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Verfahren und Zwi~chenprodukte zur Herst:~ll\lng _von- a-Me.thoxy;;;·- ··''::':·· 
iminocarbonsaureniethylarniden · 

5 Beschreibung 

10 

15 

20 

25 

30 

Die vorliegende Erf indung betrif ft ein Verfahren zur Hez:stellung 
von ~-Methoxyiminocarbons4uremethylamiden der Forinel I, 

y~x. 
C==NOCH3 
I . 

(I) 

O=c-NHCH3 

in der 

X Nitro, Trifluormethyl, Halogen, C1-C4-Alk;yl oder C1-C4-Alkoxy 
bedeutet, 

n O oder eine ganze Zahl von l bis 4 bedeutet, wobei die Reste 
x verschieden sein k.Onnen, wenn n > l ist, und wobei 

Y fur e1nen c-organischen Re~t steht~ 

durch Pinner-uinsetzung eines Acylcyanids der Formel II 

e+. 
YjXn 

c==o (II) 

I 
CN 

mit einem Alkohol und anschlie&mde Umsetzung des bei 
35 Reaktion gebildeten Esters der Forinel 'IV 

der Pinner-

y~Xn 
c=-=o (IV) 

I . 
o==c-oR 

•· 
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a) mi t Hydroxy lamin zum Oxim der Formel V, 

·.~ 

YIXn 
C=NOH. 

(V) 

I 
o=c-oR 

Methylierung von V zum OXimether der Formel VI 

y;y-~ 
·c=NOCH3 

I 
(VI) 

o==c-oR 

oder 

b) mit 0-Methylhydroxylamin zum OXimether der Formel VI 

und anschlieSende umsetzung von VI mit Methylamin. 

Aus der Literatur sind verschiedene Verfahren zur Herstellung von 
a-Methoxyiminocarbonsa.uremethylamiden bekannt. Diese Verfahren 

25 sind aber entweder - infolge vieler benotigter Schritte - um­
st!ndlich und/oder liefern keine befiedigenden Ausbeuten oder sie 
erfordern den Einsatz teurer oder in gro&technischen Verf ahren 
schwer handhabbare Reagentien (vgl. EP-A 398 692, EP-A 463 488, 
EP-A 477 631, EP-A 579 124, EP-A 582 925, EP-A 585 751, 

30 EP-A 617 011, EP-A 617 014, WO-A 92/13,830, WO-A 93/07,116, 
WO-A 93/08,180, WO-A 94/08,948, WO-A 94/11,334, WO-A 94/14,322, 
WO-A 94/14,761, WO-A 94/19,331, WO-A 94/22,812, JP-A 04/182,461, 
JP-A 05/201,946, JP-A 05/255,012, DE Anm. Nr. 44 10 424.3und 
DE Amn. Nr. 44 21 182.l}. 

35 
AuSerdem ist in der Literatur die Pinner-Reaktion von Cyanoketo­
nen der Formel II mit Methanol und die anschli.eBende umsetzung zu 
den entsprechenden a-Methox,yiminocarbonsauremethyletstern I' be­
kannt (EP-A 493 711). Dieses Verfahren hat jedoch den Nachteil, 

40 ·ciag zum einen n.eben den gewnschten Ketoestern zu einem. nicht un­
erheblichen Teil auch Benzoes!ureester, Ketal-Ester und Amide ge­
bildet warden. 

Awserdem hat das bekannte Verfahren folgenden Nachteil: 
45 
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15 

20 

3 
werden die besonders bevorzugten Verbindungen IIA' (y bedeutet 
Chlormethyl) 

y Xn 
ClCH2 . 

c=o (IIA') 

I 
CN 

z.B. nach den in DE-A 42 23 382 und DE-A 43 11 722 angegebenen 
Methoden hergestellt und anschlieBend mit Methanol zu den Keto­
estern X 

·y ~ Xn 
Cl CH~ . 

· c=·o (X) 

I 
o-c-oCH3 

umgesetzt, so bereitet die Reindarstell'ilng von x 'groSe Schwierig­
keiten. Der Grund hierf~r ist, daB die physikalischen Eigenschaf­
ten der Ketoester x und der aus den ersten beiden Reaktionen 

25 (nach DE-A 42 23 382 undDE-A 43 11 722) mitgeschleppten Neben­
produkte {insbesondere subst. Phthalid und subst. 2-Chlormethyl­
benzoylchlorid). sehr ahnl.ich sind, so da& eine Reinigung, z.B. 
durch Destillation, - wenn ~erhaupt - nur schwer und mit groJ?.em 
Aufwand mOglich ist. 

30 
Demgema! f'll.hrt die Verwendung der nach dem bekannten Verf ahren 
erh4ltlichen Ketoestern zu verunreinigten Folgeprodukten, die 
sich nur schwer aufreinigen lassen. 

35 Der vorliegenden Erf indung lag daher als Aufgabe ein einfaches 
und groStechnisch anwendbares Verfahren zur Herstellung von a-Me­
thoxyiminocarbonsaureamiden zugrunde, welc:hes insbesondere ol:me 
teure oder bedenkliche Reagentien auskommen sollte und auBerdem 
eine Reindarstellung der gewQnschten Zwischen- und Endprodukte 

40 erlauben sollte • 

45 
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DemgemaB wurde ein Verfahren zur Herstellung von 
carbonsauremethylamiden der Fennel I, 

y~~ 
C==NOCH3 

I 
o=c-NHCH3 

a-Methoxyimino-

(I) 

10 in der 
X Nitro, Trifluonnethyl, Halogen, C1-C4-Allcyl oder C1-C4-Alkoxy 

bedeutet, 

n O oder eine ganze Zahl von 1 bis 4 bedeutet, wobei die Reste 
15 x verschieden sein kOnnen, wemi n > 1 ist, und wobei 

20 

25 

30 

35 

40 

,5 

Y fur einen c-organischen Rest steht, 

durch Pinner-umsetzung eines Acylcyanids der Formal II 

~ y~Xn 
c=o (II) 

I -
CN 

mit einem Alkohol und anschlie&inde Umsetzung des bei der Pinner­
Reaktion gebildeten Esters der Formel IV 

~Xn 
y~ 

-c==o 
I -

o==c-oR 

a) mit Hydroxylamin zum oxim der Formel v, 

y~~ 
C=NOH 

I . o=c-_bR 

(IV) 

(V) 

• 

" 

" 
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s 
Methylierung von V zum Oximether der Formel VI 

s 
~~x. 

C=NOCHi 
CVIl 

I -
o=c-oR 

oder 
10 

bl mit 0-Methylhydroxylamin zum Oximether der Fennel VI 

und anschlieBende Umsetzung von VI mit Methylamin gefunden, wel­
ches dadurch gekennzeichnet ist, daj!, man bei der Pinner-Reaktion 

15 einen Alkohol der Fo~el III 
R-OH (III) 

verwendet, dessen · Siedepunkt oberhalb von i S°C liegt. 

20 Das Vetfahren beruht im Prinzip darauf, da£ durch die Verwendung 
hOhersiedender Alkohole bei der Pinner-Reaktion a-Ketoester ge­
bildet werden, die ebenfalls schwerer flfichtig sind. Dadurch 
steigt das Siedepunktsintervall zwischen dem gewQnschten Produkt 
und den unerwOnschten Nebenprodukten und eine destillative Tren-

25 nung wird mOglich. Bei der Verwendung von hOhersiedenden Alkoho­
len tritt auSerdem die Bildung der Nebenprodukte zuruck, so a.ag 
das g~schte Produkt selektiver und in besseren Ausbeuten er­
halten werden kann. 

30 Bei dem erfindungsgem!Ben Verfahren geht man im allgemeinen so 
vor, daS man eine Mischung aus Alkohol, saureund ggf. inertem 
LOsungsmittel bei Temper$turen von -1ooc bis 1S0°c, vorzugsweise 
2ooc bis l30oc, insbesondere·so0c bis 110°c, mit dem Acylcyanid II 
versetzt. 

35 
F<ir das erf indungsgem!Be Verfahren eignen sich grundsatzlich alle 
Alkohole, deren Siedepunkt bei Normaldruck oberhalb von 75°C, vor­
zugsweise oberhalb von 90°c, insbesondere oberhalb von 120°c, 

·liegt. Beispiele flir derartige Alkohole sind Ethanol, n-Propanol, 
40 iso-Propanol, n-Butanol, sec.-Butano!., iso-Butanol, tert.-Buta­

nol, n-Pentanol und seine Isomere, r:.· Hexanol und seine Isomere, 
Heptanol, Oktanol, Nonanol oder Dekanol und die jeweiligen Isome­
ren Halogenalkohole wie 2-Chlorethanol, 3-Chlorpropanol, 4-Chlor­
l:>utanol, 5-Chlorpentanol, 6-Chlorhexanol, 7-Chlorheptanol, 

45 8-Chloroktanol oder 9-Chlornonanol.und die jeweiligen rsomere so­
wie Alkoxyalkanole.wie 2-Methoxyethanol, 2-Ethoxyethanol, 3-Meth­
oxypropanol, 3-Ethoxypropanol, 4-Metho~butanol, 4-Ethoxybutanol, 
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6 
5-Methoxypentanol, 5-Ethoxypentanol, 6-Methoxyhexanol, 6-Ethoxy­
hexanol, 7-Methoxyheptanol, 7-Ethoxyheptanol, 8-Methoxyoktanol, 
8-Ethoxyoktanol, 9-Methoxynonanol oder 9-Ethoxynonanol und die 
jeweiligen Isomeren.· 

Besonders bevorzugt sind Ethanol, 1-Propanol, 2-Propanol, 
l-Butanol, 2-Butanol, 2-Methyl-1-propanol, 1-Pentanol, 
2-Pentanol, 3-Pentanol, 3-Methyl-1-butanol, 2,2-Dimethyl­
l-propanol, 1-Methyl-2-butanol, 2-Methyl-1-butanol, 3-Methyl-

10 2-butanol, 1-Hexanol, 2-Methoxyethanol, 2-Ethoxyethanol, 
3-0ctanol, 1-Heptanol, 1-0ctanol und 2-Chlorethanol. Ganz be­
sonders bevorzugt ist n-Pentanol. 

Die Menge an eingesetztem Alkohol ist flir das erfindungsgemaSe 
15 verfahren nicht kritisch. Im allgemeinen· verweridet man 1 bis 

· 10 mol _III, vorzugsweise 1 bis 5 mol III, insbesondere 1 bis· 
3 mol III, pro mol eingesetztes Aeylcyanid II. Der Alkohol kann 
auch als LOsungsmittel dienen~ In diesem Fall verwendet_man min­
destens einen OberschuB von 20 mol, vorzugsweise mindestens 

20 10 mol, insbesondere mindestens 5 mol, pro mol Acylcyanid II. 

Als saure kOnnen alle gema.8 der Literatur fdr die Pinner Reaktion 
verwendbaren anorganischen oder organischen sauren verwendet wer­
den. Bevorzugt finden Mineralsauren (z.B. Schwefels!ure und 

25 Phosphorsaure, insbesondere Halogenwasserstoffsauren wie Chlor­
wasserstoff und Bromwasserstoff) Verwendung. 

Die Sauren werden im allgemeinen in einem OberschuS von 1 mol bis 
s mol, vorzugsweise 2 mol bis 5 mol, insbesondere 2,5 mol bis 

30 3,5 mol, pro mol Acylcanid II eingesetzt. 

Als inerte LOsungsmittel eingnen sich aprotische polare ader 
unpolare organische LOsungsmittel, beispielsweise Kohlenwasser­
stoffe (z.B. Pentan, Hexan, Cyclohexan, Petrolether), aromatische 

35 LOsungsmittel (z.B. Benzol, Toluol, o-, m- oder p-Xylol, Chlor­
benzol, Nitrobenzol und Anisol), halogenierte Kohlenwasserstoffe 
(z.B. Dichlormethan, Trichlormethan, 'l'etrachlormethan und 
2,2'-Dichlorethan) und Ether (z.B. Diethylether, Diisopropyl­
ether, tert.-Butyl-methylether, Tetrahydrofuran, Tetrahydropyran, 

40 !)ioxan oder Anisol), oder Gemische der genannten LOsungsmittel • 

45 

• 
Bevorzugt f\ihrt man die Pinner-Reaktion in Gegenwart von Wasser 
durch, wobei llbliche:rweise Mangen van O, 5 bis 1, 5 mol Wasser pro 
mol Acylcyanid VerwendUng finden. 

• 

• 

• 
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Die Menge an inertem LOsungsmittel ist fur das erf indungsgemaBe 
verfahren nicht Jcritisch. In der Regel kOnnen 2 Gew.-% bis 40 
Gew.-% an LOsungsmittel bezogen auf das Acylcyanid II eingesetzt 
werden. 

In d~r Regel wird die Umsetzung bei Atmospharendruck oder bei dem 
Eigendruck des jeweiligen Reaktionsgemisches durchgefllhrt. Hohe­
rer oder niederiger Druck ist auch mOglich bietet aber im allge­
meinen keinen zus~tzlichen Vorteil. 

Die Reaktionsgemische werden in Ublicher Weise aufgearbeitet, 
z.B. durch Mischen mit Wasser, Trennung der Phasen und gegebenen­
falls chromatographische Reinigung der Rohprodukte. Die Zwischen­
und Endprodukte fallen z.T. in Fonn farbloser oder schwach braun-

15 licher, zaher Ole an, die unter vermindertem Druck und bei maE.ig 

20 

'· ; .. 

erhOhter Temperatur von fluchtigen Anteilen befreit oder gerei-
nigt werden (ggf. ·im Wege einer Vordestillation}. Sofern die zwi­
schen- und Endprodukte als Feststoffe erhalten warden, kann die 
Reinigung auch durch Umkristallisieren oder Digerieren erfolgen. 

Die fllr die omsetzung l:>enOtigten Acylcyani~e II sind beispiels­
weise nach den in DE-A 42 23 382, EP-A 493 711, EP-A 564 984 und 
in DE-A 43 11 722 beschriebenen Methoden aus den entsprechenden 
Phathaliden erhaltlich. Die Offenbarung dieser Schriften ist 

25 hiermit. einbezogen. 

30 

35 

Bei dem erf indungsgem4Ben Verfahren konnte die Bildung von Ketal­
Estern der Formel -rv• 

(IV' , ) 

bislang nicht beobachtet warden. 

Falls diese Ketale IV'' doch einmal als Nebenprodukte auftreten 
sollten, so waren diese Nebenprodukte jedoch fur die weitere Ver-

40 wendung der Ketoester IV zur Syntbese der Verbindungen I nicht 
stOrend, da sie unter den Reaktionsbedingungen der anschlie~enden 
Reaktion gespalten und mit umgesetzt we;rden wrden. Gewlinschten­
falls kOnnten die Ketocarbons4ureesterdialkylketale IV'' aber 
auch unter sauren Bedingungen, beispielsweise durch Einleiten von 

45 Chlorwasserstoff in Gegenwart eines inerten LOsungsmittels, in 
die Ketoester IV llberf~hrt werden. 
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Desweiteren konnen bei der Pinnerreaktion die entsprechenden 
a-Ketocarbonsaureamide IV' gebildet werden. Sind die a-Ketocar­
bonsaureamide IV' unerWO.nscht, so unterwirft man zweckma~iger­
weise das Rohproduktgemisch erneut der Pinnerreaktion und zwar 

s gegebenenfalls mehrmals, wodurch die a-Ketocarbonsaureamide IV' 
in die Ketoester IV uberfuhrt werden. Die Nebenprodukte der For­
mel IV' werden nach dem erf indungsgem4Sen Verf ahren in erheblich 
geringerem AusmaS gebildet als dies in bekannten Verf ahren der 
Fall ist. 

10 
Die Alkoholyse der a-Ketocarbonsaureamide IV' kann aber auch in 
einem getrennten verfahrensschritt erfolgen, beispielsweise durch 
Behandlung mit Saure und dem Alkohol R-OH, geW'Unschtenfalls in 
Gegenwart eines Verd'llnnungsmittels z. B. eines Kohlenwasserstoffs 

15 wie Toluol, eines Halogenkohlenwasserstoffs wie Dichlo.rmethan, 
Trichlormethan oder Tetrachlorkohlenstoff oder eines Ethers wie 
Diethylether, Diethylengl.ycol, Tet.rahydrofuran oder Dioxan. Als 
sauren konunen beispielsweise Mineralsauren wie Salzsaure, Schwe­
felsaure oder Phosphorsaure, Carbons!uren wie Essigsaure oder 

20 Trifluoressigsaure oder Sulfonsauren wie p-Toluolsulfonsaure _;n 
Betracht. Bevorzugte sauren sind Schwefelsaure, insbesondere als 
konzentrierte wa!trige LOsung und Salzsaure, die besonders bevor­
zugt gasfO:rmig eingeleitet wird. 

25 Die Bildung der Oximether VI kann ausgehend von den Ketoestern IV 
oder den a-Ketocarbonsaureamiden IV' durch umsetzen mit 0-Methyl­
hydroxylamin oder eines seiner saureadditionsprodukte erfolgen. 
DaI'llberhinaus eignen sich auch Gemische dieser·verbindungen als 
Ausgangsstoffe, wobei auch das durch die Pinnerreaktion erhaltene 

30 Rohprodukt-Gemisch obne weitere Reinigung weiter umgesetzt werden 
kann. 

Das O-Methylhydroxylamin wird entweder in Form eines sa.ureadditi­
onssalzes oder als freie Base eingesetzt, wobei die unprotonierte 

35 Verbindung durch Zugabe einer Starken Base aus dem Salz frei­
gesetzt werden kann. Ala Salze.der 0-Methylhydroxylamine kommen 
die Salze mit ein- bis dreiwertigen sauren wie insbesondere Salz­
sa.ure und Schwefelsaure in Betracht. Die Verwendung von Saure­
additionssalzen ist bevorzugt. 

40 
Im allgemeinen nimmt man die Reaktion in Gegenwart eines LOsungs­
oder Verd'llnnungsmittels vor. Geeignete LOsungsmittel sind vor­
zugsweise aromatische Kohlenwasserstoffe wie Benzel, Toluol und 
o-, m-, p-Xylol, chlorierte Kohlenwasserstoffe wie Methylen-

45 chlorid, Alkohole wie_Methanol, Ethanol, n-Propanol, n-Pentanol, 
n-Butanol, 3-Methyl-l-butanol, n-Hexanol und Ether wie Dioxan, 

• 

• 

.. 
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Tetrahydrofuran und Diethylether. Besonders bevorzugt sind Metha­
nol, Ethanol oder n-Pentanol. 

Die Mengenverh4ltnisse der Edukte sind nicht kritisch; zweckma.Bi­
s gerweise setzt man stOchiometrische Mangen an Ausgangs­

verbindungen ein, sof ern si~h nicht ein tiberschuB der einen oder 
anderen Komponente, z. B. 10 mol-%, empfiehlt . 

Normalerweise liegt die Reaktionstemperatur zwischen o und 100°c, 
10 vorzugsweise zwischen 20 und sooc; 

Werden u.a. die Amide IV' als Edukte mit eingesetzt, so sollte 
die Reaktion in Gegenwart des Alkohols R-OH erfolgen • 

. 15 Ein Verfahrensvariante besteht darin, das aus der Pinnerreaktion 
erhaltene Rohgemisch ~hne Isolierung aus der Reaktionsmischung 
mit 0-Methylhydroxylamin oder einem seiner saureadditionssalze 
umzusetzen. 

20 Alternativ dazu ist es auch mOglich, die Ketoester IV oder die 
a-Ketocaroonsaureamide IV' oder ein Gemisch der Verbindungen IV 
und IV' mit Hydroxylamin oder einem seiner saureadditionsprodukte 
zum Oxim V umzusetzen und dieses anschlieSend ggf. in Gegenwart 
einer Base und eines geeigneten LOsemittels mit einem Methylie-

25 rungsmittel zu versetzen. 

30 

35 

40 

e:H-xn 
YI 

c~o 

I 
o==c-oR 

CIV) 

+ 

YJ?-Xn 
c==o 
I 

o=c-NH2 
(IV') 

YJ?-Xn 
1---.... C=== NOH 

I o==c-oR 
(V) 

e:H-xn 
Methylie- YI 
---~•• C=NOCH3 
rung I 

o=c-oR 
(VI) 

Das HydroXYlamin wird dal:>ei entweder in Form eines sa.ureadditi­
onssalzes oder als freie Base eingesetzt, wobei die unprotonierte 

45 Verbindung durch Zugabe einer starken Base aus dem Salz frei­
gesetzt werden kann. Als Salze des Hydroxylamins kommen die Salze 
mit ein- bis dreiwertigen sa.uren, wie insbesondere Salzsaure und 
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Schwefelsaure, in Betracht. Die Verwendung von Saureadditions­
salzen ist bevorzugt.. 

Beispielsweise nimmt man die Oximbildung in Gegenwart eines 
s Losungs- oder Verdunnungsmittels vor. Geeignete LOsungsmittel 

sind vorzugsweise aromatische Kohlenwasserstoffe wie Benzol, 
Toluol und o-, m-, p-Xylol, chlorierte Kohlenwasserstoffe wie 
Methyfenchlorid, Alkohole wie Methanol, Ethanol, n-Propanol, 
n-Petnanol, n-Butanol, 3-Methyl-1-butanol und n~Hexanol. :eeson-

10 ders bevorzugt ist Methanol, Ethanol oder n-Pentanol. 

Die Mengenverh!ltnisse der Ausgangsprodukte sind nicht kritisch; 
zweckmaBigerweise setzt man stOchiometrische Mengen an Ausgangs­
verbindungen ein, sofern sich nicht ein OberschuB der einen oder 

15 anderen Komponente,· z. B. 10 mol-% empfiehlt. 

Normalerweise liegt di~ Reaktionsterrperatur zwischen O und l00°c, 
vorzugsweise zwischen 20 und 80°C. Werden die Amide IV' als Bdukte 
mit eingesetzt, so muB die Reaktion in Gegenwart des Alkohols 

20 R-OH erfolgen. Eine Verfahrensvariante besteht darin, das aus_der 
Pinnerreaktion erhaltene Rohgemisch olme Isolierung aus der Reak­
tionsmischung mit Hydroxylamin oder einem seiner Saureadditions­
produkte umzusetzen. 

25 Die Methylierung erfolgt beispielsweise so, daB man die Oxime V 
in Gegenwart eines Verd"Onnungsmittels mit einer Base in das ent­
sprechende Salz tU>erf'llhrt und dieses mit einem Methylierungsmit­
tel umsetzt. Dabei kann das Oximat vor der Reaktion mit dem Me­
thylierungsmittel isoliert werden oder aber auch direkt weiter 

30 umgesetzt werden. 

35 

Bevorzugte Basen sind Kaliumhydroxid, Natirumhydroxid, Kalium­
carbonat, Natriumcarbonat, Natriummethylat, Natriumethylat, 
Natrium-n-pentylat und Xalium~tert.-butylat. 

Als Methylierungsmittel eignen sich Methylhalogenide, ins­
besondere Methylchlorid oder aber Dimethylsulfat. 

Als organische Verdannungsmittel sowohl fllr die OXimatbildung als 
40 e:tuch fur die Methylierung sind LOsungsmittel brauchbar, wie zum 

Beispiel Aceton, Dioxan, Tetrahydrofuran, Alkohole wie Methanol, 

.. 

Ethanol, n-Propanol, n-Pentanol; Sulfoxide wie Dimethylsulfoxid, • 
Di&thylsulfoxid, Dimethylsulfon, Diatbylsulfon,,Methylathylsul-
fon, Tetramethylensulfon; Nitrile wie Acetonitril, Benzonitril, 

45 Butyronitril, Isobutyroilitril, m-Chlorbenzonitril; N,N-disubsti­
tuierte carbonamide wie Dimethylformamid, Tetramethylharnstoff, 
N, N-Dimethylbenzamid, N, N-Dimethylacetamid, ·N, N-Dimethylphenyla-



.. 
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• 
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cetamid, N,N-Dimethylcyclohexancarbonsaureamid, N,N-Dimethylpro­
pionsaureamid und homologes carbonsaurepiperidid, Carbonsaurernor­
pholid, car:bonsaurepyrrolidid; entsprechende N,N-Diathyl-, N,N­
Dipropyl-, N,N-Diisopropyl~. N,N-Diisobutyl-, N,N-Dibenzyl-, N,N-

5 Diphenyl-, N-Methyl-N-phenyl-, N-Cyclohexyl-N-methyl-, N-Athyl-N­
tert •• -butyl-verbindungen, N-Methyl-formanilid, N-Athylpyrrolidon, 
N-:Sutylpyrrolidon, N-Athyl-piperidon-(6), N-Methylpyrrolidon; 
HexamethylphosphorsAuretriamid; und entsprechende Gemische. Be­
vorzugt sind Dimethylacetamid, N-Methylpyrrolidon, Dimethylform-

10 amid, Dimethylsulfoxid und Tetramethylensulfon. Besonders bevor­
zugt N-Methylpyrrolidon und Dimethylf ormamid. 

Die Uberfllhrung der Oxime v in ihre Anionen und die anschliegende 
Methylierung wird im allgemeinen bei einer Temperatur von -20 bis 

15 l00°c, vorzugsweise vo~ O bis S0°c, insbesondere bei 20 bis so0 c · 
durchge~l'.ihrt. 

Das Oxim V, die Base und das Alkylierungsmittel werden in sto­
chiometrischer Merige eingesetzt oder es wird ein OberschuZ der 

20 Base U:?ld des Alkylierungsmittels, bevorzugt 1,05 bis l,5 Mol 
Alkylierungsmittei und 1 bis 1, 5 Mol Base je Mol Oxim v 
verwendet. 

Eine Verfahrensvariante besteht·darin, daS das Oximsalz ohne Ab-
2$ trennung des Verdilnnungsmittels weiter umgesetzt wird. 

Die Oximether ~I werden in der Regel als Isomerengemische erhal­
ten, wobei die OXimbindung (C=NOCH3) teilweise in der E- und teil­
weise in der Z-Konfiguration vorliegt. Eine Umlagerung der Oxim-

30 ether in die E-Konfiguration ist gewllnschtenfalls mOglich durch 
Behandlung des Isomerengemisches von VI in einem organischen Ver­
dunnungsmittel mit einem Katalysator, bevorzugt einer Saure. 

Geeignete LO_sungsmittel sind vorzugsweise Aceton, aromatische 
35 Kohlenwasserstoffe wie Benzol, Toluol und o-, m-, p-Xylol, chlo­

rierte Kohlenwasserstof f e wie Methylenchlorid, Alkohole wie Me­
thanol, Ethanol, n-Propanol, n-Butanol, n-Pentanol, 3-Methyl­
l-butanol und n-Hexanol, Ether wie Diethylether, Dioxan, Tetra­
hydrofuran, tert.-BUtylmethylether und Diisop~opylether, 

40 Sulfoxide wie Dimethylsulfoxid, Di4thylsulfoxid, Dimethylsulfon, 
DiAthylsulfon, MethylAthylsulfon, Tetramethylensulfon; Nitrile 
wie Acetonitril, Benzonitril, BUtyronitril, Isobutyronitril, 
m-Chlorbenzonitril: N,N-disubstituierte Carbonamide wie Dimethyl­
formamid, Tetramethylharnstoff, N,N-Dimethylbenzamid, N,N-Dime-

45 thylacetamid, N,N-Dimethylphenylacetamid, N,N-Dimethylcyclohexan­
carbonsaureamid, N,N-Dimethylpropionsaureamid und homologes car­
bonsaurepiperidid, Carbonsauremorpholid, Carbonsaurepyrrolidid; 
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entsprechende N,N-Diathyl-, N,N-Dipropyl-, N,N-Diisopropyl-, N,N­
Diisobutyl-, N,N-Dibenzyl-, N,N-Diphenyl-, N-Methyl-N-phenyl-, N­
Cyclohexyl-N-methyl-, N-Athyl-N-tert.-butyl-verbindungen, 
N-Methyl-forrnanilid, N-Athylpyrrolidon, N-Butylpyrrolidon, 

5 N-Athyl-piperidon-(6), N-Methylpyrrolidon; Hexamethylphosphor­
sauretriamid; und entsprechende Gemische sowie Mischungen mit 
Wasser. 

Besonders bevorzugt sind Methanol, Ethanol, n-Pentanol, Toluol 
10 und Diethylether. 

Als Sauren eignen sich insbesondere Mineralsauren, beispielsweise 
Perchlorsaure, Schwefelsaure, Phosphorsaure und Halogenwasser­
stoffsauren wie Chlorwasserstoff, aliphatische Sulfonsauren wie 

15 Trif luormethansulfonsaure, aromatische Sulfonsauren wie p-Toluol­
sulf ons~ure sowie halogenierte Alkancarbonsauren wie Trifluor­
essigsaure. Besonders bevorzugt is·t Chlorwasserstoff-Gas. 

Ublicherweise verwendet man die 0,0lfache bis lOfache, ins-
20 besondere die 0,01- bis 5fache, molare Menge an saure, bezog~ 

auf die Menge des.Isomerengemisches VI. 

25 

Die Reaktionstemperatur fUr die Isomerisierung liegt im allgemei­
nen zwischen <-20) und 100°c, insbesondere zwischen O und so0 c. 

Die Umlagerung der Oximether benOtigt eine gewisse Zeit und zwar 
abh4ngig von der Temperatur und insbesondere der Sauremenge etwa 
1 bis 90 Stunden, vorzugsweise 2 bis 10 Stunden.. 

30 Die RohlOsung nach der Bildung der Oximether VI kann vor dem mOg­
lichen Isomerisierungsschritt zunachst eingeengt oder weiterver­
d'llnnt werden. Eine bevorzugteVariante besteht darin, daB man die 
nach der Oximetherbildung erhaltene RohlOsung jedoch ohne weitere 
Aufkonzentration oder Verdunnung direkt mit der Saure behandelt. 

35 

40 

45 

Die so erhalten.en Oximether VI konnen anschlidend mit Methylamin 
in die entsprechenden a-Methoxyiminocarbonsauremethylamide I 
'llberfUhrt werden. 

I 

• 



• 

.. 
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y~Xn y~Xn 
5 

C=NOCH3 

I 
C=NOCH3 

I 
O=C-OR o=c-NHCH3 

(VI) (I) 

10 Die Umsetzung erf olgt in an sich bekannter Weise in einem inerten 
organischen Losungsmittel bei Temperaturen von 0°c bis 1oooc, vor­
zugsweise 10°c bis 1ooc. 

Als LOsungsmittel finden insbesondere Acetonitril, Tetrahydro-
15 furan, Dioxan, MethanoJ., Ethanol, n-Pentanol, N-Methylpyrrolidon, 

Dimethylformamid, Dimethylacetamid und Dimethylsulfoxid verwen­
dung. 

