3,5-diMe-Ph 3-OCF,oH-Ph 6-Me-2-piridinilas
3-EtO-Ph 3-MeS-Ph 4-OCFoH-PH
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19 lentelé
Formulés I junginiai, kuriuose: A =N, G =N, W = O, X =MeO, R? = Me, R? =R? =
H, dviguba fliuktuojanti jungtis prijungta prie A, ir
Y = CH,0ON = C(H;)

Z Z Z Z
2-Me-Pb 3-Me-Pb 3-CF3-Ph 3-Cl-Ph
4-Cl-Ph 4-CF5-Ph 2,5-diMe-Pb 3,5-diCl-Pb

20 lentele

Formulés I junginiai, kuriuose: A=N, G=N, W = O, X =MeO, Z = 3-CF5-Ph, R? =
Me, R®=R%=H, dviguba fliuktuojanti jungtis prijuagta prie A, ir
Y = CH,ON = C(Hj)

R’ ' R’ R’ R’
CF3 OC}'12CF3 Et n-Pr
Cl MeO EtO MeS
21 lentele

Formulés I junginiai, kurivose: A = O, G = C, W = O, X = MeO, R} -R% - H,Y =
CH ,ON= C(R7), dviguba fliuktuojanti jungtis prijungta prie G, ir

2 .
R% Me

R z R z
c-propilas  3,4-(OCH,oCH7O)-Ph c-propilas  3,4-(OCHFCF,0)-Ph
-c-propilas  3,4-(OCF»O)-Ph c-propilas  Ph
c-propilas  4-CF3-Ph c-propilas  3-CF3-Ph
c-propilas  4-Cl-Ph c-propilas  3-Cl-Ph
c-propilas  2-Me-Ph c-propilas  3-OCF3-Ph
CF3 - 3,4-(OCH2CH70)-Ph CF; 3,4-(OCHFCF;0)-Ph
CF; 3,4-(OCF,0)-Ph CF; Ph
CF; 4-CF3-Ph CF; 3-CF3-Ph
CF; 4-Cl-Ph CF; ~ 3-Cl-Ph
CF; 2-Me-Ph CF, 3-OCF3-Ph
Et 3,4-(OCH»CH,O)-Ph Et 3,4-(OCHFCF0)-Ph
Et 3,4-(OCF70)-Ph Et Ph
Et 4-CF3-Ph Et 3-CF3-Ph
Et 4-Cl-Ph Et 3-ClI-Ph

Et 2-Me-Ph Et 3-OCF3-Ph
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22 lentele

Formulés 1 junginiai, kuriuose: A=NMe, G=C, W=0, X=MeO, R’=R*=H, Y=
CHZON:C(R7), dviguba fliuktuojanti jungtis prijungta prie G, ir

R’= Me
R’ 72 R v/
c-propilas - 3,4-(OCHCH70)-Ph c-propilas  3,4-(OCHFCF,O)-Ph
c-propilas  3,4-(OCFp0)-Ph c-propilas  Ph
c-propilas  4-CF3-Ph c-propilas  3-CF3-Ph
c-propilas 4-Cl-Ph c-propilas  3-Cl-Ph
c-propilas  2-Me-Ph c-propilas  3-OCF3-Ph
CF; 3,4-(OCH,CH7O)-Ph CF; 3,4-(OCHFCF70)-Ph
CF; 3,4-(OCF,0)-Ph CF; Ph
CF; 4-CF3-Ph CF; 3-CF3-Ph
CF; 4-Cl-Ph CF; 3-Cl-Ph
CF; 2-Me-Ph CF; 3-OCF3-Ph
Et 3,4-(OCH,CH70O)-Ph Et 3,4-(OCHFCF,O)-Ph
Et 3,4-(OCF,0)-Ph Et Ph
Et 4-CF3-Ph Et 3-CF3-Ph
Et 4-Cl-Ph Et 3-Cl-Ph
Et 2-Me-Ph Ft 3-OCF3-Ph

23 lentelée

Formulés I junginiai, kuriuose: A=N, G=N, W=0, X=MeO, R3:R4=H, Y= CH)ON=
C(R7), dviguba fliuktuojanti jungtis prijungta prie A, ir



R%=Me

R’
c-propilas
c-propilas
c-propilas
c-propilas
c-propilas
CF3

CFs

CF3

CF;

CF3;

Et

Et

Et

Et

Et
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z R’
3,4-(OCH2CH70)-Ph c-propilas
3,4-(OCF70)-Ph c-propilas
4-CF3-Ph c-propilas
4-Cl-Ph c-propilas
2-Me-Ph c-propilas
3,4-(OCH,CH70)-Ph CF;
3,4-(OCF70)-Ph CF;
4-CF3-Ph CF;
4-C1-Ph CF;
2-Me-Ph CF;
3,4-(OCH,CH70)-Ph Et
3,4-(OCF70)-Ph Et
4-CF3-Ph Et
4-C1-Ph Et
2-Me-Ph Et

24 lentelé
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Z
3,4-(OCHFCF70)-Ph
Ph
3-CF3-Ph
3-C1-Ph
3-OCF3-Ph
3,4-(OCHFCF70)-Ph
Ph
3-CF3-Ph
3-C1-Ph
3-OCF3-Ph
3,4-(OCHFCF,0)-Ph
Ph
3-CF3-Ph
3-Ci-Ph
3-OCF3-Ph

Formulés I junginiai, kurinose: A=0, G=C, W=0, X=MeO, RJ::R4=H, dviguba

fliuktuojanti jungtis prijungta prie G, ir

R%= Me
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25 lentelé
Formulés 1 junginiai, kurinose: A=NMe, G=C, W=0, X=MeO, R’=R*zH, dviguba
fliuktuojanti jungtis prijungta prie G, ir
R’= Me

-
@
O
o

5|3

26 lentele
Formules I junginiai, kuriuose: A=N, G=N, W=0, X=MeO, R3=R4:H, dviguba
fliuktuojanti jungtis prijungta pric A, ir
R’= Me
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Receptiiros/panaudojimas

