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N-Acylsulfonamidy a jejich pouziti pro ochranu kulturnich rostlin

Oblast techniky

Vynélez se tyka technické oblasti prostedkii pro ochranu rostlin, konkrétn€ pouZiti safeneri proti
fytotoxickym vedlej$im (€inkim pesticidii, obzv1asté herbicidii, u kulturnich rostlin. Obzv1aste
se tyka pouziti kombinaci G¢innéa latka—antidotum (=G¢inna latka-safener), které jsou obzvlasté
vhodné proti konkurujicim $kodlivym rostlinam v kulturdch uZitkovych rostlin.

Dosavadni stav techniky

P¥i pouziti prostfedkii pro oSetfent rostlin, obzvlasté herbicidii proti $kodlivym rostlinim v kultu-
rach rostlin, se mohou vyskytovat nezadouci poskozeni kulturnich rostlin. Obzvlas$té kdyZ nejsou
herbicidy pro kulturni rostliny Gplng pfijatelné (selektivni), daji se tyto herbicidy pouZit pouze
omezené. Nemohou proto byt pouzivany v mnohych kulturach viibec, nebo pouze v tak malych
aplika¢nich mnozstvich, Ze nenf zajistén pozadovany herbicidni G¢inek vici Skodlivym rostlinam.
Specielné se nemiize pouzit mnoho herbicidi zfady sulfonylmo€oviny dostatetné selektivné
proti 3kodlivym rostlindm v kukufici, ryZi a obili. Je proto Zadouci fytotoxicitu herbicidi na
kulturnich rostlinach pokud mozno vylougit nebo sniZit. Slou€eniny, které jsou vhodné k redukci
fytotoxickych vedlej$ich G&inkd herbicidi na kulturnich rostlinach se nazyvaji safenery nebo
antidota.

Z US 3 498 780 jsou zndmé 1,4—substituované arylsulfonamidy a jejich herbicidni Cinek pfi
postupu pred vzejitim. US 4 266 078 popisuje pouZiti N-acylsulfonamidi jako safeneri pro thio-
karbamatové a halogenacetanilidové herbicidy, pouZivané pti postupu pfed vzejitim; pouZiti jako
safeneru pro herbicidy, G&inné pfi postupu po vzejiti, nejsou ztohoto spisu znamé. V US
4 434 000 jsou popsané N-benzensulfonylkarbamaty jako safenery pro moCovinové herbicidy.
7 EP-A 365 484, EP-A 597 807 a EP-A 600 836 jsou znamé N—acylsulfamoylfenylmoCoviny a
jejich pouziti jako safenert pro diverzni téidy herbicidd.

Podstata vynalezu

Zcela neodekavand nové experimentalni prace nyni ukazaly, Ze N—(acylsulfamoylfenyl)alkan-
amidy jsou vyborné vhodné k tomu zieteln& sniZit nebo zcela potlagit fytotoxické vedlejsi ucinky
pesticidii, naptiklad herbicidii, pouzivanych pfi postupu po vzejiti, napiiklad sulfonylmocovin
nebo imidazolinoni, piisobicich jako inhibitory acetolaktatsyntetdzy (ALS—inhibitory), nebo inhi-
bitorti biosyntézy mastnych kyselin, jako jsou derivaty (hetero)aryloxyfenoxykarboxylovych
kyselin, na kulturni rostliny, jako je kukufice, ryZe a obili.

Predmétem predlozeného vynalezu tedy je pouziti slou¢enin obecného vzorce I
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znadi vodikovy atom, uhlovodikovy zbytek s az 12 uhlikovymi atomy, uhlovodikoxyzbytek
s a7 8 uhlikovymi atomy nebo uhlovodikthiozbytek s aZ 8 uhlikovymi atomy, pfi¢emZ kazdy
z posledn& jmenovanych tfi zbytki je nesubstituovany nebo substituovany jednim nebo vice
stejnymi nebo riznymi zbytky ze skupiny zahrnujici atom halogenu, kyanoskupinu, nitro-
skupinu, aminoskupinu, hydroxyskupinu, karboxyskupinu, formylovou skupinu, karbon-
amidovou skupinu, sulfonamidovou skupinu a zbytky vzorce -Z°-R°,

zna&i vodikovy atom nebo alkylovou skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy, nebo

a R* spole&né se skupinou vzorce ~CO-N- znali zbytek tii¢lenného az osmiclenného nasyce-
ného nebo nenasyceného kruhu,

znadi v piipadg, Ze n = 1, nebo nezavisle na sob¢, kdyz n je vetsi nez 1, atom halogenu,
kyanoskupinu, nitroskupinu, aminoskupinu, hydroxyskupinu, karboxyskupinu formylovou
skupinu, skupinu CONH,, skupinu SO,NH, nebo zbytek —7°-R",

znadi vodikovy atom nebo alkylovou skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy,

zna&i v piipadé, Zze n= 1, nebo nezéavisle na sob&, kdyz m je ve€t3i nez 1, atom halogenu,
kyanoskupinu, nitroskupinu, aminoskupinu, hydroxyskupinu, karboxyskupinu, skupinu
CHO, skupinu CONH,, skupinu SO,NH, nebo zbytek —Z°-R°,

znadi uhlovodikovy zbytek nebo heterocyklylovy zbytek, pfiemz kazdy zobou zbytki
muiZe byt nesubstituovany nebo substituovany jednim nebo vice stejnymi nebo riznymi
substituenty ze skupiny zahrnujici atom halogenu, kyanoskupinu, nitroskupinu, aminoskupi-
nu, hydroxyskupinu, alkylaminoskupinu a dialkylaminoskupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy
v kazdém alkylu, nebo zna&i alkylovy zbytek, ve kterém je vice nesousedicich methyleno-
vych skupin nahrazeno kyslikovym atomem,

a R® zna&i nezavisle na sob& uhlovodikovy zbytek nebo heterocyklylovy zbytek, pfiCemz
kazdy zobou zbytkéi miZe byt nesubstituovany nebo substituovany jednim nebo vice
stejnymi nebo riiznymi substituenty ze skupiny zahrnujici atom halogenu, kyanoskupinu,
nitroskupinu, aminoskupinu, hydroxyskupinu, fosforylovou skupinu, halogenalkoxyskupinu
s 1 aZ 4 uhlikovymi atomy, alkylaminoskupinu a dialkylaminoskupinu s 1 az 4 uhlikovymi
atomy v kazdém alkylu, nebo znagi alkylovy zbytek, ve kterém je vice nesousedicich
methylenovych skupin nahrazeno kyslikovym atomem,

znaéi divalentni skupinu vzorce —O-, —-S—, -CO-, -CS—, -CO-0O-, -CO-S~, -O-CO-,
~$-CO-, -80-, —SO,~, -NR'—, <CO-NR'~, -NR'-CO~, ~SO,-NR'- nebo -NR™-SO,-,
piitem? vpravo uvadéna vazba odpovidajici divalentni skupiny je vazba ke zbytku R*
a pritemz R" v posledné jmenovanych péti zbytcich znagi nezavisle na sobé vodikovy atom,
alkylovou skupinu s 1 aZ 4 uhlikovymi atomy nebo halogenalkylovou skupinu s 1 az 4 uhli-
kovymi atomy,

a Z° znadi nezavisle na sob& pfimou vazbu nebo divalentni skupinu vzorce ~O-, —S—, -CO-,
~CS~, -CO-O-, -CO-S—, -0-CO—, -$-CO-, ~SO—, ~SO,~, -NR'~, -CO-NR -, -NR'-CO-,
—SO,~NR’- nebo —-NR"=SO,—, pfi¢emz vpravo uvadénd vazba odpovidajici divalentni skupiny
je vazba ke zbytku R, poptipadé R® a piicemz R’ v posledn& jmenovanych péti zbytcich znagi
nezéavisle na sob& vodikovy atom, alkylovou skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy nebo
halogenalkylovou skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy,

znadicelé ¢islo0az4 a

znadi celé &islo 0 az 5,
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nebo jejich soli jako safenerd pro ochranu kulturnich rostlin pfed fytotoxickymi vedlejsimi
Gginky pesticidu.

Alkylova skupina, alkoxyskupina, halogenalkylové skupina, halogenalkoxyskupina, alkylamino-
skupina a alkylthioskupina, jakoZ i odpovidajici nenasycené a/nebo substituované skupiny v uhli-
kové kostte, uvadéné v obecném vzorci I a v dale pouZivanych obecnych vzorcich, mohou byt
vizdy linearni nebo rozvétvené. KdyZ neni specielng udéno, jsou u téchto zbytkd vyhodné nizsi
uhlikové struktury, napiiklad s 1 az 4 uhlikovymi atomy, popfipadé u nenasycenych skupin se 2
aZ 4 uhlikovymi atomy. Alkylové zbytky, také ve sloZenych vyznamech, jako je napfiklad
alkoxyskupina, halogenalkylova skupina a podobn&, znaCi napiiklad methylovou skupinu,
ethylovou skupinu, n—propylovou skupinu, i-propylovou skupinu, n-butylovou skupinu,
i—butylovou skupinu, t-butylovou skupinu, 2-butylovou skupinu, pentylové skupiny, hexylové
skupiny, jako je n-hexylova skupina, i—hexylova skupina a 1,3-dimethylbutylova skupina
a heptylové skupiny, jako je n-heptylova skupina, 1-methylhexylova skupina a 1,4—dimethyl-
pentylovd skupina; cykloalkylova skupina znali karbocyklicky nasyceny kruhovy systém,
napiiklad se 3 az 8 uhlikovymi atomy, napiiklad cyklopropylovou, cyklobutylovou, cyklopenty-
lovou, cyklohexylovou skupinu a podobng; alkenylové, alkinylové a cykloalkenylové skupiny
maji vyznam k alkylim a cykloalkylim odpovidajicich moznych nenasycenych zbytkd; alkenyl
znaéi napiiklad allyl, 1-methylprop—2—en—1-yl, 2-methyl-pro—2—-en—1-yl, but-2—en—1-yl, but-
3-en-1-yl, 1-methyl-but-3—-en—1-yl a 1-methyl-but-2—en—1-yl; alkinyl zna¢i napfikiad
propargylovou skupinu, but-2—in—1-yl, but-3—in—1-yl a 1-methyl-but-3—in-1-yl a cykloalkenyl
je naptiklad cyklopentenyl nebo cyklohexenyl. Alkenylova skupina ve formé ,,(C3-C,)-alkenyl®
nebo ,,(C;—Cg)-alkenyl“ zna¢i vyhodn& alkenylovy zbytek se 3 az 4, popfipadé se 3 az 6
uhlikovymi atomy, u kterého dvojna vazba neni na uhlikovém atomu, ktery je spojen s ostatni
&asti molekuly slougeniny obecného vzorce I (,,yl“—poloha). Odpovidajici plati pro (C3—Cy)-
alkinyl a podobné.