Methylamin wird llblicherweise in einem fiberschufi. verwendet, wobei 
20 das Methylamin en~weder als Gas in diG Reaktionsmischung einge­

leitet wird oder die Reaktionsmischung mit einer waBrigen oder 
alkoholischen MethylaminlOsung versetzt wird. 

F\ir den Fall, dag die Amide I bei der Herstellung in Form von 
25 Isomerengemischen bezllglich der Doppelbindung der Gruppe C=NOCH3 

gebildet werden, kOnnen diese gewonschtenfalls g&maS dem in Bezug 
auf die Oximether VI beschriebenen Verfahren durch Behandlung mit 
sauren in die entsprechenden E-Isomere o.berff\lhrt werden. 

30 Das erf indungsgernage Verfahren eignet sich auSerdem zur Herstel­
lung von a-Methoxyiminocarbonsauremethylestern der Formel I', 

35 

y~Xn 
c-NOCH3 

I 
(I I) 

o=c-OCH3 

wenn man die Oximether der Formel VI in an sich bekannter Weise 
40 umestert (Houben-Weyl, Bd. ES, s. 702-707; Tetrahedron 42, 6719 

(1986)) • 

Die Umesterung wird im allgemeinen wie folgt durchgefuhrt: 

45 
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Das Rohprodukt wird in einem Oberschua an Methanol auf genommen 
und in bekannter Weise entweder durch Zusatz von Mineralsauren 
oder durch Zusatz von Basen (z.B. Natriummethanolat) einer 
Umesterung unterworfen. 

Das erfindunqsgema.Be Verfahren eiqnet sich des weiteren ins­
besondere fur die Herstellung von a-Methoxyiminocarbonsauremethy­
lamiden der Fonnel IA 

(IA) 

in der die Substituenten und der Index die folqende Bedeutung ha­
ben: 

X Nitro, Trifluormethyl, Halogen, C1-C4-Alkyl oder C1-C4-Alkoxy, 

n 0 oder eine ganze Zahl von 1 bis 4, wobei die Reste X ver-­
schieden sein konnen, wenn n > 1 ist, 

Rl Wasserstoff, Hydroxy, Mercapto, Cyano, Nitro, Halogen, gqf. 
25 subst. Alkylsulfonyl, qgf. subst. Alkylsulfonyloxy, qq£. 

subst. Cycloalkyl, qgf. subst. Aryloxy, gqf. subst. Aryl­
sulfonyl, ggf. subst. Arylsulfonyloxy, gqf. subst. Hetero­
cyclyl oder gqf. subst. Hetaryloxy, 

30 

35 

0 

R••-0~>-o-_ Rb....._. 
oder C=N-O-

Rc/ 

0 

Ra Cyano, Nitro, Halogen, C1..;.C4-Alkyl, C1-CrBalo·genalkyl, 
C1-C4-Alkoxy oder C1-C4-Halogenalkoxy, 

40 m. O oder eine ganze Zahl von 1 bis 4, wobei die Reste Ra ver­
schieden sein konnen, wenn m > 1 ist, 

Rb Wasserstoff, 

45 qgf. sUbst. Alkyl, Cycl.oalkyl, Alkenyl, Cycloalkenyl, 
Alkinyl, Heterocycl.yl, Alkyl.carbonyl~ cycloalkylcarbonyl, 
Alkenylcarbonyl, Alkinylcarbonyl, Heterocyclylcarbonyl, 

BERfCHTIGTES BLATT (REGEL 91) 
ISA/EP 

.. 
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Alkoxycarbonyl, Aryl, Hetaryl, Arylcarbonyl, Hetarylcarbonyl, 
Arylsulfonyl, Hetarylsulfonyl oder eine Gruppe C(R'l=NORn; 

R' Wasserstoff, Hydroxy, Cyano, Nitro, Amino, Halogen, 

ggf, subst. Alkyl, Alkoxy, Alkylthio, Alkylarnino, 
Dialkylamino, Alkenyl, Alkenyloxy, Alkenylthio, Alkenyla­
rnino, Alkinyl, Alkinyloxy, Alkinylthio, Alkinylamino, 
Cycloalkyl, Cycloalkoxy, Cycloalylthio, Cycloalkylamino, 
Cycloalkenyl, Cycloalkenyloxy, Cycloalkenylthio, Cycloal­
kenylamino, Heterocyclyl, Heterocyclyloxy, Heterocyclylt­
hio, Heterocyclylarnino, Aryl, Aryloxy, Arylthio, Aryl­
arnino, Heteroaryl, Heteroaryloxy, Heteroarylthio oder . .;­
teroarylarnino; 

R•. wasserstoff, 

ggf. subst. Alkyl, Cycloalkyl, Alkenyl, Alkinyl, Hetero­
cyclyl, Aryl oder Heteroaryl, 

RC die unter Rb genannten Gruppen oder 

Hydroxy, Cyano, Nitro, Amino, Halogen, 

25 ggf. subst. Alkoxy, Alkylthio, Alkylarnino, Dialkylarnino, 
Aryloxy, Arylthio, Arylarnino, Hetaryloxy, Hetarylthio oder 
Hetarylarnin~ ~. 

oder Rb und Rc gerneinsam mit dern C-Atom, an das sie gebunden sind, 
30 ein carbocyclischer oder heterocyclischer Ring. 

Derartige Verbindungen sind aus der eingangs zitierten Literatur 
als Wirkstoffe zur Bekanpfung von Schadpilzen bekannt. 

35 Das erfindungsgem4Se verfahren eignet sich awserdern zur Herstel­
lung von a-Methoxyiminocarbonsauremethylestern der Fonnel I'A 

~Xn 
R1-CH2i 

C=NOCHj 
I 

40 (I' A) 

o=c-OCH3 

in der die Substituenten und der Index die vorstehend bei den 
'5 verbindungen IA gegebene Bedeutung haben. Derartige Verbindungen 

sind beispielsweise aus EP-A 253 213, EP-A 254 426, EP-A 363 818, 
EP-A 378 308, BP-A 385 224, EP-A 386 561, EP-A 400 417, 
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EP-A 407 873, EP-A 460, 575, EP-A 463 488, EP-A 472 300, 
WO-A 94/00,436 und DE Anm. Nr. 44 21 180.5 zur Bekalt\Pfung von 
Schadpilzen bekannt. 

5 DemgemaB werden besonders Verbindungen der Formel IIA 

~Xn 
Rl-CH2i 

c=o (IIA) 
10 I . 

CN 
als Ausgangsstoffe bevorzugt. 

FUr die Herstellung der aus der Literatur bekannten Wirkstoffe 
15 ist es unerheblich, ob als VerbindUngen IIA diejenigen Substanzen 

eingese~zt werden, in denen Rl wasserstoff, Hydroxy, MercaptO, 
Cyano, Nitro, ggf. subst. Alkylsulfonyloxy, ggf. subst. Arylsul­
fonyloxy oder Halogen bedeutet, oder diejenigen, ·in denen Rl fur 
ggf. subst. Alkylsulfonyl, ggf. subst. Cycloalkyl, ggf. subst. 

20 Aryloxy, ggf. subst. Arylsulfonyl, ggf. subst. Heterocyclyl oder 
ggf. subst. ·Hetaeyloxy, 

25 

30 

35 

einen Hydroxy-Phthalimidorest 

oder einen Oxyiminorest 

steht. Die in der ersten Gruppe genannten Reste Rl konnen bevor­
zugt auf den Stuf en IV und V sowie insbesonder~ auf den Stuf en VI 

40 und I gem&J! den in der genannten Literatur beschriebenen Verfah­
ren in die Substituenten der zweiten Gruppe 'l'iberf'lihrt werden. Die 
diesbezuglichen Angaben der zitierten Schriften sind hiermit ein­
bezogen. 

45 

• 

• 
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Bei den in den vorstehenden Formeln angegebenen Definitionen der 
Symbole wurden Sammelbegriffe verwendet, die allgemein reprasen­
tativ far die folgenden Substituenten stehen: 

5 Halogen: Fluor, Chlor, Brom und Jed; 

Alkyl: gesattigte, geradkettige oder verzweigte Kohlenwasser­
stoffreste mit 1 bis 4, 6 oder 10 Kohlenstoffatomen, z.B. 
C1-C6-Alkyl wie Methyl, Ethyl, Propyl, 1-Methylethyl, Butyl, l-Me-

10 thyl-propyl, 2-Methylpropyl, 1,1-Dimethylethyl, Pentyl, 1-Methyl­
butyl, 2-Methylbutyl, 3-Methylbutyl, 2,2-Di-methylpropyl, 
1-Ethylpropyl, HexYl, 1,1-Dimethylpropyl, 1,2-Dimethylpropyl, 
1-Methylpentyl, 2-Methylpentyl, 3-Methylpentyl, 4-Methylpentyl, 
1,1-Dimethylbutyl, 1,2-Dimethylbutyl, 1,3-Dimethylbutyl, 

15 2,2-Dimethylbutyl, 2,3~Dimethylbutyl, 3,3-Dimethylbutyl, 1-Ethyl­
butyl, ~-Ethylbutyl, 1,1,2-Trimethylpropyl, 1,2,2-Trimethyl­
propyl, l-Ethyl-1-methylpropyl und l-Ethyl-2-methylpropyl; 

Alkylcarbonyl: geradketti~e oder verzweigte Alkylgruppen mit l 
20 bis 10 Kohlenstoffatomen Cwie vorstehend genannt), welche Uber 

eine Carbonylgruppe (-CO-) an das Gerust gebunden sind; 

Alkylsulfonyloxy: geradkettige oder verzweigte Alkylgruppen mit 1 
bis 10 Kohlenstoffatomen (wie vorstehend genannt), welche Uber 

25 eine Sulfonyloxygruppe (-S02-0-) an das Geiiist gebunden sind; 

Halogenalkyl: geradkettige oder verzweigte Alkylgruppen mit 1 bis 
4 Kohlenstoffatomen (wie vorstehend genanntJ, wobei in diesen 
Gruppen teilweise oder vollstandig die Wasserstoffatome durch 

30 Halogenatome wie vorstehend genannt ersetzt sein kOn.nen, z.B. 
c1-ca-Halogenalkyl wie Chlormethyl, Dichlormethyl, Trichlormethyl, 
Fluormethyl, Difluormethyl, Trifluormethyl, Chlorfluormethyl, 
Dichlorfluormethyl, Chlordifluormethyl, 1-Fluorethyl, 2-Fluor­
ethyl, 2,2-Difluorethyl, 2,2,2-Trifluorethyl, 2-Chlor-2-fluor-

35 ethyl, 2-Chlor-l,2-difluoretbyl, 2,2-Dichlor-2-fluorethyl, 
2,2,2-Trichlorethyl und Pentafluorethyl; 

Alkoxy: geradkettige oder verzweigte Alkylgruppen mit 1 bis 4 
oder 10 Kohlenstoffatomen {wie vorstehend genannt), welche uber 

40 ein Sauerstoffatom (-0-) an das Gernst gebunden sind; 

45 

Alkoxycarbonyl: geradkettige oder verzweigte Alkoxygruppen mit 1 
bis 10 Kohlenstoffatomen (wie vorstehend genannt), welche Uber 
eine Carbonylgruppe (-CO-) an das Gerust gebunden sind; 
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Halogenalkoxy: geradkettige oder verzweigte Halogenalkylgruppen 
mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen lwie vorstehend genannt), welche 
Uber ein sauerstoffatom <-<rl an das Gerust gebunden sind; 

s Alkylthio: geradkettige oder verzweigte Alkylgruppen mit 1 bis 10 
Kohlenstoffatomen (wie vorstehend genannt), welche Uber ein 
Schwefelatom 1-S-l an das GerCist gebunden sind; 

Alkylamino: eine geradkettige oder verzweigte Alkylgruppe mit 1 
10 bis 4 Kohlenstoffatomen Cwie vorstehend genannt) , welche Uber · 

eine Aminogruppe I-NH-) an das Geriist gebunden ist; 

Dialkylamino: zwei voneinander unabhangige geradkettige oder ver­
zweigte Alkylgruppen mit 1 bis 4 Kohlenstof fatomen (wie vorste-

15 hend genanntl, welche "Uber ein Stickstoffatom .C-N:) an das GerCist 
gebund~ sind1 

Alkenyl: ungesattigte, geradkettige oder verzwei-gte· K_ohlenwasser­
stoffreste mit 2 bis 10 Kohlenstoffatomen und einer Doppelbindung 

20 in einer beliebigen Position, z.B. C2-C6-Alkenyl wie Ethenyl, 
1-Propenyl, 2-Propenyl, l.;.Methylethenyl, 1-Butenyl, 2-Butenyl·, 
3-Butenyl, 1-Methyl-1-propenyl, 2-Methyl-1-propenyl, 
1-Methyl-2-propenyl, 2-Methyl-2-propenyl, 1-Pentenyl, 2-Pentenyl, 
3-Pentenyl, 4-Pentenyl, l-Methy-1-1-butenyl, 2-Methyl-1-butenyl, 

25 3-Methyl-1-butenyl, 1-Meth.yl-2-butenyl, 2-~ethyl-2-butenyl, 
3-Methyl-2-butenyl, l-Methyl-3-butenyl, 2-Methyl-3-butenyl, 
3-Methyl-3-butenyl, 1,1-Dimethyl-2-propenyl, 
1, 2-Dimethyl-1-propenyl, 1, 2-Dimethyl-2-propenyl, 
1-Ethyl-1-propenyl, l-Ethyl-2-propenyl, 1-Hexenyl, 2-Hexenyl, 

30 3-Hexenyl, 4-Hexenyl, 5-Hexenyl, 1-Methyl-l-pentenyl, 
2-Methyl-1-pentenyl, 3-Methyl-1-pentenyl, 4-Methyl-1-pentenyl, 
l-Methyl-2-pentenyl, 2-Methyl-2-pentenyl, 3-Methyl-2-pentenyl, 
4-Methyl-2-pentenyl, l-Methyl-3-pentenyl, 2-Methyl-3-pentenyl, 
3-Methyl-3-pentenyl, 4-Methyl-3-pentenyl, l-Methyl-4-pentenyl, 

35 2-Methyl-4-pentenyl, 3-Methyl-4-pentenyl, 4-Methyl-4·-pentenyl, 
1,1-Dimethyl-2-butenyl, l,l-Di-methyl-3-butenyl, 
1,2-Dimethyl-1-butenyl, 1,2-Dimethyl-2-butenyl, 
1, 2-Dimethyl-3-butenyl, 1, 3-Diinethyl-1-butenyl, 
1,3-Dimethyl-2-butenyl, 1,3-Dimethyl-3-butenyl, 

40 2, 2-Dimethyl-3:..butenyl, · 2, 3·-Dimethyl-1-butenyl, 
2,3-Dimethyl-2-butenyi, 2,3-Dimethyl-3-butenyl, 
3,3-Dimeth.yl-l-butenyl, 3,3-Di.Jnethyl-2-butenyl, 
l-Ethyl-1-butenyl, .l-Ethyl-2-butenyl, l-Ethyl-3-:butenyl, 
2-Ethyl-1-butenyl, 2-Ethyl-2-l:>utenyl, 2-Ethyl-3-butenyl, 

45 f, 1, 2-Trimethyl-2-propenyl, l-Ethyl-1-methyl-2-propenyi, 
l-Ethyl-2-methyl-l-propenyl und 1-Ethyl-2-methyl-2-propenyl; 

• 

.. 



--------

W095/J4526 PCT/EP9S/0201J 

19 
Alkenyloxy: eine ungesattigte, geradkettige oder verzweigte Koh­
lenwasserstoffgruppe mit 2 oder 3 bis 6 oder 10 Kohlenstoffatomen 
und einer Doppelbindung in einer beliebigen Position Cwie vorste­
hend genannt), welche llber ein sauerstoffatom (-0-) an das Gerust 

5 gebunden ist; 

Alkenylthio: eine ungesattigte, geradkettige oder verzweigte Koh­
lenwasserstoffgruppe mit 2 oder 3 bis 6 oder 10 Kohlenstoff atomen 
und einer Dcppelbindung in einer beliebigen Position Cwie vorste-

10 hand genannt), welche Ober ein Schwefelatom C-S-) an das Gerust 
gebunden isti 

Alkenylamino: eine ungesattigte, geradkettige oder verzweigte 
Kohlenwasserstoffgruppe mit 2 oder 3 bis 6 oder 10 Kohlenstoff-

15 atomen und einer Doppelbindung in einer beliebigen Position Cwie 
vorste~d genannt), welche Uber eine Aminogruppe {-NH-) an das 
GerQst gebunden ist; 

Alkenylcarbonyl: ungesattigte, geradkettige oder verzweigte Koh-
20 lenwasserstoffgruppen mit 2 bis 10 Konlenstoffatomen und einer 

Doppelbindung in e~ner beliebigen Position (wie vorstehend ge­
nannt), welche Qber eine Carbonylgru~e (-CO-l an das Gerust ge­
bunden sind; 

25 Alkinyl: geradkettige oder verzweigte Kohlenwasserstoffgruppen 
mit 2 bis 10 Kohlenstoffatomen und einer Dreifachbindung in einer 
beliebigen Position, z.B. C2-C6-Alkinyl wie Ethinyl, 1-Propinyl, 
2-Prcpinyl, 1-Butinyl, 2-Butinyl, 3-Butinyl, l-Methyl-2-propinyl, 
1-Pentinyl, 2-Pentinyl, 3-Pentinyl, 4-Pentinyl, 

30 1-Methyl-2-butinyl, l-Methyl-3-butinyl, 2-Methyl-3-butinyl, 
3-Methyl-1-butinyl, l,l-Dimethyl-2-propinyl, 1-Ethyl-2-propinyl, 
1-Hexinyl, 2-Hexinyl, 3-Hexinyl, 4-Hexinyl, 5-Hexinyl, 
1-Methyl-2-pentinyl, l-Methyl-3-pentinyl, l-Methyl-4-pentinyl, 
2-Methyl-3-pentinyl, 2-Metbyl-4-pentinyl, 3-Methyl- 1-pentinyl, 

35 3-Metl:\Yl-4-pentinyl, 4-Methyl-1-pentinyl, 4-Methyl-2-pentinyl, 
l,1-Dimethyl-2-butinyl, l,l-Di-methyl-3-butinyl, 
l,2-Dimethyl-3-butinyl, 2,2-Dimethyl-3-butinyl, 
3,3-Dimethyl-l-butinyl, l-Eth,yl-2-butinyl, 1-Ethyl-3-butinyl, 
2-Ethyl-3-but ~. ::.yl und l-Ethyl-l-methyl-2-propinyl; 

40 
Alkinyloxy: eine geradkettige oder verzweigte Kohlenwasserstoff­
gruppe mit 2 oder 3 bis 6 oder 10 Kohlenstoffatomen und einer 
Dreifachbindung in einer beliebigen Position (wie vorstehend ge­
nannt), welche 1lber ein sauerstoffatom (-0-l an das Gerust gebun-

45 den ist; 
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Alkinylthio: eine geradkettige oder verzweigte Kohlenwasserstoff­
gruppe mit 2 .oder 3 bis 6 oder 10 Kohlenstof fatomen und einer 
Dreifachbindung in einer beliebigen Position (wie vorstehend ge­
nannt), welche o.ber ein Schwefelatom· (-S-) an das Gerust gebunden 

s ist; 

Alkinylamino: eine geradkettige oder verzweigte Kohlenwasser­
stoffgruppe mit 2 oder 3 bis 6 oder 10 Kohlenstoffatomen und 
einer Dreifachbindung in einer beliebigen Position Cwie vorste-

10 hend genannt), welche llber eine Aminogruppe (-NH-) an das Gerust 
gebunden isti 

Alkinylcarbonyl: geradkettige oder verzweigte Kohlenwasserstoff­
gruppen mit 2 bis 10 Kohlenstof f atomen und einer Dreifachbindung 

15 in einer beliebigen Position Cwie vorstehend genannt), welche 
llber eine Carbonylgruppe (-CO-) a~ das Gerust gebunden sind; 

Cycloalkyl: monocyclische Alkylgruppen mit 3 bis· 12 Kohlenstoff­
ringgliedern, z.B. C3-Ca-Circloalkyl wie Cyclopropyl, Cyclobutyl, 

20 Cyclopentyl, Cyclohexyl, Cycloheptyl und Cyclooctyl; 

25 

Cycloalkoxy: eine monocyclische Alkylgruppe mit 3 bis 6, 8 oder 
12 Kohlenstoffringgliedern (wie vorstehend genannt), welche Uber 
ein Sauerstoffatom (-0-) an das Gerdst gebunden ist; 

Cycloalkylthio: eine monocyclische Alkylgruppe mit 3 bis 6, 8 
oder 12 Kohlenstoffringgliedern Cwie vorstehend genannt), welche 
llber ein Schwefelatom <-s-> an d.as Gerust gebunden ist; 

30 Cycloalkylamino: eine monocyclische Alkylgruppe mit 3 bis 6, 8 
oder 12 Kohlenstoffringgliedern Cwie vorstehend genannt), welche 
1iber eine Aminogruppe <-NH-) an das Gerllst gebunden ist; 

Cycloalkylcarbonyl: eine monocyclische Alkylgruppe mit 3 bis 6, 8 
35 oder 12 Kohlenstoffringgliedern Cwie vorstehend genannt), welche 

'llber eine Carbonylgruppe (-CO-) an das GerCist gebunden ist1 

Cycloalkenyl: monocyclische Kohlenwasserstoffe mit 5 bis 
12 Kohlenstof f ringgliedern und einer oder zwei Doppelbindungen im 

40 lting, z.B. C3-Ca-Cycloalkenyl wie Cyclopropenyl, Cyclobutenyl, 
Cyclopentyl, Cyclohexenyl, Cycloheptenyl, Cyclooctenyl und Cyclo­
hexadienyl; 

45 

• 

• 
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Cycloalkenyloxy: eine monocyclische Alkenylgruppe mit 5 bis 8 
oder 12 Kohlenstoffringgliedern und einer oder zwei Doppelbindun­
gen (wie vorstehend genannt), welche Uber ein Sauerstoffatom 
(-0-) an das Gerost gebunden ist; 

Cycloalkenylthio: eine monocyclische Alkenylgruppe mit 5 bis 8 
oder 12 Kohlenstoff ringgliedern und einer oder zwei Doppelbindun­
gen (wie vorstehend genannt), welche Uber ein Schwefelatom (-S-l 
an das Gerost gebunden ist; 

Cycloalkenylamino: eine monocyclische Alkenylgruppe mit 3 bis 8 
oder 12 Kohlenstoffringgliedern und einer oder zwei Doppelbindun­
gen (wie vorstehend genannt), welche uber eine Aminogruppe (-NH-) 
a~ das GerOst gebunden ist; 

Heteroorclyl: ein gesattigter oder partiell ungesattigter cycli­
scher Rest, welcher neben Kohlenstoffatomen als Ringglieder 
Heteroatome aus der Gruppe Sauerstoff, Schwefel oder Stickstoff 
enthalt: z.B. 5- oder 6-gliedrige Heterocyclen (Heterocyclyll. 

20 enthaltend neben Kohlenstoffringgliedern ein bis drei Stick­
stoffatome und/oder ein Sauerstoff- oder Schwefelatom oder ein 
oder zwei Sauerstoff- und/ader Schwefelatome, zwei sauerstoff­
und/oder Schwefelatome, z.B. 2-Tetrahydrofuranyl, 3-Tetrahydro­
furanyl, 2-Tetrahydrothienyl, 3-Tetrahydrothienyl, 

25 2-Pyrrolidinyl, 3-Pyrrolidinyl, 3-Isaxazolidinyl, 4-Isoxazolidi­
nyl, 5-Isoxazolidinyl, 3-Isothiazolidinyl, 4-Isothiazolidinyl, 
5-Isothiazolidinyl, 3-Pyrazolidinyl, 4-Pyrazolidinyl, 5-Pyrazoli­
dinyl, 2-0xazolidinyl, 4-0xazolidinyl, 5-0xazolidinyl, 2-Thiazo­
lidinyl, 4-Thiazolidinyl, 5-Thiazolidinyl, 2-Imidazolidinyl, 

30 4-Imidazolidinyl, l,2,4-0Xadiazolidin-3-yl, l,2,4-0xadiazoli­
din-5-yl, 1,2,4-Thiadiazolidin-3-yl, 1,2,4-Thiadiazoli­
din-5-yl,1,2,4-Triazolidin-3-yl, 1,3,4-0Xadiazolidin-2-yl, 
1,3,4-Thiadiazalidin-2-yl, 1,3,4-Triazolidin-2-yl, 2,3-Dihydro­
fur-2-yl, 2,3-Dihydrofur-3-yl, 2,4-Dihydrofur-2-yl, 2,4-Dihydro-

35 fur-3-yl, 2,3-Dihydrothien-2-yl, 2,3-Dihydrothien-3-yl, 2,4-Dihy­
drothien-2-yl, 2,4-Dihydrothien-3-yl, 2,3-t>yrrolin-2-yl, 2,3-Pyr­
rolin-3-yl, 2,4-Pyrrolin-2-yl, 2,4-Pyrrolin-3-yl, 2,3-Isoxazo­
lin-3-yl, 3,4-Isoxazolin-3-yl, 4,5-Isoxazolin-3-yl, 2,3-Isoxazo­
lin-4-yl, 3,4-Isoxazolin-4-yl, 4,5-Isaxazolin-4-yl, 2,3-Isoxazo-

40 lin-5-yl, 3,4-Isoxazolin-5-yl, 4,5-Isoxazolin-5-yl, 2,3-Isothia­
zolin-3-yl, 3,4-Isothiazolin-3-
yl, 4,5-Isothiazolin-3-yl, 2,3-Isothiazolin-4-yl, 3,4-Isothia­
zolin-4-yl, 4,5-Isothiazolin-4-yl, 2,3-Isothiazolin-5-yl, 
3,4-Isothiazolin-5-yl, 4,5-Isothiazolin-S-yl, 2,3-Dihydropyra-

'5 zol-1-yl, 2,3-Dihydrapyrazal-2-yl, 2,3-Dihydropyrazol-3-yl, 
2,3-Dihydropyrazol-4-yl, 2,3-Dihydropyrazol-5-yl, 3,4-Dihydro­
pyrazol-l-yl, 3,4-Dihydropyrazol-3-yl, 3,4-Dihydropyrazol-4-yl, 
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3,4-Dihydropyrazol-5-yl, 4,5-Dihydropyrazol-l-yl, 4,5-Dihydro­
pyrazol-3-yl, 4,5-Dihydropyrazol-4-yl, 4,5-Dihydropyrazol-5-yl, 
2,3-Dihydrooxazol-2-yl, 2,3-Dihydrooxazol-3~yl, 2,3-Dihydro­
oxazol-4-yl, 2,3-Dihydrooxazol-5-yl, 3,4-Dihydrooxazol-2-yl, 

5 3,4-Dihydrooxazol-3-yl, 3,4-Dihydrooxazol-4-y~, 3,4-Dihydrooxa­
zol-5-yl, 3,4-Dihydrooxazol-2-yl, 3,4-Dihydrooxazol-3-yl, 3,4-Di­
hydrooxazol-4-yl, 2-Piperidinyl, 3-Piperidinyl, 4-Piperidinyl, 
1,3-~ioxan-5-yl, 2-Tetrahydropyranyl, 4-Tetrahydropyranyl, 
2-Tetrahydrothienyl, 3-Tetrahydropyridazinyl, 4-Tetrahydro-

10 pyridazinyl, 2-Tetrahydropyrimidinyl, 4-Tetrahydropyrimidinyl, 
5-Tetrahydropyrimidinyl, · 2 -Tetrahydropyrazinyl, 1, 3 , 5-T-etrahydro­
triazin-2-yl und 1,2,4-Tetrahydrotriazin-3-yl, besonders bevor­
zugt 1-Pyrrolidinyl, 1-Pyrazolidinyl, 1-Imidazolidinyl, 2-Isoxa­
zolidinyl, 3-0xazolidinyl, 2-Isothiazolidinyl, 3-Thiazolidinyl, 

15 2,3-Dihydropyrrol-l-yl, 2,5-Dihydropyrrol-l-yl, 2,3-Dihydropyra- · 
zol-1-yl, 4,5-Dihydropyrazol-l-yl, 2,3-Dihydroimidazol-1-yl, 
4,5-Dihydroimidazol-l~yl, 2,3-Dihydroisoxazol-2-yl, 2,3-Dihydro­
oxazol-3-yl, 2,3-Dihydroisothiazol-2-yl, 2,3-Dinydrothiazol-3-yl, 
Piperidin-1-yl, Morpholin-1-yl und Pyrazin-1-yl; 

20 
Heterocyclyloxy:·ein gesattigter oder partiell ungesattigter· 
cyclischer Rest, welcher neben Kohlenstoffatomen als Ringglieder 
Heteroatome aus der Gruppe Sauerstoff, Schwefel oder Stickstoff 
enthalt (wie vorstehend genannt), welcher 'llber ein Sauerstoffatom 

25 (-0-) an das Gerllst gebunden ist; 

Heterocyclylthio: ein gesattigter oder partiell ungesattigter 
cyclischer Rest, welcher neben Kohlenstoffatomen als Ringglieder 
Heteroatome aus der Gruppe Sauerstoff, Schwefel oder Stickstoff 

30 enth&lt (wie vorstehend genannt), welcher "W:>er ein Schwefelatom 
(-S-) an das Gerdst gebunden ist; 

Heterocyclylamino: ein gesattigter oder partiell ungesattigter 
cyclischer Rest, welcher neben Kohlenstoffatomen als Ringglieder 

35 Heteroatome aus der Gruppe sauerstoff, Schwefel oder Stickstoff 
enthalt (wie vorste~end genannt), welcher 'llber eine Aminogruppe 
<-NH-) an das Geriist gebunden ist; 

Aryl bzw. Aryloxy, Arylthio, Arylamino, Arylcarbonyl, Aryl-
40 sulfonyl und Arylsulfonyloxy: aromatische mono- oder poly­

cyclische Kohlenwasserstoffreste welche direkt bzw. (Aryloxy) 
Uber ein Sauerstoffatom (-0-) oder (Arylthio} ein Schwefelatom 
(-S-), (Arylamino) eine Aminogruppe (-NH), (Arylcarbonyl) Uber 
eine Carbonylgruppe <-CO-}, (Arylsulfonyl) 'llber eine Sulfonyl-

45 gruppe C-SQi-) oder (Arylsulfonyloxy) 1lber eine Sulfonyloxygruppe 
<-so2-0-} an das Ger'llst gebunden sind, z. B. Phenyl, Naphthyl und 
Phenanthrenyl bzw. Phenyloxy, Naphthyloxy und Phenanthrenyloxy 

• 
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und die entsprechenden Thio".', carbonyl-, Sulfonyl- und sulfonyl­
oxyreste.; 

Hetaryl bzw. Hetaryloxy, Hetarylthio, Hetarylamino, Hetaryl-
5 carbonyl und Hetarylsulfonyl: aromatische mono- oder poly.:. 

cycli~che Reste welche neben Kohlenstoffringgliedern zusatzlich 
ein bis vier Stickstoffatome oder ein bis drei Stickstof fatome 
und ein Sauerstoff- oder ein Schwefelatom oder ein Sauerstof f­
oder ein Schwefelatom enthalten konnen und welche direkt bzw. 