Sio i§radimo junginiai paprastai bus naudojami receptiirose su agrotechniskai
tinkamomis kompozicijomis. Fungicidinés Sia iSradimo kompozicijos turi efektyvy
kiek| bent vieno formulés I junginio, kaip apibrézta auki¢iau, ir bent 1 (a) pavir§iaus
aktyvig medZiagg, (b) organinj tirpiklj ir (c) bent vieng kietg arba skysta tirpiklj.
Naudingos recepturos gali buti paruodtos sutartais biidais. Jie apima dulkes, granules,
zirnelius, tirpalus, suspensijas, emulsijas, drékstandius miltelius, emulsijy koncentratus,
sausas takias medZiagas ir panaSiai. PurSkiamos receptiiros gali bati ipléstos j
tinkamg terpg ir panaudotos i$purSkianéiuose tiriuose nuo mazdaug vieno iki keliy
Simty litry hektarui. Didelio pajégumo kompozicijos yra pirmiausiai panaudojamos
kaip tarpinés bisimai receptiirai. Receptiiros turi efektyvy kiekj aktyviojo ingrediento,
skiediklio ir pavir§iaus aktyvios medziagos. kurie sudaro 100 svorio %, o ju kiekiai
parenkami i8 lenteléje nurodyty intervaly.

Svorio procentai

Aktyvusis Skiediklis  PavirSiaus aktyvioji

ingredientas medZziaga
Drékstantys milteliai 5-90 0-74 1-10
Alyvinés suspensijos, emulsijos,
tirpalai (jy tarpe gali biti
emulsinantys koncentratai) 5-50 40-95 0-15
Dulkeés 1-25 70-99 0-5
Granulés, jaukaiir  Zirneliai 0,01-99 5-99.99 0-15
Didelio pajégumo kompozicijos 90-99 0-10 0-2

Buadingi kieti skiedikliai yra apradyti Watkins, et al., Handbook of Insecticide
Dust Diluents and Carriers, 2nd Ed., Dorland Books, Caldwell, New Jersey. Bidingi
skysti skiedikliai ir tirpikliai yra apradyti Marsden, Solvents Guide, 2nd Ed.,
Interscience, New York, (1950). McCutcheon's Detergents and Emulsifiers Annual,
Allured Publ. Corp., Ridgewood, New Jersey, taip pat kaip ir Sisely and Wood,
Encyclopedia of Surface Active Agents, Chemical Publ. Co., Inc., New York, (1964)
duotas sgrasas paﬁr§iaus aktyviy medziagy ir nurodyti vartotojai. Visos receptiiros gali
tureti neZymius kiekius priedy, sumaZinanéiy putojimg, sukepimg, korozijg,
mikrobiologinj augimg ir panasiy.
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Siy kompozicijy sudarymo budai yra gerai Zinomi. Tirpalai, sudaromi paprastai
sumaidant ‘ingredientus. Smulkiy daleliy kietos kompozicijos sudaromos sumai$ant ir,
paprastai, sumalant mallne sausai arba panaudojant skys¢io energijg. Vandenyje
disperguojancios granulés gali bati pagamintos sukepinant smulkiy milteliy
kompozicijas, Ziliréti, pavyzdZiui, Cross et al., Pesticide Formulations, Washington,
D.C., (1988), pp 251-259. Suspensijos yra pagaminamos $lapias susmulkinant; Zilréti,
pavyzdziui, US patentg Nr. 3 060 084, Granulés ir Zirneliai gali bati pagaminti
purskiant aktyvia medziagg ant pagaminty granuliuoty nes¢jy arba sukepinimo
technika. Ziuréti Browning, "Agglomeration”, Chemical Engineering, December 4,
1967, pp 147-148, Perry's Chemical Engincer's Handbook, 4th Ed., McGraw-Hill,
New York, (1963), pp 8-57 ir toliau, taip pat WO 91/13546. Zirneliai gali biiti
pagaminti US patente Nr. 4 172 714 aprasytu bidu. Vandenyje disperguojancios ir
vandenyje tirpstancios granules gali buti paruostos kaip aprasyta DE patente Nr. 3 246
493.

-Pilnesnei informacijai apie receptiiry mokslg Zidréti patentus: US Nr. 3 235
361, nuo 6 stulpelio 16 eilutés iki 7 stulpelio 19 eilutés ir nuo 10 ki 41pavyzdZius ; US
3 309 192 nuo 5 stulpelio 43 eilutés iki 7 stulpelio 62 eilutés ir §, 12, 15, 39, 41, 52, 53,
58, 132, 138-140, 162-164, 166, 167 ir 169-182 pavyzdzius ; US 2 891 855 nuo 3
stupelio 66 eilutes iki 5 stulpelio 17 eilutés ir 1-4 pavyzdZius ; taip pat Klingman, Weed
Control as a Science, John Wiley and Sons, Inc., New York, (1961), pp 81-96; ir Hance
et al.,, Weed Control Handbook, 8th Ed.,Blackwell Scientific Publications, Oxford,
(1989).

Tolimesniuose pavyzdziuose visos procentinés sudétys yra masés procentinés
dalys ir visos receptiiros yra paruostos Zinomais biidais. 1 junginys nurodytas rodikliy A
lenteléje, pateiktoje toliau.

A pavyzdys
Drékstantys milteliai
1 junginys 65,0 %
dodecilfenolpolietilenglikolio eteris 2,0 %
natrio ligninsulfonatas 4,0 %
natrio silikoaliuminatas 6,0 %
montmorilonitas (kalcinuotas) 23,0%
B pavyzdys
Granule
1 junginys 10,0 %o

atapulgito granulés (maZai laki medziaga,
0,71/0,30 mm; U.S. sieto
Nr. 25-50 akutés) 90,0 %
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C pavyzdys
Presuoti milteliai
1 junginys 25,0 %
bevandenis natrio sulfatas 10,0 %
nevalytas kalcio lignosulfonatas 5,0 %
natrio alkilnaftalensulfonatas 1,0%
kalcio/magnio bentonitas 59,0 %
D pavyzdys
Emulsinis koncentratas
1 junginys 20,0 %
alyvoje tirpiy sulfonaty ir polioksi-
etileno eteriy misinys 10,0 %
izoforonas 70,0 %