Halogen znali napfiklad fluor, chlor, brom nebo jod. Halogenalkylové, halogenalkenylova
a halogenalkinylovd skupina zna&i halogenem, vyhodné fluorem, chlorem a/nebo bromem,
obzvlasté fluorem nebo chlorem, &asteén& nebo Uplné substituovanou alkylovou, alkenylovou,
poptipadé alkinylovou skupinu, jako je naptiklad —CF;, ~CHF,, -CH,F, —~CF,CF, —CH,FCHCl,,
—CCl;, -CHCl,, —CH,CH,CI; halogenalkoxyskupina je napfiklad ~OCF;, —OCHF,, ~OCH,F,
—~OCF,CF;, -OCH,CF; a -OCH,CH,Cl. Odpovidajici plati pro halogenalkenylové skupiny a jiné
halogeny substituované zbytky.

Uhlovodikovy zbytek je ptimy, rozvétveny nebo cyklicky a nasyceny nebo nenasyceny, alifatic-
ky nebo aromaticky uhlovodikovy zbytek, napiiklad alkylova, alkenylova, alkinylova, cyklo-
alkylova, cykloalkenylovéa nebo arylova skupina, vyhodné alkylova, alkenylova nebo alkinylova
skupina s az 12 uhlikovymi atomy, cykloalkylové skupina se 3 az 6 atomy v kruhu nebo fenylova
skupina. Odpovidajici plati pro uhlovodikoxyskupinu a uhlovodikthioskupinu.

Arylova skupina zna¢i monocyklicky, bicyklicky nebo polycyklicky aromaticky systém, napfi-
klad fenylovou skupinu, naftylovou skupinu, tetrahydronaftylovou skupinu, indenylovou skupi-
nu, indanylovou skupinu, pentalenylovou skupinu, fluorenylovou skupinu a podobng, vyhodné
fenylovou skupinu; aryloxyskupina zna¢i vyhodn& oxyzbytek, odpovidajici uvedené arylové
skuping, obzvlasté fenoxyskupinu.

Heteroarylovy nebo heteroaromaticky zbytek zna¢i monocyklicky, bicyklicky nebo polycyklicky
aromaticky systém, ve kterém alespoii jeden kruh obsahuje jeden nebo vice heteroatomd, jako je
napiiklad pyridylova, pyrimidinylova, pyridazinylova, pyrazinylova, thienylova, thiazolylova,
oxazolylova, furylova, pyrrolylova, pyrazolylova a imidazolylovéa skupina. V pfipadé substituce
jsou zde zahrnuty také obzvlasté bicyklickymi nebo polycyklickymi aromatickymi nebo cyklo-
alifatickymi kruhy anelované sloudeniny, napfiklad chinolinylova skupina, benzoxazolylova
skupina a podobng&. Heteroarylovy zbytek zahrnuje také heteroaromaticky kruh, ktery je vyhodné
pétilenny nebo Sesti¢lenny a obsahuje 1, 2 nebo 3 heteroatomy, obzvlasté ze skupiny, zahrnujici
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dusik, kyslik a siru. V substituovaném piipadé miZze byt heteroaromaticky kruh také benzo-
kondenzovany.

Heterocyklicky zbytek (heterocyklyl) nebo kruh (heterocyklus) miZe byt nasyceny, nenasyceny
nebo heteroaromaticky; obsahuje vyhodné jeden nebo vice heteroatomii v kruhu, vyhodné ze
skupiny, zahrnujici dusik, kyslik a siru; vyhodné je to alifaticky heterocyklylovy zbytek 3 az 7
atomy v kruhu a s aZ 3 heteroatomy v kruhu, nebo heteroaromaticky zbytek s 5 nebo 6 atomy
v kruhu a obsahuje 1, 2 nebo 3 heteroatomy. Zbytek muze byt napiiklad vySe definovany hetero-
aromaticky zbytek nebo kruh, nebo je to parcielné hydrogenovany zbytek, jako je oxiranylova
skupina, pyrrolidylova skupina, piperidylova skupina, piperazinylova skupina, dioxolanylova
skupina, morfolinylovéa skupina a tetrahydrofurylova skupina. Jako substituenty pro substituo-
vany heterocyklicky zbytek ptichazeji v ivahu dale uvadéné substituenty a dodate¢né také
oxoskupina. Oxoskupina se miiZe také vyskytovat na heteroatomech kruhu, které mohou existo-
vat v rliiznych oxidaénich stupnich, napiiklad u dusiku a siry.

Kdyz jsou substituce definované jako ,.jednim nebo vice zbytky ze skupiny zahrnujici®, zahrnuje
toto jak substituci jednim nebo vice stejnymi zbytky, tak také jednoduchou nebo vicenasobnou
substituci riznymi zbytky.

Substituované zbytky, jako jsou substituované uhlovodikové zbytky, napiiklad substituovana
alkylova skupina, alkenylova skupina, alkinylova skupina, arylova skupina, fenylova skupina
nebo benzylova skupina, nebo substituovana heterocyklylova skupina, znaci napfiklad substituo-
vané zbytky, odvozené od nesubstituovaného zakladniho skeletu, pfi¢emZ substituenty mohou
byt naptiklad jeden nebo vice, vyhodné 1, 2 nebo 3 zbytky, ze skupiny zahrnujici atom halogenu,
alkoxyskupinu, halogenalkoxyskupinu, alkylthioskupinu, hydroxyskupinu, aminoskupinu, nitro-
skupinu, kyanoskupinu, azidovou skupinu, alkoxykarbonylovou skupinu, alkylkarbonylovou
skupinu, formylovou skupinu, karbamoylovou skupinu, monoalkylaminokarbonylovou skupinu,
dialkylaminokarbonylovou skupinu, substituovanou aminoskupinu, jako je acylaminoskupina,
alkylaminoskupina a dialkylaminoskupina, alkylsulfinylovou skupinu, halogenalkylsulfinylovou
skupinu, alkylsulfonylovou skupinu, halogenalkylsulfonylovou skupinu a v pfipadé cyklickych
zbytkil také alkylovou a halogenalkylovou skupinu, jakoZ i uvedenym nasycenym uhlovodiky
obsahujicim nasycenym zbytkim odpovidajici nenasycené alifatické zbytky, jako je alkenylova
skupina, alkinylova skupina, alkenyloxyskupina, alkinyloxyskupina a podobné. U zbytki
s uhlikovymi atomy jsou vyhodné zbytky s 1 az 4 uhlikovymi atomy, obzvlast¢ s 1 nebo 2
uhlikovymi atomy. Vyhodné jsou pfi tom zpravidla substituenty ze skupiny zahrnujici halogeny,
naptiklad fluor a chlor, alkylovou skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy, piedev§im methylovou a
ethylovou skupinu, halogenalkylovou skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy, pfedevsim trifluor-
methylovou skupinu, alkoxyskupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy, pfedevSim methoxyskupinu
nebo ethoxyskupinu, halogenalkoxyskupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy, nitroskupinu a kyano-
skupinu. Obzvlasté vyhodné jsou pii tom jako substituenty methylova skupina, methoxyskupina a
atom chloru. Popfipadé substituovana fenylova skupina je vyhodné fenylova skupina, ktera je
nesubstituovana nebo jednou nebo vicekrat, vyhodné aZ tiikrat substituovand stejnymi nebo
riznymi zbytky ze skupiny zahrnujici atom halogenu, alkylovou skupinu s 1 az 4 uhlikovymi
atomy, alkoxyskupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy, halogenalkylovou skupinu s 1 az 4 uhlikovymi
atomy, halogenalkoxyskupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy a nitroskupinu, naptiklad o—, m—a p-
tolylova skupina, dimethylfenylové skupiny, 2—, 3— a 4—chlorfenylova skupina, 2— 3- a 4-
trifluorfenylova a ~trichlorfenylova skupina, 2,4, 3,5—, 2,5— a 2,3—dichlorfenylova skupina a o—,
m-— a p—methoxyfenylova skupina.

Monosubstituovana nebo disubstituovana aminoskupina zna¢i chemicky stabilni zbytek ze skupi-
ny zahrnujici substituované aminoskupiny, které jsou N—substituované jednim, poptipadé dvéma
stejnymi nebo riznymi zbytky ze skupiny zahrnujici alkylovou skupinu, alkoxyskupinu, acylo-
vou skupinu a arylovou skupinu; vyhodné zna¢i monoalkylaminoskupinu, dialkylaminoskupinu,
acylaminoskupinu, arylaminoskupinu, N-alkyl-N-arylaminoskupinu, jakoz i N-heterocyklen;
pfi tom jsou vyhodné alkylové zbytky s 1 az 4 uhlikovymi atomy; arylova skupina je pii tom
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vyhodné fenylova skupina nebo substituovana fenylova skupina; pro acylovou skupinu plati dale
uvedena definice, vyhodna je alkanoylova skupina s 1 az 4 uhlikovymi atomy. Totéz plati pro
hydroxylaminoskupinu a hydrazinoskupinu.

Predmétem piedloZeného vynalezu jsou také vSechny stereoizomery, které jsou zahrnuty
v obecném vzorci I a jejich smési. Takové slouCeniny obecného vzorce I obsahuji jeden nebo
vice asymetrickych uhlikovych atomi nebo také dvojnych vazeb, které nejsou v obecném vzorci
I zv14t& uvadény. MoZné stereoizomery, definované svoji specifickou prostorovou formou, jako
jsou enantiomery, diastereomery a Z— a E-izomery, jsou vSechny zahrnuté v obecném vzorci I
a mohou se ziskat pomoci obvyklych metod ze smési stereoizomeri nebo se mohou vyrobit také
pomoci stereoselektivnich reakci v kombinaci s pouZitim stereochemicky &istych vychozich
latek.