10 {Hetaryloxy) lllJer ein Sauerstoffatom C-0-) oder (Heta:rylthiol.ein 
Schwefelatom (-S-), (Hetarylamino> eine Aminogruppe (-NH-), 
CHetarylcarbonyl) llber eine Carbonylgruppe (-CO-) oder (Hetaryl­
sulfonyl) Ober eine Sulfonylgruppe (-S02-) an das Ger\lst gebunden 
sind, z.B. 

15 
5-g~iedriges Heteroaryl, enthaltend ein bis _drei Stickstoff­
atome: 5-Ring Heteroarylgruppen, welche neben Kohlenstoff­
atomen ein bis drei Stickstoffatome als Ringglieder enthalten 
kcnnen, z. B. 2-Pyrrolyl~ '3~Pyrrolyl, 3-Pyrazolyl, · 

20 4-Pyrazolyl, 5-Pyrazolyl, 2-Imidazolyl, 4-Imidazolyl, 
1,2,4-Triazol~3•yl und 1,3,4-Triazol-2-yl; 

5-gliedriges Heteroaryl, enthaltend ein bis vier Stickstoff­
atome oder ein bis drei Stickstoffatome und ein Schwefel-oder 

25 Sauerstof i: :1tom oder ein sauerstof f oder ein Schwef elatolil: 
5-Ring He:i:.·=roarylgruppen; welche neben Kohlenstoffatomen ein 
bis vier StickStoffatome oder ein.bis drei Stickstoffatome 
und ein Schwefel- oder Sauerstof fatom oder ein Sauerstof f­
oder Schwefelatom als Ringglieder enthalten k()nnen, z. B. 

30 2-Furyl, 3-Furyl, 2-Thienyl, 3-'l'hieilyl, 2-Pyrrolyl, 
3-Pyrrolyl, 3-Isoxazolyl, 4-Isoxazolyl, 5-Isoxazolyl, 3-Iso­
thiazolyl, 4-Isothiazolyl, 5-Isoth:i.azolyl, 3-Pyrazolyl, 
4-Pyrazolyl, 5-Pyrazolyl, 2-oxazolyl, 4-0xazolyl, s-oxazolyl, 
2-Thiazolyl, 4-Thiazolyl, 5-Thiazolyl, 2-Imidazolyl, 

35 4-Imidazolyl, 1,2,4-oxadiaz~l•3-yl, l,2,4-oxadiazol-5-yl, 
l,2,4-Thiadiazol-3-yl, l,2,4-Thiadiazol""'.5-yl, 1,2,4-Tr:i.­
azol-3-yl, 1,3,4-0Xadiazol-2-yl, 1,3,4-Thiadiazol-2-yl, 
l,J,4-Triazol-2-yl; 

40 - kondensiertes 5-g~iedriges Heteroa~l, enthaltend ein- bis 
vier Stickstof f atane oder ein bis drei Stickstoffatome .und/ 
oder ein sauerstoff- oder Schwefelatom: 5-Ring Heteroaryl­
gruppen, welche neben Rohlenstoffatomen. ein bis vier Stick­
stof fatome oder ein bis drei Stickstoffatome und ein Schwe~ 

45 fel- oder sauerstoffatom oder ein sauerstoff- oder ein 
Schwefelatom als Ringglieder enthalten kOnnen, und in welchen 
zwei benacbbarte Kohlenstoffringglieder oder ein Stickstoff-
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und ein_. J;>enachbartes Kohlenstoffringglied zu einem aromati­
schen 6-~& heteroaromatischen BilA''ts~er Polycyclus verbr1lckt 
sein kOnnen, z.B. Benzofuranyl, Isobenzofuranyl, Benzo­
thienyl, Isobenzothienyl, Indolyl,· Isoindolyl, Benz-

5 · isoxazolyl, Benzoxazolyl, Benzoiso~hiazolyl, Benzothiazolyl, 
Indazolyl, Benzimidazolyl, Pyrrolopyridinyl, Pyrrolopyridazi­
nyl, Pyrrolopyrimidinyl, Pyrrolopyrazinyl, Pyrrolotriazinyl, 
Furopyridinyl, Furopyridazinyl, Furcpyrimidyl, Furopyrazinyl, 
Furotriazinyl, Thienopyridinyl, Thienopyridazinyl, Thienopy-

10 . rimidyl, Thienopyrazinyl, .. Thienotriazinyl, Imidazopyridinyl, 
Imidazopyridazinyl, Imidazopyrimidyl, Imidazopyrazinyl, Imi­
dazotriazinyl, Pyrazolopyridinyl, Pyrazolopyridazinyl, Pyra­
zolopyrimidyl, Pyrazolopyrazinyl, Pyrazolotriazinyl, Isoxazo­
lopyridinyl, Isoxazolopyridazinyl, Isoxazolopyrimidyl, Isoxa-

15 zolopyrazinyl, Isoxazolotriazinyl, oxazolopyridinyl, Oxazolo­
pyridazinyl, oxazolopyrimidyl, Oxazol()py:i:azinyl, Oxazolotria­
zinyl, Isothiazolo:gyridinyl, Isothiazolopyridazinyl, Isothia­
zolopyrimidyl, Isothiazolopyrazinyl, Isothi~zolotriazinyl, 
Thiazolopyridinyl, Thiazolopyridazinyl, Thiazolopyrimidyl, 

20 Thiazolopyrazinyl, Thiazolotriazinyl, TriazolOpyridinyl, 
Triazolopyridazinyl, T:i:'iazQlopyrimidyl, Triazolopyrazinyl-und 
Triazolotriazinyl; 

Uber Stickstoff gebundenes _5-gliedriges Heteroaryl, enthal-
25 tend ein bis vier Stickstoffatome, oder lll:>er Stickstoff ge­

bundenes benzokondens i_ertes 5-gliedriges Heteroaryl, enthal­
tend ein bis drei Stickstoffatane: 5-Ring Heteroarylgruppen, 
welche neben Kohlenstoffatomen.ein bis vier Stickstoffatome 
bzw •. ein bis drei Stickstoffatome als Ringglieder enthalten 

30 kOnnen, und in welchen zwei benachbarte Kohlenstoffringglie­
der oder ein Stickstoff- und ein bcinachbartes Kohlenstoff­
ringglied durch eine Buta-113-dien;;.1,4-diylgruppe verbrO.ckt 
sein kOnnen, wobei diese Ringe 'llber eines der Stickstoffring­
glieder an das Ger'llst gebunden sind, z.B. 1-Pyrrolyl, 

35 1-Imidazolyl, 1-Pyrazolyl und l;,2,4-Triazol-l-yl; 

6-gliedriges Heteroaryl, enthaltend ein bis drei bzw. ein bis 
vier Stickstoffatome: 
6-Ring-Heteroarylgruppen, welch9 neben Kohlenstoffatomen ein 

40 bis drei bzw. ein bis vier Stickstoffatome als Ringo-lieder 
~thalten kOnnen, z. B. 2-PyridinYl, 3-Pyridinyl, 
4-Pyridinyl, 3-Pyridazinyl, 4-Pyridazinyl, 2-Pyrimidinyl, 
4-Pyrimidinyl, 5-Pyrimidinyl, 2-Pyrazinyl, 1,3,5-Tri­
azin-2-yl, 1,2,4-Triazin-3-yl und 1,2,4,5-Tetrazin-3-yl; 

45 
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25 
kondensiertes 6-gliedriges Heteroaryl, enthaltend ein_bis 
vier Stickstoffatome: 6-Ring Heteroarylgruppen in welchen 
zwei benachb~rte Kohlenstoffringglieder _zu einem aromatischen 
oder ~eteroaromatischen Bi- oder Polycyclus verbrfickt sein 

5 kOnnen, z.B. Chinolin, Isochinolin, Chinazolin und Chin­
qxalin, 

10 

bzw. die entspre·chenden OXy-, Thio-, Amino-, . carbonyl- oder 
Sulfonylgruppen. 

Der Zusatz wggf. subst.~ in Bezug auf Alkyl-, Alkylcarbonyl-, 
Alkylsul:fonyl-, Alkoxy-, Alkoxycarbonyl-, Alkylthio-, Alkyl­
amino-, Dialkylamino-, Alkenyl-, AlkenyloXY-, Alkenylthio-, Alke­
nylamino-, Alkeeylcarbonyl-, Alkinyl-, Alkinyloxy-, Alkinylthio-, 

15 Alkinylamino- und Alki~ylcarbonylgruppen sell zum Ausdruck brin­
gen, daB diese Gruppen partiell oder vollstandig halogeniert sein 
kOnnen Und/oder einen bis drei, vorzugsweise einen, der folgenden 
Reste tragen kOrinen: Cyano, Nitro, Hydroxy, Merkapto, Amino, 
Carboxyl, Aminocarbonyl, Aminothiocarbonyl, Halogen, C1-C5-Alkoxy, 

20 C1-C5-Halogenalkoxy, C1-C5-Alkoxycarbonyl, C3-C5-Cycloalkyl, 
C1~C5-Aikylamino (eine NH-Gruppe, welche eine Alkylgruppe wie vor­
stehend genannt tragt),· Di-C1-C6-alkylamino Ceine Aminogruppe, 
welche zwei voneinander unabhangige Al.kylgruppen wie vorstehend 
genannt tragt), Aryl, Aryloxy, Hetaryl oder Hetaryloxy, Arylthio 

25 oder Hetarylthio, wobei die letztgenannten aromatischen bzw. 
heteroaromatischen Gruppen ihrerseits partiell oder vollstandig 
halogeniert sein konnen und/oder eine bis drei der folgenden 
G~ppen tragen kOnnen: Cyano. Nitro, Hydroxy, Amino, Carboxyl, 
Aminocarbonyl, Aminothiocarbonyl, C1...,CrA1kyl, C1-C4-halogenalkyl, 

30 C1-C4-Alkoxy, C1-C4-Halogenalkoxy, C1-C4-Alkylthio, C1-C4-Alk;yl­
amino, Di-C1-C4-allcylamino und C1-C4-AlkoxYcarbonyl. 

Der zusatz •ggf. subst.• ~u den genannten Cycloalkyl-, Cyclo­
alkenyl-, Heterocyclyl-, Aryl- und Hetarylgruppen (bzw. die ent-

35 sprechenden Oxy-, Thio-,_carbonyl-, Sulfonyl- und SUlfonyloxy­
gruppen> soll Z\t."!°• Ausdruck l:>ringen, daS diese Gruppen part iell 
oder vollstandig halogeniert sein kOnnen und/oder einen bis 
vier, vorzugsweise einen.oder zwei, der folgenden Reste tragen 
.iCOnnen: Cyano, Nitro, Hydroxy, Merkapto, Amino, Carboxyl, Amino-

40 carbonyl, Aminothiocarbonyl, Halogen, c1-c6-Alkyl, C1-C5-Halogen­
al.kyl, C1-C5-Alkylcarbonyl, C1-C5-Alkoxy, C1-C5-Halogenalkoxy, 
C1-C5-Alkoxycarbonyl, C1-C6-Al.kylthio, C3-C5-Cycloalkyl, 
C1-C5-Al.kylamino (eine NH-Gruppe, welche eine Alkylgruppe wie vor­
stehend genanne tragt), Di-C1-C6-allcylamino (eine Aminogruppe, 

45 welche zwei voneinander unabhangige Alkylgruppen wie vorstehend 
genannt tragt), c1-c5-Alkylsulfonyl, C2-C5-Alkenyl, C2-C6-Alke­
eyoxy_, Aryl, Axyl-C1 -C.-alkyl, AryloXl'ca.rbonyl, Aryloxy, Hetaryl, 

iii 
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Hetaryloxy oder l-CC1-C6-Alkoxyiminol-C1~C6-alkyl, wobei die aro­
matischen bzw. heteroaromatischen Gruppen partiell oder vollstan­
dig halogeniert sein kOnnen und/oder ein bis drei der folgenden 
Gruppen t ragen kOnnen: Cyano, Nitro, Hydroxy, Amino, carboxyl, 

s Aminocarbonyl, Aminothiocarbonyl, C1-C4-Alkyl, c1-c4-Halogenalkyl, 
c1-C4-Alkylcarbonyl, C1-C4-Alkoxy, C1-C4-Halogenalkoxy, 
c1-C4-Alkoxycarbonyl, C1-C4-Alkylthio, C1-C4-Alkylamino und 
Di-c2~C4-alkylamino. 

10 Die Angabe •partiell oder voilstandig halogeniert" soll zum Aus-
. druck bringen, daS in den derart charakterisierten Gruppen die an 
C-Atome gebundenen wasserstoffatome zum Teil oder vollstandig 
durch gleiche oder verschiedene Halogenatome wie vorstehend ge­
nannt, insbesondere Fluor; Chlor und/oder Brom, ersetzt sein kon-

15 nen. 

Von besonderer Bedeutung sind Zwischenprodukte der Formeln IVA, 
IV'A, VA und VIA, in denen Rl f'O.r wasserstoff steht. 

20 Des weiteren sind Zwischenprodukte der Formeln IVA, IV'A! VA und 
VIA bevorzu~, in denen Rl f'O.r Hydroxy steht. 

25 

Insbesondere sind zwischenprodukte der Formeln IVA, IV'A, VA und 
VIA bevorzugt, in denen Rl f'O.r Halogen (Chlor und Brom) steht. 

Diese Verbindungen ermOglichen einen leichten Zugang zu den ver­
schiedensten in der Vorliteratur beschriebenen Wirkstoffen. 

Stellvertreter der besonders bervorzugten Zwischenprod.ukte sind 
30 in den anschlieSenden Tabellen zusammengestellt. 

Tabelle 1 
Verbindungen der Formel IVA, VA und VIA, in denen Xn f'O.r Wasser­
stof f steht, R CH2CH2CH3 bedeutet und ·Rl fur eine Verbindung je-

35 weils einer der in Tabelle A zusammengestellten Gruppen ent­
spricht 

Tabelle 2 
verbindungen der Formel IVA, VA und VIA, in denen Xn f\ir Wasser-

40 staff steht, R (CH2)]CH3 bedeutet und Rl fO.r eine Verbindung je­
weils einer der in Tabelle A zusammengestellten Gruppen ent-
spricht • 

45 

iii 
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Tabelle 3 
verbindungen der Formel IVA, VA und VIA, in denen Xn fur wasser­
stof f steht, R CH2CHCCH3l2 bedeutet und Ri fur eine verbindung je­
weils einer der in Tabelle A zusammengestellten Gruppen ent-

5 spricht 

Tabelle 4 

Verbindungen der Formel IVA, VA undVIA, in denen Xn fur Wasser;. 
stoff steht, R CHCCH3)CH2CH3 bedeutet und Rl f'O.r eine verbindung 

10 jeweils einer der in Ta.belle A zusammengestellten Gruppen ent­
spricht 

Tabelle 5 
Verbindungen der Formel IVA, VA und VIA, in denen Xn fur Wasser-

15 stoff steht, R CCH2)4C~3 bedeutet und Rl f1lr eine Verbindung je­
weils ~iner der in Tabelle A zus~engestellten Gruppen ent­
spricht 

Tabelle 6 
20 Verbindungen der ~ormel IVA, VA und VIA, in denen Xn fllr wasser­

stoff steht, R CH2CH2CH (CH3) 2 bedeute.t und Rl f1lr eine Verbindung 
jeweils einer der in Tabelle A zusammengestellten Gruppen ent­
spricht 

25 Tabelle 7 

30 

Verbindungen der Formel IVA, VA undVIA, in denen Xn fur Wasser­
stoff steht, R CH2C(CH3)3 bedeutet und Rl fiU' eine verbindung je­
weils einer der in Tabelle A zusammengestellten Gruppen ent­
spricht 

Ta:belle 8 
Verbindungen der Pormel IVA, VA und VIA, in denen Xn flir Wasser­
stoff steht, R CCCH3)2CH2CH3 bedeutet und Rl fQr eine Verbindung 
jeweils einer der in Tabelle A zusammengestellten Gruppen ent-

35 spricht 

Tabelle 9 
Verbindungen der Formel IVA, VA und VIA, in_denen Xn fO.r Wasser­
'stoff steht, R. Pent-2-yl bedeutet und Rl f'O.r eine Verbindung je-

40 weils einer der in T~elle .. A zusammengestellten Gruppen ent­
spricht 

45 
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Tabelle 10 
verbindungen der Formel IVA1 VA und VIA, in denen Xn fll.r Wasser­
stoff steht, R Pent-:-3-yl bedeutet und Rl fur eine Verbindung je­
weils einer der in Tabelle A zusammengestellten Gruppen ent-

5 spricht 

Tabelle 11 
verbindungen der Formel IVA, vA·und VIA, in denen Xn fur wasser­
stoff steht, R 2-Methylbut-1-yl ·bedeu~et und Rl fl'.ir eine Ver-

10 bindung jeweils einer der in Tabelle A zusa.mmengestellten Gruppen 
entspricht 

Tabelle 12 
Verbindungen der Formel IVA, VA und VIA, in denen Xn fur Wasser-

15 stoff steht, R 3-Methylbut-:-2-yl bedeutet und Rl fur eine ver­
bindung jeweils einer der in Tabelle A zusammengestellten Gruppen . . 
entspricht 

ill 
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Tabelle 17 
Verbindungen de~ Formel IVA, VA und VIA, in denen Xn fur wasser­
stoff steht, R 2-Methoxyeth-l-yl bedeutet und Rl f\lr eine ver­
bindung jeweils einer der in Tabelle.A zusammengestellten Gruppen 

5 entspricht 

. 
Tabelle 18 
Verbindungen der Formel IVA, VA und_VIA, in d.enen Xn fur Wasser­
stoff steht, R 2..:Ethoxyeth-l-yl bedeutet :und Rl fur eine Ver-

10 bindung jeweils einer der in Tabelle A zusammengestellten Gruppen 
entspricht 

Tabelle 19 
verbindungen der Formel IVA, VA und. VIA, in denen Xn fur wasser-

15 stoff steht, R 2-Chloreth-l-yl bedeutet und Rl f\ir eine Verbindung 
jeweils. einer der in Tabelle A zusammengestellten Gruppen ent·­
spricht 

Tabelle 20 
20 verbindungen der Formel IVA, VA und VIA, in denen Xn fur wasser­

stoff steht, R Ethyl bedeutet und Rl f~r eine Verbindung jeweils 
einer der in Tabelle A zusammengestellten Gruppen entspricht 

Tabelle 21 
25 verbindungen der Forxnel IVA, VA und VIA, in denen Xn fll.r Wasser­

stoff steht, R 1-Methylethyl bedeutet und Rl f\lr eine verbindung 
jeweils einer der in Tabelle A zusammengestellten Gruppen ent­
spricht 

30 Tabelle 22 

35 

40 

45 

Verbindungen der Formel IV'A, in denen Xn fllr Wasserstoff steht 
und Rl fll.r eine verbindung jeweils einer der in Tabelle A zusam­
mengestellten Gruppen entspricht 
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Tabel.le A: 

Rl 

H 

OH 

Br 

Cl 

CH3S020 

C6HsS020 

4-CH3-C6H4S020 

(CH3)2C=NO 

CH30-C(CH3)=NO 

H3CCH20-C(CH3}=NO 

- 0 

c<>-o-. 

0 

ill 
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Tabelle A (Fortsetzung): 

Rl = d Vx N-o 

Vx 

H 

2-F 

3-F 

4-F 

2, 3-F2 

2, 4-F2 

2, S-F2 

2, 6.-F2 

3,4-F2 

J,s-:F2 

2-Cl 

3-Cl 

4-Cl 

2,3-Cl2 

2,4-Cla 

2, 5-Cl2 

2, 6_;Cl2 

3,4-Cl2 

3,S-Cl2 

2, 3, 4-Cl3 

2,3,5-Cl3 .. 
2,4,4-Cl3 

3, 4, 5-Cl3 

2-Br 

3-Br 

4-Br 

· 2, 3-Br2 

:II 
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~ . ·. 2, 4~s£: 

2,5-Br2 

3,4-Br2 

3,5-Br~ 
.. 

2-F, 3-Cl 

2-F, 4-Cl 

2-F, 5-Cl 

3-F, 4-Cl 

3-F, 5-Cl 

3-F, 6-Cl 

4-F, 5-Cl 

3-ci, ·4-Br 

3-Cl, 5-Br 

4-cl, 5-Br 

2-N02 

3-N02 

4-N02 

2-CH3 

3-CH3 . 
4-CH3 

2,3-(CH3)2 

2,4-(CH3}a 

2, 5-(CH3)2 

·2 , 6- ( CH3 ) 2 

3 I 4-(CH3) 2 

3, S-CCH3) 2 

2-C2Hs 

3-C2Hs 
.. 

4-C2Hs 

2- ( CH2) 2CH3 

3- ( CH2) 2CH3 

4- ( CH2) 2CH3 

2-CH(CH3)2 
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3-CH (CH3) 2 

4-CH(CH3)::! 

2-C (CH3) J 

3-C (CH3) J 

4-C (CH3) J 

3-C&Hs 

4-C6Hs 

3-CH3, 4-CH(CH3) 2 

3, 5-[C (CH3 }J]2, 4-CH3 

2-0H 

3-0H 

. 4-0H 

2-0CH3 

3-0CH3 

4-0CH3 

2-0C2Hs 

J-OC2Hs 

4-0C2Hs 

2-0 (CH2) 2CH3 

3-0 CCH2) 2CH3 

4-0 (CH2) 2CH3 

. 2-0CH (CH3) 2 

3-0CH (CH3) 2 

4-0CH ( CH3) 2 

2-0C(CH3)3 

3-0C(CH3) 3 

4-0C(CH3)3 

2-0C6Hs 

3-0C6Hs 
r 

4-0C&Hs 

2-CF3 
.. .. 

3-CF3 

4-CF3 
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2-CH2CH2F 

3-CH2CH2F 

4-CH2CH2F 

2-CH2CF3 

3-CH2CF3 

4-CH2CF3 

2-C2Fs 

3-C2Fs 

4-C2Fs 

2-CF2CHF2 

3-CF2CHF2 

4-CF2CHF2 

2-0CF3 

3-0CF3 

4-0CF3 

2-COCH3 

3-COCH3 

4-COCH3 

2-C02CH3 

3-C02CH3 

4-C02CH3 

. 2-C<l2CaHs 

3-C02C2Hs 

4-C02C2Hs 

2-CN 

3-CN 

4-CN 

2-NHa 

3-NHa 

4-NHa 

2-N(CH3) 2 

3-N(CH3)2 

4-NCCH3)2 

iii 
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2-SCH3 

3-SCH3 

· 4-SCH3 

2-S02CH3 

3-S02CH3 

4-S02CH3 

3-Cl, 4-C(CH3)J 

3-F, 4-CH3 

3-F, 5...;.CH3 

4-F, 3-CH3 

4-Cl, 3-N02 

3-Cl., 4...;.0CH3 

4-Cl, 3-0CH3 -
3-Cl, 4.,...CF3 

4-Cl, 3-CF3 

3-CH3, 4-0CH3 

4-CH3, 3-0CH3 
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Tabelle A (~~~tsetzung): 

v~-J 0-Rl = Vx I N. 
~ 

Vx 

H 

2-Cl 

3-Cl 

4·-Cl 

2,3-Cl2 

2,4-Cl2 

2,5-Cl2 

2, 6-Cl2 

3,5-Cl2 

2-CH3 

3-CH3 

4-CH3 

2 ,3-(CH3) 2 

2 I 4-(CH3)2 

2, 5-(CH3}a 

2,6-(CH3)2 

3,4-(CH3)2 

3,5-(CH3)a 

2-N02 

3-N02 

4-N02 

2-cN 

3-cN 

4-cN 
.. 

2-0CH3 

3-0CH3 

4-0CH3 
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2-CF3 

3-CF3 

4-CF3 

2-F 

3-F 

4-F 

2, 3-F2 

2,4-,2 

2, S-F2 

2, 6-F2 

3,4-F2 

3,S;...F2 

3,4-Cl2 

2,3,4-Cl3 
-

2, 3, S-Cl3 

2, 3, 6-Cl3 

2,4, S-Cl3 

2, 4, 6-Cl3 

3, 4, S-Cl3 

2-Br 

3-Br 

4-Br 

2,3-Br2 

2,4-Br2 

2, S-Br2 

2, 6-Br2 

3,4-Br2 

3, S-Br2 

2-I 
r 

3-I 

4-I 

2,4-12 

2-P', 3-Cl 
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2-F, 4-Cl 

2-F, 5-Cl 

2-F, 6-Cl 

3-F, 2-Cl 

3-F, 4-Cl 

3-F, 5-Cl 

3-F, 6-Cl 

4-F, 2-Cl 

4-F, 3-Cl 

2-F, 3-Br 

2-F, 4-Br 
.• 2.;.p, 5-Br 

2-F, 6-Br 

3-F, 2-Br 

3-F, 4-Br 

3·-F, 5-Br 

3-F, 6-Br 

4-F, 2-Br 

4:-F, 3-Br 

2-Br, 3-Cl 

2-Br, 4.-Cl 

2-Br, 5-Cl 

2-Br, 6-Cl 

3-Br, 2-Cl 

3-Br, 4-Cl 

3-Br, 5-Cl 

3-Br, 6-Cl 

4-Br, 2-Cl 

4-Br, 3-Cl 
.. 

2-Cl, 3-CN 

2-Cl, 4-CN 

2~c1, 5-CN 

2-Cl, 6-CN 

ill 
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3-Cl, 2-CN 

3-Cl, 4-CN 

3-Cl, 5-CN 

3-Cl, 6-CN 

4-Cl, 2-CN 

4-Cl, 3-CN 

2-F, 3-CN 

2-F, 4-CN 

2-F, 5-CN 

2-F, 6-CN 

3-F, 2-CN 

3-F, 4-CN 

3-F, 5-CN 

3-F, 6-CN 

4-F, 2-cN 

4-F, 3-CN 

2-Cl, 3-CHJ 

2-Cl, 4-CHJ 

2-Cl, S-CH3 

2-Cl, 6-CH3 

3-Cl, 2-CH3 

3-Cl, 4--CH3 

3-Cl, S-CH3 

3-Cl, 6-CH3 

4-Cl, 2-CH3 

4-Cl, 3-CHJ 

2-F, 3-CH3. 

2-F, 4-CH3 

2-F, 5-CH3 
,. 

2-F, 6-CH3 

3-F, 2-CH3 

3-F, 4-CH3 

3-F, S-CH3 
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3-F, 6-CH3 

4-F, 2-CH3. 

4-F, 3-CH3 

2-CN, 3-CH3 

2-CN, 4-CH3. 

2-CN, S-CH3 

2-CN, 6-CH3 

3-CN, 2-CH3 

3-CN, 4-CH3 

3-CN, S-CH3 

3-CN, 6-CH3 

4-CN, 2-CH3 

4-CN, 3-CH3 

2-Cl, 3-CF3 

2-Cl; 4-CF3 

2-Cl, S-CF3 

2-Cl, 6-CF3 

3-Cl, 2-CF3 

3-Cl, 4-CF3 

3-Cl, S-CF3 

3-Cl, 6-CF3 

4-Cl, 2-CF3 

4-Cl, 3-CF3 

2-F, 3-CF3 

2-F, 4-CF3 

2-F, S-CF3. 

2-F, 6-CF3 

3-F, 2-CF3 , 

3-F, 4-CF3 .. 
3-F, S-CF3 

3-F, 6-CF3 

4...;p, 2-CF3 

4-F, 3-CF3 

II 
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2-Cl, 3-0CH3 

.2-Cl, 4-0CH3 

2-Cl, S-OcH3 

2~c1, 6-0CH3 

3-Cl, 2-0CH3 

3-Cl, 4-0CH3 

3-Cl, S-OCH3 

3-Cl, 6-0CHj 

4-Cl, 2-0CH3 

4-Cl, 3-0CH3 

2-F, 3-0CH3 

2-F, 4-0CH3 

2-F, S-OCH3 

2-F, 6-0CH3 

3-F, 2-0CH3 

3-F, 4-0CH3 

3-F, 5-0CHJ 

3-F, 6-0CH3 

4-F, 2-0CH3 

4-F, 3-0CH3 

2-cN, 3-0CH3 

2-cN, 4-0CH3. 

2-CN, S-OCH3 

.2-CN, 6-0CH3 

3-CN, 2--0CH3 

3-CN, 4-ocH3 

3-CN, S-OCH3 

3-CN, 6-0CH3 

4-CN, 2-0CH3 

4-CN, 3-0cH3 

2-CH3, 3-0CH3 

2-CH3, 4-0CH3 

2-CH3, S-OCH3 
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2-CH3, G~OCH3 

3-CH), 2-0CH3 

3-CH3, 4-0CH3 

3-CH3, S-OCH3 

3-CH3, 6-0CH3 

4-CH3, 2-0CH3 

4~CH3, 3-0CH~ 

2-CF3, 3-0CH3 

2-CF3, 4-0CH3 

2-CF3, S-OCH3 

2~CF3, 6-0CH3 

3-CF3, 2-0CH3 

3-CF3, 4-0CH3 

3-CF3, S-OCH3 

3-CF3, 6-0CH3 

4.;;.CF3, 2-0CH3 

4~CF3, 3-0CH3 

2-Cl, 3-0CF3 

2-Cl, 4-0CF3 

2-Cl, S-OCF3 

2-Cl, 6-0CF3 

3-Cl, 2-0CF3 

3-Cl, 4-0CF3 

3-Cl, S-OCF3 

3-Cl, 6-0CF3 

4-Cl, 2-0CF3 

4-Cl, 3-0CF3 

2-F, 3-0CF3 

2-F, 4-0CF3 .. 
2-F, S-OCF3 

2-F, 6-0CF3 

3-F, 2-0CF3 

3-F, 4-0CF3 

,11 
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3-F, S-OCF3 

3-F, 6-0CF3 

4-F, 2-0CF3 

4-F, 3-0CF3 

2-CN, 3-0CF3 

2-CN, 4-0CFJ 

2-CN, S-OCF3 

2-CN, 6-0CF3 

3-CN, 2-0CF3 

3-CN, 4-0CFJ 

3-CN, S~CF3 

3-cN, 6-0CF3 

4-CN, 2-0CF3 

4-CN, 3-0CF3 

2-CH3, 3~CF3 

2;_CH3, 4-0CF3 

2-CH3, S-OCF3 

2-CH3, 6-0CF3 

3-CH3, 2-0CF3 

3:-CH3, 4-0CF3 

3-CH3, S-OCF3 

3-CIJ3, 6-0CF3 

4-CH3, 2-0CF3 

4-CH3, 3-0CF3 

2-CF3, 3-0CF3 

2-CF3, 4~CFJ 

2-CF3, 5-0CFJ 
• 

2-CF3, 6~CF3 

3-CF3, 2-ocF3 

J-CF3, 4-0CF3 

J-CF3, S-OCF3 

3-CF3, 6~F3 

4-CF3, 2-0CF3 



.. 
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,, 
4-CF3, 3'-0CF3 

2-Cl, 3-0CHF2 
-

2-Cl, 4-0CHF2 

2-Cl, S-OCHF2 

2-Cl, 6-0CHF2 

3-Cl, 2-0CHF2 

3-Cl, 4-0CHF2 

3-Cl, S-OCHF2 

3-Cl, 6-0CHF2 

4-Cl, 2-0CHF2 

4-Cl, 3-0CHF2 

2-F, 3-0CHF2 

2-F, 4-0CHF2 

2-F, S-OCHF2 

2-F, 6-ocHF2 

3-F, 2-0CHF2 

3-F, 4-0CHF2 

3-F, S-OCHF2 
.. 