Sio i¥radimo junginiai yra naudingi kaip agentai, apsaugojantys augalus nuo
ligy. Sis isradimas toliau apima augaly ligy, kuriy prieZastimi yra grybeliniai augaly
patogenai, prieziuros budus, apimanéius panaudojima augalui arba jo daliai arba
s¢klai arba séjinukui efektyvaus kiekio I formulés junginio arba fungicidinés
kompozicijos, turindios $io junginio. Sio i§radimo junginiai ir kompozicijos leidZia
kontroliuoti ligas, sukeltas plataus spektro grybeliniy augaly ligy sukéléjy s
Basidiomycete, Ascomycete, Oomycete ir Deuteromycete klasty. Jie efektyviai veikia

platy spektrgq augaly ligy, ypaé¢ darzoviy, lauko augaly, javy ir paséliy lapy
ornamentiskumy sukelianéias ligas. Tokie ligy sukéléjai yra Plasmopara viticola,
Phytophthora infestans, Peronospora tabacina, Pseudoperonospora  cubensis, Pythium
aphanidermatum. Alteraria brassicae, Septoria nodorum, Cercosporidium personatum,
Cercospora arachidicola, Pseudocercosporella  hemotricchoides, Cercospora beticola,
Botrytis cinerea, Monilinia fructicola, Pyricularia oryzae, Podosphaera leucotricha,
Venturia inaequalis, Erysiphe graminis, Unicinula necatur. Puccinia recondita, Puccinia
graminis, Hemileia vastatrix, Puccinia striformis, Puccinia arachidis. Rhizoctonia solani,
Sphaerotheca  Fuliginea,  Fusarium  oxysporum, Verticillium dahliae,  Pythium
aphanidermatum, Phytophthora megasperma ir kitos atmainos ir radys, glaudZziai
susijusios su Siais patogenais.

Sio isradimo junginiai taip pat gali bati sumaisyti su vienu arba daugiau Kkitais
insekticidais, fungicidais, nematocidais, bakteriocidais, akaricidais, repelentais,
atraktantais, feromonais, maitinimo stimuliatoriais ir Kkitais biologiskai aktyviais
junginiais, sudarant daugiakomponentinj pesticidg, turintj tokj pat platy
agrokulturinés apsaugos spektry. Kity agrokultiiriniy apsaugos priemoniy pavyzdZiai,
su Kuriais Sradimo junginiai gali buti naudojami, yra: insekticidai, tokie kaip acefatas,
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avermektinas B, azinfosmetilas, bifentrinas, bifenatas, buprofezinas, karbofuranas,
chlordimeformas, chlorpirifosas, ciflutrinas, deltametrinas, diazinonas,
diflubenzuronas, dimetoatas, esfenvaleratas, fenpropatrinas, fenvaleratas, fipronilas,
flucitrinatas, flufenproksas, fluvalinatas, fonofosas, izofenfosas, malationas,
metaldehidas, meta-midofosas, metidationas, metomilas, metoprenas, metoksichoras,
monokrotofosas, oksamilas, parasionmetilas, permetrinas, foratas,
fosalonas,fosometas, fosfamidonas, pirimikarbas, profenofosas, rotenonas,
sulprotosas, terbufosas, tetrachlorvintosas, tiodikarbas, tralometrinas, trichlorfonas, ir
triftumuronas; fungicidai, tokie kaip benomilas, blasticidinas S, bromuconazolas,
kaptafolas, kaptanas, karbendazimas, chloronebas, chlorotalonilas, vario
oksichloridas, vario  druskos, cimoksanilas, ciprokonazolas, dichloranas,
diklobutazolas, diklomezinas, difenokonazolas, dinikonazolas, dodinas, edifenfosas,
epoksikonazolas, fenarimolas, fenbukonazolas, fenpropidinas, fenpropimorfas,
flukvinkonazolas, flusilazolas, flutolanilas, flutriafolas, folpctas, furalaksilas,
heksakonazolas, ipkonazolas, iprobenfosas, iprodionas, izoprotiolanas, kasugamicinas,
mankozebas, manebas, mepronilas, metalaksilas, metkonazolas, miklobutanilas,
neoasozinas, oksadiksilas, penconazolas, pensikuronas, fosetilas-Al, probenzolas,
prochlorazas, propikonazolas, pirifenoksas, pirokvilonas, sulfuras, tebukonazolas,
tetrakonazolas, tiabendazolas, tiofanatometilas, tiuramas,  triadimefonas,
triadimenolas, triciklazolas, unikonzolas, validamicinas ir vinkozolinas; nematocidai,
tokie kaip aldoksikarbas, fenamifosas ir fostictanas; baktericidai, tokie kaip
oksitetraciklinas, streptomicinas ir tribazis vario sulfatas, akaricidai, tokie kaip
amitrazas, binapakrilas, chlorobenzilatas, ciheksatinas, dikofolas, dienochloras,
tenbutatinas, oksidas, heksitiazoksas, oksitiokvinoksas, propargitas ir tebufenpiradas;
ir biologiniai agentai, tokie kaip Bacillus thuringiensis ir baculovirus.

Neabejotina, kad atskirais atvejais suderinimas su kitais fungicidais, turinéiais
panasy veikimo spektrg, bet skirtingg veikimo pobudj, bus ypatingai naudingas
pasipriesinimo valdymui.

Augaly ligy prieZitra paprastai yra vykdoma panaudojant $io radimo junginio
efektyvy kiekj arba pries, arba po uzkrétimo augalo daliai, kurig reikia apsaugoti,
pavyzdZiui, Saknims, stiebams, vaisiui, sékloms, gumbams arba svogiinéliams, arba
terpei (dirvoZemiui arba sméliui), kuriuose auga apsaugomi augalai. Junginiai taip pat
galt buti panaudoti séklai, kad buty apsaugota sékla ir séjinukas.