Slougeniny obecného vzorce I mohou tvofit soli, u kterych je vodikovy atom skupiny —SO,-NH,
to znamena v piipadé, ze R*= H, nebo také jiné kyselé vodikové atomy (napiiklad z COOH
a podobng), nahrazené kationtem, vhodnym pro zemédélstvi. Tyto soli jsou napfiklad kovové
soli, vyhodné soli s alkalickymi kovy nebo s kovy alkalickych zemin, obzvlasté sodné a draselné
soli, nebo také soli amonné nebo soli s organickymi aminy. RovnéZ muiZze tvorba soli probihat
navazanim kyseliny na bazické skupiny, jako je napfiklad aminoskupina a alkylaminoskupina.
Vhodnymi kyselinami jsou pro to silné anorganické a organické kyseliny, napiiklad kyselina
chlorovodikova, kyselina bromovodikova, kyselina sirova nebo kyselina dusi¢na.

Z hlediska vy33iho ochranného uéinku a/nebo lepSi vyrobitelnosti jsou zvlasté zajimavé
sloudeniny podle pfedlozeného vynalezu a jejich soli obecného vzorce I, ve kterém

R' znadi vodikovy atom, alkylovou skupinu s 1 az 12 uhlikovymi atomy, alkenylovou skupinu
se 2 az 8 uhlikovymi atomy, alkinylovou skupinu se 2 az 8 uhlikovymi atomy, cyklo-
alkylovou skupinu se 3 aZ 8 uhlikovymi atomy, cykloalkenylovou skupinu se 3 az 8 uhliko-
vymi atomy, alkoxyskupinu s 1 az 8 uhlikovymi atomy, alkenyloxyskupinu se 2 az 8 uhliko-
vymi atomy, alkinyloxyskupinu se 2 az 8 uhlikovymi atomy, cykloalkoxyskupinu se 3 az 8
uhlikovymi atomy, cykloalkenyloxyskupinu se 3 az 8 uhlikovymi atomy, alkylthioskupinu s
1 az 8 uhlikovymi atomy, alkenylthioskupinu se 2 aZ 8 uhlikovymi atomy, alkinylthioskupi-
nu se 2 aZ 8 uhlikovymi atomy, cykloalkylthioskupinu se 3 az 8 uhlikovymi atomy, cyklo-
alkenylthioskupinu se 3 az 8 uhlikovymi atomy, arylovou skupinu nebo heterocyklylovou
skupinu se 3 az 8 atomy v kruhu a 1 az 3 heteroatomy kruhu ze skupiny zahrnujici dusik,
kyslik a siru, pficemz kazdy ze 17 posledné jmenovanych zbytki je nesubstituovany nebo
substituovany jednim nebo vice stejnymi nebo riznymi zbytky ze skupiny zahrnujici atom
halogenu, kyanoskupinu, nitroskupinu, aminoskupinu, hydroxyskupinu, karboxyskupinu,
formylovou skupinu, karbonamidovou skupinu, sulfonamidovou skupinu a zbytky vzorce
-Z'R’,

R? znadi vodikovy atom nebo alkylovou skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy, vyhodn& vodikovy
atom, nebo

R' a R? znadi spoleéné se skupinou vzorce -CO-N- zbytek tti€lenného az osmiélenného,
nasyceného nebo nenasyceného heterocyklického kruhu, ktery vedle dusikového atomu
skupiny vzorce -CO-N- muZe obsahovat je$t¢ jeden nebo dva heteroatomy ze skupiny
zahrnujici dusik, kyslik a siru,

R® znadi v pfipad®, 7e n = 1, nebo nezavisle na sob&, kdyZz n je véti nez 1, atom halogenu,
kyanoskupinu, nitroskupinu, aminoskupinu, hydroxyskupinu, fosforylovou skupinu,
karbboxbyskupinu, formylovou skupinu, skupinu CONH,, skupinu SO,NH, nebo zbytek
7> R®,
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znadi vodikovy atom nebo alkylovou skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy, vyhodné vodikovy
atom,

znadi v pfipadé, Ze m = 1, nebo nezavisle na sobg, kdyz m je vétsi nez 1, atom halogenu,
kyanoskupinu, nitroskupinu, aminoskupinu, hydroxyskupinu, karboxyskupinu, fosforylovou
skupinu, skupinu CHO, skupinu CONH,, skupinu SO,NH, nebo zbytek -Z*—R°,

znadi alkylovou skupinu s 1 aZ 8 uhlikovymi atomy, cykloalkylovou skupinu se 3 aZ 6 uhli-
kovymi atomy, alkenylovou skupinu se 2 az 8 uhlikovymi atomy, cykloalkenylovou skupinu
se 3 aZ 6 uhlikovymi atomy, alkinylovou skupinu se 2 az 8 uhlikovymi atomy, fenylovou
skupinu nebo heterocyklylovy zbytek se 3 az 6 atomy kruhu a s 1 aZ 3 heteroatomy kruhu ze
skupiny zahrnujici dusik, kyslik a siru, pfiemz kazdy ze 7 posledné jmenovanych zbytkd
méZe byt nesubstituovany nebo substituovany jednim nebo vice stejnymi nebo riznymi
substituenty ze skupiny zahrnujici atom halogenu, kyanoskupinu, nitroskupinu, amino-
skupinu, hydroxyskupinu, alkylaminoskupinu a dialkylaminoskupinu s 1 az 4 uhlikovymi
atomy v kazdém alkylu, nebo znadi alkylovy zbytek, ve kterém je n€kolik, vyhodné 2 nebo
3, nesousedicich methylenovych skupin, nahrazeno kyslikovym atomem,

R® a R® zna&i nezavisle na sobé alkylovou skupinu s 1 aZ 8 uhlikovymi atomy, cykloalkylovou

Za

skupinu se 3 az 6 uhlikovymi atomy, alkenylovou skupinu se 2 az 8 uhlikovymi atomy,
cykloalkenylovou skupinu se 3 aZ 6 uhlikovymi atomy, alkinylovou skupinu se 2 az 8
uhlikovymi atomy, fenylovou skupinu nebo heterocyklylovy zbytek se 3 az 6 atomy kruhu a
s 1 az 3 heteroatomy kruhu ze skupiny zahrnujici dusik, kyslik a siru, pii¢emz kazdy ze
7 posledné jmenovanych zbytkii miZe byt nesubstituovany nebo substituovany jednim nebo
vice stejnymi nebo riznymi substituenty ze skupiny zahrnujici atom halogenu, kyano-
skupinu, nitroskupinu, aminoskupinu, hydroxyskupinu, fosforylovou skupinu, halogen-
alkoxyskupinu s 1 aZ 4 uhlikovymi atomy, alkylaminoskupinu a dialkylaminoskupinu s 1 az
4 uhlikovymi atomy v kazdém alkylu, nebo znadi alkylovy zbytek, ve kterém je nékolik,
vyhodné 2 nebo 3, nesousedicich methylenovych skupin, nahrazeno kyslikovym atomem,

zna¢i divalentni skupinu vzorce -0-, -S-, CO-, —CS— -CO0-0—, -CO-S—, -0-CO-,
~8-CO-, —SO—, —~SO,—, -NR'—, -CO-NR'— nebo -NR ~CO-, prlcemz vpravo uvadéna
vazba odpovidajici divalentni skupmy je vazba ke zbytku R* a pfi¢emz R" v posledné
jmenovanych zbytcich znadi nezavisle na sobé vodikovy atom, alkylovou skupinu s 1 aZ
4 uhlikovymi atomy nebo halogenalkylovou skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy,

Z° a 7Z° znadi nezévisle na sob& ptimou nebo vazbu nebo divalentni skupinu vzorce -O—, —S—,

—-CO-, -CS-, -CO-0-, -CO-S-, —O—CO— ~$-CO-, —SO-, —SO,—, -NR'—, -CO-NR'-,
“NR'-CO-, -SO,~NR'= nebo -NR'-SO,—, pfidemZ vpravo uvadéna vazba odpov1daJ1c1
divalentni skupiny je vazba ke zbytku R°, popfipadé R° a pfiemz R" v posledng
jmenovanych péti zbytcich znaci nezavisle na sobe vodikovy atom, alkylovou skupinu s 1 az
4 uhlikovymi atomy nebo halogenalkylovou skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy.

Obzvl4ste vyznamné jsou safenery obecného vzorce I podle predlozeného vynalezu nebo jejich
soli, pfi¢emz

Rl

znaéi vodikovy atom, alkylovou skupinu s 1 az 12 uhlikovymi atomy, alkenylovou skupinu
se 2 aZ 8 uhlikovymi atomy, alkinylovou skupinu se 2 az 8 uhlikovymi atomy, cyklo-
alkylovou skupinu se 3 aZ 8 uhlikovymi atomy, cykloalkenylovou skupinu se 3 aZ 8 uhli-
kovymi atomy, alkoxyskupinu s 1 az 8 uhlikovymi atomy, alkenyloxyskupinu se 2 az 8 uhli-
kovymi atomy, alkinyloxyskupinu se 2 az 8 uhlikovymi atomy, cykloalkoxyskupinu se 3 aZ
8 uhlikovymi atomy, cykloalkenyloxyskupinu se 3 az 8 uhlikovymi atomy, alkylthioskupinu
s 1 az 8 uhlikovymi atomy, alkenylthioskupinu se 2 az 8 uhlikovymi atomy, alkinylthio-
skupinu se 2 az 8 uhlikovymi atomy, cykloalkylthioskupinu se 3 az 8 uhlikovymi atomy,
cykloalkenyithioskupinu se 3 az 8 uhlikovymi atomy, fenylovou skupinu nebo hetero-
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cyklylovou skupinu se 3 aZ 6 atomy kruhu a 1 aZz 3 heteroatomy kruhu ze skupiny zahrnujici
dusik, kyslik a siru, pfi¢emZ kazdy z pfedchozich uhlik obsahujicich zbytki je nesubstituo-
vany nebo substituovany jednim nebo vice, vyhodné aZ tfemi, stejnymi nebo riznymizbytky
ze skupiny zahrnujici atom halogenu, kyanoskupinu, nitroskupinu, aminoskupinu, hydroxy-
skupinu, alkoxyskupinu s 1 aZ 8 uhlikovymi atomy, ve které jedna nebo vice, vyhodné az tii
nesousedici methylenové skupiny mohou byt nahraZené kyslikovym atomem, alkylthio-
skupinu s 1 aZ 8 uhlikovymi atomy, alkylsulfinylovou skupinu s 1 az 6 uhlikovymi atomy,
alkylsulfonylovou skupinu s 1 az 6 uhlikovymi atomy, alkenyloxyskupinu se 2 aZ 8 uhliko-
vymi atomy, alkenylthioskupinu se 2 az 8 uhlikovymi atomy, alkinyloxyskupinu se 2 az 8
uhlikovymi atomy, alkinylthioskupinu se 2 az 8 uhlikovymi atomy, cykloalkylovou skupinu
se 3 az 7 uhlikovymi atomy, cykloalkenylovou skupinu se 3 az 7 uhlikovymi atomy,
cykloalkoxyskupinu se 3 az 7 uhlikovymi atomy, cykloalkenyloxyskupinu se 3 az 7 uhliko-
vymi atomy, alkylaminovou a dialkylaminovou skupinu s 1 aZ 4 uhlikovymi atomy
v kazdém alkylu, alkoxykarbonylovou skupinu s 1 az 8 uhlikovymi atomy v alkoxylu,
alkenyloxykarbonylovou skupinu se 2 az 8 uhlikovymi atomy v alkenylu, alkinyloxy-
karbonylovou skupinu se 2 az 8 uhlikovymi atomy v alkinylu, alkylthiokarbonylovou skupi-
nu s 1 az 8 uhlikovymi atomy v alkylu, alkylkarbonylovou skupinu s 1 az 8 uhlikovymi
atomy v alkylu, alkenylkarbonylovou skupinu se 2 az 8 uhlikovymi atomy v alkenylu,
alkinylkarbonylovou skupinu se 2 az 8 uhlikovymi atomy v alkinylu, fenylovou skupinu,
fenylalkoxyskupinu s 1 aZ 6 uhlikovymi atomy v alkoxylu, heterocyklylovou skupinu se 3 aZ
6 atomy kruhu a s 1 az 3 heteroatomy kruhu ze skupiny zahrnujici dusik, kyslik a siru a
v piipadé cyklickych zbytki jsou také substituované alkylovou skupinou s 1 az 6 uhlikovy-
mi atomy, pficemz kazdy ze 25 posledné jmenovanych zbytkid je nesubstituovany nebo
substituovany jednim nebo vice zbytky ze skupiny zahrnujici atom halogenu, nitroskupinu,
aminoskupinu, kyanoskupinu a hydroxyskupinu,