3-F, 6-0CHF2 

4-F, 2-0CHF2 

4-F, 3-0CHF2 

2-CN, 3-0CHF2 

2-CN, 4-0CHF2 

2-CN, S-OCHF2 

2-CN, 6-0CHP2 

3-CN, 2-0CHP2 

3-CN, 4-0CHF2 
• 3-CN, S-OCHF2 

:3-CN, 6-0CHF2 

4-CN, 2-0CHF2 

4-CN, 3-0CHF2 

2-CH3, 3-0CHF2 

2-CH3, 4-0CHF2 

:11 
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2-CH3, 5-0CHF2 

2-CH3, 6-0CHF2 

3-CH3, 2-0CHF2 

3-CH3, 4-0CHF2 

3-CH3, S-OCHF2 

3-CH3, 6-0CHF2 

4-CH3, 2-0CHF2 

4-CH3, 3-0CHF2 

2-CFJ", 3-0CHF2 

·2-CF3, 4-0CHF2 

2-CF3, S-OCHF2 

2-CF3, 6-0CHF2 

3-CF3, -- 2-0CHF2 

3-CF3, 4-0CHF2 

3-CF3, S-OCHF2 

3-CF3, 6-0CHF2 

. 4-CF3, 2-0CHF2 

4-CF3, 3-0CHF2 

2-CSNH2 

3-CSNH2 

4-CSNH2 

2 I 4 I 6- ( CH3) 3 

3 I 4. S-(CH3 )J 

2-CH2CH3 

3-CH2CH3 

4-CH2CH3 

2-CH2CH2CH3 

3-CH2CH2CH3 

4-CHaCH2CH3 

2-CH(CH3)3 

. 3-CH(CH3)3 

4-cH(CH3) l 

3-C (CH3)] 
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4-C (CH3) 3 

3-C6Hs 

4-C6Hs 

3, 5- (CP3) 2 

2 I 3- (OCH3) 2 

2,4-(0CH3)2 

2, 5- (OCH3) 2 

2 , 6- ( OCH3 ) 2 

3, 4- fOCH3) 2 

3 I 5- (OCH3 >a 
3 I 4 ' 5- ( OCH3) 3 

.' 2-0CH3 

3-'0CH3 

4-0CH3 

2-0CH2CH3 

3-0CH2CH3 

4-0CH2CH3 

2-0CH2CH2CH3 

3-0CH2CH2CH3 

4-0CH2CH2CH3 

2-0CH(CH3}J 

. 3-0CH (CH3) 3 

4-0CH(CH3)J 

3-0C (CH3)3 

4-0C(CH3)3 

2-0CF3 

3-0CF3 

4-0CF3 

2-0CHF2 

3-0CHF2 

. 4-0CHF2 

2-0CF2CHP2 

3-0CF2CHP2 

:fl 
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4-0CF2CHF2 

2-0H 

3-0H 

4-0H 

2-NH2 

... 3-NH2 

4-NH2 

2-NH(CH3) 

3-NH(CH3) 

4-NH(CH3) 

2-N(CH3) 2 

3-N(CH3)2 

4-N(CH3)2 

2-SC-ti3 

3-SCH3 

4-SCH3 

2-S02CH3 

3-S02CH3 

4-S<>2CH3 

2-COCH3 

3-COCH3 

4-COCH3 .. 

2-C~H 

3-C~H 

4-C~H 

2-CONH2 

3-CONH2 

4-CONH2 

2-COOCH3 

3-COOCH3 

4-COOCH3 

2-COOCH2CH3 

3-COOCH2CH3 
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4-COOCH2CH3 

2-COOCH2CH2CH3 

3-COOCH2CH2CH3 

4-COOCH2CH2CH3 

2-COOCH ( CH3) J 

3-COOCH ( CH3) 3 

4-COOCH (CH3) J 

3-COOC (CH3) 3 

4-cooc <CH3) 3 

2, 3-[0CH20l 

3,4-[0CH20] 

2,3-[0C (CH3)20J 

.. 3, 4- [OC (CH3) 20] 

2 I 3-[0CH2CH20l 

3 I 4- [OCH2CH20l 

2, 3-(0CF20l 

·3 I 4-[0CF20] 

2,3-[CH2]4 

3 I 4-(CH2] 4 

2,3-[CH=CH-CH=CH] 

3,4-[CH=CH-CH=CH] 
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Tabelle A (Fortsetzung): 

-c0s Q-o-
Rl = Vx 

~ 

Vx 

H 

2-Cl 

3-Cl 

4.;.c1 

2,3-C12 

2, 4-Cl2 

2, S-Cl2 

2, 6-Cl2 

3, S-Cl2 

2-CH3 

3-CH3 

4-CH3 

. 2, 3- (CH3) 2 

2, 4- (CH3) 2 

2, S-(CH3) 2 

2, 6-(CH3b 

3 I 4- (CH3)2 

3, S-(CH3)2 

2-NOa 

3-NC>l 

4-N()i 

2-CN 

3-CN 

4-CN 

2-0CH3 

3-0CH3 
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..... 

. ~}':-~':-
4-0CH3 

2-CF3 

3-CF3 

4-CF3 

2-F 

3-F 

4-F 

2, 3-F2 

2,4-F2 

2, S-F2 

2, 6-F2 

3, 4-F2 

3,5-F2 

3, 4-Cl2 

2, 3, 4-Cl3 
.. 

2, 3 I S-Cl3 

· 2, 3, 6-Cl3 

2,4,5-Cl3 

2, 4, 6-Cl3 

. 3,4, S-Cl3 

2-Br 

3-Br 

4-Br 

2, 3-Br2 

2,4-Br2 

2,5-Br2 

2, 6-Br2 

3,4-Br2 

3, S-Br2 

2-I 

3-I 

4-I 

2,4-I2 

\II 
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2-F, 3-Cl 

2-F, 4-Cl 

2-F, s,...c1 

2-F, 6-Cl 

3-F, 2-Cl 

3-F, 4-Cl 

3-F, 5-Cl 

3-F, 6-Cl 

4-F, 2...,c1 

4-F, 3-Cl 

2-F, 3-Br 

2-F, 4-Br 

2-F, 5-Br 

2-F, 6-Br 

3-F, 2-Br 

3-F, 4-Br 

·3-F, 5-Br 

3-F, 6-Br 

4-F, 2-Br 

4-F, 3-Br 

2-Br, 3-Cl 

2-Br, 4-Cl 

2-Br, 5-Cl 

2-Br, 6-Cl 

3-Br, 2-Cl 

3-sr, 4-Cl· 

3-Br, 5-Cl 

l-Br, 6-Cl 

4-Br, 2-Cl 

4-Sr, 3'.""Cl 

. 2-Cl, 3-cN 

2-Cl, 4-CN 

2-Cl, 5-CN 
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s:z 
2-Cl, 6-CN 

3-Cl, 2-CN 

3-Cl, 4-CN 

3-Cl, 5-CN 

3-Cl, 6-CN 

4-Cl, 2-CN 

4-Cl, 3-CN 

2-F, 3-CN 

2-F, 4-cN 

2-F, 5-CN 

. 2-F, 6-CN 

3-F, 2-CN 

3-F, 4-CN 

3-F, 5-cN 

3-F, 6-CN 

4-F, 2-cN 

4:-F I 3-cN 

2-Cl, 3-CH3 

2-Cl, 4-CH3 

2-Cl, S-CH3 

2-Cl, 6-CH3 

3-Cl, 2-CH3 

3-Cl, 4-CH3 

3-Cl, S-CH3 

3-Cl, 6-CH3 

4-Cl, 2-CH3 

4-Cl, 3-CH3 

2-F, 3-CH3 

2-P, 4-CH3 

2-F, S-CH3 

2-F, 6-CH3 

3-F, 2-CH3 

3-F, 4-CH3 

iii 
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3.:..F, 5-CH3 

3-F, 6-CH3 

~-F, 2-CH3 

. 4-F, 3-CH3 

2-CN, 3-CH3 

2-CN, 4-CH3 

2-.CN, S-CH3 

2-CN, 6-CH3 

3-CN, 2-CH3 

3-CN, 4-CH3 

3-cN, S-CH3 

3-CN, 6-CH3 

4-cN, 2-CH3 

4-CN, 3-CH3 

2-Cl, 3-CF3 

2-Cl, 4-CF3 

2-Cl, S-CF3 

2-Cl, 6-CF3 

3-Cl, 2-CP3 

3-Cl, 4-CF3 

3-Cl, S-CP3 

3-Cl, 6-CP3 

4-Cl, 2-CP3 

4-Cl, 3-CP3 

2-F, 3-CF3 

2-F, 4-CF3 

2-F, S-CF3 

2-F, 6-CF3 

3-F, 2-CF3 .. 
3-F, 4-CF3 

3-F, 5-CF3 

3-F, 6-CF3 

4-F, 2-CF3 
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4-F, 3-CF3 

2-Cl, 3-0CH3 

2-Cl, 4-0CH3 

2-Cl, S-OCH3 

2-Cl, 6-0CH3 

3-Cl, 2-0CH3 

3-Cl, 4-0CH3 

3-Cl, S-OCH3 

3:...c1, 6-0CH3 

4:...c1, 2-0CH3 

4-Cl, 3-0CH3 

2-F·, 3-0CH3 

2-F, 4-0CH3 

2-F, S-OCH3 

2-F, 6-0CH3 

3-F, 2-0CH3 

3-F, 4-0CH3 

3-F, S-OCH3 

3-F, 6-0CH3 

4-F, 2-0CH3 

4-F, 3-0CH3 

2-CN, 3-0CH3 

2-CN, 4-0CH3 

2'.'"CN, 5-0CH3 

2-CN, 6-0CH3 

3-CN, 2-0CH3 

3-CN, 4-0CH3 

3-CN, S-OCH3 

3-CN, 6-0CH3 .. . 

4-CN, 2-0CH3 

4-CN, 3-0CH3 

2-CH3, 3-0CHJ 

2-CH3, 4-0CH3 

:II 
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2-CH3, S-OCH3 

2'-CH3, 6-0CH3 

3-CH3, 2-0CH3 

3-CH3, 4-0CH3 

3~CH3, S-OCH3 

3-CH3, 6~0CH3 

4-CH3, 2-0CH3 

4-CH3 I 3-0CH3 

2-CF3, 3-0CH3 

2-CF3, 4-0CH3 

2-.CF3, 5-0CH3 

2~CF3, 6-0CH3 

3-CF3, 2-0CH3 

3-CF3, 4-0CH3 

3-CF3, S-OCH3 

3-CF3, 6-0CH3 

4-CF3, 2-0CH3 
_,, 

4-CF3, 3-0CH3 
:.~.•,.) ./~ .. 

2-Cl, 3-0CF3 

2-Cl, 4-0CF3 

2-Cl, S-OCF3 

2-Cl, 6-<>CF3 

3-Cl, 2-0CF3 

3-Cl; 4-0CF3 

3-Cl, S-OC!'3 

3-Cl, 6-0CF3 

4-C ~. 1 2-0CF3 
...... ·· 

4-· .. ··• l-OCF3 
,. 

2··· ::, 3-0CF3 
.. 

2-F, 4-0CF3 

· 2-P, S-OCF3 

2-F, 6-0CF3 

3-F, 2'-0CF3 
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3-F, 4-0CF3 

3-F, S-OCF3 

3-F, 6-0CF3 

4-F, 2-0CF3 

4-F, 3-0CF3 

2-CN, 3-0CF3 

2-CN, 4-0CF3 

2-CN, S-OCF3 

2-CN, 6-0CF3 

. 3-CN, 2-0CF3 

3-CN, 4-0CF3 

3-CN, S-OCF3 

3-CN, 6-0CP3 

4-CN, 2-0CP3 

4-CN, 3-0CF3 

2-CH3, 3-0CF3 

2-CH3, 4-0CF3 

2-CH3, S-OCF3 

2_-CH3, 6-0CP3 

3-CH3, 2-0CF3 

3-CH3, 4-0CF3 

3-CH3, S-OCP3 

3-CH3, 6-0CF3 

4-CH3, 2-0CF3 

4-CH3, 3-0CF3 

· 2-CF3, J-ocp3 

2.:..CF3, 4-0CP3 

.2-CF3, S-OCF3 

2-CF3, 6-0CF3 

3-CF3, 2-0CF3 

3-CF3, _4-0CP3 

3-CP3, S-OCP3 

3-CF3, 6-0CP3 

iii 
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4-CF3, 2-0CF3 

4-CF3, 3-0CF3 

2-Cl, 3-0CHF2 

2-Cl, 4-0CHF2 

2-Cl, S-OCHF2 

2-Cl, 6-0CHF2 

3-Cl, 2-0CHF2 

3-Cl, 4-0CHF2 

3-Cl, 5-0CHFa 

3-Cl, 6~0CHF2 

4-Cl, 2-0CHF2 

4-Cl, 3-0CHF2 

2-F, 3-0CHF2 

2-F, 4-0CHF2 

2-F, S-OCHF2 

2-F, 6-0CHF2 

3-F, 2-0CHF2 

3-F, 4-0CHF2 

3-F, S-OCHF2 

3-F, 6-0CHF2 

4-F, 2-0CHF2 

4-F, 3-0CHP2 

2-CN, 3-0CHF2· 

2-CN, 4-0CHF2 

2-CN, 5-0CHF2 

2-CN, 6-0CHF2 

3-CN, 2-0CHF2 
.. 3-CN, 4-0CHF2 

3-CN, S:-OCHF2 

3-CN, 6-0CHF2 

4-CN, 2-0CBF2 

4-CN, 3-0CHF2 

2-CH3, 3-0CHF2 
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2-CH3, 4""0CHF2 

2-CH3, S-OCHF2 

2..-CH3, 6-0CHF2 

3-CH3, 2-0CHF2 

3~CH3, 4-0CHF2 

3-CH3, S-OCHF2 

3-CH3, 6-0CHF2 

4-CH3, 2~0CHF2 

4-CH3, 3-0CHF2 

2""'.CF3, 3-0CHF2 

2-CF3, 4-0CHF2 

2-CF3·, S-OCHF2 

2-CF3, 6-0CHP2 

3-CF3, 2-0CHF2 

3-CF3, 4-0CHP2 

3-CF3, S-OCHF2 

3..-CF3, 6-0CHP2 

4-CF3, 2-0CHF2 

4-CF3, 3-0CHF2 

2-CSNH2 

3-CSNH2 

4-CSNH2 

2, 4, 6- ( CH3)] 

3 ,4, S-(CH3)] 

2-CH2CH3 

3-CH2CH3 

4-CH~HJ 

2-cH2CH2CH3 

3-CH2CH2CH3 

4-CH2CH2CH3 

2-CH(CH3)3 

3-CH(CH3) 3 

4-CH(CH3) 3 

:ii 
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3-C (CH3) 3 

4-C (CH3)J 

' 
3-C6Hs 

4-C6Hs 

3, S-(CF3) 2 

2,3-(0CH3)2 

2·, 4- (OCH3) 2 

2, 5- (OCH3) 2 

2, 6- (OCH3) 2 

3,4-(0CH3)2 

3 , 5- ( OCH3 ) 2 

3 ~ 4 .-s- <oa13 >J 

2-0CH3 

3-0CH) 

4-0CH3 

2-0CH2CH3 

3-0CH2CH3 

-·· .·4-0CH2CH3 

2-0CH2CH2CH3 

3-0CH2CH2CH3 

4-0CH2CH2CH3 

2-0CH ( CH3) J 

3-0CH ( CH3 ) 3 

4-0CH ( CH3 )J 

3-0C(CH3) 3 

4-0C (CH3) 3 

2-0CP3 

3-0CP3 

4-0CPi 

2-0CHF2 

3-ocHF2 

4-0CHF2 

2-0CP'2CHP2 
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3-0CF2CHF2 

4-0CF2CHF2 

2-0H 

3-0H 

4-0H 

. 2-NH2 

3-NH2 

4-NH2 

2-NH(CH3) 

3-NH(CH3) 

4-NH(CH3) 

2-N(CH3)2 

3-N(CH3}2 

4-N(CH3}2 

2-SCH3 

3-SCH3 

4-SCH3 

2-S02CH3 

3-S02CH3 

4-S02CH3 

2-COCH3 

3-COCH3 

4-COCH3 

2-C02H 

3-C02H 

4-C02H 

2-CONH2 
• 

3-CONH2 

4-CONH2 

2-COOCH3 

3-COOCH3 

4-COOCH3 

2-COOC!H2CH3 
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3-COOCH2c;H3 

4-COOCH2CH3 

2-COOCH2CH2CH3 

3-COOCH2CH2CH3 

4~COOCH2CH2CH3 

2-COOCH(CH3) 3 

3-COOCH ( CH3 ) 3 

4-COOCH (CH3) 3 

3-COOC (CH3}.J 

4...;cooc (CH3} 3 

2 I 3-[0CH20) 

3,4-[0CH20) 

2 ,3-(0C (CH3) 20] 

3, 4-(0C (CH3) 201 

2, 3- [OCH2CH20) 

3 I 4-[0CH2CH20] 

2, 3- [OCF20J 

3, 4-[0CF20] 

·2, 3- [CH2] 4 

3,4-[CH2]4 

2,3-[CH=CH-CH=CH] 

3,4-[CH=CH-CH=CH] 



W095/34S26 PCT/EP.95/02013 

62 

i}a~~t~ 
Tabelle A (Fortsetzung): 

-0~:-J 0-
Rl = Vx N 

~ 

.. 

Vx 

H 

2-Cl 

3-Cl 

4-Cl 

2,3-Cl2 

2, 4-Cl2 

2, S-Cl2 

2, 6-Cl2 

3, 5-Cl2 

2-CH3 

3-CH3 

4-CH3 

2 ,3-(CH3) 2 

2, 4-{CH3b. 

2,5-(CH3)2 

2, 6- (CH3) 2 

3 ,4-(CH3) 2 

3, S-CCH3)2 

2-N02 

3-N02 

4-N02 
.. 

2-CN 

3-CN 

4-CN 

2-0CH3 

3-0CH3 

iii 
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4-0CH3 

2-CF3 

3-CF3 

4-CF3 

2-F 

3-F 

4-F 

2 I 3-F2 

2,4-F2 

2,5-F2 

2, 6-F2 

3,4-F2 

3, 5-F2 

3,4-Cl2 

2,3, 4-Cl3 

2, 3, S-Cl3 

2,3,6-ClJ 

2, 4, 5-Cl3 

2, 4, 6-Cl3 

3,4,5-Cl3 

2-Br 

3-Br 

4-Br 

2,3-Br2 

2,4-Br2 

2, S-Br2 

2,6-Bra 

" 3,4-Br2 

·3,S-Br2 
,. 

2-I 

3-I 

4-I 

2,4-I2 
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2-F, 3-Cl 

2-F, 4-Cl 

2-F, 5-Cl 

2-F, 6-Cl 

· 3-F, 2-Cl 

. 3-F, 4-Cl 

3-F, 5-Cl 

3-F, 6-Cl 

4-F, 2-Cl 

4-F, 3-Cl 

2-F, 3-Br 

2-F, 4-Br 

2-F, 5-Br 

2-F, 6-Br 

3-F, 2-Br 

3-F, 4-Br 

3-F, 5-Br 

3-F, 6-Br 

4-F, 2-Br 

4-F, 3-Br 

2-Br, 3-Cl 

2-Br, 4-Cl 

2-Br, 5-Cl 

2-Br, 6-Cl 

3-Br, 2-Cl 

3-Br, 4-Cl 

3-Br, 5-Cl 

" 3-Br, 6-Cl 

4-Br, 2-Cl 

4-Br, 3-Cl 

2-Cl, 3-CN 

2-Cl, 4-CN 

· 2-Cl, 5-cN 

l:il 
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2-Cl, 6-CN 

3-Cl, 2-CN 

3-Cl, 4-CN 

3-Cl, 5-CN 

3-Cl, 6-CN 

. 4-Cl, 2-CN 

4-Cl, 3-CN 

2-F, 3-CN 

. 2-F, 4-CN 

2-F, 5-CN 

2-F,. 6-CN 

3-F, 2-CN 

3-F, 4-CN 

3-F, 5-CN 

3-F, 6-CN 

4-F, 2-CN 

·4-p, 3-CN 

2-Cl, 3-CH3 

2-Cl, 4-CH3 

2-Cl, S-CH3 

2-Cl, 6-CH3 

3-Cl, 2-CH3 

3-Cl, 4-CH3 

. 3-Cl, S-CH3 

3-Cl, 6-CH3 

4-Cl, 2-CH3 

4-Cl, 3-CH3 
·-2-F, 3-CH3 

2-F, 4-CH3 
II 

2-F, S-CH3 

2-F, 6-CH3 

3-F, 2-CH3 

3-F, 4-CH3 
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3-F, 5;..;CH3 

3-F, 6-CH3 

4-F, 2-CH3 

4-F, 3-CH3 • 

2-CN, 3-CH3 

2-CN, 4-CH3 

2-CN, S-CH3 

2-CN, 6-CH3 

3-CN, 2-CH3 

3-CN, 4-CH3 

3-CN, S-CH3 

3-CN, 6-CH3 

4-CN, 2-CH3 

4-CN, 3-CH3 

2-Cl, 3-CF3 

2-Cl, 4-CF3 

2-Cl, S-CF3 

2-Cl, 6-CF3 

3-Cl, 2-CF3 

3-Cl, 4-CF3 

3-Cl, S-CF3 

3-Cl, 6-CF3 

4-Cl, 2-CF3 -
4-Cl, 3-CF3 

2-F, 3-CF3 

2-F, 4-CF3 

2-F, S-CF3 
:.. 

2-F, 6-CF3 

3-F, 2-CF3 .. 
3-F, 4-CF3 

3-F, S-CF3 

3-F, 6-CF3 

4-F, 2-CF3 
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4-F, 3-CF3 

2-Cl, 3-0CH3 

.2-Cl, 4-0CH3 

2-Cl, S-OCH3 

2-Cl, 6-0CH3 

3-Cl, 2-0CH3 

3-Cl, 4-0CH3 

3-Cl, S-OCH3 

3-Cl, 6-0CB3 

4-Cl, 2-0CH3 

4-Cl, 3-0CH3 

2-F, 3-0CH3 

2-F, 4-0CH3 

2-F, 5· OCH3 

2-F, 6-0CH3 

.3-F, 2-0CH3 

3-F, 4-0CH3 

3-F, 5-0CHJ 

.3-F, 6-0CH3 

4-F, 2-0CH3 

4-F, 3-0CH3 

2-CN, 3-0CH3 

2-CN, 4-0CH3 

2.-cN, S-ocH3 

2-CN, · 6-0CH3 

3-cN, 2-0CH3 

3-CN, 4-0CH3 

3-CN, S-OCH3 

3..;CN, 6-0CH3 .. 
4-CN, 2-0CH3 

4-CN, 3-0CH3 

2-CH3, 3-0CHJ 

2-CH3, 4-0CH3 
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2-CH3, S-OCH3 

2'"'.'CHJ, 6-0CH3 

3-CH3, 2-0CH3 

3-CH3, 4-0CH3 

3-CH3, S-OCH3 

3-CH3, 6-0CH3 

4-CH3, 2-0CH3 

4-CH3, 3-0CH3 

2-CF3, 3-0CH3 

2-CF3, 4-0CH3 

2-CF3, S-OCH3 

2-CFj, 6-0CH3 

3-CF3, 2-0CH3 

3-CF3, 4-0CH3 

3-CF3, S-ocH3 

3-CF3, 6-0CH3 

4-CF3, 2-0CH3 

4-CF3, 3-0CH3 

2-Cl, 3-0CF3 

2-Cl, 4":"0CP3 

2-Cl, S-OCF3 

2-Cl, 6-0CF3 

3-Cl, 2-0CF3 

3-Cl, 4-0CF3 

3-Cl, S-OCF3 

3~1, 6-0CF3 

4-Cl, 2-0CF3 

4-Cl, 3-0CF3 

2-F, l-OCP3 .. 
2-F, 4-0CF3 

2-F, S-OCF3 

2-P, 6-0CF3 

3-P, 2-0CF3 

iii 
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. 3-F, 4-0CF3 

3-F, S-OCF3 

3-F, 6-0CF3 

4-F, 2-0CFJ 

. 4-F, 3-0CF3 

2-CN, 3-0CF3 

.2-CN, 4-0CF3 

2-CN, S-OCF3 

2-CN, 6-0CF3 

3-CN, 2-0CF3 

3-CN, 4-0CF3 

3-CN, S-OCF3 

3-CN, 6-0CF3 

4-CN, 2-0CF3 

4-CN, 3~0CF3 

2-CH3, 3-0CF3 

· 2-CH3, 4-0CF3 

2-CH3, S-OCF3 

2-CH3, 6-0CF3 

3-CH3, 2-0CF3 

3-CH3, 4-0CF3 

3-CH3, S-OCF3 

3-CH3, 6-0CF3 

4-CH3, 2-0CF3 

4-CH3, 3-0CP3 

2-CF3, 3-0CF3 

2-CF3, 4-0CF3 

2-CF3, 5-0CF3 

2-CF3, 6-0CF3 

3-CF3, 2-0CF3 

3-CF3, 4-0CF3 

3-CF3, S-OCF3 

3-CF3, . 6-0CF3 
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4-CF3, 2-0CF3 

4-CF3, 3-0CF3 

2-Cl, 3-0CHF2 

2-Cl, 4-0CHF2 

2-Cl, S-OCHF2 

2-Cl, 6-0CHF2 

3-Cl, 2-0CHF2 

3-Cl, 4-0CHF2 

3-Cl, S-OCHF2 

3;..c1, 6-0CHF2 

4-Cl, 2-0CHF2 

4-Cl, 3-0CHF2 

2-F, 3-0CHF2 

2-F, 4-0CHF2 

2-F, S-OCHF2 

2-F, 6-0CHF2 

3-F, 2-0CHF2 

3-F, 4-0CHF2 

3-F, 5-0CHF2 

3-F, 6-0CHF2 

4-F, 2-0CHF2 

4-F, 3-0CHF2 

2-CN, ·J-OCHF2 

2-CN, 4-0CHF2 

2-CN, S-OCHF2 

2-CN, 6-0CHF2 

3-CN, 2-0CHF2 .. 
3-CN, 4-0CHF2 

3-cN, S-OCHF2 .. 
3-CN, 6-0CHF2 

4-CN, 2-0CHF2 

4-CN, 3-0CHF2 

2-CH3, 3--0CHF2 
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2-CH3, 4-0CHF2 

2-CH3, S-OCHF2 

2-CH3, 6-0CHF2 

3-cH3, 2-0CHF2 

3.;.CH3, 4-0CHF2 

3-CH3, 5-0CHF2 

3-CH3, 6-0CHF2 

4'."'CH3, 2-0CHF2 

4-CH3, 3-0CHF2 

2-CF3 I 3-0CHF2 

2-CF3, 4-0CHF2 

2-CPj, S-OCHF2 

2-CF3, 6-0CHF2 

3-CF3, 2~CHF2 

3-CF3, 4-0CHF2 

3-CF3, S-OCHF2 

3-CF3, 6-0CHF2 

4.,.tF3, 2-oCHF2 

4-CF3, 3-0CHF2 

2-CSNH2 

3-CSNH2 

4-CSNH2 

2,4,6-(CH3)] 

3 ,4 I 5-(CH3) 3 

2-CH2CH3 

3-CH2CH3 

4-CH;aCH3 

2-CH2CH2CH3 

3-CH2C:H2CH3 

4-CH2CH2CH3 

2-CH (CH3)J . 

3-CH(CH3)3 

4-CH(CH3} 3 
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3-C(CH3)) 

4-C (CH3)3 

3-C6HS 

4-C6Hs 

3, 5-(CF3)a 

2,3-(0CH3)2 

2,4-COCH3)2 

2 I s- ( OCH3 ) 2 

2,6-(0CH3)2 

3, 4- COCH3 }2 

3 I s- ( OCH3 ) 2 

3 I 4, 5- (OCH3) 3 

2-0CH3 

3-0CH3 

4-0CH3 

. 2-0CH2CH3 

3-0CH2CH3 

4-0CH2CH3 

2-0CH2CH2CH3 

3-0CH2CH2CH3 

4-0CH2CH2CH3 

2-0CH (CH3) 3 

3-0CH ( CH3) 3 

4-0CH (CH3) 3 

. 3-0C CCH3) 3 

4-0C (CH3)3 

2-0CF3 

J-OCF3 

4-0CF3 .. 
2-0CHF2 

3-0CHP'2 

4-0CHF2 

2-0CF2CHl'2 

:II 
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3-0CF2CHF2 

4-0CF2CHF2 

2-0H 

3-0H 

4-0H 

2-NH2 

3-NH2 

4-NH2 

2-NH (CH3) 

3-NH (CH3) 

4-NH(CH3) 

2-N(CH3)2 

.. 3-N(CH3.)2 

4-N(CH3)2 

2-SCHJ 

3-SCH3 

4-SCH3 

2-S02CH3 

3-SO;lCH3 

4-S02C~3 

2-COCH3 

3-COCH3 

4-COCH3 

2-C02H .. 