Siy junginiy vartojimo normos gali priklausyti nuo daugelio aplinkos faktoriy ir
nustatomos priklausomai nuo esan¢iy naudojimo salygy. Lapija paprastai apsaugoma,
kai apdorojimui skirto aktyvaus ingradiento kiekis yra nuo maziau kaip 1 g/ha iki S000
g/ha. Sckla ir s€jinukai gali biti normaliai apsaugoti, kai sékla yra apdorojama kiekiu
nuo 0,1 g iki 10 g kilogramui séklos.
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Toliau pateikti BANDYMAI parodo $io iradimo junginiy poveikio
specifiniams patogenams veiksmingumg. Junginiy duodama apsaugos nuo ligy
sukéléjy kontrolé yra neribota toliau pateiktoms ra$ims. Ziaréti junginio rasiy
Rodikliy A-D Lenteles .

Bandomicji junginiai pirmiausia buvo itirpinti acetone kiekiu, lygiu 3 %
galutinio tdrio, ir po to suspenduoti 200 mil. dal. koncentracijos gryname vandenyje,
furin¢iame 250 mil. dal. paviriaus aktyvios medziagos Trem® 014 (polihidroksilinis
alkoholio esteris). Gauta bandomoji suspensija buvo panaudota toliau pateiktuose

bandymuose.
A BANDYMAS

Bandomoji suspensija buvo iSpurksta ant sudaiginty kvieciy . Kitg dieng daigai

buvo apkreésti Erysiphe graminis f. sp. tritici (pilkosios miltliges milteliai kvieéiy ligos
agentas) spory dulkelémis ir patalpinta | auginimo kambarj 20°C temperataroje 7
dieny laikotarpiui, po to buvo jvertintas ligos stovis.

B BANDYMAS

Bandomoji suspensija buvo idpurksta ant sudaiginty kvieciy daigy. Kitg dieng

daigai buvo apkreésti Puccinia recondita (kvieciy lapy rudis sukeliantis agentas) spory

suspensija ir inkubuojami prisotintoje aplinkoje 20°C temperatiroje 24 va]an‘das, po

to méginys buvo perkeltas | auginimo kambarj, kuriame buvo 20°C temperatira ir
laikomi 6 dienas, o po to buvo jvertintas ligos stovis.
CBANDYMAS

Bandomoji suspensija buvo iSpurksta ant sudaiginty ryziy daigy. Kitg dieng

daigai buvo apkrési Pyricularia oryzae (vyziy daigy susirgimo agentas) spory suspensija
ir inkubuojami prisotintoje atmosferoje 27°C temperatiiroje 24 valandas, po to
perkelti | auginimo kambarj, kur 30°C temperatiiroje buvo laikomi S dienas, po to
buvo jvertintas ligos stovis.

D BANDYMAS

Bandomoji suspensija buvo i$purk$ta ant sudaiginty pomidory daigy. Kitg

dieng daigai buvo apkrésti Phytophthora infestans (bulviy ir pomidory vélyvojo amaro
ligos agentas) spory suspensija ir inkubuojami prisotintoje aplinkoje 20°C
temperaticoje 24 valandas, po to perkelti | augimo kambarj, kur 20°C temperatiroje
buvo laikomi 5 dienas, po to buvo jvertintas ligos stovis.

E BANDYMAS

Bandomoji suspensija buvo i$purksta ant sudaiginty vynuogiy sodinuky. Kitg

dieng sodinukai buvo apkrésti Plasmopara viticola (vynuogiy netikrosios miltligés
agentas) spory suspensija ir inkubuojami prisotintoje aplinkoje 20°C temperatiiroje 24

valandoms, po to perkelti | augimo kambarj, kur 20°C temperatiroje buvo laikomi 6
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valandoms, po to perkelti | augimo kambarj, kur 20°C temperatiiroje buvo laikomi 6
dienas, po to patalpinti j prisotintg aplinkg 20°C temperaturoje 24 valandoms, po to
buvo jvertintas ligos stovis.
F BANDYMAS
Bandomoji suspensija buvo iSpurksta ant sudaiginty agurky daigy. Kitg dieng
daigai buvo apkrésti Botrytis cinerea (daugelio kultiry pilkojo pelésio prieZastinis
agentas) spory suspensija ir inkubuojami prisotintoje aplinkoje 20°C temperatiroje 48

valandas, po to perkelti | auginimo kambarj, kur buvo laikomi 20°C temperaturoje 5

dienas, po to buvo jvertintas ligos stovis.

RODIKLIU A LENTELE
Junginys lyd. temp. (°C)
117-120
TP~ o
O—nN
\
H;
RODIKLIU B LENTELE
Z
Y~
CHsy o
O—N
\
(Hj
Junginys Y Z lyd. temp.(°C)
2 O 2-Me-Ph alyva*
3 O CH,-Ph alyva*
4 - Me alyva*
5 CH,0O 2-Me-Ph alyva»



17
18
19
20

O0O0O0

CO0OO0OQ0QO0OO0O00O00O0O0

RODIKLIU C LENTELE

7

MeS
MeO
MeO
MeS

MeO

MeO
EtO
MeS
OCH,C=

MeO
MeS

z

Y/
N
Xj( W
oy
\
Gl

Y
0
O
O
@)
CH,0
CH,0
CH,0
CH,0
CH,ON=C(Me)
CH,ON=C(Me)
CH,ON=C(Me)
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lyd. temp.
(°Q)

129-130
123-126
95-97
95-97
99-100
88-91
88-96
110-113
alyva*
80-88
122-130

alyva*
116-118
alyvax*
alyva



& 3R R

29
30
31
32
33
34
35
36
37
38
39

21
22

23

COO0OO0O0O0O0OO0QOO0O0O0O0Q00O0

MeS
MeO

MeS

MeO
MeO
MeS

MeO
MeS

MeOl

MeO

MeS
MeO

n

O—N .‘.
O

CH,ON=C(H)

O— N .
O

CH,0

CH,0
CH,ON=C(H)
CH,O

CHzS

CH,S

CH,S

CH,S

C=C

CH,ON=C(Me)

CH,ON=C(Me)
CH,0
CH,ON=C(Me)
CH,0
CH,ON=CH,

Ph

3-(OPh0-Ph
3-(OPhO-Ph
Ph
3-(OPhO0-Ph
2-Me-Ph
2-Me-Ph
2-Me-Ph

2-benztiazolas

Ph
4-Br-Ph
4-Br-Ph

3-(benzoilas)-Ph

4-Br-Ph

3-(benzoilas)-Ph

4-Cl-Ph
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alyvas
126-136

alyva»

alyvax*

alyva®
alyva*
101-104
95-100
106-109
115-118
82-86
95-97
164-166
115-120
derva®
alyva®
117-122
alyva™
alyva®



40
41
42
43

44
45
46
47
48
49
50
51
52
53

* IH MBR reik$mes #Zidaréti Indeksy D lenteléje .