znadi vodikovy atom nebo alkylovou skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy, vyhodné vodikovy
atom, nebo

R! a R? znadi spoleénd se skupinou vzorce ~CO-N- zbytek tii¢lenného aZ Sestitlenného,

nasyceného nebo nenasyceného heterocyklického kruhu, ktery vedle dusikového atomu
skupiny vzorce ~CO-N- muiZe obsahovat jesté jeden heteroatom ze skupiny zahrnujici
dusik, kyslik a siru a

R® a R? jsou stejné nebo riizné zbytky, které nezavisle na sobé zna¢i atom halogenu, nitroskupinu,

aminoskupinu, hydroxyskupinu, kyanoskupinu, sulfamoylovou skupinu, alkylovou skupinu
s 1 az 8 uhlikovymi atomy, cykloalkylovou skupinu se 3 az 6 uhlikovymi atomy, alkenylo-
vou skupinu se 2 az 8 uhlikovymi atomy, alkinylovou skupinu se 2 aZ 8 uhlikovymi atomy,
alkoxyskupinu s 1 az 8 uhlikovymi atomy, alkenyloxyskupinu se 2 aZ 8 uhlikovymi atomy,
alkinyloxyskupinu se 2 az 8 uhlikovymi atomy, alkylaminosulfonylovou a dialkylamino-
sulfonylovou skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy v kazdém alkylu, alkylthioskupinu s 1 aZz
8 uhlikovymi atomy, alkylsulfinylovou skupinu s 1 az 8 uhlikovymi atomy, alkylsulfonylo-
vou s 1 az 8 uhlikovymi atomy, alkoxykarbonylovou skupinu s 1 az 8 uhlikovymi atomy
v alkoxylu, alkylthiokarbonylovou skupinu s 1 az 8 uhlikovymi atomy v alkylu, alkylkarbo-
nylovou skupinu s 1 az 8 uhlikovymi atomy v alkylu, pfi¢emz kazdy z posledné jmenova-
nych 15 zbytkd je nesubstituovany nebo substituovany jednim nebo vice, vyhodné aZ tfemi,
stejnymi nebo riznymi zbytky ze skupiny zahrnujici atom halogenu, halogenalkoxyskupinu
s 1 az 6 uhlikovymi atomy, fosforylovou skupinu, nitroskupinu, aminoskupinu, kyano-
skupinu, hydroxyskupinu, alkoxyskupinu s 1 az 8 uhlikovymi atomy, ve které mohou byt
jedna nebo vice, vyhodné a7 tii nesousedici methylenové skupiny nahrazené Kkyslikem a
v piipad& cyklickych zbytku také alkylovou skupinou s 1 az 4 uhlikovymi atomy a halogen-
alkylovou skupinou s 1 az 4 uhlikovymi atomy.
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Obzvlasté vyznamné jsou safenery obecného vzorce I podle predlozeného vynalezu nebo jejich
soli, pfiCemz

Rl

R2

znadi vodikovy atom, alkylovou skupinu s 1 az 8 uhlikovymi atomy, alkenylovou skupinu se
2 aZ 6 uhlikovymi atomy, alkinylovou skupinu se 2 az 6 uhlikovymi atomy, cykloalkylovou
skupinu se 3 aZ 6 uhlikovymi atomy, cykloalkenylovou skupinu s 5 az 6 uhlikovymi atomy,
cykloalkenylovou skupinu s 5 az 6 uhlikovymi atomy, alkoxyskupinu s 1 az 6 uhlikovymi
atomy, alkenyloxyskupinu se 2 az 6 uhlikovymi atomy, alkinyloxyskupinu se 2 az 6 uhliko-
vymi atomy, cykloalkoxyskupinu se 3 az 6 uhlikovymi atomy, cykloalkenyloxyskupinu s 5
aZ 6 uhlikovymi atomy, alkylthioskupinu s 1 az 6 uhlikovymi atomy, alkenylthioskupinu se
2 a7 6 uhlikovymi atomy, alkinylthioskupinu se 2 az 6 uhlikovymi atomy, cykloalkyl-
thioskupinu se 3 aZ 6 uhlikovymi atomy, cykloalkenylthioskupinu s 5 az 6 uhlikovymi
atomy, fenylovou skupinu nebo heterocyklylovou skupinu se 3 az 6 atomy kruhu a 1 az 3
heteroatomy kruhu ze skupiny zahrnujici dusik, kyslik a siru, pfi¢emz kazdy z predchozich
17 zbytki je nesubstituovany nebo substituovany jednim nebo vice stejnymi nebo rtiznymi
zbytky ze skupiny zahrnujici atom halogenu, kyanoskupinu, alkoxyskupinu s 1 aZ 6 uhliko-
vymi atomy, alkylthioskupinu s 1 az 6 uhlikovymi atomy, alkylsulfinylovou skupinu s 1 az 4
uhlikovymi atomy, alkylsulfonylovou skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy, alkenyloxy-
skupinu se 2 az 4 uhlikovymi atomy, alkenylthioskupinu se 2 az 4 uhlikovymi atomy,
alkinyloxyskupinu se 2 az 4 uhlikovymi atomy, alkinylthioskupinu se 2 az 4 uhlikovymi
atomy, cykloalkylovou skupinu se 3 az 6 uhlikovymi atomy, cykloalkenylovou skupinu se 3
az 6 uhlikovymi atomy, cykloalkoxyskupinu se 3 az 6 uhlikovymi atomy, cykloalkenyl-
oxyskupinu s 5 az 6 uhlikovymi atomy, alkylaminovou a dialkylaminovou skupinu s 1 az 4
uhlikovymi atomy v kazdém alkylu, alkoxykarbonylovou skupinu s 1 az 6 uhlikovymi
atomy v alkoxylu, alkylthiokarbonylovou skupinu s 1 az 6 uhlikovymi atomy v alkylu,
alkylkarbonylovou skupinu s 1 az 6 uhlikovymi atomy v alkylu, fenylovou skupinu, fenyl-
alkoxyskupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy v alkoxylu, heterocyklylovou skupinu s 5 az 6
atomy kruhu a s 1 aZ 3 heteroatomy kruhu ze skupiny zahrnujici dusik, kyslik a siru a
v pripadé cyklickych zbytki jsou také substituované alkylovou skupinou s 1 az 4 uhlikovy-
mi atomy, pfiemz kazdy ze 21 posledné jmenovanych zbytkii je nesubstituovany nebo
substituovany jednim nebo vice zbytky ze skupiny zahrnujici atom halogenu a kyanoskupinu
a v pripadé cyklickych zbytki také alkylovou skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy,

znadi vodikovy atom nebo alkylovou skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy, nebo

R' a R? znadi spoletnd se skupinou vzorce -CO-N— zbytek péti¢lenného az Zesti¢lenného,

nasyceného nebo nenasyceného heterocyklického kruhu, ktery vedle dusikového atomu
skupiny vzorce -CO-N- neobsahuje zZadny dalsi heteroatom a

R® a R’ jsou stejné nebo riizné zbytky, které nezavisle na sob& znadi atom halogenu, nitroskupinu,

aminoskupinu, hydroxyskupinu, kyanoskupinu, sulfamoylovou skupinu, alkylovou skupinu
s 1 az 6 uhlikovymi atomy, cykloalkylovou skupinu se 3 az 6 uhlikovymi atomy, alkenylo-
vou skupinu se 2 az 6 uhlikovymi atomy, alkinylovou skupinu se 2 aZ 6 uhlikovymi atomy,
alkoxyskupinu s 1 az 6 uhlikovymi atomy, alkenyloxyskupinu se 2 az 6 uhlikovymi atomy,
alkinyloxyskupinu se 2 az 6 uhlikovymi atomy, alkylaminosulfonylovou a dialkylamino-
sulfonylovou skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy v kazdém alkylu, alkylthioskupinu s 1 az
6 uhlikovymi atomy, alkylsulfinylovou skupinu s 1 az 6 uhlikovymi atomy, alkylsulfony-
lovou skupinu s 1 az 6 uhlikovymi atomy, alkoxykarbonylovou skupinu s 1 az 6 uhlikovymi
atomy v alkoxylu, alkylthiokarbonylovou skupinu s 1 aZ 6 uhlikovymi atomy v alkylu,
alkylkarbonylovou skupinu s 1 az 6 uhlikovymi atomy v alkylu, pficemz kazdy z posledné
jmenovanych 15 zbytki je nesubstituovany nebo substituovany jednim nebo vice stejnymi
nebo riznymi zbytky ze skupiny zahrnujici atom halogenu, halogenalkoxyskupinu s 1 az 4
uhlikovymi atomy, kyanoskupinu, alkoxyskupinu s 1 az 4 uvhlikovymi atomy a v ptipadé
cyklickych zbytki také alkylovou skupinou s 1 aZ 4 uhlikovymi atomy a halogenalkylovou
skupinou s 1 az 4 uhlikovymi atomy.
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Vyhodné jsou jako safenery takové sloudeniny obecného vzorce I podle piedloZzeného vynalezu
nebo jejich soli, ve kterém