3-C02H 

4-C02H 

2-CONH2 

3-CONH2 

4-CONH2 

~-COOCH3 

3-COOCH3 

4-COOCH3 

2-COOCH2CH3 
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3-COOCH;2CH3 

4-COOCH2CH3 

2-COOCH2CH2CH3 

3-COOCH2CH2CH3 

4-COOCH2CH2CH3 

2-COOCH (CH3) 3 

3"".'COOCH (CH3) 3 

4-COOCH(CH3)3 

3-COOC(CH3)3 

4-COOC (CH3) 3 

2 I 3- [0Cff20J 

3,4-[0CH20] 

2,3-[0C(CH3)20] 

3 I 4-[0C (CH3) 201 

2, 3-[0C:H2CH20] 

3,4-[0CH2CH20] 

2 I 3-[0CF20] 

3,4-[0CF20] 

2, 3-[CH2)4 

3, 4-[CH2]4 

2,3-[CH=CH-CH=CH] 

3,4-[CH=CH-CH=CH] 

.. 
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Tabelle A (Fortsetzung) : 

I N -0--N, .,.J-o--
Rl = V N x 

Vx 

H 

2-Cl 

3-Cl 

4-Cl 

2·,J-Cl2 

2,4-Cl2 

2,5-Cl2 

2, 6-Cl2 

3, 5-Cl2 

2-CH3 

3-CH3 

4-CH3 

2,3-(CH3) 2 

2,4- (CH3) 2 

2, 5-(CH3) 2 

2, 6-{CH3) 2 

3,4-(CHJh 

3, 5- (CH3) 2 

2-N02 

3-NO:z 
l'l'•·:.·· 

4-';."'".h 
...... ; 

2·-'..:N 

3-CN 

4-cN 

2-0CH3 

3-0CH3 
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4-0CH~ 

2-CF3 

3-CP3 

4-CFj 

2-F 

3-F 

4-F 

2, 3-F2 

2, 4-F2 

2, S-F2 

2, 6-F2 

3, 4-F2 

3, S-F2 .. 
3,4-Cl2 

2,3,4-Cl3 

2 I 3, S-Cl3 

2,3,6-Cl3 

2, 4, S-Cl3 

2, 4, 6-Cl3 

3, 4, S-Cl3 

2-Br 

3-Br 

4-Br 

2, 3-Br2 

2,4-Br2 

2 .• S-Br2 

2,6-Br2 

3,4-Br2 

3,5-Br2 

2-I 

3-I 

4-I 

2,4-I2 

!II 
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,., 
2-F, 3-Cl 

2-F, 4-Cl 

2-F, 5-Cl 

2-F, 6-Cl 

3-F, 2-Cl 

3-F, 4-Cl 

3-F, 5-Cl 

3-F, 6-Cl 

4-F, 2"".'Cl 

4-F, 3-Cl 

2-F, 3-Br 

2-F, 4-Br 

2-F, 5-Br 

2-F, 6-Br 

3-F, 2-Br 

3-F, 4-Br 

3-F, 5-Br 

3-F, 6-Br 

4-F, 2-Br 

4-F, 3-Br 

2-Br, 3-Cl 

2-Br, 4-Cl 

2-Br, 5-Cl 

2-Br, 6-Cl 

3-Br, 2-Cl 

3-Br, 4-Cl 

3-Br, 5-Cl 

3-Br, 6-Cl 

4-Br, 2-Cl 

4-Br, 3-Cl 

2-Cl, 3-CN 

2-Cl, 4-CN 

2-Cl, 5-CN 
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2-Cl, 6-CN 

3-Cl, 2-CN 

3~Cl, 4-CN 

3-Cl, 5-CN 

3-Cl, 6-CN 

4-Cl, 2-CN 

4-Cl, 3-CN 

2-F, 3-cN 

2-F, 4-CN 

2-F, 5-CN 

2-F, 6-CN 

3-F, 2-CN 

3-F, 4-CN 

3-F, 5-CN 

3-F, 6-CN 

4-F, 2-CN 

·4-F, 3-CN 

2-Cl, 3-CH3 

2-Cl, 4-CH3 

2-Cl, S-CH3 

2-Cl, 6-CH3 

3-Cl, 2-CH3 

3~c1, 4-CH3 

3-C],, S-CH3 

3-Cl, 6-CH3 

4-Cl, 2-CH3 

4-Cl, 3-CH3 

2-F, 3-CH3 

2-F, 4-CH3 

2-F, s~ca3 

2-F, 6-CH3 

3-F, 2-CH3 

3-F, 4-CH3 

lll 
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3-F, S-CH3 

3-F, 6-CH3 

4-F, 2-CH3 

4-F, 3-CH3 

2-cN, 3-CH3 

2.:..CN, 4-CH3 

2-CN, S-CH3 

2-CN, 6-CH3 

3-CN, 2-CH3 

3-CN, 4-CH3 

3-CN, S-CH3 

3-CN', 6-CH3 

4~CN, 2-CH3 

4--CN, 3-CH3 

2-Cl, 3-CF3 

2~Cl, 4-CF3 

2-Cl, S-CF3 

2.;..c1. 6-CF3 

. 3-Cl, 2-CF3 

.3-Cl, 4-CF3 

3-Cl, 5-CF3 

3-Cl, 6-CF3 

4-Cl, 2-CF3 

4-Cl, 3-CF3 

2-F, 3-CF3 

2-F, 4-CF3 

2-F, S-CF3 

2-F, 6-CF3 

3-F, 2-CF3 

3-F, 4-CP3 

3-F, S-CP3 

3-F, 6-CF3 

4-F, 2-CF3 
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4-F, 3-CPJ 

2-Cl, 3-0CH3 

2-Cl, 4-0CH3 

2-Cl, S-OCH3 

2-Cl, 6-0CH3 

3-Cl, 2-0CH3 

3-Cl, 4-0CH3 

3-Cl, S-OCH3 

3-Cl, 6-0CH3 

4-Cl, 2-0CH3 

4-Cl, 3-0CH3 

2-F, 3-0CH3 

2-F, 4-0CH3 

2-F, S-OCH3 

2-F, 6-0CH3 

3-F, 2-0CH3 

3-F, 4-0CH3 

3-P, S-OCH3 

3-F, 6-0CH3 

4-F, 2-0CH3 

4-F, 3-0CH3 

2-cN, 3-0CH3 

2-cN, 4--0C!I) 

2-CN, S-ocH3 

2-CN, 6-0CH3. 

3-CN, 2-0CH3 

3-CN, 4-0CB3 

3-CN, S-OCH3 

3-CN, 6-0CH3 

4-cN, 2-0CH3 

4-CN, 3--0CH3 

2-CH3, 3-ocH3 

2-CH3, 4-0CH3 
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2-CH3, S-OCH3 

2•CH3, 6-0CH3 

3-CH3, 2-0CH3 

3-CH3, 4-0CH3 

3-CH3, S-OCH3 

3-CH3, 6-0CH3 

4-CH3, 2-0CH3 

4-CH3, 3-0CH3 

2-CF3, 3-0CH3 

2-CF3, 4-0CH3 

2-CF3, S-OCH3 

2-CFj, 6-0CH3 

3-CF3., 2-0CH3 

3-CF3, 4-0CH3 

3-CF3, S-OCH3 

3-CP3, 6-0CH3 

4-CP3, 2-0CH3 · 

4-CP3, 3-0CH3 

2-Cl, 3-0CF3 

2-Cl, 4-0CF3 

2-Cl, S-OCF3 

2-Cl, 6-0CF3 

3-Cl, 2-0CF3 

3.-Cl, 4~F3 

3-Cl, S-OCF3 

3-Cl, 6-0CF3 

4-Cl, 2-0CF3 

4-Cl, 3-0CF3 

2-P', 3-:0CF3 

2-F, 4-0CF3 

2-F, S-OCF3 

2-F, 6-0CF3 

3-F, 2-0CF3 
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3-F, 4-0CF3 

3-F, S-OCF3 

3-F, 6-0CF3 

4-F, 2-0CFJ 

4-F, 3-0CF3 

.2-CN, 3'-0CF3 

2-CN, 4-0CF3 

2-CN, S-OCF3 

2-CN, 6-0CF3 

3-·CN, 2-0CF3 

3-CN, 4-0CF3 

3-CN·, 5-0CF3 

3-CN, 6-0CF3 

4-cN, 2-0CF3 

4-cN, 3-0CF3 

2-CH3, 3-0CF3 

2.-CH3, 4-0CF3 

2-CH3, S-OCF3 

2-CH3, 6-0CF3 

3-CH3, 2-0CF3 

3-CH3, 4-0CF3 

3-CH3, S-OCF3 

3-CH3, 6-0CF3 

4-CH3, 2-0CF3 

4-CH3, 3-0CF3 

2-CF3, 3-0CF3 

2-CF3~ 4-0CF3 

2-CF3, S-OCF3 

2-CP3, 6-0CF3 

3-CF3, 2-0CF3 

3-CF3, 4-0CF3 

3-CP3, S-OCF3 

3-CF3, 6-0CF3 
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4-CF3 I 2-0CF3 

4-CF3, 3-0CF3 

2~Cl, 3-0CHF2 

2-Cl, 4-0CHF2 

2-Cl, S-OCHF2 

2-Cl, 6-0CHF2 

3-Cl, 2-0CHF2 

3-Cl, 4-0CHF2 

3-Cl, S-OCHF2 

3-Cl, 6-0CHF2 

4-Cl, 2-0CHF2 

4-Cl, 3-0CHF2 

2-F, 3-0CHP2 

2-F, 4..;.0CHP2 
-

2-F, S-OCHF2 

2-F, 6-0CHF2 

3-F, 2-0CHF2 

3-F, 4-0CHF2 

3-F, S-OCHF2 

3-F, 6'-0CHF2 

4-F, 2-0CHF2 

4-F, 3-0CijF2 

2-CN, 3-0CHF2 

2-CN, 4-0CHF2 

2-CN, S-OCHF2 

2-CN, 6-0CHF2 

3-CN, 2-0CHP2 

3-CN, 4-0CHF2 

3-CN, S-OCHF2 

3-CN, 6-0CHF2 

4-CN, 2-0CHFa 

4-CN, 3-0CHF2 

2-CH3, 3-ocHF2 
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2-CH3, 4-0CHF2 

2-CH3, S-OCHF2 

2-CH3, 6-0CHF2 

3-CH3, 2-0CHF2 

3-CH3, 4-0CHF2 

3-CH3, S-OCHF2 

3-CH3,. 6-0CHF2 

4-CH3, 2-0CHF2 

4-CH3, 3-0CHF2 

2~CF3, 3-0CHF2 

2-CF3, 4-0CHF2 

2-CF3, S-OCHP2 

2-CF3, 6-0CHF2 

3-CF3, 2-0CHF2 

3-CF3, 4-0CHF2 

3-CFj, 5-0CHF2 

3-CF3, 6-0CHF2 

4-CF3, 2-0CHF2 

4-CF3, 3-0CHF2 

2-CSNH2 

3-CSNH2 

4-CSNH2 

2,4,6-(CH3)J 

3,4,5-(CH3)J 

2-CH2CH3 

l-CH2CH3 

4-CH2CH3 

2-CH2CH2CH3 

3-cH2CH2CH3 

4-CH2CH2CH3 

2~CH(CH3}J 

3-CH{CH3)3 

4-CH{CH3) 3 

:ii 
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3-C CCH3) 3 

4-C (Clh) 3 

3-C6Hs 

4-C5H5 

3, 5- (CF3) 2 

2,3-(0CH3)2 

2,4-(0CH3)2 

2 , 5- ( OCH3 ) 2 

2 , 6- ( OCH3 ) 2 

3,4-(0CH3)2 

3,5-{0CH3)2 

3 I 4 Is- (OCH3 ) 3 

2-0CH3 

3-0CH3 

4-0CH3 

2-0CH2CH3 

3-0CH2CH3 

4-0CH2CH3 

2-0CH2CH2CH3 

3-ocH2CH2CH3 

4-0CH2CH2CH3 

2-0CH{CH3) 3 

3-0CJl(CH3)3 

4-0CH ( CH3) 3 

3-0C(CH3)3 

4-0C (CH3) 3 

2-QCF3 

3-0Ci'3 

4-0CF3 

2-0CHP2 

3-0CHF2 

4-0CHF2 

2-0CF2CHP'2 
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as 
3-0CF2CHF2 

4-0CF2CHF2 

2-0H 

- . - 3-0H 

4-0H 

2-NH2 

3-NH2 

4-NH2 

2-:N1tCCH3) 

3-NH(CH3) 

4-NH(CH3) 

2-N(CH3)2 

3-N(CH3}2 -
4-N(CH3)2 

_2-SCH3 

3-SCH3 

4-SCH3 

2-S02CH3 

3-S02CH3 

4-S<>lCHJ 

. 2-COCH3 

3-cOcH3 

4-COCH3 

2-C<>2H 

3-C02H 

4-COaH 

2-CONH2 

·l-CONH2 

4-CONH2 

2-COOCH3 

3-COOCH3 

4-COOCH3 

. 2-COCX:H2CH3 

:ii 
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8'7 

3-COOCH2CH3 

4-COOCH2CH3 

2-COOCH2CH2CH3 

3-COOCH2CH2CH3 

4-COOCH2CH2CH3 

2-COOCH (CH3) J 

3-COOCH ( CH3) J 

4-COOCH (CH3) 3 

3-COOC (CH3) 3 

4-COOC (CH3) 3 

2 I 3"."[0CH20] 

3,4~(0CH20] 

2, 3-(0C (CH3)20J 

3, 4-[0C (CH3bO] 

2,3-[0CH2CH20] 

3, 4-[0CH2CH20] 

2, 3..:.. [OCF20] 

3 I 4-[0CF20] 

2, 3-[CH2] 4 

3,4-[CH2]4 

2,3-[CH=CH-CH=CH] 

3,4-[CH=CH-CH=CH] 

iii 
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Rl = H3C-Cll0 =NO-

RC 

1-naphthyl 

2-naphthyl 

2-pyridyl 

3..:.py:ddyl 

4-pyridyl 

4~Cl-pyridin-2-yl 

5-Cl-pyridin-2-yl 

6-Cl-pyridin-2-yl 

pyrimidin-5-yl 

6-CH3-pyridin-3-yl 

thien-2-yl 

pyridazin-4-yl 

3-CH3-pyrimidin-4-yl 

1,2,4-t~iazin-5-yl 

S-CH3-pyrazin-2-yl 

6-CF3-pyrimidin-4-yl 

. 5-Cl-thien-2-yl 

5...;CH3-thiazol-2-yl 

COCH3 

COCPls 

6-CF3-pyrazin-2-yl 
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Rl = R•OR=Cll'-C(CH3)•J10- . 

• 
R' R• 

CH3 H 

CH3 CH3 

CH3 C2Hs 

CH3 CH2CH2CH3 

CH3 CH(CH3) 2 

· CH3 cyclopropyl 

CH3 (CH2) 3CHj 

CH3 CH ( CH3) CH2CH3 

CH3 CH2CH ( CH3 ) 2 

CH3 C(CH3)J 

CH3 (CH2) 4CH3 

CHj CH2CH2CH ( CH3) 2 

CH3 CH2C (CH3) J 

CH3 cyclopentyl 

CH3 (CH2lsCH3 

CH3 cyclohexyl 

CH3 · (CH2hCH3 

CH3 CH2CH20CH3 

CH3 CH2CH20cH2CH3 

CH3 CH2CH ( CH3 ) OCH3 

CH3 (CH2)30CH3 

CH3 CH2CN 

CH3 CH2CH2CN 

CH3 CH2CH2CH2CN 

CH3 CH2CH=CH2 

CH3 CH2CH=CHCH3 

CH3 CH2CH=CHCl 

CH3 CH2CECH 
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·. 

CH3 CH2C•CCH3 

CH3 CH2C02H 

CH3 CH2C02CH3 

CH3 CH2CONH2 

CH3 CH2CONHCH3 . 

CH3 CH2CON (CH3) 2 

CH3 CH2CH2C02H 

CH3 CH2CH2C02CH3 

CH3 CH2CH2CONH2 

CH3 CH2CH2CONHCH3 

CH3 .CH2CH2~0N (CH3) 2 

-CH3 .CH2CH2NH2 

CH3 CH2CH2CH2NH2 

CH3 CH2CH2CH2CH2NH2 

CH3 CH2CH2NHCl{J 

CH3 CH2CH2CH2NHCH3 

~HJ CH2CH2CH2CH2NHCH3 

CH3 CH2CH2N ( CH3) 2 

CH3 CH2CH2CH2N(CH3)2 

CH3 CH2CH2CH2CH2N(CH3)2 

CH3 CH2CSNH2 

CH3 CH2CH2CSNH2 

CH3 CH2CH2CH2CSNH2 

CH3 CH2COCH3 

CH3 CH2CH2COCH3 

CH3 CH2CH20CF3 

CH3 CH2CH2CH20CF3 

CH3 CH2CH2CH2CH20CHF2 

CH3 CH2NOa 

CH3 CH2CH~Oa 

CH3 CH2CH2CH~02 

CHj C ( CH3 ) =NOCH3 

CH3 C ( CH3 ) =NOCH2CH3 

iii 
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CH3 C(CH2CH3)=NOCH3 

CH3 C(CH2CH3)=NOCH2CH3 

CH3 CH2CH2SCH3 

CH3 CH2CH2S02CH3 

C6HS H 

C6Hs CH3 

C6Hs C2Hs 

C6Hs CH2CH2CH3 

C5H5 CH(CH3)2 

C5Hs cyclopropyl 

· C5H5 (CH2) 3CH3 

C5H5 CH ( CH3 ) CH2CH3 

C5H5 CH2CH ( CH3 ) 2 

C5H5 C CCH3) 3 

C&Hs (CH2) 4CH3 

C5H5 - CH2CH2CH (CH3) 2 

.C6HS CH2C (CH3) J 

C6Hs- cyclopentyl 

C6HS (CH2) 5CH3 

CsHs cyclohexyl --· 

C5H5 (CH2)7CH3 

C6Hs CH2CH20CH3 

CsHs. CH2CH20CH2<,::H3 

C5H5 CH2<;H { CH3 ) OCH3 

C5H5 
; 

{CH2) 30CH3 

C5H5 CH2CN 

C6Hs CH2CH2CN 

• CsHs CH2CH2CH2CN 

C5H5 · . CH2CH=CH2 · 

C5H5 CH2CH=CHCH3 

C5H5 CH2CH=CHCl 

C5H5 CH2Cll!!CH 

C5Hs CH2C•CCH3 
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C6Hs CH2C02H 

C6Hs CH2C02CH3 

C6Hs CH2CONH2 

C6Hs CH2CONHCH3 

C6H5 CH2CON (CH3) 2 

C6Hs CH2CH2C02H 

C6Hs CH2CH2C02CH3 

C6Hs CH2CH2CONH2 

C6Hs CH2CH2CONHCH3 

C6Hs CH2CH2CON ( CH3 ) 2 

C6HS CH2CH2NH2 

C6HS CH2CH2CH2NH2 

C6H5 CH2CH2CH2CH2NH2 

C6Hs CH2CH2NHCH3 

C&Hs CH2CH2CH2NHCH3 

C6Hs CH2CH2CH2CH2NHCH3 

C6HS CH2CH2N ( CH3) 2 

C6Hs CH2CH2CH2N(CH3}2 

C&Hs CH2CH2CH2CH2N(CH3)2 

C&Hs CH2CSNH2 

C&Hs CH2CH2CSNH2 

C&Hs. CH2CH2CH2CSNH2 

C&Hs CH2COCH3 

C&Hs CH2CH2COCH3 

·C&Hs CH2CH20CF3 

C&ffs CH2CH2CH20CF3 

C&Hs CH2CH2CH2CH20CHF2 

C&Hs CH2N02 • 
C&Hs CH2CH2ff02 

C&Hs CH2CH2CH2N02 

C&Hs C ( CH3) =NOCH3 

C&Hs · C ( CH3 ) =NOCH2CH3 

C&Hs C ( CH2CH3) =NOCH3 

:11 
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C6Hs C(CH2CH3}=NOCH2CH3 

C6HS CH2CH2SCH3 

C6Hs CH2CH2S02CH3 

4-Cl-C6H4 H 

4-Cl-C5H4 CH3 

4-Cl-C5H4 C2Hs 

4-Cl-C5H4 CH2CH2CH3 

4-Cl-C&H4 CH(CH3)2 

4-Cl-C5H4 cyclopropyl 

4-Cl-C&H4 CCH2) 3CH3 

4:-Cl-C5H4 CH ( CH3) CH2CH3 

4-Cl-C&H4 CH2CH(CHj)2 

4-Cl""."C&H4 C(CH3)) 

4-Cl-C&H4 ICH2)4CH3 

4-Cl-C&H4 CH2CH2CH ( CH3 ) 2 

4-Cl-CGH4 CH2C(CH3)3 

4-Cl-C&Ht cyclopentyl 

4-Cl-C6H4 (CH2)sCH3 

4-Cl-C&H4 cyclohexyl 

4-Cl-CgH4 (CH2)7CH3 

4-Cl-C&Ht CH2CH20CH3 

4-Cl-C&ff4 CH2CH20CH2CH3 

4-Cl-C&ff4 CH2CH (CH3) OCH3 

4-Cl".""C61f4 (CH2)JOCH3 

4-Cl-C&H4 CH20t 

4-Cl-C&ff4 CH2CH2CN 

4-Cl-C5H4 CH2CH2CH2CN 

4-Cl-C&H4 CH2CH=CH2 

4-Cl-C&ff4 CH2CH=CHCHj 

4-Cl-C61{4 CH2CH:CHCl 

4-Cl-C&H4 CH2C•CH 

4-Cl-C&H4 CH2C•CCH3 

4-Cl-C&H4 CH2C02H 
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4-Cl-C6H4 CH2C02CH3 

4-Cl-C5H4 · CH2CONH2 

4-Cl-C6H4 CH2CONHCH3 

4-Cl-C6H4 CH2CON ( CH3 ) 2 

4-Cl-C6H4 CH2CH2C02H 

4-Cl-C6ff4 CH2CH2C02CH3 

4-Cl-C6H4 CH2CH2CONH2 

4-Cl-C6ff4 CH2CH2CONHCH3 

4-Cl-C&H4 CH2CH2CON ( CH3 ) 2 

4-Cl-C5H4 CH2CH2NH2 

4-Cl-C6H4 CH2CH2CH2NH2 

4-Cl-C6H4 CH2CH2CH2CH2NH2 

4-Cl-C6H4 CH2CH2NHCH3 

4-Cl-C6H4 CH2CH2CH2NHCH3 

4.:...c1-c,H4 CH2CH2CH2CH2NHCH3 

4-Cl-C6H4 CH2CH2N ( CH3) 2 

4-Cl-C6H4 CH2CH2CH2N(CH3)2 

4-Cl-C6H4 CH2CH2CH2CH2N(CH3)2 

4-Cl-C6H4 CH2CSNH2 

4-Cl-C6ff4 CH2CH2CSNH2 

4-c1-c,H4 CH2CH2CH2CSNH2 

4-c1-c,H4 CH2COCH3 

4-Cl-C6H4 CH2CH2COCH3 

4-Cl-C6H4 CH2CH20CF3 

4-Cl-C6H4 CH2CH2CH20CF3 

4-Cl-C6H4 CH2CH2CH2CH20CHF2 

4-Cl-C6H4 CH2NOa 

4-Cl-C5H4· CH2CHaNOa 

4-c1:..c6H, CH2CH2CH2NOa 

4-Cl-C5H4 C(CH3)=NOCH3 

4-Cl-C5H4 C ( CH3 ) =NOCH2CH3 

4-Cl-C5H4 C ( CH2CH3) =NOCH3 

4-Cl-C5H.4 C(CH2CH3)=NOCH2CH3 

iii 
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iii 
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Tabelle A (Fortsetzung): 

. 0-
R.1 = Vx-(J( 

Vx 
2-F 

3-F 

4-F 

2,3-F2 

2, 4-F2 

2, S-F2 

2, 6-F2 

3, 4-F2 

3, 5-F2 

2-F, S-CH3 

5'."".F, 2-CH3 

2-Cl 

3-Cl 

4-Cl 

2,3-Cl2 

2,4-Cl2 

2, 5-Cl2 

2, 6-Cl2-

3,4-Cl2 

3, 5-Cl2 

2-CH3 

3-CH3 

4-CH3 

2, 3- (CH3) 2 

2,4-(CH3) 2 

2, 5-(CH3) 2 

2, 6-(CH3) 2 

ill 
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3 I 4- (CH3) 2 

~I 5-(CH3) 2 

2-N02 

3-N02 

4-~02 

2-CN 

3-CN. 

4-cN 

2-0CH3 

3-0CH3 

4-0CH3 

2-CF] 

3-CF3 

4-CF3 

2-Cl, 4-CH3 

2-Cl, S-CH3 

4•Cl, 2-CH3 

5-Cl, 2-CH3 

2-COCH3 

3-COCH3 

4-COCH3 

2-COC2Hs 

3-COC2~s 

4-COC2Hs 

2-COCCH2) 2CH3 

3-CO (CH2) 2CH3 

4-CO (CH2) 2CH3 

2:-COCH ( CH3) 2 

3-COCH (CH3) 2 

4-COCH ( CH3) 2 

2-CH3, 4-COCH3 

2-CH3, 4-COC2Hs 

2-CH3, 4-CO C CH2) 2CHJ 
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2-CH3, 4-COCH { CH3) 2 

2 I s- ( CH3 ) 2 I 4-COCH3 

2,5-(CH3)2, 4-COC2Hs 

2 , 5- ( CH3) 2 , 4-CO CCH2) 2CH3 

2,5-(CH3)2, 4-COCH{CH3)2 

2-CH3, 4-CCCH3)=NOH 

2-cH3, 4-C(CH3)=NOCH3 

2-CH3 I 4-C(CH3}=NOC2Hs 

2-CH3, 4-C(CH3):NOCCH2)2CH3 

2-CH3, 4-C(CH3l=NOCH(CH3)2 

2-CH3, 4-C(CH3)=NO(CH2)3CH3 

. 2-CH3, 4-C(CH3)=NO(CH2)4CH3 

2-CH3, 4-C(CH3)=NO(CH2)5CH3 

. 2, S-(CH3b, 4-C(CH3)=NOH 

2, 5-(CH3) 21 4-C(CH3)=NOCH1 

2,5-(CH3)2, 4-C(CH3)=NOC2Hs 

2 , s- ( CH3 } 2 I 4-C(CH3)::NO(CH2)2CH3 

2, 5- {CH3) 2 I 4-C (CH3) :NOCH (CH3) 2 

2 , 5- ( CH3 ) 2 I 4-C (CH3) =NO(CH2) 3CH3 

2 I S-(CH3)a I 4-C(CH3)=NO(CH2)4CH3 

2 , 5- ( CH3 >a I 4-C(CH3)=NO(CH2)5CH3 

Ill 
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Tabelle A (Fortsetzung}: 

Rl = ~ ~ .. J o-
N 

v 

2-pyridinyl 

3"."'pyridinyl 

4~py'ridinyl 

5-Cl-2~pyridinyl 

6'"'.'Cl-2-pyridinyl 

3, 5..;.c12-2-pyridinyl 

3;..c1, S-CF3-2-pyridinyl 

5-CFr2-pyridinyl 

. 6-CF3-2-:-pyridinyl 

S-CH3-2-pyridinyl 

6-CH3-2-pyridinyl 

s..:OCH3-2-pyridinyl 
. . 

6-0CH3-2-pyridinyl 

5-Cl-3-pyridinyl 

6-Cl~3-pyridinyl 

3,5-Cl2-3-pyridinyl 

3-Cl, S-CF3-3-pyridinyl 

S-CF3-3-pyridinyl 

6-CF3-3-pyridinyl 

S-cH3..;.3-pyridinyl 

6-CH3-3-pyridinyl 

S-OCH3-3-pyridinyl 
·~ 

6-0CH3-3-pYridinyl 

2-pyrimidinyl 

4-pyrimidinyl 

5-pyriinidinyl 

s-cl-2-pyrimidinyl 
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6-Cl-2-pyrimidinyl 

4,6-Cl2-2-pyrimidinyl 

4-Cl, 6-CF3-2~pyrimidinyl 

4-CF3-2-pyrimidinyl 

6-CF3-2-pyrimidinyl 

4-CH3-2-pyrimidinyl 

.. 6-CH3-2-pyrimidinyl 

4-C.>CH3-2-pyr1midinyl 

6-0CH3-2-pyrimidinyl 

3-pyridazinyl 

2-Cl-3-pyridazinyl 

6-Cl-3-pyridazinyl 

2,6-Cl2-J-pyridazinyl 

2-Cl, 6-CF3-3-pyridazinyl 

2-CF3-3-pyrida.zinyl 
.. 

6-CF3-3-pyridazinyl 

2-CR3-3-pyridazinyl 

6~CH3-3-pyridazinyl 

2-0CH3-3-pyridazinyl 

6-0CH3-3-pyridazinyl 

2-pyrazinyl 

2-oxazolyl 

2:-Cl-4-oxazolyl 

5-cyclopropyl-3-isoxazolyl 

2-cN-4-thiazolyl 

·f!'. 