MeO
MeO
Cl

O 00O

MeO
MeO
MeO
MeO
MeO
MeO
MeO
MeO
MeO
MeO

OO0 0000 O0OCO0OO0

73

CH,ON=C(Me)
CH '—:NOCH'_;
CH,ON=C(Me)
@)

CH,S
CH,ON=C(Me)
CH,ON=C(Me)
CH,ON=C(Me)
CH,ON=C(Me)
CH,ON=C(Me)
CH,ON=C(Me)
CH,ON=C(Me)
CH,ON=C(Me)
CH=NOCH,

3-piperonilas
4-Cl-Ph
3-piperonilas
4-(6-Oph)-1,3
pirimidinas
2-benztiazolas
2-Me-Ph
4-CF;-Ph

Ph

Ph

3-Me-Ph
4-MeO -Ph
3-Cl-Ph

Ph

3-Me-Ph

RODIKLIU D LENTELE

Junginio 'H MBR reikdmés (200MHz, CDC(l, tirpalas)

Nr.
)

<

14

17

19

20

§ 7.51(dd,1H), 7.27(dt,1H), 7.17(m,2H), 6.97(dd,1h),

6.6(m,3H), 3.92(s,3H), 3.74(s,3H), 3.33(s,3H)
8 7.32(m,7H), 6.99(m,2H), 5.08(s,2H), 3.84(s,3H),

3.42(s,3H)

~

§ 7.25(m,4H), 3.98(s,3H), 3.45(s,3H), 2.30(s,3H)

§ 7.61(d,1H), 7.35(m,3H), 7.11(m,2H), 6.84(t,2H),
5.12(s,2H), 3.96(s,3H), 3.415(s,3H), 2.24(s,3H)

8 7.65(d,1H), 7.45(m,2H), 7.23(m,1H), 7.10(m,2H),
6.82(t,1H), 6.78(d,1H), 5.08(s,2H), 4.29(m,2H), 3.41(s,3H),

2.24(s,3H), 1.31(t,3H)
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alyva
alyva
alyva
alyva

95-97
alyva
138-144
alyva
alyva
alyva
alyva
alyva
alyva
alyva

§ 7.6-7.45(m.,5H), 7.20(m,1H), 7.14(d,2H), 5.27(d.1H),
5.16(d,1H), 3.46(s,3H), 2.34(s,3H), 2.16(s,3H)
8 7.6(d,1H), 7.5(m,3H), 7.4(t,1H), 7.25(m,1H), 7.15(d,2H),
5.26(d,1H), 5.20(d,1H), 3.48(s,3H), 2.41(s,3H), 2.43(s,3H),

2.18(s,3H)

8 7.62(m,2H), 7.5(m,2H), 7.35-7.2(m,4H), 5.25(d,1H),

5.15(d,1H), 3.48(s,3H), 3.02(m,2H), 2.85(m,2H)



21

23

35

36

38

39

40

41

42

43

45

47

48
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& 7.42(m,2H), 7.10(m, 1H), 7.06(m,3H), 6.99(t,1H),
6.68(d,2H), 3.37(s,3H), 2.51(s,3H)

5 8.01(s,1H), 7.61(d,1H), 7.52(m,4H), 7.35(m,3H),
7.25(d,1H), 5.23(d,1H), 5.15(d,1H), 3.49(s,3H)

8 7.6(m,2H), 7.5-7.4(m,3H), 7.3-7.2(m,3H), 5.24(d,1H),
5.20(d,1H), 3.48(s,3H), 2.40(s,3H)

8 7.6-7.4(m,4H), 7.35(m,2H), 7.2(m,2H), 7.0(d,2H),
6.6(m,3H), 5.04(d,1H), 5.00(d,1H), 3.45(s,3H)

& 7.6(d,1H), 7.45(m,2H), 7.33(t,2H), 7.19(m,2H),
7.10(t,1H), 7.01(d,2H), 6.6(m,3H), 5.03(m,2H), 3.87(s,3H),
3.39(s,3H)

8 7.6-7.4(m,7H), 7.23(d,1H) 5.28(d,1H), 5.17(d,1H),
3.46(s,3H), 2.14(s,3H)

5 7.80(d,2H), 7.65-7.45(m,6H), 7.36(d,2H), 7.30(m,1H),
7.25(m,1H), 7.10(t,1H), 5.15(d,1H), 5.10(d,1H), 3.45(s,2H)

8 7.77(d,2H), 7.6(m,2H), 7.47(m,4H), 7.35(m,3H),
7.25(m,1H), 7.10(m,1H), 5.13(d,1H), 5.12(d,1H),
3.89(s,3H), 3.38(s,3H)

& 8.03(s,1H), 7.70(d, 1H), 7.53(m,2H), 7.35-7.25(m,5H),
5.06(s,2H), 3.46(s,3H)

8 7.6-7.5(m,3H), 7.24(m,1H), 7.13(s,1H), 7.02(d,1H),
6.78(d,1H), 5.96(s,2H), 5.26(d,1H), 5.14(d,1H), 3.48(s,3H),
2.13(s,3H),

8 8.04(s,1H), 7.8(m,1H), 7.45(m,2H), 7.35-7.25(m,5H),
5.10(s,2H), 3,86(s,3H), 3.41(s,3H)

5 7.58(m,1H), 7.43(m,2H), 7.25(m,1H), 7.15(m,1H),
7.02(d,1H), 6.76(d,1H), 5.96(s,2H), 5.22(d,1H), 5.18(d,1H),
3.89(s,3H), 3.42(s,3H), 2.15(s,3H)

8 8.04(s,1H), 7.6(m,1H), 7.5-7.4(m,5H), 7.3(d,1H),
7.18(m,2H), 6.38(s,1H), 3.45(s,3H)