Rl

R3

R4

m

znadi vodikovy atom, alkylovou skupinu s 1 az 6 uhlikovymi atomy, alkenylovou skupinu se
2 az 6 uhlikovymi atomy, cykloalkylovou skupinu se 3 az 6 uhlikovymi atomy, cyklo-
alkenylovou skupinu s 5 az 6 uhlikovymi atomy, alkoxyskupinu s 1 az 6 uhlikovymi atomy,
fenylovou skupinu nebo heterocyklylovou skupinu se 3 aZ 6 atomy kruhu a 1 az 3 hetero-
atomy kruhu, vyhodné s 1 nebo 2 heteroatomy kruhu ze skupiny zahrnujici dusik, kyslik
asiru, pfi¢emz kazdy zposledn€ jmenovanych 7 zbytki je nesubstituovany nebo
substituovany jednim nebo vice stejnymi nebo riznymi zbytky ze skupiny zahrnujici atom
halogenu, alkoxyskupinu s 1 az 6 uhlikovymi atomy, pfi¢emZ jedna nebo vice methyleno-
vych skupin miize byt nahrazena kyslikovym atomem, halogenalkoxyskupinu s 1 az
6 uhlikovymi atomy, alkylsulfinylovou skupinu s 1 az 2 uhlikovymi atomy, alkylsulfonylo-
vou skupinu s 1 az 2 uhlikovymi atomy, cykloalkylovou skupinu se 3 az 6 uhlikovymi
atomy, alkoxykarbonylovou skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy v alkoxylu, alkylkarbony-
lovou skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy v alkylu a fenylovou skupinu, a v pfipadé cyklic-
kych zbytkd jsou také substituované alkylovou skupinu s 1 aZ 4 uhlikovymi atomy a
halogenalkylovou skupinou s 1 aZ 4 uhlikovymi atomy,

znadi vodikovy atom,

znaci atom halogenu, halogenalkylovou skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy, halogenalkoxy-
skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy, alkylovou skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy, alkoxy-
skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy, alkylsulfonylovou skupinu s 1 aZ 4 uhlikovymi atomy,
alkoxykarbonylovou skupinu s 1 aZ 4 uhlikovymi atomy v alkoxylu nebo alkylkarbonylovou
skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy v alkylu,

znadi vodikovy atom,

znadi vodik halogenu, alkylovou skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy, halogenalkylovou
skupinu s 1 aZz 4 uhlikovymi atomy, halogenalkoxyskupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy,
cykloalkylovou skupinu se 3 az 6 uhlikovymi atomy, fenylovou skupinu, alkoxyskupinu
s 1 az 4 uhlikovymi atomy, kyanoskupinu, alkylthioskupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy,
alkylsulfinylovou skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy, alkylsulfonylovou skupinu s 1 az 4
uhlikovymi atomy, alkoxykarbonylovou skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy v alkoxylu nebo
alkylkarbonylovou skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy valkylu,

znadi ¢islo 0, 1 nebo 2 a

znadi &islo 1 nebo 2.

Obzvlasté vyhodné jsou jako safenery takové slouCeniny obecného vzorce I podle predlozeného
vynalezu nebo jejich soli, ve kterém

Rl

znaci vodikovy atom, alkylovou skupinu s 1 az 6 uhlikovymi atomy, cykloalkylovou skupi-
nu se 3 az 6 uhlikovymi atomy, furanylovou skupinu nebo thienylovou skupinu, pfi¢emz
kazdy z posledn& jmenovanych 4 zbytki je nesubstituovany nebo substituovany jednim nebo
vice stejnymi nebo rliznymi zbytky ze skupiny zahrnujici atom halogenu, alkoxyskupinu s 1
az 4 uhlikovymi atomy, halogenalkoxyskupinu s 1 aZ 6 uhlikovymi atomy a alkylthio-
skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy a v ptipadé cyklickych zbytkd jsou také substituované
alkylovou skupinou s 1 az 4 uhlikovymi atomy a halogenalkylovou skupinou s 1 az 4
uhlikovymi atomy,

znaci vodikovy atom,
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znadi atom halogenu, halogenalkylovou skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy, halogenalkoxy-
skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy, alkylovou skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy, alkoxy-
skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy, alkylsulfonylovou skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy,
alkoxykarbonylovou skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy v alkoxylu nebo alkylkarbonylovou
skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy v alkylu, vyhodné¢ atom halogenu, halogenalkylovou
skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy, jako je trifluormethylova skupina, alkoxyskupina s 1 az
4 uhlikovymi atomy, halogenalkoxyskupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy, alkoxykarbony-
lovou skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy v alkoxylu nebo alkylsulfonylovou skupinu s 1 az
4 uhlikovymi atomy,

znaéi vodikovy atom,

znaéi atom halogenu, alkylovou skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy, halogenalkylovou
skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy, halogenalkoxyskupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy,
cykloalkylovou skupinu se 3 aZ 6 uhlikovymi atomy, fenylovou skupinu, alkoxyskupinu
s 1 aZ 4 uhlikovymi atomy, kyanoskupinu, alkylthioskupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy,
alkylsulfinylovou skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy, alkylsulfonylovou skupinu s 1 az 4
uhlikovymi atomy, alkoxykarbonylovou skupinu s 1 aZ 4 uhlikovymi atomy v alkoxylu nebo
alkylkarbonylovou skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy v alkylu, vyhodné atom halogenu,
alkylovou skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy, halogenalkylovou skupinu s 1 az 4 uhliko-
vymi atomy, jako je trifluormethylova skupina, halogenalkoxyskupinu s 1 az 4 uhlikovymi
atomy, alkoxyskupinu s 1 aZ 4 uhlikovymi atomy nebo alkylthioskupinu s 1 aZ 4 uhlikovymi
atomy,

znadi ¢islo 0, 1 nebo 2 a

znaci ¢islo 1 nebo 2.

Slou€eniny obecného vzorce 1 jsou zcasti znamé, jejich safenerovy cinek vSak nebyl dosud
zvefejnén; viz US 2 411 495, US 2 423 976, US 2 423 976, US 2 503 820, CH-242 291, Bull.
Chem. Soc. Jpn. 61 (1988) 3999 az 4003, srv. a4; Chem. Abstr. 55: 461g; Chem. Abstr. 104:
125043; Chem. Abstr. 52: 9206i az 9207a; Seydel a kol., Arzneimittelvorschung 14 (1964) 705,
kde jsou popsané nékteré slouceniny obecného vzorce 1 jako meziprodukty pro farmaceutické
sulfonamidy.

Znamé jsou slouceniny obecného vzorce I, ve kterém

a)

R’=H,n=0a

al) R'=CHs a
m= 0 nebo (R’),= 2-, 3— nebo 4-CH;, 4-C,Hs, 4n—C;H;, 4-i-C;H;, 4-OCHs,
4_i_OC3H75 4_NH25 4_(:19 4_N023 253_(CH3)27 2:4_(CH3)23 394—(CH3)29 295_(CH3)2,
2,4,5~(CHs);, 2,4,6«(CH;3);, 2,3,4,5,6(CH;3)s, 3-CH;—4-OCH;, 3-CH;—4-SCH,,
2,4—+(0OCHs),, 2,5+OCHj;),, 3,4,5—+(0CH;);, 2-OCH3—4-NH,, 2-OCH;3;—4-NO, nebo
dva zbytky R’ spole¢né znaéi skupinu ~OCH,O-,

a2) R'= H, n—C;H;, n—C¢H;3, cyklohexyl nebo 2—methylpentenyl a (RS)m =2-CH;,

83) Rl = n—CsH” a
m = 0 nebo (R®), = 2-CHa, 3-NO,, 4-NO,, 2,3—«(CH=CH-CH=CH),

a4) R'=n-CoHpam=0,

aS) R'=0CH;, (R), =2-i-OC3Hs,
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a6) R' = OC,Hs, (R), = 2-OCH;, 2-COOH, 3,5-(CHs),,

a7) R'=CH,CH,COOH a
m = 0 nebo (R’),, = 4-i—-OC;H,,

a8) R'=CH=CHCOOH a (R%),, = 2-CHj nebo 4-i-OC;Hj,

a9) R'=4-methoxyfenyl a (R%),, = 4-OCHj,

al0) R' = 4-nitrofenyl a (R*),, = 4-NO,,

all) R' = benzdioxol-6-yl a (R*),, = 3,4(—OCH,0-),

al2) R! = 3,5-dimethyl-1-fenyl-pyrazol—4—yl nebo 2,3—dimethyl-1—fenyl-5—oxo—pyrazol—
?I;gl)lma= 4-i-OC;3Hy,

8.13) Rl = C11H23, CH2C1, CHzBI‘, CHzJ, CHC12, CC13 nebo CHZF a
(R)m = 3,4~(CHs)s; nebo

b) R'=H,R*=H,R*=CH;,n=m=0,

¢) R'=CHs, R?=H, (R%), = anelovany benzenovy kruh v poloze 2,3— a m = 0 nebo

d) R!'=fenyl, R? =R*=H, (R, = 3—fenylkarbonyloxy a m = 0.

Pesticidni prostiedky mohou obsahovat u¢inny obsah

A) jedné nebo vice pesticidnich G¢innych latek a

B) jednoho nebo vice safeneru obecného vzorce I nebo jeho soli podle piedloZeného vynalezu.
Jako pesticidni G¢inné latky prichazeji v Gvahu napiiklad herbicidy, insekticidy, fungicidy, akari-
cidy a nematicidy, které pfi svém samotném pouZiti zpisobuji fytotoxické Skody na kulturnich
rostlindch. Obzvlasté zajimavé jsou odpovidajici pesticidni u€inné latky ze skupiny herbicidi.
Vyhodné jsou herbicidni prostfedky s obsahem

A) alespoti jedné herbicidni G&inné latky ze skupiny, obsahujici ALS—inhibitory a inhibitory
biosyntézy mastnych kyselin a

B) alespoii jednoho safeneru obecného vzorce I nebo jeho soli podle predlozeného vynalezu.