Iii 
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Tabelle A (Fortsetzung): 

Rl = v·c~so-N 

v 

2-pyridinyl 

3-pyridinyl 

4-pyridinyl 

S•Cl-2-pyridinyl 

ij-Cl-2-pyridinyl 

3,S-Cl2-2-pyridinyl 

3-Cl, 5-CF3-2-pyridinyl 

S-CF3-2-pyridinyl 

6-CF3-2-pyridinyl 

S-CH3-2-pyridinyl 

6-CH3-2-pyridinyl 

S-OCH3-2-pyridinyl 

6-0CH3-2-pyridinyl 

s-cl-3-pyridinyl 

6-Cl-3-pyridinyl 

3,S-Cl2~3-pyridinyl 

3-Cl, S-CF3-3-pyridinyl 

S-CF3-3-pyridinyl 

6-CF3-3-pyridinyl 

S-CH3-3-pyridinyl 

6-CH3-3-pyridiriyl 

S-OCH3-3-pyridinyl 

6-0CH3-3-pyridinyl 

2-pyrimidinyl 

4-pyrimidinyl 

5-pyrimidinyl 

5-Cl-2-pyrimidinyl 
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6-Cl-2-pyrimidinyl 

4,6-Cl2-2-pyrimidinyl 

4-Cl, 6-CF3-2-pyrimidinyl 

4-CF3-2-pyrimidinyl 

6-CF3-2-pyrimidinyl 

4-CH3-2-pyrimidinyl 

6-CH3-2-pyrimidinyl 

4-ocH3-2-pyrimidinyl 

6-0CH3-2-pyrimidinyl 

3-pyridazinyl 

2~cl-3-pyridazinyl 

6-Cl-3•pyridazinyl 

2,6-C12-3-pyridazinyl_ · 

2-Cl, 6-CF3-3-pyridazinyl 

2-CF3-J-pyridazinyl 

6-CF3-3-pyridazinyl 

2-CH3-3-pyridazinyl 

6-CH3-3-pyridazinyl 

2-0CH3-J-pyridazinyl 

6-0CH3-3-pyridazinyl 

2-pyrazinyl 

2-oxazolyl 

2-Cl-4-oxazolyl 

5-cyclopropyl-3-isoxazolyl 

· 2-cN-4-thiazolyl 

Iii 
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Tabelle A (Fortsetzung): 

Rl = 
Qo-

V-N 
N 

v 

2-pyridinyl 

3-pyridinyl 

4-pyridinyl 

5-Cl-2-pyridinyl 

6-Cl-2-pyridinyl 

3,5-Cl2-2-pyridinyl 

3-Cl, S-CF3-2-pyridinyl 

S-CF3-2-pyridinyl 

6-CF3-2-py~idinyl 

S-CH3-2-pyridinyl 

6-CH3-2-pyridinyl 

S-OCH3-2-pyridinyl 

6-0CH3-2-pyridinyl 

5-Cl-3-pyridinyl 

6-Cl-3-pyridinyl 

3,5-Cl2-3-pyridinyl 

3-Cl, S-CF3-3-pyridinyl 

S-CF3-3-pyridinyl 

6-CF3-3-pyridinyl 

S-CH3-3-pyridinyl 

6-CH3-3-pyridinyl 

5-0CH3-3-pyridinyl 

6-0CH3-3-pyridinyl 

2-pyrimidinyl 

4-pyrimidinyl 

5-pyrimidinyl 

5-Cl-2-pyrimidinyl 
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6-Cl-2-pyrimidinyl 

4,6-Cl2-2-pyrimidinyl 

4-Cl, 6-CF3-2-pyrimidinyl 

4-CF3-2-pyrimidinyl 

6-CF3-2-pyrimidinyl 

4;..CH3-2-pyrimidinyl 

6-CH3-2-pyrimidinyl 

4-0CH3-2-pyrimidinyl 

6-0CH3-2-pyrimidinyl 

3-pyridazinyl 

2-Cl-3-pyridazinyl 

6-c1-3.:.pyridazinyl 

2,6-C12-3-pyridazinyl 

2-Cl, 6-CF3-3-pyridazinyl 

2-CF3-J-pyridazinyl 

6-CF3-J-pyridazinyl 

2-CH3-3-pyridazinyl 

6-CH3-3-pyridazinyl 

2-0CH3-3-pyridazinyl 

6-0CH3-J-pyridazinyl 

2-pyrazinyl 

2-oxazolyl 

2-Cl-4;..oxazolyl 

s·-cyclopropyl-3-isoxazolyl 

2-CN-4-thiazolyl 

.. 

'II 
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Tabelle A (Fortsetzung): 

I N 
Rl = V-N,~O-

N 

v 

2-pyridinyl 

3-pyridinyl 

4-pyridinyl 

5-Cl-2-pyridinyl 

6-Cl-2-pyridinyl 

3,5-C12-2-pyridinyl 

3-Cl, S-CF3-2-pyridinyl 

S-CF3-2-pyridinyl 

6-CF3-2-pyridinyl 

S-CH3-2-pyridinyl 

6-CH3-2•pyridinyl 

S-OCH3-2-pyridinyl 

6-0CH3-2-pyridinyl 

s-cl-3-pyridinyl 

6-Cl-3-pyridinyl 

~,S-Cl2-3-pyridinyl 

3-Cl, S-CF3-3-pyridinyl 

S-CF3-3-pyridinyl 

6-CF3-3-pyridinyl 

S-CH3-J-pyridinyl 

6-CH3-3-pyridinyl 

S-OCH3-3-pyridinyl .... ,._ 
6-0C:H3-3-pyridin.yl 

2-pyrimidinyl 

4,..pyrimidinyl 

5-pyrimidinyl 

5-Cl-2-pyrimidinyl 
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6-Cl-2-pyrimidinyl 

4,6-cl2-2-pyrimidinyl 

4-Cl, 6-CF3~2-pyrimidinyl 

4-CF3-2-pyrimidinyl 

6-CF3-2-pyrimidinyl 

4-CH3-2-pyrimidinyl 

6-CH3-2-pyrimidinyl 

4-0CH3-2-pyrimidinyl 

6-0CH3-2-pyrimidinyl 
.. 

3-pyridazinyl 

2-Cl-3-pyridazinyl 

6-Cl-3-pyridazinyl 

.2,6-Cl2-3-pyridazinyl 

2-Cl, 6-CF3-3-pyridazinyl 

2-CF3-3-pyridazinyl 

6-CF3-3-pyridazinyl 

2-CH3-3-pyridazinyl 

6-CH3-3-pyridazinyl 

2-0CH3-3-pyridazinyl 

6-0CH3-3-pyridazinyl 

2-pyrazinyl 

2-oxazolyl 

2-Cl-4-oxazolyl 

5-cyclopropyl-3-isoxazolyl 

2-CN-4-thiazolyl · 

ill 
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.Tabelle A (Fortsetzung) 

Rl = :R·ON=CR I -c (R" I) :=NO-

R',, R• R' 

CH3. CH3 2-F-C6H4 

CH3 CH3 3-F-C6H4 

CH3 CH3 4-F-C6H4 

CH3 CH3 2 I 3-F2-C6HJ 

CH3 CH3 .. 2 I 4~ F2-C6HJ 

CH3 CH3 2 I 5-F2~C6HJ 

CH3 CH3 2 I 6-F2-C6HJ 

CH3 CH3 3 I 4-F2-C6HJ 

CH3 CH3 3 I 5-F2-C6HJ 

CH3. CH3 2-Cl-C6H4 

CH3 CH3 3-Cl-C6H4 

CH3 CH3 4-Cl-CGH4 

CH3 CH3 2 I 3-Cl2-C&H3 

CH3 CH3 2 I 4-C12-C5H3 

CH3 CH3 2 I S-Cl2-C5H3 

CH3 CH3 2 I 6-Cl2-C5H3 

CH3 CH3 3, 4-Cl2-C6HJ 

CH3 CH3 3, S-Cl2-C5H3 

CH3 CH3 2, 3, 4-Cl3-C5H2 

CH3 CHJ. 2, 3 I S-Cl3-C5H2 

CH3 CH3 2 I 3 I 6-Cl3-C5H2 

CH3 CH3 2,4,5-Cl3-C5H2 

CH3 CH3 2 , 4 , 6-Cl3-C&ff2 

CH3 CH3 3, 4, S-Cl3-C&ff2 

CH3 CH3 2-Br-C6R4 

CH3 CH3 3-Br-C6H4 

CH3 CH3 4~Br-C5H4 

CH3 CH3 2, 3-Br2-C6HJ 

CH3 CH3 2, 4-Br2-C5H3 

CH3 CH3 2, S-Br2-C5H3 

CH3 CH3 2, 6-Br2-C6H3 

CH3 CH3 3, 4-Br2-C6HJ 
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Rl = R•ON:CR'-C(R'''l=NO-

R',, R• R' 

CH3 CH3 3, 5-Br2-C6HJ 

CH3 CH3 2-F, 3-Cl-C6HJ 

CH3 CH3 2-F, 4-Cl-C6HJ 

CH3 CH3 2-P, 5 ... cl-C6H3 

CH3 CH3 2-F, 3-Br-C6H3 

CH3 CH3 2-F, 4-Br-C6HJ 

CH3 CH3 2-F, 5~Br-C6HJ 

CH3 CH3 2-Cl, 3-B.:i:'-C6HJ 

CH3 CH3 2-Cl, 4-Br-C&HJ 

CH3 CH3 2-Cl, 5-Br-C5H3 

CH3 CH3 3-F, 4-Cl•C6H3 

CH3 CH3 3-F, s..:.c1".'"c6H3 ·. 

CH3 CH3 3-F, 6-Cl.;.C6HJ 

CH3 Clh 3-F, 4-Br-C6HJ 

CH3 CH3 3-F, 5-Er.;.C6H3 

CH3 CH3 3-F, 6-Br-C6HJ 

CH3 CH3 3-Cl, 4-B.:i:'-C6HJ 

CH3 CH3 3-Cl, 5-Br-C6H3 

CH3 CH3 3-Cl, 6-Br-C6HJ 

CH3 CH3 4-F, 5-Cl.;.C6HJ 
; 

CH3 CH3 4-F, 6-Cl-C6H3 

CH3 CH3 4-F, 5-Br-C6H3 

CH3 CH3 4-F, 6-Br-C6H3 ·-
CH3 CH3 4-Cl, 5-Br-C6H3 

CH3 CH3 5-F, 6-Cl-C6H3 

CH3 CH3 5-F, 6-Br-C6HJ 

CH3 CH3 5-Cl, 6-Br-C6H3 

CH3 CH3 3-Br, 4-Cl, S-Br-C6H2 

CH3 CH3 2-CN-C6H4· 

CH3 CH3 3-CN-C6H4 

CH3 CH3 4-CN-C&H4 •.. 

CH3 CH3 2-N02-C5H4 

CH3 CH3 l-N02-C&H4 

CH3 CH3 4-N02-C&H4 

!ii 
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R:. = R"ON=CR i _C {RI I I) =NO-
R' ,.., R" R' 
CH3 CH3 2-CH3-CE;H4 

CH3 CH3 3-CHrC6H4 .. 
CH3 . CH3 4-CH3-C6H4 

CH3 CH3 2, 3- (CH3 > 2·-c6HJ 

CH3 CH3 2, 4- (CH3)2-C6HJ 

CH3 CH3 ~, 5- (CH3) a-C6HJ 
;.,, 

CH3 Clh 2, 6- (CH3 b-C6H3 -
CH3 CH3 3,4-(CH3)2-C6HJ 

CH3 CH3 3, 5- (CH3) 2-C6HJ 

CH3 CH3 ·· 2-C2Hs-C6H4 

CH3 CH3 3-C2Hs..,;C6H4 

CH3 CH3 4-C2Hs-C6H.t 

CH3 CH3 2-i-C3H7-C6ff4 -

CH3 CH3 3-i-C3H7-C&lf4 

CH3 CH3 4-i-C3H7-C6H4 

CH3 CH3 3-tert.~C6H4-C6H4 

CH3 CH3 4-tert • -C&lf4-C6H4 

CH3 CH3 2-Vinyl-C6ff4 

CH3 CH3 3-Vinyl-C61{4 

CH3 CH) 4-Vinyi-C6H4 

CH3 CH3 2-Allyi-C,H4 

CH3 Cff 3 3-Allyl-C6H4 

CH3 CH3 4-Allyl-C6H.t 

CH3 CH3 2-C6Hs-C6ff4 

CH3 CHJ 3-C6Hs"".'C6H4 

Ci-I) CH3 4-C6Hs-C&ff4 

CH3 CH3 J-CH3, 5-t-C4Hg-C&H3 

CH3 Cl{] 2-0H-C6ff4 .. ;. ~ ···"····-

CH3 . CH3 3-0H-C&H4 
,,,. ·~··.'; ···--

CH3 CH3 4-0H-C6H4 

CH3 CH3 2-0CH3-C6ff4 

CH3 CH3 3-0CH3-Cj;H4 

CH3 CH3 4-0CH3-C&H4 

CH3 . CH3 2,3-COCH3)2-C5H3 
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Rl = R•ON=CR'-C(R''')=NO-

R', I R• R'. 

CH3 CH3 2,4-(0CH3)2-C6HJ 

CH3 CH3 2 , 5- ( OCH3 ) 2-C6HJ 

CH3 , CH3 3, 4- (OCH3) 2'-C&HJ 

CH3 . CH3 3,5-(0CH3)2-C5H3 

CH3 CH3 3,4,5-(0CH3)3-C6ff2 

CH3 CH3 2-0C2Hs-C&H4 

CH3 CH3 3-0C2Hs-C6H4 

CH3 CH3 4-0C2Hs-C6H4 

CH3 CH3 2-0- (n-C3H7) -C6H4 

CH3 CH3 3-0-(n-C3H7)-C6H4 

CH3 CH3 4-0-{n-C3H7)-C6H4 

CH3 · CH3 2-0-(i-C3H7)-C5H4 

CH3 CH3 3-0-(i-C3H7)-C5H4 

CH3 CH3 4-0-(i-C3H7)-C5H4. •. 

CH3 CH3 4-0-(n-C·H~)-C5H4 

CH3 CH3 3-0-(t-C4H9)-C6H4 

CH3 CH3 4·-0- (t-C4H9) -C5H4 

CH3 CH3 2-0-Allyl-C5H4 

CH3 CH3 3-0-Allyl-C6H4 

CH3 CH3 4-0-Allyl-C5H4 

CH3 CH3 2-CF3-C5H4 

CH3 CH3. 3-CF3-C6H4 

CH3 CH3 4-CF3-C5H4 

CH3 CH3 2-Acetyl-C5H4 

CH3 CH3 3-Acetyl-C5H4 

CH3 CH3 4-Acetyl-C5H4 

CH3 CH3 2-Methoxycarbo~l-C5H4 

CH3 CH3 3-Methoxycarbonyl-C6H4 

CH3 CH3 4-Methoxycarbonyl-C5H4 

CH3 CH3 2-Aminocarbo~l-C&H4 

CH3 CH3 3-Aminocarbonyl-C6ff4 

CH3 CH3 4-Aminocarbonyl-C&ff4 

CH3 CH3 2-Dimethylaminocarbonyl-C5H4 

CH3 CH3 3-Dimethylaminocarbonyl-C5H4 

Iii 
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Rl = R·ON=CR'-C (R', I) =NO-
. . '· ··~< . . . . . : 

RI I , R• R' 

CH3 CH3 4-Dimethyle,minocarbony l-C6H4 

CH3 CH3 2~{N-M~thylaminocarbonyll-C6H4 
:.. 

CH3 . CH3 3-CN-Met:hylaminocarbonyll-C6H4 

CH3 CH3 4-(N~Met~laminocarbonyl)-C6H4 
CH3 CH3. 2-H2N-C6ff4 

CH3 CH3 3-H2~-C6ff4 

CH3 CH3 4-H2fi~C&H4 

C~3 CH3 2-Aminothiocarbonyl-c,H4 

CH3 CH3 . 3-:AAiinothiocarbonyl-C6H4 

CH3 CH3 4-~inothiocarbonyl-c,H4 
CH3 CH3 2-l(ethoxyiminomethyl-C&H4 

CH3· CH3 . 3-Metho~imin~thyl-C&ff4 

C::HJ CH3 4-f4E!thoxY'iminomethyl-C6H4 

CH3 CH3 2-Forrnyl ;_C&H4 

CH3 CH~ 3-F()myl,;.C6H4 

CH3 CH3 .. 4-Forl'l\\rl-C&H4 

CH3 CH3 2- (1 '-~ethoxyiminoeth-1' -yll -C5H4 ·. 

CH3 CH3 3-(l'-Methoxyiminoeth-~'-yl)-C5H4 

CH3 CH3 4-C1'-Methoxyiminoeth-l'-yl)-C5H4 

CH3 CH3 2-SCH3-C&H4 

CH3 CH3 3-SCH3-C,H4 

CH3 Cli) 4-SCH3-Cf;H4 

CH3 CH3 . 2-so2CH3.;.C6ff4 

CH3 CH3 3-S02CH3-C&H4 

CH3 ·· CH3 4-S02C~3-C6ff4 

CH3 CH3 2-oCF3-C&H4 

CH3 CH3 3-9CF3-C,H4 

CH3 CH3 4-:0CP3-C&H& 

CH3 CH3 2-0CHF2.;.C&H4 

CH3 CH3 3-0CHF2.:.C&ff4 

CH3 CH3 4-0CHF2,;.C&H4 

CH3 CH3 l-CF3, .4..;0CF3-C&H3 

CH3 CH3 2-NHCH3 ;;.C&H4 

CH3 CH3 3-NHCH3-C&H4 
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RI I I 

CH3 

CH3 

CH3 

CH3 

CH3_ 

CH3 

CH3 

CH3 

CH3 

CH3 

CH3 

CH3 

CH3 

CH3 

CH3 

CH3 

CH3 

CH3 

CH3 

CH3 

CH3 

CH3 

CH3 

CH3 

CH3 

CH3 

CH3 

CH3 

CH3 

CH3 

CH3 

CH3 

CH3 

CH3 

. 

;~~r-i~~*-~· 
:·;:~·{it~f''. 

R• 

CHj 

CH3 

CH3 

CH3 

CH3. 

CH3 

CH3 

CH3 

CH3 

CH3 

CH3 

CH3 

CH3 

CH3 

. CH3 

CHj 

CH3 

CH3 

CH3 

CH3 

CH3 

CH3 

CH3 

CH3 

CH3 

CH3 

CH3 

CH3 

CH3 

CH3 

<;H3 

. CH3 

CH3 

CH3 
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Rl = R•ON=CR'-C(R''')=NO-

R' 

4-NHCH)-C0H4 

2-N(CH3) 2-C6H4 

3-N(CH3)i-C6H4 

4-N(CH3) 2-C6H4 

2~Ethoxycarbonyl-C6H4 

3-Ethoxycarbonyl-C6H4 

4-Ethoxycarbonyl-C6H4 

.2-CH2CH2F:-C6H4. 

3-CH2CH2F-C6H4 

4-CH2CH2F-C6ff4 

2-CH2CF3-C6H4 

3-CH2CF3-C6H4 

4-CH2CF3-C&H4 

2-CF2CHF2-C6H.4 

3-CF2CHF4-C6ff4 

4-CF2CHF2-C6H4 

2-CHF2-C6H4 

3-CHF2-C6H4 

4-CHF2-C6H4 

2-(1'-0xo-n-prop-1-yl)-C&ff4 

3-(l'-Oxo-n-prop-l-yl)-C6H4 

4-(1'-0Xo-n-prop-1-yl)-C6H4 

2- ( 1' -Oxo-iso-prop-1-yl) -C0H4 

3-(1'-0xo-iso-prop-l-yl)-CoH4 

4-(1'-0Xo-iso-prop-l-yl)-CoH4 

Cycloi>ropyl 

Cyclopentyl 

Cyclohexyl 

1-Naphthyl 

2-Naphthyl 

2-Pyriciyl 

3-Pyridyl 

4-Pyridyl 

S-CH3-Pyridin-2-yl 

ill 
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R~ = R"ON=CR I -c (RI.' , ) ::NO-

R, , I R" R' 
CH3 CH3 .s""cl-Pyridin-2-yl 
CH3 C:H1 6-Cl-Pyridin~2-yl 

CH3 . CH3 '3, 5-Cl2-Pyridin-2-yl 

CH3 CH3 6-0CH3-Pyridin-2-yl 

CH3 CH3 6-CH3-Pyridin-2-yl 

CH3 CH3 6-Cl-Pyridin-3-yl 

CH3 CH3 6-CHrPyridin-3-yl 

CH3 CH3 6-0CH3-pYr~din-3-yl 

CH3 CH3 2-Pyrimidinyl 

CH3 CH3 4-0CH3-Pyrimidin-2-yl 

CH3 CH3 •. 4-0CaHs-Pyrimidin-2-yl 

CH3 CH3 4-Cl-Pyrimidin-2-yl 

CH3 CH3 4-CH3-pYrimidin-2-:Yl 

CH3 CH3 5-CH3-Pyrimidin-2-yl 

CH3 CH3 5-Cl-Pyrimidin-2.-yl 

CH3 CH3 5-0CH3-:Pyrimidin-2-yl 

CH3 CH3 S-OC2H5-Pyrimidin-2-yl 

CH3 CH3 
'· 

4-Pyrimidinyl 

CH3 ·· CH3 2-Cl-Pyritnidin-4-yl 

CH3 CH3 2-0CH3-Pyrimidin-4-yl 

CH3 CH3 2-CH3-Pyrimidin-4-yl 

CH3 CH3 6-Cl-Pyrimidin-4-yl 

CH3 CH3 6-CH3-Pyrimidin-4-yl ·· 

CH3 CH3 6-0CH3-Pyrimidin-4-yl 

CH3 CH3 5-Pyrimidi~l 

CH3 CH3 2-CH3-Pyrimidin-5-yl 

CH3 CH3 2-Cl-Pyrimidin~S-yl 

CH3 CH3 2-0CH3-Pyrimidin-S-yl 
···: -~. 

CH3 CH3 ~-OC2H5~Pyrimidin-S-yl 

CH3 CH3 2-Pu.ryl 

CH3 CH3 4-C2Hs-Fur-~-yl 

CH3 CH3 4-CH3-Fur-2-yl 

CH3 .· CH3 4-Cl-Fur-2-yl - ,. 

CH3 CH3 4-CN-Fur-2-yl 
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Rl = R'ON=CR' -c (R', I }.=NO-
R', I R' R' 

CH3 ' CH3 5-CH3-Fur-2-yl 

CH3 CH3 5-Cl-Fur-2"".yl 

CH3 CH3 5-CN-Fur-2 ;..yl 

CH3 . CH3 3-Fu:cyl 

CH3 CH3 S-CH3-Fur;..3:..y1 

CH3 CH3 S-Cl-Fur-3-yl 

CH3 CH3 ·s-CN-Fur-3-yl 

CH3 CH3 2-Thienyl 

CH3 CH3 4-CH3-Thien.:.2-yl 

CH3 CH3 4-Cl-Thien':""2-yl 

CH3 CH3 4-CN-Thien-2-yl 

CH3 CH3 S-CH3-Thien-2-yl 

CH3 CH3 - 5-Cl-Thien-2-yl· 

CH3 CH3 5-CN-Thien..;2-yl 

CH3 CH3 3-Thienyl 

CH3 CH3 5-CH3-Thien-3-yl 

CH3 CH3 5-Cl-Thien-~-yl 

CH3 CH3 5-CN-Thien-3-yl 

CH3 CH3 l-Methylpropyl-2-yl 

CH3 CH3 l-Methylpropyl-3-yl 

CH3 CH3 2-0xazolyl 

CH3 CH3 4-CH3-0Xazol-2-yl 
CH3 CH3 4-Cl-Oxazol-2-yl 
CH3 CH3 4-CN-Oxazol-2-yl 

CH3 CH3 5-CH:rOXazol-2-yl 
CH3 CH3 5-Cl-OXazol-2-yl 
CH3 CH3 5-CN-Oxazol-2-yl 

CH3 CH3 4-0xazolyl 

CH3 CH3 2-CH3-0xazol-4-yl 
CH3 CH3 2-Cl-oxazol-4-yl 

CH3 CH3 2-CN-Oxazol-4-yl 

CH3 CH3 5-0xazolyl 

CH3 CH3 2-CH3-0Xazol-S-yl 
CH3 CH3 2-Cl-Oxazol-5-yl 

!II 
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Rl = R"ON=CR' -C{R' I I) ~NO-

RI I, R" .. R' 

CH3 CH3 2-CN..;oxazol-5-yl 

CH3 CH3 3-Isoxazolyl 

CH3 . CH3 S-CH3-Isoxazol-3-yl 

CH3 CH3 5:-Cl-Iso~zol-3-yl 

CH3 CH] 5-CN:-Isoxazol-3-yl 

CH3 CH3 5-Is9xxazolyl, 

CH3 CH3 3-CH,risoxazol-5-yl 

CH3 CH3 3 .. ci-.Isoxazol-5-yl 
·-CH3 CH3 3-CN-Isoxazol-5-yl 

CH3 CH3 2""Thia~olyl 

CH3 . C~3 4-CH3-Thiazol-2-yl 

CH3'. CH3 4-Cl-Thiazo.1-2-yl 

CH3 CH3. 4-CN-'l'hiazol-2-yl 

CH3 CH3 S-CH3:-Thia:zol-2-yl 

CH3 .CH3 s-cl-Thiazol-2-yl 

CH3 CH3 5-.CN:-Thiazo1-2'"'.y1 

CH3 CH3 _4-Thiazolyl 

CH3 CH) 2-cH3-'l'hiazo1-4-yl 

CH3 CH3 2-Cl-Thi'azol~4'"'.yl 

CH3 CH3 2""CN:-Thiazol-4-yl 

CH3 CH3 2-SCH3-1'Uazol-4-yl 

CH3 CH3 5-Th~azolil 

CH3 CH3 2-CH3-'l'hiazol-S-yl 

CH3 CH3 2;,.Cl-Thi~ol-5-yl 

CH3 CH3 2-CN-'l'hiazo1-s-y1 

CH3 CH3 3-Isothiazo1Yl 

CH3 CH3 5-CH3-Isothiazo1-3 .. yl 

CH3 CH3 5-Cl-Isot~:·•/1zol-3-yl 
• :·· .·-·, 

CH3 . CH3 5-CN .. Isotr: .. l.ZOl-3-yl .. ~ . ,,.. . 

CH3 CH3 5-Isothia:tolyl 

CH3 CH] 3-CH3-Isothiazol-S:-Yl 

CH3 . CH3 ~-Cl-Isothiazol-5-yl 

CH3 CH3 3-C?f--Isothiazol~ 5-yl 

CH3 CH3 2-Imidazolyl 
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Rl = R•ON=CR'-C(R''')=NO-
RI I '. R• R' 

CH3 CH3 4-CH3-Imidazol-2-yl 

CH3 CH3 .4-Cl-Imidazol-2-yl 

CH3 CH3 4-CN-Imidazol-2-yl 

CH3 . CH3 i-CHrimidazol-2-yl 

CH3 CH3 l-CH3, 4-Cl-Imidazol-2-yl 

CH3 CH3 l,4-(CH3) 2-Imidazol-2..;yl 

CH3 CH3 l-CH3, 5-Cl-Imidazol-2-yl 

CH3 CH3 l,5-(CH3)2-Imidazol-2-yl 
CH3 CH3 4-Imidazolyl 

CH3 CH3 2-CHrimidazol-4•yl 

CH3 CH3 2-Cl-Imidazol-4-yl 

CH3 CH3 l-CH3-Imidazol-4-yl 
CH3 CH3 1,2-(CH3)2-Imidazol-4-yl 
CH3 CH3 l-CH3, 2-Cl:-Imidazol-4-yl 
CH3 CH3 l-CH3-Imidazol-5-yl · 

CH3 CH3 l-CH3, 3-Cl-Imidazol-5-yl 
CH3 CH3 l,2-(CH3b-Imidazol-5-yl 

CH3 CH3 3-Pyrazolyl 

CH3 CH3 S-CH3-Pyrazol-3-yl 
CH3 CH3 5-Cl-Pyrazol-3-yl 
CH3 CH3 5-CN-Pyrazol-3-yl 
CH3 CH3 l-CH3-Pyrazol-3-yl 
CH3 CH3 l-CH3, 4-Cl-Pyrazol-3-yl 
CH3 CH3 l-CH3, 5-Cl-Pyrazol-3-yl. 
CH3 CH3 1, 5- (CH3b-Pyrazol~3-yl 
CH3 CH3 l-CH3-Pyrazoi•S-yl 
CH3 CH3 l-CH3, 3-Cl-Pyrazol-5-yl 
CH3 CH3 l,3-(CH3)2-Pyrazol-S-yl 
CH3 CH3 4-Pyrazolyl 

CH3 CH3 3-Cl-Pyrazol-4-yl 
CH3 CH3 3-CH3-Pyrazol-4-yl 
CH3 CH3 l..;CHrPyrazol-4-yl 
CH3 CH3 l-CH3, 3-Cl-Pyrazol-4-yl 
CH3 CH3 l,3-{CH3l2-Pyrazol-4-yl 

111 
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Rl = R·ON=CR' -c (R' I I) =NO-

. R' I I R• R' 

CH3 CH3 1,3,4-0~~diazol-S-yl 

CH3 CH3 2-CH3-l, 3, 4-0Xadiazo1-s·-y1 
CH3 CH3 2-Cl-1,3,4-0xadiazol-5-yl 
CH3 CH3 2-CF3-l,3,4•0Xadiazol-S-yl 

CH3 CH3 2-i-C3H7-l,3,4-0xadiazol..,s-yl 
CH3 CH3 2-0CHrl·, 3, 4-0xadiazol-5-yl 
CH3 CH3 1,2,4-axadiazol-3-yl 

CH3 CH3 S-CH3-l,:, 2, 4-0xadiazol-3-yl 

CH3 CH) S-i-C3Hr~l, 2, 4-oxadiazol-3-yl 

CH3 CH3 5-Cl•l,2,4-0xadiazol-3-yl 

CH3 CH3 S-CF3-1;4,4-0xadiazol-3-yl 
CH3· CH3 1,2,4-Triazol-3-yl 
CH3 CH3 l-CH3•l,2,4-Triazol-3-yl 

CH3 · CH3 1-Pyrrolyl 

CH3 CH3 3-CH3-Pyrrol-l-yl 
CH3 CH3 1-Pyrazolyl 

CH3 CH3 3-CH3-Pyrazol-l-yl 
CH3 CH3 3-CF3...;Pyrazol-l-yl 
.CH3 CH3 4-CH3-pYrazol-l-yl 

CH3 CH3 4-Cl-Pyrazol-1-yl 

CH3 · CH3 4-Ethoxycarbonyl-Pyrazol-1-yl 
CH3 CH3 3-CH3; 4..,Br-Pyrzol-1-yl 

CH3 CH3 1-Imida~()lyl .. 

CH3 CH3 4-CHrimidazol-1-yl 

CH3 CH3 4,5-C12..,Imidazol-l-yl 

CH3 CH3 · 2,4-CCH3)2-lmidazol-l~yl 

CH3 CH3 1,2,4-Tr.iazol-1-yl 

CH3 CH3 1,3,4-Triazol-1-yl 

CH3 CH3 3,5-(CH3)2-1,2,4~Triazol-1-yl 

CH3 CH3 1-Piperidinyl 

CH3 CH .3 1-Pyrrolidinyl 

CH3 CH3 1-Morpholinyl 

H CH3 CH3 

F CH3 CH3 
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;;~;,<,,{. Rl = R•ON=CR'-C(Rf~!~=NO-
R'· I I ,. R'• .. ~ R' ; 

Cl .. : CH3 . CH3 

Br CH3 . CH3 

C2Hs CH3 CH3 

CN . CH3 CH3 

N02 CH3 CH3 

OCH3 CH3 CH3 

SCH3 CH3 CH3 

NH2 CH3 CH3 

NH CCH3) CH3 CH3 

N(CH3)2 CH3 CH3 

OH .. 
CH3 CH]· 

CF3 CH3 CH3 

OCF3 CH3 CHJ 

H CH3 c,as 
F CH3 C6HS 

Cl CH3 C6Hs 

Br CH3 C6Hs 

C2Hs CH3 C6Hs 

CN CH3 C6Hs 

N02 CH3 C5H5 

OCH3 CH3 C5H5 

SCH3 CH3· C6Hs 

NH2 CH3 C5H5 -
NH(CH3) CH3 C5H5 

NH(CH3}J CH3 C5H5 

OH CH3 C5H5 

CP3 CH3 C6ffs 

OCF3 CH3 C6ffs 

CH3 CH3 H 

CH3 CH3 C2Hs 

CH3 CH3 n-C3H7 

CH3 CH3 iso-C3H7 

CH3 CH3 tert.-C4H9 

CH3 CH3 CN 

iii 
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li9 
R! = R·ON=CR' -c U~.' I,) =NO-

R' I I R• R' 

CH3 _CH3 .. 
. N02 

CH3 C_H3 OCHJ 
CH3 . CH3 OC2H5. 