8 7.55(d,1H), 7.40(m,3H), 7.20(m,4H), 5.21(d,1H),
3.87(s,3H), 3.42(s,3H), 2.24(s,3H)

8 7.6-7.2(m,9H), 5.4-5.2(m,2H), 3.87, 3.83(s,3H), 3.41,
3.40(s,3H)

8 7.6(m,3H), 7.44(m,2H), 7.35(m,3H), 7.25(m,1H),
5.26(d,1H), 5.22(d,1H), 3.88(s,3H), 3.49(s,3H), 2.20(s,3H)
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49 § 7.5(d,1H), 7.40(m,4H), 7.23(m,2H), 7.18(d,1H),
5.26(d,1H), 5.21(d,1H), 3.88(s,3H), 3.41(s,3H), 2.36(s,3H),
2.19(s,3H)

50 8 7.56(m,3H), 7.45(m,2H), 7.25(m,1H), 6.86(d,2H),
5.24(d,1H), 5.19(d,1H), 3.88(s,3H), 3.81(s,3H), 3.41(s,3H),
2.17(s,3H)

51 § 7.5(m,2H), 7.45(m,3H), 7.3(m,3H), 5.27(d,1H),
5.22(d,1H), 3.89(s,3H),

52 § 8.02, 8.01(s,1H), 7.8, 7.7(m,1H), 7.45(m,2H), 7.35(m,4H),
7.25(m,2H), 5.25(m,1H), 3.88, 3.74(s,3H), 3.45, 3.39(s,3H),
1.62-1.56(m,3H)

53 & 8.04(s,1H), 7.81(m,1H), 7.45(m,2H), 7.38-7.18(m,5H),
5.18(s,2H), 3.86(s,3H), 3.42(s,3H), 2.38(s,3H)

A-F bandymy rezultatai pateikti 1 lenteléje. Jvertinimas 100 lenteléje rodo 100
% ligos nustatymg ir jvertinimas 0 rodo, kad ligos nenustatyta (atitinkamai tirtam
kiekiui).
llentelé

Jungi- A ban- B ban- C ban- D ban- E ban- F ban-

nys Nr. dymas dymas dymas dymas dymas dymas
1 57 79 0 0 17 68
2 86 93 0 0 100 0
3 57 79 0 61 100 68
4 0 0 0 0 100 0
5 99 100 0 46 100 43
6 98 100 36 85 100 42
7 73 9 0 33 5 3
8 0 0 0 0 35 46
9 0 0 0 0 35 0
10 35 3 0 43 78 0
11 100 100 0 64 100 50
12 95 97 0 47 92 71
13 98 100 0 0 69+ 63
14 78 81 0 0 0 0
15 100 100 0 63 100 36
16 92 57 0 0 0 0
17 78 91 0 0 36 44



18 52
19 0

20 63
21 ;

22 38
23 38
24 0

25 0

26 72
27 72
28 83
29 16
30 95
31 89
32 60
33 95
34 90
35 0

36 63
37 98
38 0

39 32
40 59
41 97
42 92
43 97
44 73
45 94
46 100
47 96
48 100
49 100
50 92
51 100

* Bandyta 40 m.d.

84

100
89
98
84
100
93
97
97
96
99
53
98
100
97
93
100
99
85
97
100
100
99
100
100
100
100
100

100
100
100

76

100

99

100
100
100
100
100
100
100

100
100
100
100
100
99

100
100
100
45

76

100
100
97

100
100
100
100
100
100
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ISRADIMO APIBREZTIS

1. Junginys, kurio bendra formulé I, ir jo agrotechni$kai tinkamos druskos,

R3
.~
R l
AN }/2
A—N
\R2

kurioje
Ayra O; S; N, NRS; arba CRM;
G yra C arba N; su sglyga, kad kai G yra C, A yra O, S arba NR’ ir dviguba
A fliuktuojanti jungtis prijungta prie G; ir kai GyraN, A yraN arba

1

NR® ir dviguba fliuktuojanti jungtis yra prijungta prie A,

W yra O arba S;

X yra ORI; S(O)le; arba halogenas;

R} yra C1-Cg-alkilas; C;-Cg-halogenalkilas, Cy-Cg-alkenilas; Cy-Cg-
halogenalkenilas, Cy-Cg-alkinilas; Cy-Cg-halogenalkinilas; Cy-Ce-
cikloalkinilas; C,-Cy-alkilkarbonilas; C,-C4-alkoksikarbonilas; arba
benzoilas, galimai pakeistas R1,

R’ ir R® kickvienas nepriklausomai yra H; C;-Cg-alkilas; C;-Cg-
halogenalkilas, C;-Cg-alkenilas, C,-Cg-halogenalkenilas, Cp-  Cg-
alkinilas; C,-Cg-halogenalkinilas; C3-Cg-cikloalkinilas, C,-Cy-
alkilkarbonilas; C,-Cy4-alkoksikarbonilas; arba benzoilas, galimai
pakeistas RY ;

R? ir R* kickvienas nepriklausomai yra H; ciano; nitro; Cq-Cg-alkilas; C1-Cg-
halogenalkilas, C5-Cg-alkenilas; C)-Cg-halogenalkenilas, Cy-Cg-
alkinilas; Cp-Cg-halogenalkinilas; Cy-Cg- alkoksi; C;-Cg-
halogenalkoksi, C,-Cg-alkeniloksi, arba Cy-Cg-alkiniloksi,

Y yra -O-; -$(O)n- : -CHRO-CHRO-;-CRO=CR-; -C=C;-CHR®0-,
"OCHRC-; -CHR®S(O)n; -$(O)n CHR®-: -CHROO-N=C(R7)-; *
-(R")C=N-OCH(R%)-; -C(R")=N-0-:-0-N=C(R7)-;
-CHR®OC(=0)N(R)-; arba tiesioginé jungtis; ir Y rysio kryptis yra
apibréZta taip, kad dalis, atvaizduota | kairg rysio pus¢ yra sujungta su
fenilo Ziedu ir dalis, atvaizduota | desing ry$io pus¢ yra sujungta su Z;