Zpusob ochrany kulturnich rostlin, vyhodné rostlin obili, jako je kukufice, ryZe, pSenice
ajemen, pied fytotoxickymi vedlej§imi Gcinky herbicidli, obzvlast€ ze skupiny sulfonyl-
modovin, spoéiva v aplikaci G¢inného mnoZstvi jedné nebo vice sloucenin obecného vzorce I
pied, po nebo soudasné s vyse uvedenymi herbicidné G¢innymi latkami na rostliny, semena
rostlin nebo osevni plochu.

Sloudeniny obecného vzorce I a jejich pfedprodukty se daji vyrobit pomoci vSeobecné znamych
zpisobi (viz naptiklad Kojima a kol., J. Pharm. Soc. Jpn., 71 (1951), 626; A. D. B. Sloan, Chem.
Ind., 1969, 1305; Bretschneider a kol., Monatsch. Chemie 87, (1956), 47; K. Takatori a kol.,
J. Pharm. Soc. Jpn., 78, (1958), 546).
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Tak se miiZe vyroba sloudenin podle pfedloZzeného vynalezu obecného vzorce I provadét tak, Ze
se

1. sloudenina obecného vzorce II

R2 R* o (Rs)m
i 1] 1
H,NQS-N“L@/ n

ve kterém maji R% R’, R*, R’, n a m vyznamy, definované u obecného vzorce I, neché reagovat
s acyla¢nim Cinidlem obecného vzorce

R' - CO-Nuc
ve kterém je Nuc odstepitelna skupina, napiiklad s acylaénim ¢inidlem jako je halogenid
karboxylové kyseliny nebo anhydrid karboxylové kyseliny R'-CO-CI nebo R'-CO-O-CO-R/,
ptitemz R' mé vyznam, definovany u obecného vzorce I;
2. sloudenina obecného vzorce 111
R?
!
RN ,
b 0 m

0
(R%

= =0

n

ve kterém maji R', R?, R®, R* a n vyznamy, definované u obecného vzorce I, neché reagovat
s benzoylhalogenidem obecného vzorce IV

5
0 {R'),,
Hat %)

ve kterém mé R’ u vzorce I uvedeny vyznam.

Reakce podle varianty 1 a 2 se provadé&ji vyhodné v inertnim organickém rozpoustédle za piitom-
nosti kyseliny vézajiciho &inidla. Jako rozpoustédla jsou vhodna napiiklad aprotickd polarni
rozpoustédla, napfiklad ethery, jako je tetrahydrofuran nebo dioxan, ketony, jako je acetonitril a
amidy, jako je dimethylformamid. Jako baze se pouZivaji vyhodné organické baze, napiiklad
substituované aminy, jako je triethylamin, pyridin nebo dimethylaminopyridin.

Reakéni teploty jsou vyhodné v rozmezi —20 °C az 120 °C.

Kdyz se safenery obecného vzorce I podle piedlozeného vynalezu aplikuji v subtoxickych
koncentracich spoleéné& s herbicidnimi aéinnymi latkami nebo také v libovolném poftadi, tak jsou
schopné redukovat, popiipadé Gipln& potlacit fytotoxické vedlejsi ucinky téchto herbicidii, bez
toho, Ze by se viak sniZila uinnost t&chto herbicidi proti $kodlivym rostlindAm. Vhodné herbi-
cidy, které se mohou kombinovat se safenery podle piedloZzeného vynélezu, jsou napiiklad
herbicidy ze skupiny sulfonylmo&ovin, imidazolinoni, derivatd (hetero)aryloxy—fenoxyalkan-
karboxylovych kyselin, cyklohexandionid, benzoylcyklohexandiont, triazolopyrimidinsulfon-
amid derivati pyrimidinyloxy-pyrimidinkarboxylové kyseliny a pyrimidinyloxy—benzoové
kyseliny a esteri kyseliny S+(N—aryl-N-alkylkarbamoylmethyl)-dithiofosforecné.
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Vhodnymi herbicidy z fady sulfonylmocoviny jsou naptiklad pyrimidiny} nebo triazinyl-amino-
karbonyl-[benzen—, pyridin—, pyrazol-, thiofen— a (alkylsulfonyl)alkylamino—]-sulfamidy. Jako
substituenty na pyrimidinovém kruhu nebo triazinovém kruhu jsou vyhodné alkoxyskupina,
alkylova skupina, halogenalkoxyskupina, halogenalkylova skupina, atom halogenu nebo di-
methylaminoskupina, pfi¢emz vSechny substituenty jsou nezéavisle na sob&é kombinovatelné.
Vyhodné substituenty v benzenové, pyridinové, pyrazolové, thiofenové nebo (alkylsulfonyl)-
alkylaminové ¢asti, jsou alkylova skupina, alkoxyskupina, atom halogenu, nitroskupina, alkoxy-
karbonylova skupina, aminokarbonylova skupina, alkylaminokarbonylova skupina, dialkyl-
aminokarbonylova skupina, alkoxyaminokarbonylova skupina, halogenalkoxyskupina, halogen-
alkylova skupina, alkylkarbonylova skupina, alkoxyalkylova skupina a (alkansulfonyl)alkyl-
aminoskupina. Vhodné sulfonylmocoviny jsou naptiklad:

1) Fenylsulfonylmodoviny, benzylsulfonylmocoviny a ptibuzné slouceniny, napiiklad:
1—(2~chlorfenylsulfonyl)-3—(4—methoxy—6—methyl-1,3,5-triazin—2-yl}-mocovina,
(chlorsulfuron)-1—(2—ethoxykarbonylfenylsulfonyl)-3—(4—chlor-6—methoxypyrimidin—2—yl)—
mocovina (chlorium—uron—ethyl),
1-(2-methoxyfenylsulfonyl)-3—(4-methoxy—6—methyl-1,3,5-triazin—2—yl}-mocovina (methan-
sulfuron—methyl),
1-(2—chlorethoxyfenylsulfonyl)-3—(4-methoxy—6—methyl-1,3,5-triazin—-2—yl}-mocovina
(triasulfuron),
1-(2-methoxykarbonylfenylsulfonyl)-3—(4,6—dimethyl-pyrimidin—2-yl)-mocovina (sulfo-
meturon—methyl),
1-(2-methoxykarbonylfenylsulfonyl)-3—(4-methoxy—6—methyl-1,3,5-triazin—2—yl)-3—methyl-
mocdovina (triben—uron—methyl),
1-(2-methoxykarbonylbenzylsulfonyl}-3—(4,6—dimethoxypyrimidin—2—yl}-mocovina (bensul-
furon-methyl),
1-(2—-methoxykarbonylfenylsulfonyl)-3-[4,6—bis—(difluormethoxy)-pyrimidin—2—yl]-mocovina
(pyrimidinsulfuron—methyl),
3—(4—ethyl-6-methoxy—1,3,5-triazin—2—yl)~1-(2,3—dihydro—1,1-dioxo—2-methylbenzo[ b]-
thiofen—7—sulfonyl)mocovina (viz EP-A-79 683),
3—(4—ethoxy—6-ethyl—1,3,5-triazin—2-yl)-1—-(2,3-dihydro-1, l—dloxo—2—methylbenzo[b]thlofen—
7—sulfonyl)-mocovina (viz EP-A-79 683),
3—(4—ethoxy—6—methyl-1,3,5-triazin—2—yl)-1—-2-methoxykarbonyl-5—jod—fenylsulfonyl)—-
mocovina (viz WO 92/13845),
DPX-66037, trisulfuron—methy! (viz Brighton Crop Prot. Conf. — Weeds—1995, str. 853),
CGA-277476, (viz Brighton Crop Prot. Conf. — Weeds—1995, str. 79),
methyl-2—-[3—(4,6—dimethoxypyrimidin—2-yl)-ureidosulfonyl}-4—-methansulfonamido—methyl-
benzoat (viz WO 95/10507) a
N,N—dimethyl-2—[3—(4,6—dimethoxypyrimidin—2—yl)}-ureidosulfonyl]-4—formylaminobenzamid
(viz PCT/EP 95/01344),

2) Thienylsulfonylmo&oviny, napiiklad:
1-(2-methoxykarbonylthiofen—3—yl)-3—(4-methoxy—6—methyl-1,3,5-triazin—2-yl}-mocovina
(thifensulfuron—methyl);

3) Pyrazolylsulfonylmocoviny, naptiklad:
1-(4-ethoxykarbonyl—1-methylpyrazol-5—yl-sulfonyl)}-3—(4,6—dimethoxypyrimidin—2—yl)—
modovina (pyrazosulfuron—methyl),

methyl-3—chlor—5—(4,6—dimethoxypyrimidin—2-yl-karbamoylsulfamoyl)-1-methylpyrazol-4—
karboxylat (viz EP 282 613),
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methylester kyseliny 5—(4,6—dimethoxypyrimidin-2—yl-karbamoylsulfamoyl)-1—(2—pyridyl)-
pyrazol-4-karboxylové (NC-330, viz Brighton Corp Prot. Conference — Weeds — 1991, Vol. 1,
str. 45 a dalsi) a

DPX-A8947, azimsulfuron, (viz Brighton Corp. Prot. Conference — Weeds — 1995, str. 65);

4) Derivaty sulfonamidu, naptiklad:
3—(4,6—dimethoxypyrimidin—2—yl)-1-(N-methyl-N-methylsulfonylaminosulfonyl}-mog&ovina
(amidosulfuron) a

strukturni analogy (viz EP-A—-131 258 a Z. Pfl. Krankh. Pfl. Schutz, Sonderheft XII, 489—497
(1990));

5) Pyridylsulfonylmocoviny, naptiklad
1-(3-N,N-dimethylaminokarbonylpyridin—2—yl-sulfonyl)-3—(4,6—dimethoxypyrimidin—2-yl)-
modovina (nicosulfuron),
1-(3—ethylsulfonylpyridin—2—yl—sulfonyl)-3—(4,6—dimethoxypyrimidin—2—yl}-mocovina
(rimsulfuron),

methylester kyseliny 2—{3—(4,6—dimethoxypyrimidin—2—yl)-ureidosulfonyl]-6—trifluormethyl-3—
pyridinkarboxylové, sodna stil (DPX-KE459, flupyrsulfuron, viz Brighton Corp. Prot. Conf.
— Weeds — 1995, str. 49) a

pyridylsulfonylmod&oviny, které jsou popsané v DE-A—40 00 503 a DE-A—40 30 577, vyhodné
slouceniny obecného vzorce

ve kterém
E  znaci skupinu CH nebo N, vyhodné CH,
R® znadi jod nebo skupinu NR''R", piicemy
R'" znadi alkylovou skupinu s 1 a% 4 uhlikovymi atomy a
R" znadi alkylsulfonylovou skupinu, nebo
R" a R" znagi spole¢né fetézec vzorce -(CH,);SO,— nebo -(CH,)4SO,—,