CH3 CH3 o-n-C3H1 

Cii] CH3 O-iso-C3H7 

CH3 9H3 0-Benzyl 
.,. 

CH3 CH3 SCH3 
' ., -·~·· 

CH3 CH3 _SC2Hs 

CH3 CH3 s-n~C3H7 

CH3 CH3 S-iso-C)H7 

CH3 CH3 NH2 

CH3 · CH3 NH(CH3) 

CH3 CH3 
.. 

N(CH3)2 

CH3 CH3 OH 

CH3 CH3 CF3 

CH3 CH3 QCF3 

OCH3 CH3 OCH3 

CF3 CH3 CF3 

SCH3 CH3 CN 
OH CH3 OH 
OCH3 C2Hs CH3 

OCH3 n-C3H7 CH3 

OCH3 iso-C3H1 .. CHJ 

OCH3 C2Hs C&Hs 

OCH3 n-C3H7 9&Hs 

OCH3 iso-C3H7 C&Hs 

CH3 CH3 F .. 
'· 

CH3 CH3 Cl 
.. ... 

CH3 CH3 Br 
....... ,. 

CH3 CH3 S(C&Hs). 
' 

CH3 C2Hs C2Hs 

CH3 C2H5 n-C3H7 

CH3 C2Hs iso~C3H7 

CH3 C2Hs tert.-C4H9 
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Rl = R•ON=CR'-C(R''')=NO-

R',, R• R' 

OCH3 · CH3 2-F-C6H4 

OCH3 CH3 3-F-C6H4 

OCH3 CH3 4-F-C6H4 

OCH3 . CH3 2, 3-F2-C6HJ 

OCH3 CH3 2, 4-F2-C6HJ 

OCH3 CH3 2, S-F2-C6HJ 

OCH3 CH3 2 , 6-F2-C6HJ • 

OCH3 CH3 3, 4-F2-C6HJ 

OCH3 CH3 3, 5-F2-C5H3 

OCH3 CH3 2-Cl-C5H4 -

OCH3 CH3 3-Cl-C5H4 

OCH3 CH3 4-Cl-C6H4 .. 

OCH3 CH3 2 I 3-Cl2-C6HJ 

OCH3 CH3 2, 4-Cl2-C5H3 

OCH3 CH3 2, S-Cl2-C0H3 

OCH3 · CH3 2 I 6-Cl2-C5H3 

OCH3 CH3 3, 4-Cl2-C&H3 

OCH3 CH3 3, S-Cl2-C5H3 

OCH3 CH3 2 I 3 I 4-Cl3-C6ff2 

OCH3 CH3 2 I 3, S-Cl3-<;:&ff2 

OCH3 CH3 2, 3, 6-Cl3-C5H2 

OCH3 CH3 2, 4, S-Cl3-C6H2 

OCH3 CH3 2, 4, 6-Cl3-C&H2 

OCH3 CH3 3,4,5-Cl3-C5H2 

OCH3 CH3 2-Br-=C&ffc 

OCH3 CH3 3-Br-C51f4 

OCH3 CH3 4-Br-C5H4 

. OCH3 CH3 2, 3-Br2-C5H3 
, 

OCH3 CH3 2 I 4-Br2-C&H3 

OCH3 CH3 2, S-Br2-C6ff3 

OCH3 CH3 2, 6-Br2-C5H3 

OCH3 CH3 3, 4-Br2-C5H3 

OCH3 CH3 3, 5-Br2-C5H3 

OCH3 CH3. 2-F, 3-Cl-C5H3 

iii 
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Rl = R·ON::CR' -c (R' I I) =NO-

R' I, R• R' 

OCH3 CH3 2-F, 4~Cl-C6HJ 

OCH3 CH3 2-F, S-Cl-C6H3 

OCH3 CH3 2-F, 3~Br-C6HJ 

OCH3 CH3 2-F, 4-Br-C6HJ 

OCH3 CH3 2-F, S-Br-C~3 

OCH3 CH3 2-Cl, ·3-Br-C6HJ 

OCH3 CH3 2-Cl, 4-Br-C6HJ 

OCH3 CH3 2-Cl, 5-Br-C6H3 

OCH3 CH3 3-F, 4-Cl-C6HJ 

OCH3 CH3 3-F, S-Cl-C6H3 

OCH3 CH3 3-F, 6-Cl;....C6HJ 

OCH3 CH3 3-F, 4-Br;.C6HJ 

OCH3 CH3 3-F, 5-Br"'.".C6H3 

OCH3 CH3 3-F, 6;....Br:-C6HJ 

OCH3 CH3 3-Cl, 4-Br-C6ff3 

OCH3 CH3 3-Cl, 5-Br-C6H3 

OCH3 CH3 3-Cli 6-Br-C6H3 

OCH3 CH3 4;....p, s-c1;.c,H3 

OCH3 CH3 4-F, 6-Cl~C6HJ 

OCH3 CH3 4-F, S-Br-C,H3 

OCH3 CH3 4-F, 6.:.Br"."'C6HJ 

OCH3 CH3 4-Cl, 5-Br"."'C6HJ 

OCH3 CH3 5-F, 6-Cl•C&H3 

OCH3 CH3 5-F, 6-Br"".'C&H3 

OCH3 CH~ 5-Cl, 6-Br-C&ff3 

OCH3 CH3 3-Br, 4-Cl, S-Br-C6H2 

OCH3 .CH3 2-CN-C6H4 .. 

OCH3 CH3 3-CN-C6ff4 . 

OCH3 CH3 4-CN-C&H4 · 

OCH3 CH3 2-N02-C&ff4 

OCH3 CH3 3-N02-C6H4 

OCH3 CH3 4-N02-C&H4 .. 

OCH3 CH3 2-CH3-C6H4 

OCH3 CH3 3-CHrC&H4 
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Rl = R•ON:CR'-C(R''')=NO-
RI,; R• R' 
OCH3 CH3 4-CH3-C6ff4 

OCH3 CH3 . 2, 3- (CH3) 2-C6ff3 

OCH3 CH3 2, 4- (CH3) 2-C6H3 

OCH3 . CH3 2 I 5- {CH3) 2~C6H3 

OCH3 CH3 2 I 6- (CH3) 2-C6H3 

OCH3 CH3 3, 4- (CH3) 2-C6HJ 

OCH3 CH3 3, 5- {CH3) 2-C5H3 

OCH3 CH3 2-C2Hs:-C6H4 

OCH3 .. CH3 3-C2Hs-C6H4 

OCH3 CH3 4-C2Hs-C6H4 

OCH3 CH3 2-i-C3H7-C5H4 

OCH3 CH3 3-i-C3H7-C6ff4 

OCH3 CH3 4-i-C3H1-C6H4 

OCH3 CH3 .3-tert .-C6H4-C5H4 

OCH3 CH3 4-tert.-C6ff4-C5H4 

OCH3 CH3 2-Vinyl-C6H4 

OCH3 CH3 3-Vinyl-C6H4 

OCH3 CH3 4-Vinyl-C6H4 

OCH3 CH3 2-Allyl-C6H4 

OCH3 CH3 3-Allyl-C&ff4 
.. 

OCH3 CH3 4-Allyl-C6H4 

OCH3 CH3 2-C6Hs.-C&lf4 

OCH3 CH3 3-C6Hs-C6H4 

OCH3 CH3 4-C,Hs-C&Ht 

OCH3 CH3 3-CH3, S-t-C4Hg-C5H3 

OCH3 CH3 2-0H-C5H4 

OCH3 CH3 3-0H-C5H4 

OCH3 CH3 4-0H-C5H4 .. 
OCH3 CH3 2-0CH3 -C,H4 

OCH3 CH3 3-0CH3-C&H4 

OCH3 CH3 4-0CH3-C6H4 

OCH3 CH3 2,3-(0CH3)2-C6HJ 

OCH3 CH3 2 I 4- {OCH3) 2-C,H3 

OCH3 CH3 2,5-(0CH3)2-C6H3 

ill 
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:Jtl = R•ON:CR' -c {RI I I) =NO- . 

R' I I R' R' 

OCH3 CH] 3,4-(0CH3)2-C6HJ 

OCH3 . CHJ .. 3 Is- (OC~3) 2-C6HJ 

OCH3 
. CH3 3 I 4, 5- (()CliJ) 3-C6ff2 

OCH3 CH3 2-0C2Hs-¢6H4 

OCH3 CH3 3-0C2Hs~C6H4 

OCH3 CH3 4-0C2Hs-C6H4 

OCH3 CH3 2-0-(µ-C3H7)-C6H4 

OCH3 CH3 3-0-(n-C3H7)-C6ff.t ... 

OCH3 CH3 4-0-(n-C3H7)-C6ff4 

OCH3 CH3 2-0- ( i-C_3H7) -C61i4 

OCH3 CH3 3-0- ( i-C3H7) -C6ff.t 

OCH3 CH3 4-0- (i-C3H7)-C&H4. 

OCH3 . CH3 4-0-(n-¢4H9) -C&H4 

OCH3 . CH3 3-0-(t-C4H9)-C6H4 

OCH3 CH3 4-0- (n-~5H13) -C6H4 

OCH3 CH3 2-0-Allyl-C5H4 

OCH3 CH3 3-0-Allyl-C&H4 .. 

OCH3 CH3 4-0-Allyl-C6H4 

OCH3 CH3 2-CFrC&H4 

OCH3 CH3 3-CF3-C&li4 

OCH3 CH3 4-CPrC5H4 

OCH3 CH3 2-Acetyl-C5H4 

OCH3 CH3 3-Acety_l-C&ff4 -
OCH3 CH3 4-Acetyl-CgJ14 

OCH3 CH3 2-Methoxycarbonyl"."C&Ht 

OCH3 CH3 3-Methoxycarbonyl-C5H4 

OCH3 CH3 4-Meth~carbonyl-C&H4 

OCH3 CH3 ~-Aininocarbonyl-C6H4 

OCH3 CH3 3-Aminocarbonyl-C&H4 

OCH3· CH3 4-Aminoc:arbonyl-C&ff4 

OCH3 CH3 2·-oimethYlaminocarbonyl-C5H4 

OCH3 CH3 3-Dimethylaminocarbo:nyl-C&H4 

OCH3 CH3. 4-Dimethylaminocarbol1Yl-C&H4 

OCH3 CH3 2-(N-Methylalilinocarbonyll-C&H4 
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.t:·~.;;.~L~~- Rl = R•ON:CR' -C (R'.~_.,•J =NO-
·. ::..,~;-·" 

R"'' I a•· R' .. 

OCH3 CH3 3- (N-Methylaminocarbonyl > -C6H4 

OCH3 CH3 4- (N-Methylaminocarbonyl > -C6H4 

OCH3 CH3 2-H2N-C6H4 

OCH3 . CH3 3-H2N-C6H4 

OCH3 CHj 4-H2N-C6H4 

OCH3 CH3 2-Aminothiocarbonyl-C6H4 

OCH3 CH3 3-Aminothiocarbonyl-C6H4 

OCH3 CH3 4-Aminothiocarbony1~c6H4 

OCH3 CH3 2•Methoxyiminomethyl~C6H4 

OCH3 CH3 3-Methoxyiminomethyl-C6H4 

OCH3 CH3 4-Methoxyiminomet.hyl-C6H4 

OCH3 CH3 2-Fcrmyl ""C6H4 

OCH3 CH3 3-Fcrmyl-C&H4 

OC~3 CH3 4-Formyl-C&H4 

OCH3 CH3 2-(l'-Methoxyiminoeth-l'-yl)-C6H4 

OCH3 CH3 3- ( l '-Methoxyiminoeth-1' -yl) -C6H4 

OCH3 CH3 4-(l'-Methoxyiminoeth~l'-yll-C6H4 

OCH3 CH3 ,. 2-SCH3-C6H4 

OCH3 CH3 3-SCH3-C5H4 

OCH3 CH3 4-SCH3-C5H4 

OCH3 CH3 2-S02CH3-C6J4 

OCH3 CH3 3-S02CH3-C6114 

OCH3 CH3 4-S02CH3-C6114 

OCH3 CH3 2-0CFrC&H4 

OCH3 CH3 3-0CF3-C5H4 

OCH3 CH3 4-0CF3-C6H4 

OCH3 CH3 2-0CHF2-C6H4 

OCH3 CH3 3-0CHF2-C6H4 

'XH3 CH3 4-0CHF2-C5H4 

OCH3 CH3 3-CF3, 4-0CF3-C6li3 

OCH3 CH3 2-NHCH3-C51i4 

OCH3 CH3 3-NHCH3 -c,114 
OCH3 CH3 4-NHCH3-C&ff4 

OCH3 CH3 2-N(CH3)2-C&8' 

iii 
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Rl = R"ON=CR' -c (R'. I) =NO-

R' I, R• R' 

OCH3 CH3 3-N(CH3) 2..;C5H4 

OCH3 CHJ 4-N{CH3) 2""C6H4 

OCH3 
. 

CH3 2-Ethoxycarbonyl-C5H4 

OCH3 CH3 3-Bthoxycarbonyl-C5H4 

OCH3 CH3 4-EthOxYCa~bonyl•C5H4 

OCH3 · CH3 2-CH2CH2F-C5H4 ·. 

OCH3 ca·3 · 3-CH2CH2F-C6H4 

OCH3 CH3 4-CH2CHaF-C6H4 

OCH3 CH3·· 2-CHaCFr·C6H4 

OCH3 CH3 3-CHaCF] :..C&ff4 

OCH3 CH3 4-CH2CF3 •C6H4 

OCH3 CH3 2-CF2CHP2 '."'C6H4_ 

OCH3 CH.J . · 3-CF2CHP2-C6ll4 

OCH3 CH3 4-CF2CHF2-C6H4 

OCH3 CHJ. 2-CHF2-C6ff4 

OCH3 CH.J 3-CHF;i-C6H4 

OCH3 CH3 4-CHF2-C5fff. 

OCH3 CH3 . 2- (l '-oxo..:n-prop-l•yl)-C5H4 

OCH3 CH3 3-(1'-oxo"".n-prop-1-yl)-C5H4 

OCH3 CH3 4- c1 • -0xo-:n-prop-1-y1> -C5H4 

OCH3 CH3 2-(l'-OXo'."'iso-prop:..l-yl)-C5H• 

OCH3 CH3· 3-{l'-oxo-iso-prop-1-yl)-C5H4 

OCH3. CH3 4-(l'-oXo-iso-prop-l-yl)-C5H4 

OCH3 CH3 eyc;loproPfl 

OCH3 CH3 Cycloperityl 

OCH3 CH3 Cyclohexyl· 

OCH3 CH3 1-Naphthyl 
.. 

OCH3 CH3 2-Naphthyl 
.. ·~ 

OCH3 CH) 2-Pyrid.Yl 1 
' ..... 
!· 

OCH3 CH3 3-PYricbrl 

OCH3 CH3 4-PYridYl 

OCH3 CH3 5-CH3-pyridin-2-yl 

OCH3 .· CH3 5-Cl-Pyridin-2-yl 

OCH3 CH3 6-Cl-Pyridin-2-yl 
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.l.itii)Jf Rl = R·ON=CR I -c (RI I ~.,);:;:NO-
•"'"!J..··=; 

R, , I R• R' 

OCH3 CH3 3,5-C~2-Pyridin-2-yl 

OCH3 CH3 6-0CHrPyridin-2-yl 

OCH3 CH3 6-CH3-Pyridin-2-yl 

OCH3 . CH3 6-Cl-PyridinM3-yl 

OCH3 CH3 6-CH3-Pyridin-J-yl 

OCH3 CH3 6-0CH3-Pyridin-3-yl 

OCH3 CH3 2-Pyrimidinyl 

OCH3 CH3 4-0CH3-Pyrimidin-2-yl 

OCH3 CH3 4-0C2Hs-Pyrimidin-2-yl 

OCH3 CH3 4-Cl-Pyrimidin-2-yl 

OCH3 CH3 4-CH3-Pyrimidin•2~y1 

OCH3 CH3 S-CH3-Pyrimidin-2-yl. 

OCH3 CH3 5-Cl-Pyrimidin-2-yl 

OCH3 CH3 5-0CH3-Pyrimidin-2-yl 

OCH3 CH3 · 5-0C2Hs-P-.trj,midin-2-yl 

OCH3 CH3 4-Pyrimidinyl 

OCH3 CH3 2-Cl-PyrimidinM4-yl 

OCH3 CH3 2-0CH3-Pyrimidin-4-yl 

OCH3 CH3 2-CH3-Pyrimidin-4~yl 

OCH3 CH3 6-Cl-Py~imidin-4-yl 

OCH3 CH3 6-CH3-Pyrimidin-4-yl 

OCH3 CH3 6-0CH3-Pyrimidin-4~yl 

OCH3 CH3 5-Pyrimidinyl 

OCH3 CH3 2-CH3~Pyrimidin-S-yl 

OCH3 CH3 2-Cl-Pyrimidin~5-yl 

OCH3 CH3 2-0CH3-Pyrimidin-5-yl 

OCH3 CH3 2•0C2Hs-Pyrimidin-5-yl 

OCH3 CH3 2-Furyl 

o=H3 CH3 4-C2Hs-FUr-2-yl 

OCH3 CH3 4-CH3-Fur-2-yl 

OCH3 CH3 4-Cl-Fur-2-yl 
OCH3 CH3 4-CN-Fur-2-:yl 

OCH3 CH3 S-013-Fur-2-yl 
OCH3 . CH3 5-Cl-Fur-2-yl 

HI 
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Rl = R"0N=CR'-CCR' 1 ')=NO-
R', I R" R' 

OCH3 CH3 . S-CN-Fur-2-yl 
OCH3 CH3 3-Fu:ryl . 
OCH3 CH3 S-CH3-Fur-J-yl 

OCH3 CH3 s-cl-Fur-3-yl 

OCH3 CH3 S'""CN-Fur-3-yl 

OCH3 CH3 2-Thienyl 

OCH3 CH3 4-CH3-Thien-2-yl 
OCH3 CB3 4-Cl-Thien-2-yl 

OCH3 CB3 4-CN-'l'hien-2-yl 

OCH3 CH3 5-CHrThien-2-yl 
OCH3 CH3 5-Cl-Thien-2-yl 

OCH3 CH3. 5-CN-Thien-2-yl 
OCH3 CH3 3-Thienyl 

OCH3 CH3 s.:.CH3-Thien.:..J-yl 

OCH3 CH3 s-cl-Thien-J-yl 
OCH3 CH) 5-CN-'l'hien-3-yl 
OCH3 CH3 1-Methylprc)pyl-2-yl 

" OCH3 CH3 l-Mechylpropyl-3-yl 
OCl:IJ CH3 2-0xazolyl · 

OCH3 CH3 4-CH3-0xazo1-2~yl 

OCH3 CH3 4-Cl-Oxazol-2-yl 
OCH3 CH3 4-CN-Oxazol-2,..yl 
OCH3 CH3 S-CR3-0xazol-2-yl 
OCH3 CH3 s-c1-0xazo1-2-y1 
OCH3 CH3 5-CN-Oxazol-2-yl 

OCH3 CH3 4-0xazolyl 

OCH3 CH3 2-CH3-0xazol-4-yl 
OCH3 CH3 2-Cl-ox&zol-4-yl 
OCH3 CH3 2-CN-Oxazol-4:-Yl 
OCH3 CH3 s-oxazolyl 

OCH3 CH3 2-CH3-0xazo1-s,..yl 

~H3 CH J. 2-Cl-Oxazol-5-yl 

OCH3 cH3 2-CN-oxazol-5-yl 

OCH3 -CH3 3-Isoxazolyl 
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R',, R' 

OCH3 CH3 

OCH3 CH3 

OCH3 CH3 

OCH3 . CH3 

OCH3 CH3 

OCH3 CH3 

OCH3 ~H3 

OCH3 CH3 

OCH3 CH3 

. OCH3 CH3 

OCH3 CH3 

OCH3 CH3 

OCH3 CH3 

OCH3 CH3 

OCH3 CH3 

OCH3 CH3 

OCH3 CH3 

OCH3 CH3 

OCH3 CH3 

OCH3 CH3 

OCH3 CH3 

OCH3 CH3 

OCH3 CH3 
OCH3 CH3 

OCH3 CH3 

OCH3 CH3 

OCH3 CH3 

OCH3 CH3 

'XH3 CH3 

OCH3 CHj 

OCH3 CH3 

OCH3· CH3 

OCH3 CH3 

OCH3 CH3 

:R.1" 

iii 

' :i.+~~i_. 
-'.ii{?~:;~.: 
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= R'ON=CR'-C(R''')=NO-

R' 

5-CH3-Isoxazol-3-yl 

5-Cl-Isoxazol-3-yl 

5-CN-Isoxazol•J-yl 

5-Isoxxazolyl 

3-CH3-Isoxazol-S-yl 

3-Cl-Isoxazol-5-yl 

3-CN-Isoxazol-5-yl 

2-Thiazolyl 

4-CH3-Thiazol-2-yl 

4-Cl-Thiazol-2-yl 

4-CN-Thiazol-2-yl 

S-CH3-Thiazol-2-yl 

5-Cl-Thiazol•2-yl 

s-CN-Thiazol-2-yl .. 

4.;..Thiazolyl 

· 2-CH3-Thiazol-4-yl 

2-Cl-Thiazol-4-yl 

2•CN-Thiazol-4-yl 

2-SCH3-Thiazol-4-yl 

5-Thiazolyl 

2-CHrThiazol-5-yl 

2-cl•Thiazol-S-yl 

2-CN-Thiazol-S-yl 

3-Isothiazolyl 

5;.;CH3-Isothiazol-3-yl 

5-Cl-Isothiazol-3-yl 

5-CN-Isothiazol-3-yl 

5-Isothiazolyl 

3-CH3-Isothiazol-S-yl 

3-c1-1sothiazol-S-yl 

3-CN-Isothiazol-S-yl 

2-Imidazolyl 

4-CH3-Imidazo1-2-y1 

4...;cl-Imidazol-2-yl 
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.. Rl = R•ON=CR·' -C (R'' '")=NO..; . 

R'·,, R• .. R' 

OCH3 CH3 4-CN-Imidazol•2-yl. 
OCH3 CH3 l-CH3-Imidazol-2-yl 
OCH3 

. 
CH3 l-CH3, 4-Cl-Imidazol-2-yl 

OCH3 CH3 l,4-(CH3)2-Imidazol-2-yl 
OCH3. CH3 l-CH3, 5-Cl-Imidazol-2-yl 
OCH3 CH3 l,S-CCH3)2-Imidazol-2-yl 
OCH3 CH3 4-Imidazolyl 

OCH3 CH3 2-CHrimidazol-4-yl 
OCH3 CH3 2-Cl-Imidazol-4-yl 
OCH3 CH3 l-CH3-Imidazol-4-yl 
OCH3 CH3 1, 2-.(CH3) :z-Imidazol-4-yl 
OCH3 CH3 l-CH3, 2..:cl-Imidazol-4-yl 
OCH3 CH3 

.. 
l-CH3-Imidazol-5-yl 

OCH3 CH3 l-CH3, 3-c+-Imidazol-5-yl 
OCH3 . CH3 1,2-(CH3)2-Imidazol-S-yl 
OCH3 CH3 3-Pyrazolyl 
OCH3 CH3 

' 
5-.CH3-Pyrazol-J-yl 

OCH3 CH3 5-Cl-Pyrazol-~-yl 

OCH3 CH3 5-CN-Pyrazol-3-yl 
OCH3 CH3 l-CH3-Pyrazol-J-yl 
OCH3 CH3 l-CH3, 4~Cl-Pyrazol-3-yl 
OCH3 CH3 l-CH3, 5~Cl-Pyrazol-3-yl 
OCH3 CH3 l,S-(CH3)2-Pyrazol~J-yl 

OCH3. CH). 1-CH3-Pyrazo1-s~y1 

OCH3 CH3 l-CH3, 3-Cl-Pyrazol-~-yl 
OCH3 CH3 l, 3- (CH3) 2-Pyrazol-S-yl 
OCH3 . CH3 4-Pyrazolyl 

OCH3. CH] 3•Cl-Pyrazol-4-yl 

OCH3 CH] 3-CH3-Pyrazol-4•yl 
OCH3 CH3 l-CH3-Pyrazol-4-yl. 

OCH3 CH3 l-CH3, 3-Cl-Pyrazol-4-yl 
OCH3 CH3 1, 3- (CH3) 2..:Pyrazol.:.4-yl 

OCH3 CH3 1,3,4-oxadiazol-5-yl 
OCH3 CH3 2-CH3-l,3,4-0xadiazol-5-yl 
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Rl = R•ON=CR'~C(R''')=NO-

R' I, R• R' 

OCH3 CH3 2-Cl-1,3,4-0xadiazol-5-yl 

OCH3 CH3 2-CF3-l,3,4-0xadia~ol-5-yl 

OCH3 CH3 2-i-C3H7-l,3,4-0xadiazol-5-yl 

OCH3 . CH3 2-0CH3-l,3,4-0xadiazol-5-yl 

OCH3 CH3 1,2,4-0Xadiazol-3-yl 

OCH3 CH3 S-CH3-l,2,4-0Xad~azol-3-yl 

OCH3 CH3 S-i-C3H7-l,2,4-0xadiazol-3-yl 

OCH3 CH3 5-Cl-1,2,4-0xadiazol-3-yl 

OCH3 CH3 S-CF3-l,2,4-oxadiazol-3-yl 

OCH3 CH3 1,2,4-'I'riazol-3-yl 

OCH3 CH3 l-CH3-l,2,4-Triazol-3-yl 

OCH3 CH3 1-Pyrrolyl 

OCH3 CH3 3-CH3-Pyrrol-l-yl 

OCH3 CH3 1-Pyrazolyl 

OCH3 CH3 3-CH3-Py~azol-l-yl 

OCH3 CH3 3-CF3-Pyrazol-l-yl 

OCH3 CH3 4-CH3-Pyrazol-l-yl 

OCH3 CH3 4-Cl-Pyrazol-1-yl 

QCH3 CH3 4-Ethoxycarbonyl-Pyrazol-1-yl 

OCH3 CH3 3-CH3, 4-Br-Pyrzol-1-yl 

OCH3 CH3 1-Imidazolyl 

. OCH3 CH3 4-CH3-Imidazol-l-yl 

OCH3 CH3 4,5-Cl2-Imidazol-l-yl 

OCH3 CH3 2,4-(CH3)2-Imidazo1~1-y1 

OCH3 CH3 1,2, 4.-Triazol-1-yl 

OCH3 CH3 1,3,4-Triazol--1-yl 

OCH3 CH3 3,5-(CH3)2-1,2,4-Triazol-l-yl 

OCH3 CH3 1-Piperidin,yl 

OCH3 CH3 1-Pyrrolidinyl 

OCH3 CH3 1-Morpholinyl 

l!I 
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Beispiel l 
2-(Chlormethyl)phenylglybxylsaure-n-pentylester 

. ell 
ClCH2~ 

c===o 
I 

O=c-O{CH2)4CH3 

18 g Pentanol-1 (0,2 moll werden mit 1,8 g Wasser in 80 g Toluol 
aufgenommen. Man gast nun 14,6 g (0,4 mol) Chlorwasserstoff ein 
<-0°c) . Anschlie&md tr op ft man 16, 2 g ( O, 09 moll 2- ( Chlor­
methyl) benzoylcyanid zu. Man l!St bei Raumtemperatur 2 h nach-

15 rQ.hren und erwarmt 8 h bei 60°C. 

20 

Das Realttionsgemisch la!.t man abkQhlen, extrahiert einmal mit 50 
ml 15 tiger Salzsaure und 3mal mit so ml Wasser und engt zur 
Trockene ein. 

Ausbeute: 23 g (95 ts ·enthllt 4,9 ts 2-(Chlormethyl)benzoesaure­
pentylester) 

Kleinere Hengen werden chromatographischgereinigt, z. B. Cyclo-
25 hexan: Toluol = 2 : 1 Uber Kieselgel 60 (Flash). 

Gr6.Bere Hengen werden destillativ gereinigt. 

lH-NMR (CDCl3): 6 = 0,92 (t, 3H); 1,28-1,48 (m, 4H); 1,67-1,84 
30 (m, 2H)1 4,39 (t, 2H)1 5,03 (s, 2H); 7,45-7,78 Cm, 4H) ppm. 

35 

40 

Beispiel 2 
2-(Chlormethyl)p~lglyoxylsaur&-(2-ethyl)-hexylester 

ell 
ClCH2i 

c==o 
f ,,,,.c2Hs 

o===: c-OCH2-CH 
.......... (CH2) 3CH3 

30 g 2-Ethyl-hexanol (0,23 mol) werden mit 2,0 g Wasser in 80 g 

'l'oluol gelOst. Man gast bei 0-5oC 14,6 g (0,4 mol} Chlorwasser-
45 stoff ein und tropft anschlie&md 18 g 2-(Chlomethyl)benzoylcya­

nid gelOst in 25 g Toluol bei O~C hinzu. 
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Das Reaktionsgemisch wird innerhalb von 2·h unter R'O.hren auf 6ooc 
erwarmt. Nach 8 h bei dieser Temperatur lASt man auf Ra.umtempera­
tur abktihlen und wascht lx mit 50 ml 15 %iger Salzsaure und 3x 
mit 50 ml Wasser. 

Rohprodukt: 33 g (ca. 88 %ig) 

Flash-dlromatographie mit Cyclohexan (3) 

gel 60. 