R® yra nepriklausomai H arba Cy-Cs-alkilas;
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R7 yra H; C;-Cg-alkilas; C;-Cg-halogenalkilas; Cq-Cg-alkoksi, Cy-Cg-
halogenalkoksi; C,-Cg-alkenilas; C,-Cg-halogenalkenilas,C;-Ce-
alkinilas, C,-Cg-halogenalkinilas, C3-Cg-cikloalkilas; Cp-Cy-
alkilkarbonilas; Cz-Cd-alkoksikarbonﬂas; ciano; arba morfolinas;

Z yra C-Cg-alkilas, C;-Cyp-alkenilas, arba C;-Cyg-alkinilas,
kiekvienas galimai pakeistas RS, arba Z yra Cs-Cg-cikloalkilas arba
fenilas, kiekvienas galimai pakcistas vienu is R’ R, arba abiem R’ ir
R1: arba Z yra nuo 3 iki 14-nario nearomatinio heterociklinio Ziedo
sistema, i§rinkta i$ monociklinio Ziedo sistemos, kondensuoto biciklinio
ziedo ir kondensuoto triciklinio Ziedo, arba Z yra nuo S iki 14-nario
aromatinio Ziedo sistema, parinkta i§ monociklinio Ziedo, kondensuoto
biciklinio Zicdo ir kondensuototo triciklinio Ziedo grupes, kiekvieno
nearomatinio arba aromatinio Ziedo sistema turinuo 1 ki 6
heteroatomy, nepriklausomai parinkty i$ grupés 1-4 azoto atomy, 1-2
deguonies atomy ir 1-2 sieros atomy, kiekviena nearomatinio arba
aromatinio Ziedo sistema galimai pakeista vienu 13 Rg, R0 arba abiem
R%ir R10 ; arba

R ir Z paimti kartu sudaro CH,CH,CH,, CH,CH,CH,CH,,
CH,CH,0OCH,CH,, kiekviena CH; grupé galimai pakeista 1-2
halogeno atomais; arba

Y ir Z paimti kartu sudaro

R

R Yir Z paimti kartu su fenilo Ziedu sudaro naftaleno Zieds, pakeistg bet
kuriame Ziede nepastovioje vietoje R grupe, su sglyga, kad kai R3, Y
ir Z paimti kartu su fenilo Ziedu suformuoja naftaleno Zieds, pakeistg
R ir Ayra S, W yra O, X yra SCH; ir R> yra CHj, tada R* yra ne H;

J yra -CHy-; -CH,CHy-; -OCHy-; -CH40-; -SCH>-; -CH,S-; -N(R'®) CH,-;
arba -CH,N( Rlé)-; kickviena CH; grupé galimai pakeista nuo 1 iki 2
CHjy

R® yra 1-6 halogeno atomai, C1-Cg-alkoksi; C1-Cg-halogenalkoksi,
Cy-Cg-alkiltio, C;-Cg-halogenalkiltio, Cq-Cg-alkilsulfinilas;
(C4-Cg-alkilsulfonilas; Cy-Cg-cikloalkilas; Cy-Cg-alkeniloksi;
CO,(Cy-Cg-alkilas), NH(C,-Cs-alkilas); N(Cy-Cg-alkilas)y;
ciano arba nitro; arba R® yra fenilas, fenoksi, piridinilas,
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piridiniloksi, tienilas, furanilas, pirimidinilas, arba
pirimidiniloksi, kiekvienas galimai pakeistas vienu i3 Rl;, R!?, arba
abiem R!! ir R

R’ yra 1-2 halogeno atomai, C;-Cg-alkilas, C1-Cg-halogenalkilas; C;- Cg-
alkoksi, C;-Cg-halogenalkoksi; Cy-Cg-alkenilas; Cy-Cy-
halogenalkenilas; Cp-Cg-alkinilas; C1-Cg-alkiltio; Cy-Cg-halogenalkiltio;
Cy-Cg-alkilsulfinilas; Cq-Cg-alkilsulfonilas; Cy-Cg-cikloalkilas; C3-Cg-
alkeniloksi; CO,(Cq-Cg-alkilas). NH(C;-Cg-alkilas). N(Cq-Cg-alkilas)y;
'C(Rls):NOR]7; ciano arba nitro; arba R yra fenilas, benzilas,
benzoilas, fenoksi, piridinilas, piridiniloksi, tienilas, tieniloksi, furanilas,
pirimidinilas, arba pirunidiniloksi, kiekvienas galimai pakeistas vienu is
R“, Rl?’, arba abiem R ir Rl?';

R yra halogenas; C|-C,-alkilas, C{-Cy-halogenalkilas; C{-Cy4-alkoksi; nitro;
arba ciano; arba

‘ R? ir R0, kai prijungtas gretimas atomas, yra paimti kartu kaip -OCH,O-
arba -OCH,CH»O-; kiekviena CH» grupé galimai pakeista 1-2
halogeno atomais;

R ir R!? kickvienas nepriklausomai yra halogenas; C-Cy-alkilas; C{-Cy-
halogenalkilas; C;-Cy-alkoksi; Cq-Cs-halogenalkoksi; nitro; arba ciano;

R13 yra halogenas; C;-Cy-alkilas; C1-Cs-halogenalkilas; Cy-Cj-alkoksi; C;-Cs-
halogenalkoksi; nitro; arba ciano;

R! yra H; halogenas; C;-Cg-alkilas; C;-Cy-halogenalkilas; C-Cg-
alkenilas; C,-Cg-halogenalkenilas; C,-Cg-alkinilas; C5-Cg-
halogenalkinilas; arba C3-Cg-cikloalkinilas;

Rls, Rlé, R17ir R18 kiekvienas nepriklausomai yra H; C1-C5- alkilas; arba
fenilas, galimai pakeistas halogenu, C;-Cy-alkilas; Cy-Cy4-
halogenalkilas, C{-Cy-alkoksi, Cy-C4-halogenalkoksi, nitro arba ciano;
m, n ir q kiekvienas nepriklausomai yra 0, 1 arba 2; ir
p ir r kiekvienas nepriklausomai yra 0 arba 1,

su sglyga

(a) kai AyraN, GyraN, X yra S(O)mR1 irm yra 0, tada derinys Y ir Z yra ne

alkilas, halogenalkilas arba alkoksi; ir
(b) kai A yra NR5, G yra C, X yra OR! ir R! yra alkilkarbonilas,
alkoksikarbonilas arba galimai pakeistas benzoilas, tada derinys Y ir Z yra nealkilas
arba alkoksi.
2. Junginys pagal 1 punktg,besiskiriantis tuo, kad