R’ znaéi vodikovy atom, atom halogenu, alkylovou skupinu s 1 a2 3 uhlikovymi atomy, alkoxy-
skupinu s 1 az 3 uhlikovymi atomy, halogenalkylovou skupinu s 1 az 3 uhlikovymi atomy,
halogenalkoxyskupinu s 1 aZ 3 uhlikovymi atomy, alkylthioskupinu s 1 az 3 uhlikovymi
atomy, alkoxyalkylovou skupinu s 1 az 3 uhlikovymi atomy v alkylu i alkoxylu, alkoxy-
karbonylovou skupinu s 1 az 3 uhlikovymi atomy v alkoxylu, alkylaminovou nebo dialkyl-
aminovou skupinu s 1 az 3 uhlikovymi atomy v kazdém alkylu, alkylsulfinylovou skupinu
s 1 aZ 3 uhlikovymi atomy, alkylsulfonylovou skupinu s 1 az 3 uhlikovymi atomy, skupinu
SO,-NR?R® nebo skupinu CO-NRR®, obzvlasts vodikovy atom, pfi¢emz

R* a R® znadi nezéavisle na sob& vodikovy atom, alkylovou skupinu s 1 az 3 uhlikovymi
atomy, alkenylovou skupinu s 1 az 3 uhlikovymi atomy, alkinylovou skupinu s 1 az 3
uhlikovymi atomy nebo spoleéné skupinu —«(CHp);—, -(CH,)s— nebo —(CH,),~O—
(CHz),
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R® znaéi vodikovy atom nebo methylovou skupinu,

R’ znaéi atom halogenu, alkylovou skupinu s 1 az 2 uhlikovymi atomy, alkoxyskupinu s 1 nebo
2 uhlikovymi atomy, halogenalkylovou skupinu s 1 nebo 2 uhlikovymi atomy, vyhodné tri-
fluormethylovou skupinu, halogenalkoxyskupinu s 1 nebo 2 uhlikovymi atomy, vyhodné
difluormethoxyskupinu nebo skupinu OCH,CF; a

R" znagi alkylovou skupinu s 1 a% 2 uhlikovymi atomy, halogenalkoxyskupinu s 1 aZ 2 uhliko-
vymi atomy, vyhodn& difluormethoxyskupinu, nebo alkoxyskupinu s 1 az 2 uhlikovymi
atomy,

napiiklad 3—(4,6—dimethoxypyrimid—2—yl)}-1-[3—(N-methylsulfonyl-N-methylamino)-pyridin—
2-yl-sulfonyl]-mocovina, nebo jeji soli;

6) Alkoxyfenoxysulfonylmo€oviny, napiiklad popsané v EP-A-0342569, vyhodné slouCeniny
obecného vzorce

R13 16
15
R, Qe 9 F N
\@—o~§—N—-u—N—</ g
O W N=(
R17

ve kterém

E  znadi skupinu CH nebo N, vyhodné CH,

R" zna¢i ethoxyskupinu, propoxyskupinu nebo izopropoxyskupinu,

R™ zna&i vodikovy atom, atom halogenu, nitroskupinu, trifluormethylovou skupinu, kyano-
skupinu, alkylovou skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy, alkoxyskupinu s 1 az 4 uhlikovymi
atomy, alkylthioskupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy nebo alkoxykarbonylovou skupinu
s 1 az 3 uhlikovymi atomy v alkoxylu, vyhodné v poloze 6 fenylového kruhu,

n  znaéi &islo 1, 2 nebo 3, vyhodné 1,

R zna&i vodikovy atom, alkylovou skupinu s 1 a% 4 uhlikovymi atomy nebo alkenylovou
skupinu se 3 az 4 uhlikovymi atomy a

R'¢ a R'7 znati nezavisle na sobé atom halogenu, alkylovou skupinu s 1 aZ 2 uhlikovymi atomy,
alkoxyskupinu s 1 az 2 uhlikovymi atomy, halogenalkylovou skupinu s 1 az 2 uhlikovymi
atomy, halogenalkoxyskupinu s 1 az 2 uhlikovymi atomy nebo alkoxyalkylovou skupinu
s 1 az 2 uhlikovymi atomy v alkylu i alkoxylu, vyhodné methoxyskupinu nebo methylovou
skupinu,

napiiklad 3—(4,6—dimethoxypyrimidin—2-yl)-1-(2—ethoxyfenoxy)-sulfonylmoovina nebo jeji
soli;

7) Imidazolylsulfonylmocoviny, naptiklad
MON 37500, sulfosulfuron (viz Brighton Corp Prot. Conf. — Weeds — 1995, str. 57),

a jiné pfibuzné derivaty sulfonylmocoviny a jejich smési.
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Vhodnymi herbicidy ze skupiny imidazolinonti jsou napiiklad derivaty kyseliny 2—(4-alkyl-5—
oxo—2—-imidazolin—2-yl)-benzoové nebo derivaty kyseliny 2—(4—-alkyl-5—oxo—2-imidazolin—2—
yl)-heteroarylkarboxylové, jako je naptiklad:

methylester  kyseliny — 2—(4—izopropyl-4-methyl-5—oxo-2-imidazolin—-2-yl)-5-methyl-
benzoové a Kkyselina 2-(4—izopropyl-4—methyl-5-0ox0—2—imidazolin—2-yl)-4-methyl-
benzoova (imazamethabenz),

kyselina 5—ethyl-2—(4—izopropyl-4—methyl-5—oxo—2-imidazolin—2—yl)-pyridin—-3—
karboxylova (imazethapyr),

kyselina 2—(4—izopropyl—-4—methyl-5—oxo—2—imidazolin—2-yl)—chinolin—-3-karboxylova
(imazaquin),

kyselina 2—(4—izopropyl-4-methyl-5—oxo—2—imidazolin—2—yl)}-pyridin-3—karboxylova
(imazapyr) a

kyselina 5—methyl-2—(4—izopropyl-4—methyl-5—oxo—2-imidazolin-2—yl)-pyridin—-3—
karboxylova (imezethamethapyr).

Vhodnymi herbicidy ze skupiny herbicidd typu derivati kyseliny fenoxyfenoxykarboxylové
a heteroaryloxyfenoxykarboxylové jsou napiiklad

a)

derivaty kyseliny fenoxy—fenoxy—karboxylové a benzyloxy—fenoxy—karboxylové, naptiklad:
methylester kyseliny 2-{4—(2,4—dichlorfenoxy)-fenoxy]-propionové (diclofop-methyl),

methylester kyseliny 2—[4—(4—brom—2—chlorfenoxy)—fenoxy]-propionové
(viz DE-A-2 601 548),

methylester kyseliny 2-[4—(4—brom—2-fluorfenoxy)—fenoxy]-propionové
(viz US 4 808 750),

methylester kyseliny 2—[4—(2—chlor—4-trifluormethylfenoxy)-fenoxy]-propionové
(viz DE-A-2 433 067),

methylester kyseliny 2—{4—(2—fluor—4-trifluormethylfenoxy)—fenoxy]-propionové
(viz US 4 808 750),

methylester kyseliny 2-[4—(2,4—dichlorbenzyl)-fenoxy]-propionové (viz DE-A-2 417 487),
ethylester kyseliny 4—[4—(4-trifluormethylfenoxy)—fenoxy]-pent—2—en—karboxylové a

methylester kyseliny 2—[4—(4—trifluormethylfenoxy)—fenoxy]-propionové
(viz DE-A-2 433 067);

.jednojaderné* derivaty kyseliny heteroaryloxy-fenoxy—alkankarboxylové, napiiklad:
ethylester kyseliny 2—[4—(3,5—dichlorpyridyl-2—oxy)-fenoxy]-propionové

(viz EP-A-2 925),

propargylester kyseliny 2—-[4—(3,5—dichlorpyridyl)}-2—oxy)-fenoxy]—propionové

(viz EP-A-3114),

methylester kyseliny 2-[4—(3—chlor—5—trifluormethyl--2—pyridyloxy]—fenoxy—propionové
(viz EP-A-3890),

ethylester kyseliny 2-[4—(3—chlor—5-trifluormethyl-2—pyridyloxy)-fenoxy]-propionové
(viz EP-A-3890),

propargylester kyseliny 2—-[4—(5—chlor-3—fluor—2—pyridyloxy)—fenoxy]—propionové

(viz EP-A-191 736) a

butylester kyseliny 2—[4—(5-trifluormethyl-2—pyridyloxy)-fenoxy]-propionové (fluazifop—
butyl);
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,dvoujaderné“ derivaty kyseliny heteroaryloxy—fenoxy—alkankarboxylové, napiiklad:
methylester a ethylester kyseliny 2-[4—(6—chlor—2—chinoxalyloxy)-fenoxy]-propionové
(quizalofop—methyl a quizalofop—ethyl),

methylester kyseliny 2-[4—(6—fluor—2—chinoxalyloxy)-fenoxy]-propionové (viz J. Pest. Sci.
Vol. 10, 61 (1985)),

kyselina 2-[4—(6—chlor-2—chinoxalyloxy)-fenoxy]-propionovad a jeji 2-izopropyliden-
aminooxyethylester (propaquizafop a ester),

ethylester kyseliny 2-[4—(6—chlorbenzoxazol-2—-yl-oxy)-fenoxy]-propionové (fenoxaprop—
ethyl), jeho D(+) izomer (fenoxaprop—P—ethyl) a ethylester kyseliny 2-[4—(6—chlorbenz-
thiazol-2—-yloxy)-fenoxy]-propionové (viz DE-A-26 40 730) a
tetrahydrofur—2—ylmethylester kyseliny 2-[4—(6—chlorchinoxalyloxy)-fenoxy]-propionové
(viz EP-A-323 727).