Ausbeute: 23 g (75 %, Reinheit > 99 %) 

Toluol (1) auf Kiesel-· 

Beispiel 3 
2-Methoxyimino-2-((2'-chlormethyl)phenyl]essigsaure-n-pentylester 

zur LOsung von 27 g (0,1 mol) 2-(Chlormethyl)phenylglyoxylsaure­
n-pentylester in so ml Methanol gab·man 33 g (0,4 mol> o-Methyl­
hyd.roxylamin Hyd.rochlorid sowie lOg trockene Molekularsiebperlen 
(3 A.> und lie:& 16 Stunden bei Raumten;>eratur stehen. Nach Ab-

20 filtrieren des Molekularsiebes wurde die LOsung eingeengt, der 
R'D.ckstand zwischen ·Methyl-tert .-butylether und Wasser verteilt ,­
die organische Phase mit Wasser gewaschen, 'Ober Natriumsulfat ge­
trocknet und eingeen~. Man erhielt 30 g (100 %) der Titel­
verbindung als hellgelbes 01, das als Isomerengemisch E:Z = l:l 

25 vorliegt. Die Trennung der Isomeren ist durch saulenchromato­
graphie an Kieselgel (Methyl-tert.-butylether/n-Hexan> moglich. 
E-Isomer: (farbloses 01) 

lH-NMR (CDCl3): 6 = 0,87 (t, 3H); 1,20-1,37 (m, _4H); 1,62-1,74 (m, 
30 2H); 4,05 (s, 3H); 4,27 (t, 2H); 4,44 (s, 2H); 7~16 (dd, lH); 

7, 32-7, 51 (m, 3H) ppm. 

z-Isomer: ·{farbloses 01) 

35 lff-NMR (CDCl3): 6 ~ 0,89 (t, 3H); 1,24-1,41 (m, 4H); 1,66-1,77 (m, 
2H); 4,04 (S, 3H); 4,30 (t, 2H); 4,88 {s, 2H); 7,32-7,47 (m, 3H); 
7, 58 Cd,. lH} ppm. 

Beispiel 4 
40 (B}-2-Methoxyimino-2-((2'-chlormethyl)-phenyl]essigs&ure-n-pen­

tylester 

Eine LOsung von 30 g (0,l mol) 2-Methoxyimino-2-[(2'-chlor­
methyl)phenyl]essigsa.ure-n-pentylester (E:Z = 1:1) in 500 ml 

45 Diethylether wurde unter EiskOhlung mit Chlorwasserstoffgas ge­
sattigt. Man lie:& den Ansatz auf Raumteng;>eratur kommen und 16 
Stunden bei Raumtemperatur ro.hren. Nach Einengen und sa.ulenchro-

• 

.. 
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matographischer Reinigung an Kieselgel (Methyl-tert.-l:>utyl-ether/ 
n-Hexan> erhielt man 24, 3 g (81 % Ausbeutel der gewunschten 
Titelverbindung als farl:>loses 01. 

5 lH-NMR: siehe Beispiel 1 CE-Isomer). 

10 

Beispiel 5 
(E,E)-2-Methoxyimino-2-{[2'-(l•-(4'''-chlorphenyl)-l•-methyl)­
iminooxymethyl]phenyl}essigsAure-n-pentylester · 

0,27 g (11 mmol) Natriumhydrid wurden in 50 ml Dimethylformamid 
vorgelegt. Man gab 1,7 g 4-Chloracetophenonoxim portionsweise zu 
und r\lhrte 30 Minuten bei Raumtemperatur. AnschlieSend tropfte 
man 3, o g ( 10 mmol) < E) -2-Methoxyimino-2- I ( 2 '-chlormethyl) - . 

15 phenyl]essigsaure-n•pentylester in 10 ml Dimethylformamid zu und 
lid 2. Stunden bei Raumten;>eratur ~en. Man goS auf kalte 2M 
Salzsaure und extrahierte mit Methyl-tert.-butyl-ether. Die ver­
einigten organischen Phasen wurden mit Wasser gewaschen, llber 
Na2S04 getroclmet und eingeengt. Nach saulenchromatographischer 

20 Reinigung an.Kieselgel (Methyl-tert.-hutylether/n-Hexan) erhielt 
man 3,5 g (80t) der Titelverl:>indung als farl:>loses 01. 

lH-NMR (CDCl3): rt= 0,84 (t, 3H); 1,16-1,36 {m, 4H); 1,53-1,72 (m, 
2H); 2,18 (s, 3H); 4,02 (s, 3H); 4,19 (t, 2H); 5,12 (s, 2Hl;" 

25 7,17-7,59 (m, BH) ppm. 

30 

Beispiel 6 . 
(E,E>-2-Methoxyimino-2-{[2'-(l•-(4'''-chlorphenyl)-l•-methyl)­
iminooxymeth,yl}phenyl}essigsauremonomethylamid 

2,0 g (4,6 mmol) (E,E)-2-Methoxyimino-2-{[2'-(l•-(4'''-chlor­
phenyl)-l•-methyl)iminooxymethyl]phenyl}essigs&ure-n-pentylester 
wurden in 50 ml Tetrahydrofuran gelOst, mit 20 ml 40 ttiger wasri­
ger MonomethylaminlOsung versetzt und 3 Stunden bei Raumtempera-

35 tur gerQhrt. An.schlieSend wurde mit Wasser versetzt und mit Me­
thyl-tert.-butyl-ether extrahiert. Die vereinigten organischen 
Phasen wurden mit Wasser gewaschen, llber Natriumsulfat getroclmet 

.und eingeengt. Man erhielt so 1,6 g (92 %) der Titelverbindung 
als weiSes Pulver vom Schmelzpunkt ll7-119oc • 

40 

,5 

lff-NMR (CDCl3): & = 2,17 (S, 3H)1 2,86 (d, 3H)1 3,94 (s, 3H); 5,11 
(S, 2H); 6,72 (s, br, lH)1 7,19-7,55 (m, 8H) ppm. 
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Beispiel 7 
(Z)-2-Methoxyitnl.no-2-{[2 '- (E)-(l•-·(4'' '-chlorphenyl)-1 •-methyl> -
iminooxymethyl]phenyl}essigsauremonomethylamid 

5 0,09 g (3,7 mmol) Natriumhydrid wurden in 10 ml Dimethylformamid. 
vorgelegt. Man gab 0158 g 4-Chloracetophenonoxim protionsweise zu 

-und r'lihrte 30 Minuten bei Raumtemperatur. AnschlieSend tropfte 
man 1,0·g (3,4 rmnol) CZ)~2-Methoxyimino-2-[(2'-chlormethyl)­

pheny1Jessigsaure-n-pentylester in 10 ml Dimethylformamid zu, 
10 lieS 30 Minuten bei Raumtemperatur IiUu'en, versetzte mit 10 ml 

Tetrahydrofuran und 10 ml- 40 \iger w&Sriger. MonomethylaminlOsung 
und lid 16 Stunden bei Raumtemperatur rilllren. Nach Versetzen mit 
Wasser wurde mit Methyl-tert.-bUtylether extrahiert. Die verein­
igten organischen Phasen wurden mit Wasser gewaschen, \1ber Natri-

15 umsulfat getrocknet und eingeengt. Nach saulenchromatographischer 
Reinigung an Kieselgel (Methyl-tert.-bUtyl-ether/n-Hexan) erhielt 
man 1,0 g (79!5 Ausbeute) .der Titelverbindung als beigefarbenes 
Pulver vom Schmelzpunkt 111-113oc. 

20 lH-NMR (CDC13): ~ = 2,23 (s, 3H); 2,80 (d, 3H); 4,04 (s, 3H); 5,39 
(s, 2H); 6,68 (s, br, lH); 7,30-7,55 Cm, SH) ppm. 

Beispiel 8 
(B, E)-2-Methoxyimino-2-{[2'-(1•-(4'' '-chlorphenyl>-P~methyl)-

25 iminooxymethyl ]phenyl}essigs!ureinonomethylamid 

zu einer LOsung von 8,4 g {0,022 mol) (Z)-2-Methoxy­
imino-2-{ [2 ' - ( E) - ( l " - ( 4 ' ' '-chlorpheny 1} -1 "-methyl) iminooxyme­
thyl] phenyl}essigsauremonometeylamid in 300 ml Toluol gab man 

30 50 ml einer gesattigten etheri·schen ChlorwasserstofflOsung und 
lid bei Raumtenperatur 4 Stunden stehen. Nach zusatz von Methyl­
tert. -:butylether wurde mit gesattigter NaHC03-LOsung und anschlie­
&md mit wasser ne\itralgewaschen, · die organische Phase abge­
trennt ~ 'Ober Na2so, getrocknet und eingeengt. · Nach sa.ulenchromato-

35 graphischer Reinigung an Kieselgel (Methyl-tert.-butylether/n-He­
xan) erhielt man 5,4 g (65 • Ausbeute) der Titelverbindung als 
farblose Kristalle vom Schmelzpunkt 117 bis 119oc. 

lH-NMR (CDCl3): 6 = 2,17 (S, 3H); 2,86 (d, 3H); 3,94 (s, 3H); 5,11 
40 (O, 2H), 6,71 (sbr, lH}; 7,19-7,55 (m, 8H) ppm. 

Beispiel 9 
2-(Chlormethyl)phenylglyoxylsaureamid 

45 16,5 g (92 nmol) 2-(Chlormethyl}benzaylcyanid~ 150 ml konzen­
trierte Salzsiure und 150 ml gesittigte etherische Chlorwasser­
stofflOsung wurden zusammengegeberi und 5 Stunden bei Raumtempera-

• 



• 

• 

W095/34526 PCTJEP9S/02013 

135 
tur ger'llhrt. Anschlie&md wurde auf Wa~i;ier gegossen, die organi­
sche Pha~e abgetrennt und die waSrige Phase mit Methyl-tert.-bu­
tyle~her extrahiert~ Die vereinigten organischen Phasen wurden 
mit Wasser gewaschen, \iber Natriumsulfat getrocknet und einge-

5 engt. Nach saulenchromatographischer Reinigung an Kieselgel (Me­
thyl-tert.-bueylet~er/n-Hexan) erhielt man 13,4 g (74' Ausl:>eute) 
der Titelverbi11dung a1s·beigefarbenes Pulver vom Sc:bmelzpunkt 
105-107oC. 

10 lH-NMR.(CDCl3): 6 = 4,90·(8, 2H); 5,79 (s, br, lH); 7,03 (s 1 br, 
lH); 7,46-7,69 (m, 3H); 8,02 (d, lH) ppm. 

15 

Beispiel 10 
2- (Chlormethyl) phenylglyoxy.lsAure-n-pentylester 

l, 5 g (7, 6 mmol) 2-(Chlormethyl)-phenylglyoxyls!ureamid wurde in 
200 ml n:....Pentanol vorgelegt. Anschlidend wurde.Chlorwasserstoff­
gas bis zur S!ttigung eingegast, wobei ~ich die Tenv;>eratur bis 
auf so0 c erwa.rmte. AnschlieSen.d wurde .noch 3 Stunden nachgerllhrt. 

20 Man engte den Ansatz •in, versatzte den R'll.ckstand mit Wasser und 
extrahierte mit Methyl-tert.-butylether. Die vereinigten organi-. 
schen Phasenwµrden mit Wasser gewaschen,, 'Ober Natriumsulfat ge­
trocknet und e~ngeengt. Nach saulenchromatographischer Reinigung 
an Kieselgel (Methyl-tert.-butylether/n-Hexan) erhielt man 1,1 g 

25 (54 % Ausbeute) der Titelverbindung als farbloses 01. 

·lH-NMR CCDCl3): 6 = 0,92 (t, 3H); 1,28-1,48 (m, 4H); 1,67-1,84 
(m, 2H)i 4,39 (t, 2H}; 5,03 (s, 2H)l 7,45-7,78 (m, 4H) ppm. 

30 Beispiel 11 
(E,E,E)-~-[[((2-<MethC>xyimino)-1,2-(dimethyl)etbylidenlaminoJ­

oxy]methyl]-a-methoxyimino-phenylessigsauramonomethylamid 

. Insgesamt 1,4 g (10 mmol) Kaliumcarbonat u:nd 0,7 g (5,4 mmol) 
35 CB,E)-2'."'Hydroxyimino-3-methoxyimino-butan wurden in 15 ml 

Dimethylformamid vorgelegt und 1 h bei sooc gerdhrt. Anschlidend 
wurden 1,5 g (5,0 mmol) (E)-2-Methoxyimi~-:-2-[2-chlormethyl)­

phenyl]essigslure~n-pentylester, gelOst in 5 ml Dimethylformamid 
·. zugegeben und insgesamt 48 h bei :Raumtemperatt~; gerCihrt. Man gab 

40 nun 20 ml 40 %ige w4Srige Moncmethyla.minlOsuns· ::u und lies l h 
bei :Raumtemperatur nachrilhren. Nach VeJisetzen :;,it Wasser wurde 
mit Methyl-tert.-butylether extrahiert. 'Die vereinigten organi­
schen Phasen wurden mit Wasser gewasc~, llber Natriumsulfat ge­
trocknet und eingeengt. Nach siulenchromatographischer Reinigung 

45 an Kieselgel (Methyl-tert.-butyl-ether/n-Hexan> erhielt man 1,5 g 
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(91 % Ausbeut.~f'der Titelverbindung aU>~WeiSes Pulver vom 
Schmelzpunkt · 67. bis 69°C. 

lH-NMR (CDCl3): 6 = 1,9·5 {s, JH); l,98 {s, JH); 2,90 (d, 3H); 3,92 

5 (s, 3Hl; 3,94 (s, 3H); 5,05 {s, 2H); 6,70 (s, br, lH); 7,13-7,45 
(m, 4H) ppm. 

Beispiel 12 
(E,E, El-2- [ [ [ [2- (Methoxyimino)-1- (methyl )-2- (phenyl) ethyliden}-

10 aminoJoxy]methyl]-a-methoxyimino-phenylessigsauremonomethylamid 

Insgesamt 2, 2 g C 16 mmol) Kaliumcarbonat und O, 65 g ( 3, 4 nunol) 
{E,E)-l-Phenyl-l-methoxyimino-propan-2-on-2-oxiin wurden in 30 ml 
Dimethylformamid vorgelegt und 1 Stunde bei 60°C gerO.hrt. An-

15 schlieSend wur~ 1,0 g (3,4 nunol) (E)-2-Methoxyimino-2-
[ (2-chlo~ethyl)phenyl]essigsaure-n-pentylester, gelOst in 20 ml 

Dimethylformamid, zugegeben und 28 ·s.tunden bei Raumtemperatur so­
wie 17 Stunden bei 60oc gerOhrt. Nach dem AbkQhlen gab man nun 
so ml Tetraeydrofuran sowiel5 ml 40 'igewa&rige Monomethylamin-

20 lOsung zu und lie8 24 Stunden bei Raumtemperatur nachr\ihren. Nach 
versetzen mit Wasser wurde mit Methyl-tert.-butylether extra- · 
hiert. Die vereinigten organischen Phasen wurden mit Wasser gewa­
schen, 'llber Natriumsulfat getroclcnet und eingeengt. Nach saulen­
chromatographischer Reinigung an Kieselgel (Methyl-tert.-butyl-

25 ether/n-Hexanl erh_ielt man 1,0 g (75 % Ausbeute) der Titel­
verbindung als weiSes Pulver vom Schmelzpunkt 127 bis 130°c. 

30 

lH-NMR (CDCl3): 6 = 2,10 (s, 3H}; 2,84 (d, 3H); 3,87 (s, 3H)~ 3,89 
(S, 3H); 4,91 (s, 2H); 6,62 (s, br, lH); 7,12-7,33 (m, 9H) ppm. 

Beispiel 13 
(E)-2-[[[l-Phenyl-1,2,4-triazol-3-yl]oxy]metbyl]-a-methoxyimino-
Phenylessigsaure-n-pentylester · -· 

35 0,80 g (5,0 mmol) 3-Hydroxy-1-Phenyl-1,2,4-triazol und 3,5 g 

(25 mmol) Kaliumcarbonat wurden in 40 ml Dimethylformamid vorge­
legt und 10 Minut·en bei Raumteirperatur gertlbrt. AnschlieSend gab 
man 1,5 g (5,0 mmol) (E)-2-Methoxyimino-2-[{2-chlormethyl)­
phenyl]essigs&ure-n-pentylester, gelOst in 10 ml Dimethylform-

40 &mid, sowie eine Spatelspitze Kaliumiodid zu und erwarmte 6 Stun~ 
den auf ioooc. Nach Versetzen mit Wasser wurde mit Methyl-tert·. -
butylether extrahiert. Die vereinigten organischen Phasen wurden · 
mit Wasser gewaschen, 'llber Natriumsulfat getrocknet und einge­
engt. Nach saulenchromatographischer Reinigung an Kieselgel (Me;. 

65 thyl-tert.-butyl-ether/n-Hexan) erhielt man 1,7 g (80 t Ausbeute) 
der Titelverbindung als gelbes 01. 

iii 
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1H-NMR CCDCl3): 6 = 0,83 (t, 3H)1 1,21-1,32 (m, 4H}; 1,60-1,71 
(m, 2H); 4,04 (S, 3H}; 4,23 (t, 2H); 5,26 (s, 2H}; 7,17-7,70 
(m, 9H); B,25 (s, lH) ppm. 

5 Beispiel 14 
(E)-2-[[[1-Phenyl-1,2,4-triazol-3-yl]oxy)methyl]-a-methoxyimino­
phenylessigsAuremonomethylamid 

1,5 g (3,6 mmol) des Pentylesters aus Beispiel 13 wurden in 50 ml 
10 Tetrahydrofuran gelOst, mit 10 ml 40 tiger waSriger MOnomethyl­

aminlOsung versetzt und 16 Stunden bei Raumtemperatur geruhrt. 
AnschlieSend.wurde mit Wasser versetzt, mit Methyl-tert.-butyl­
ether extrahiert, die organieche Phase mit Wasser gewaschen, Uber 
Natriumsulfat getrocknet und einrotiert. Als R'llckstand verblieben 

15 1,1 g (86 % Ausbeute) der Titelverbindung als gelbes 01. 

20 

25 

30 

35 

40 

,5 

lH-NMR (CDCl3): 6: 2,90 (d, 3H); 3",96 (s, 3H); 5,30 (s, 2H); 6,87 
(s, br, lH); 7,25-7,68 {m, 9H)7 8,21 (S, iH) ppm. 
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Patentanspruche 

1. Verfahren zur Herstellung von a-Methoxyiminocarbonsaure-
5 methylamiden der. Formel I , 

10 

r:.H-yl Xn. 

C==NOCH3 I . 
(I} 

o==c-NHCH3 
in der 

x Nitro, Trifluormethyl, Halogen, C1-C4-Alkyl oder 
15 C1-C4-Alkoxy bedeutet, 

20 

25 

30 

35 

n o oder eine ganze Zahl vmi 1 bis 4 bedeutet, wobei die 
Reste x verschieden sein kOnnen, werm n -> 1 ist, und w~­
bei 

Y f'llr einen·c-organischen Rest steht, 

durch Pinner-umsetzung eines Acylcyanids der Formel II 

YJ?-~ 
c==o 

(II) 

I 
CN. 

mit einem Alkohol und anschlieSende omsetzung des bei der 
Pinner-Reaktion gebildeten Esters der Formal IV 

C===O 
(IV) 

. I o==c-oR 

'O . a) mit Hydroxylamin zum oxim der Formel v, 

•s C==NOH 

I 
(V) 

o==c-oa 

11111111111111 llllrlllll 111111 · 
* C L M S * 
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Methylierung von V zum Oximether der Fennel VI 

5 
y~x. 

C=NOCH3 

I 
(VI) 

o===c-oR 
oder 

10 b) mit 0-Methylhydrexylamin zum Oximether der Fennel VI 

15 

und anschlieBende Umsetzung von VI mit Methylamin, dadurch 
gekennzeichnet, d.a.S man bei der Pinner-Reaktion einen Alkohel 
der Fermel III 

R-OH · (III) 

-verwendet, dessen Siedepunkt Oberhalb ven 75oC liegt. 

20 2. verfahren zur Herstellung von a-Me~hoxyiminecarbons4ure­
methylamiden derFormel I gemaS Anspruch 1, durch Pinner­
umsetzung eines Acylcyanids der Formel II 

25 

c==o (II) 

I 
CN 

3 0 mi t _einem Alkoho+ und anschlie&mde umsetzung des bei der 
Pinner-Reakti.en gebildeten Gemisches aus dem Ester der 
Formel 'IV 

35 
-~ ~ Xn 

y . 

c==o (IV) 

I 
o==c-oa 

40 und dem Amid der Forme" -:.v• 

y~x. 
c==o (IV') 

45 I 
o-c-NH2 

I llllllHlllll lllll lllll II llll . * C L M S .. * 
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10 

15 

20 

25 

1,0 
al mit lfydroxylamin zum Oxim der'.Formel v, y;y-X. . 

C=NOH cvr 
I o-c-oa 

Methylierung von V zum Oxill!ether der Formel VI 

C=NOCH3 

I 
(VI) 

o-c-oa 

oder 

b) mit 0-Methylhydroxylamin zum Oximether der Formel VI 

und anschlidende Umsetzung von VI.mit Methylamin., dadurch. 
gekennzeichnet, da8 der man bei der Pinner-Reaktion einen 
Alkohol der Formel III 

R-OH (III) 

.verwendet, dessen Siedepunkt oberhalb von 75oc· liegt. 

3 • verfahren zur Herstellung von a-Methoxyiminocarbons!.uremethy-
3 O lamiden der Formel I nach Anspruch l oder 2, dadurch gekenn­

zeichnet, da& man die Umsetzung zum oxim der Formal v in Ge­
genwart desjenigen Alkohols III durchftlhrt, der bei der Pin­
ner-Reaktion verwendet wurde. 

35 4. Verfahren zur Herstellung von a-Methoxyiminocarbonsauremeth.v­
lamiden der Formal I nach Anspruch l oder 2, dadurch gekenn­
zeichnet~ daS man die Uniset~g zum oximether der Formel VI 
in Gegenwart desjenigen Allcohols III durchfllhrt, der bei der 
Pinner-Reaktion verwendet wurde. 

40 

45 

5. Verfahren nach den AnsprOchen 1 bis 4, dadurch gekennzeich­
net, daS man ei~en Alkohol III verwendet, dessen Siedepunkt 
oberhalb von gooc liegt. 

l llllllHl\ll\ llll\ l\lll ll ''" ; * C l M S . 
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6. Verfahren zur Herstellunq von a-Methoxyiminocarbonsaure­

methylamiden der Foxmel IA 

(IA) 

10 in der die Substituenten und der Index die folqende Bedeutunq 
haben: 

15 

20 

25 

30 

35 

X Nitro, Trifluormethyl, Baloqen, C1-C4-Alkyl oder 
C1-CrAlkoxy, 

n 0 oder eine qanze Zahl von l bis 4, wobei die Reste X 
verschieden sein konnen, wenn n > l ist, 

Wasserstoff, Hydroxy, Mercapto, Cyano, Nitro, Haloqen, 
gqf. subst. Alkylsulfonyl, qgf. subst. Alkylsulfonyloxy, 
ggf. subst. CycloaJ.kyl, qg-f. subst. Aryloxy, qqf. subst. 
Arylsulfonyl, qgf. subst. Arylsulfonyloxy, gqf, subst. 
Beterocyclyl oder ggf. subst. Hetaryloxy, 

0 

~<¢-o- oder 

o 

Ra Cyano, Nitro, Halogen, c1-c4-Alky1, c1-C4-Balogenalkyl, 
C1-C4-Alkoxy oder C1-C4-Halogenalkoxy, 

m O oder eine qanze Zahl ~n l bis 4, wobei.die Reste Ra 
verschieden sein k6nnen, wenn m > l ist, 

RI:> Wasserstoff, 

qqf. subst. Alkyl, Cycloalkyl, Alkenyl, Cyoloalkenyl, 
40 Alkinyl, Heterooyclyl, Alkylcarbonyl, Cycloalkylcarbonyl, 

Alkenylcarbonyl, Alkinylcarbonyl, Heterocyclylcarbonyl, 
Alkoxycarbonyl, Aryl, Betaryl, Arylcarbonyl, Hetaryl­
carbonyl, Arylsulfonyl, Hetarylsulfonyl oder eine Gruppe 
C(R')•NOR"; 

45 
R' Wasserstoff, Hydroxy, Cyano, Nitro, Amino, Haloqen, 

BERJCHTIGTES BLATT (REGEL 91) 
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ggf• subst. Alkyl, Alkoxy, Alky,ithio, Alkylamino, 
DialkYlaniino, Alkenyl, Alkenylo~, Alkenylthio, Alkenyla­
mino, Alkinyl, Alkinyloxy, Alkinylthio, Alkinylamino, 
Cycloalkyl, Cycloalkoxy, Cycloalylthio, Cycloalkylamino, 
Cycloalkenyl, Cycloalkenyloxy, Cycloalkenylthio, Cycloal­
kenylamino, Heterocyclyl, Heterocyclyloxy, Heterocyclylt­
hio, Heterocyclylamino, Aryl, Aryloxy, Arylthio, Aryl­
amino, Heteroaryl, Heteroaryloxy, Heteroarylthio oder He­
teroarylaminor 

R• wasserstoff, 

ggf. subst. Alkyl, Cycloallc:yl, Alkenyl, Alkinyl, Hetero­
cyclyl, Aryl oder Heteroaxyl, 

Re die unter Jtb genannten Gruppen oder 

oder 

HYdroxy, Cyano, Nitro, Amino, Halogen, 

ggf. subst. Alkoxy, Allc:ylthio, Alkylamino, Dialkylamino, 
Aryloxy, Arylthio, Arylamino, Hetaryloxy, Hetarylthio 
oder Hetarylamino; 

Rb und Re gemeinsam mit dem C-Atom, an das sie gebunden sind 
ein carbocyclischer oder heterocyclischer Ring, durch Pinner­
umsetzung eines Acylcyanids der Formal IIA 

R'-CBRX., 
c==o 

{IIA) 

I 
CN 

mit einem Alkohol und anschlie8ende Umsetzung des bei der 
IVA, 

(IVA) 

'5 a) mit Hydroxylamin zum Oxim der Foniel VA, 

I lllllll llllll lllll lllll II llll 
* C L M S * 
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.·J?-~ Xn 
Rl-CH2 

·c==NOH (VA) 
5 I 

o===c-oR 
I 

Methylierung von VA zum Oximether der Formel VIA 

10 .J?-~ Xn 
Rl-CH2 

C==='NOCH3 

I 
(VIA) 

o=c-oR 
15 oder 

b) mit 0-Methylhydroxylalilin zum Oximether der Formel VIA . 

und anschlieSende umsetzung von VIA mit Methylamin, dadurch 
20 gekennzeichnet, daS man bei der Pinner-Reaktion einen Alkohol 

der Formal III 

R-OH (III) 

25 verwende·t, dessen Siedepunkt oberhalb von 75°C liegt. 

30 

35 

40 

7. ·verfahren zur Herstellung von a-Methoxyiminocarbonsaure­
methylamiden der Formal IA gema!. Anspruch 6, durch Pinner-um­
setzung eines Acylcyanids derFomel IIA 

(IIA) 

mit einem Alkohol un:d anschlidende umsetzung des bei der 
Pinner-Reaktion gebildeten Gemisches aus dem Ester der 
Formel IVA 

(IVA) 

45. 

und dem Amid der Pormel IV' A 

I llllllHlllll 11111 11111111111 
* C L M S * 
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(IV'A) 

.a) mit Hydroxylamin zum OXim der Formel VA, 

(VA) 

. Metllylierung von VA zum OXimether der Formel VIA 

R · Xn 

Rl-CH2 . 

C=NOCH3 

I 
(VIA) 

o===c-OR 

oder 

b) mit 0-Methylh.ydroXYlamin zum Oximether der Formel VI 

und anschlie&ende umsetzung von VIA mit Methylamin, dadurch 
gekennzeichnet, da8 der man bei der Pinner-Reaktion einen 

30 Alkohol der Fennel· III 

35 

R-OH (III) 

verwendet, dessen Siedepunkt oberhalb von 75°C liegt. 

8. Verfahren zur Herstellung von a-Methoxyiminocarbonsauremethy­
lamiden der Formel IA nach Anspruch 6 oder 7, dadurch gekenn­
zeiclµlet, da.S man die umsetzung zum OXim der Forme;J. VA in Ge-

• 

genwart desjenigen Alkohols III ~urchffihrt, der bei der Pin- h 

40 ner-Reaktion verwendet wurde. 

9. verfabren zur Herstellung von a-Methoxyiminocarbonsiure­
metllylamiden der Formel IA nach.Aiispruch 6 oder 7, dadurch 
gekennzeichnet, dd man die umsetzung zum Oximether der For-

.45 mel VIA in Gegenwart desjenigen.Alkohols III durchfllhrt, der 
bei der Pinner-Reaktion verwendet wurde. 

' \11\11\ """ Ill\\ \\1\1 \\ \II\ * C L M S * 
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10. Verfahren nach den AnsprUchen 6 bis 9, dadurch gekennzeich­

net; daS man einen Alkohol III verwendet, dessen Siedepunkt 
oberhalb von 90°C liegt. 

5 11. a-Ketoester der Formel IVA gemaS Anspruch 6. 

12. a-Oxim-ester der Formel VA gemU Anspruch 6. 

13. a-Methoxyiminocarbonsaureester der Formel VIA gemU An-
10 spruch 6. 

14. a-Ke· Jamide der Formel IV' A gem!S Anspruch 7. 

15. Verfahren zur Herstellung von a-Ketoestern. der Formel IVA ge-
15 mas Anspruch 6, dcidurch gekennzeicbnet, daS man ein entspre-

20 

chen.des Acylcyanid der Formel _IIA gem!S Anspruch 6 im Sinne 
der Pinner-Reaktion in einem inerten. LOsungsmittel in Gegen­
·wart einer SAure mit einem Alkohol der Formel III gein4S ~­
spruch 1 umsetzt. 

16. Verwendung der.Verbindungen. der Formeln.IVA, VA oder VIA ge­
ma.s Anspruch 6 oder der Formel IV'A getnaS Anspruch 7 zur Her­
stellung von a-Methoxyiminocarbonsauremethylamiden. 

25 17. Verf ahren zur Herstellung von a-Methoxyiminocarbonsaure­
methylestern der Foxmel I' 

30 

35 

~Xn 
Y-'j'" 

C==NOCH3 

I 
o-c-OCH3 

(I I) 

dadurch gekennzeiclinet, dd man einen Oximether der Formel VI 
gem48 Ans~h 1 in Gegenwart einer SAure mit Methanol um­
setzt. 

18. Verwendung der Verbindungen der Formeln IVA,. VA oder VIA ge­
mas Anspruch 6 oder . der Formal IV' A gem!& Anspruch 7 zur Her-

40 stellung von a-Methoxyiminocarbonsauremethylestern der For­
mel I' gemAS Anspruch 17 • 

45 
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