W yra O,

R! yra alkilas arba halogenalkilas,
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R® yra H; Cq-Cg-alkilas; Cq-Cg-halogenalkilas; arba C3-Cg-cikloalkilas;

R3ir R? kiekvienas nepriklausomai yra H; halogenas; ciano; nitro; C{-Cg-
alkilas; C1-Cg-halogenalkilas; Cq-Cg-alkoksi; arba Cq-Cg-
halogenalkoksi,

Y yra -O-; -CH=CH-; -CH,0-; -OCHj-; -CH,S(0),~3-CH,0-N=C(R7)-; -
C(R”)=N-O-; -CH,OC(O)NH-; arba tiesioginis rysys;

R’ yra H; C1-Cs-alkilas; Cy-Cg-halogenalkilas; C,-Cg-alkenilas, C;1-Cg-
alkinilas; arba ciano;

Z yra C;-Cg-alkilas, galimai pakeistas R®, arba C3-Cg-cikloalkilas arba fenilas,
kiekvienas galimai pakeistas vienu i3 R9, R0 arba abiem RY ir Rlo;

arba Z yra
- \ N
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S 0 S
Z.] Z-2 Z-3
N=
S T
0 ‘ S/ ’ O/h
Z4 Z-5 Z5
N
N § ( § A X
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kiekviena grupé galimai pakeista vienu i§ R’ R1% arba
abiem R ir R19; arba

R3, Y ir Z paimti kartu su fenilo Ziedu sudaro naftaleno Zieda, pakeistg bet
kuriame i§ dviejy Ziedy nepastovioje victoje R? grupe; arba

Y ir Z painti kartu suformuoja
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 arba
®%g

R® yra 1-6 halogeno atomai, C;-Cg-alkoksi; C;-Cg-halogenalkoksi,
arba R8 yra fenilas, fenoksi, piridinilas, piridiniloksi, pirimidinilas, arba
pirimidiniloksi, kiekvienas galimai pakeistas vienu i R, R!? arba
abiem R1!ir RIZ;

R° yra 1-2 halogeno atomai; C-Cg-alkilas; C;-Cg-halogenalkilas; C;-Cg-
alkoksi, C1-Cg-halogenalkoksi, C1-Cg-alkiltio; ciano; CO»(Cq-Cg-
alkilas),; NH(C;-Cg-alkilas); arba N(C,-Cg-alkilas);; arba R’ yra
C;-Cg-cikloalkilas, fenilas, fenoksi, piridinilas, piridiniloksi,
pirimidinilas, arba pirimidiniloksi, kiekvienas galimai pakeistas vienu i
Rll, R12 arba abiem R i Rlz; i

ngyra H: Cy-Cg-alkilas, Cq-Cy-halogenalkilas: arba fenilas, galimai
pakeistas halogenu, C]—C4-alki1u, C1-C4-halogenalkilu, C{-Cy4-alkoksilu,
C1-C4-halogenalkoksilu, nitro arba ciano.

3. Junginys pagal 2 punktg, besiskiriantis tuo, kad
Z yra fenilas arba nuo Z-1 iki Z-21, kiekvienas galimai pakeistas vienu 13 R’
R0 arba abiem R? ir Rlo; arba
Y ir Z paimti kartu suformuoja

» arba

J yra -CH»- arba -CH,CH»-;
p yra O; ir
ryral.

4. Junginys pagal 3 punktg, besiskiriantis tuo, kad
Ayra O; N; NRS; arba CR1 ;
X yra OR};
R! yra C;-Cs-alkilas;
R? yra H arba C;-Cy-alkilas;
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R? ir R* kiekvienas yra H;

Y yra -O-; -CH=CH-;, -CH,0-; -OCH-; -CH,0-N=C(R’)-;
arba -CH,OC( = O)NH-;

R’ yra H: C;-Cs-alkilas; arba R! C1-Cs-halogenalkilas; ir

Z yra fenilas, piridinilas, pirimidinilas, arba tienilas, kiekvienas galimai
pakeistas vienu 13 R , R!0 , arba abiem RYir RIC.

S. Junginys pagal 4 punktg, besiskiriantis tuo, kad
A yra O arba NRS;
G yra G,
Y yra -O-; -CH,0-~; -OCH,-; arba -CH70-N=C(R”)-; ir
R’ yra H; C;-C;-alkilas; arba R! C1-Cy-halogenalkilas.

6. Junginys pagal 4 punktsg, besiskiriantis tuo, kad
A yra N arba CR1%,
G yra N;
Y yra -O-; -CH,O-;, -OCHj,-; arba -CHzo-N:C(R7)-;
R’ yra H, Cq-Cy-alkilas; arba R! C;-Cy-halogenalkilas.

7. Junginys pagal 5 punktg, besiskiriantis tuo, kad
R! yra metilas;
R’ yra metilas; ir
- Z yra fenilas, galimai pakeistas vienu i§ Rg, R0 , arba abiem
R%ir R0,

8. Junginys pagal 6 punktg, besiskiriantis tuo, kad
R! yra metilas;
R’ yra metilas; ir
Z yra fenilas, galimai pakeistas vienu i§ R9, R10 , arba abiem R%ir R10.

9. Fungicidine kompozicija, turinti bent vieng (a) pavitdiaus aktyvig medziagg, (b)
organini tirpiklj ir (¢) bent vieng kietg arba skysta skiedikli, besiskiriantis tuo,

kad turi efektyvy kiekj junginio pagal 1 punktg.

10. Augaly apsaugos nuo ligy, sukelly grybeliniy augaly patogeny, paZcidZiandiy
augalus, jy dalis arba augaly seklas arba daigus biidas,besiskiriantis tuo, kad
augalus jy dalis arba augaly seklas arba daigus paveikia efektyviu junginio pagal 1
punktg kiekiu.
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