Vhodnymi herbicidy ze skupiny cyklohexandioni jsou naptiklad:

methylester kyseliny 3—(1-allyloxyiminobutyl)-4-hydroxy—6,6—dimethyl-2—-oxocyklohex—
3—en—karboxylové (alloxydim),
2—(1-ethoxyiminobutyl)-5—(2—ethylthiopropyl)-3-hydroxy—cyklohex—2—-en—1-on
(sethoxydim),
2—(1-ethoximinobutyl)-5—(2—fenylthiopropyl)-3-hydroxy—cyklohex—2—en—1-on
(cloproxydim),
2-[(1—(3—chlorallyloxy)-iminobutyl)]-5-[2—(ethylthio)propyl]-3-hydroxy—cyklohex—2—en—
1—on,
2—[(1-(3—chlorallyloxy)-iminopropyl]-5—[2—(ethylthio)propyl]-3-hydroxy—cyklohex—2—
en—1-on (clethodim),
2-[(1—(ethoxyimino)-butyl]-3-hydroxy—5—(thian-3—yl)—cyklohex—2—enon (cycloxydim) a
2—(1—ethoxyiminopropyl)-5—(2,4,6—trimethylfenyl)-3-hydroxy—cyklohex—2—en—1-on
(tralkoxydim).

Vhodnymi herbicidy ze skupiny benzylcyklohexandioni jsou napiiklad:

2—(2—chlor-4—methylsulfonylbenzoyl)-cyklohexan—1,3—dion (SC-0051,
viz EP-A-137 963),

2—(2-nitrobenzoyl)-4,4—dimethyl-cyklohexan—1,3—dion (viz EP-A-274 634) a
2—(2-nitro—3-methylsulfonylbenzoyl)-4,4—dimethyl-cyklohexan—1,3—dion
(viz WO 91/13548).

Vhodnymi herbicidy ze skupiny derivati kyseliny pyrimidinyloxy-pyrimidinkarboxylové,
popfipadé pyrimidinyloxy-benzoové, jsou napfiklad:

benzylester kyseliny 3—(4,6—dimethoxypyrimidin—2—yl)}-oxy-pyridin—2—karboxylové
(EP-A-249 707),

methylester kyseliny 3—(4,6—dimethoxypyrimidin—2—yl)-oxy—pyridin—2-karboxylové
(EP-A-249 707),

kyselina 2,6-bis—{(4,6—dimethoxypyrimidin—2-yl)-oxy]-benzoova (EP-A-321 846) a
(1-ethoxykarbonyloxyethyl)-ester kyseliny 2,6-bis—[(4,6—dimethoxypyrimidin-2-yl)-oxy]-
benzoové (EP-A-472 113).

Vhodnymi herbicidy ze skupiny triazolopyrimidinsulfonamidd jsou naptiklad:

N-(2,6—difluorfenyl)}-7-methyl-1,2,4—-triazolo—(1,5—c)-pyrimidin—2—sulfonamid
(flumetulam),
N—(2,6—dichlor-3—methylfenyl)-5,7-dimethoxy-1,2,4—triazolo—(1,5—c)—pyrimidin—2—
sulfonamid,
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—  N—(2,6-difluorfenyl)-7—fluor-5-methoxy-1,2,4—triazolo—(1,5—c)—pyrimidin—2—sulfonamid,

—  N—(2,6-dichlor-3-methylfenyl)-7—chlor—5—methoxy-1,2,4—triazolo—(1,5—)-pyrimidin—2—
sulfonamid a

—  N—(2-chlor—6-methoxykarbonyl)-5,7-dimethyl-1,2,4-triazolo—(1,5—c)pyrimidin—2—
sulfonamid (viz naptiklad EP-A-343 752, US 4 988 812).

Vhodnym herbicidem ze skupiny esterti kyseliny S—(N-aryl-N-alkyl-karbamoylmethyl)-dithio-

fosforeéné je naptiklad:

—  S—[N—(4-chlorfenyl}-N—izopropyl—karbamoylmethyl]-O,0-dimethyl—dithiofosfat
(Anilofos).

Vyse uvedené herbicidy jsou pro odborniky znamé a jsou zpravidla popsané v ,,The Pesticide
Manual®, The British Corp Protection and the Royal Soc. of Chemistry, 10™ edition, 1994, nebo
v ,,Agricultural Chemicals Book II — Herbicides—,,, W. T. Thompson, Thompson Publications,
Fresno CA, USA, 1990, nebo v ,,Farm Chemicals Handbook’ 90%, Meister Publishing Company,
Willoughby OH, USA 1990.

Herbicidni G¢inné latky a uvaZované safenery je mozno aplikovat spole¢né (jako hotové piiprav-
ky nebo v tankovych smé&sich) nebo v libovolném potfadi po sobé. Hmotnostni pomé&r safener:
herbicidni u¢inna latka se miZe pohybovat v Sirokém rozmezi, vyhodné v rozmezi 1: 10 az
10 : 1, obzvlasté 1 : 10 az 5 : 1. Odpovidajici optimalni mnozstvi herbicidu a safeneru je zévislé
na typu pouzitého herbicidu nebo na typu pouzitého safeneru, jakoZz i na druhu oSetfovanych
rostlin a daji se pfipad od pfipadu zjistit pomoci odpovidajicich predb&znych pokusti.

Hlavni oblasti pro pouziti safenert jsou pfedevsim kultury obili (pSenice, oves, jeCmen, Zito),
ryze, cukrovky, ale také bavlny a sojovych bobti, vyhodn¢ obili a kukufice.

Obzvlastni vyhoda safeneru obecného vzorce I podle predloZeného vynalezu byla zjisténa pii
jeho kombinaci s herbicidy ze skupiny sulfonylmocovin. N&které herbicidy této strukturni tfidy
se specielné¢ v kulturdch obili a/nebo kukufice nemohou pouzit nebo se mohou pouZzit
nedostateéné selektivné. Kombinaci se safenery podle pfedlozeného vynalezu se také u téchto
herbicidii dosahne v obili nebo kukufici vyraznych selektivit.

Safenery obecného vzorce I se mohou vzdy podle svych vlastnosti pouZit pro pfedzpracovani
osiva kulturnich rostlin (mofeni semen) nebo se mohou nanést pied setim do brazd, nebo se
mohou pouzit spole¢né s herbicidem pfed nebo po vzejiti rostlin. Zpracovani pied vzejitim
zahrnuje jak oSetfeni plochy pro péstovéani pied vysetim, tak také oSetreni vyseté plochy, ktera
jesté neni porostla. Vyhodné je spoleéné pouziti s herbicidem. K tomu je moZno pouZit
tankovych smési nebo hotovych pfipravka.

Potiebna aplikaéni mnoZstvi safeneru mohou kolisat vzdy podle indikace a pouZitého herbicidu
v Sirokych mezich a jsou zpravidla v rozmezi 0,001 az 5 kg, vyhodn¢ 0,005 az 0,5 kg a obzvlasté
5 az 100 g u¢inné latky na hektar.

Zpisob ochrany kulturnich rostlin pfed fytotoxickymi vedlej$imi u€inky herbicidd ze skupiny
sulfonylmo¢ovin, spoéiva v aplikaci G¢inného mnozstvi sloueniny obecného vzorce I pred, po
nebo soucasné s herbicidem, na rostliny, semena rostlin nebo na plochu pro péstovani.

Prostfedky pro ochranu rostlin mohou obsahovat u¢innou latku obecného vzorce I a obvyklé
pomocné formulaéni prostfedky, jakoZ i herbicidni prostiedky, které obsahuji u€innou latku
obecného vzorce I a herbicid ze skupiny sulfonylmocovin, jakoZ i pomocné formulaéni prostfed-
ky, obvyklé v oblasti ochrany rostlin.
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Sloudeniny obecného vzorce I a jejich kombinace s jednou nebo nékolika z uvedenych herbicid-
nich u&innych latek se mohou formulovat na rizné typy, vzdy podle toho, jaké jsou predem dané
biologické a/nebo fyzikalné-chemické parametry. Jako moZznosti formulace prichdzi napfiklad
v Gvahu postiikovy prasek (WP), ve vodé rozpustny prasek (SP), ve vodé rozpustné koncentraty
(SL), emulgovatelné koncentraty (EC), emulze (EW), jako jsou emulze typu voda v oleji a olej ve
vodé, stifkatelné roztoky nebo suspenze, suspoemulze, suspenzni koncentraty (SC), disperze na
bazi oleje nebo vody, s olejem misitelné roztoky (OL), kapslové suspenze (CS), poprase (DP),
mofidla, granulaty pro rozmetaci a pudni aplikaci, granulaty (GR) ve form& mikrogranuléti,
postiikovych granulti, potahovanych granulati a adsorpénich granulati, granulaty pro aplikaci
na pidu nebo pro poprasovani, ve vodé dispergovatelné granulaty (WG), ve vodé rozpustné
granulaty (SG), ULW-formulace, mikrokapsle a vosky.

Tyto jednotlivé typy formulaci jsou v principu zndmé a jsou naptiklad popsané v publikacich
Winnacker—Kiichler, ,,Chemische Technologie®, dil 7, C. Hauser Verlag Miinchen, 4. vyd. 1986;
Wade van Valkenburg, ,Pesticide Formulations“, Marcel Dekker, N.Y., 1973; K. Martens,
»Spray Drying® Handbook, 3. ed. 1979, G. Goodwin Ltd. London.

Nutné pomocné prostiedky pro uvedené formulace, jako jsou inertni materialy, tenzidy, rozpous-
tédla a dal§i pfisady, jsou rovnéz znamé a jsou popsané napiiklad v publikacich: Watkiuns,
.JHandbook of Insecticide Dust Diluent and Carriers®, 2. ed., Darland Books, Caldwell N. J.;
H.v.Olphen, ,Introduction to Clay Colloid Chemistry”, 2. ed., J. Wiley & Sons, N.Y;
C. Marsden, ,,Solvents Guide*, 2. ed., Interscience, N.Y. 1963; McCutcheon’s ,,.Detergents and
Emulsifiers Annual“, MC Publ. Corp., Ridgewood N. J.; Sisley and Wood, ,,Encyclopedia of
Surface Active Agents“, Chem. Publ. Co. Inc., N.Y. 1964; Schonfeldt, ,,Grenzflichenaktive
Athylenoxidaddukte, Wiss. Verlagsgesellschaft, Stuttgart 1976; Winnacker—Kiichler,
,,Chemische Technologie®, dil 7, C. Hauser Verlag Miinchen, 4. vyd. 1986.

Na bazi téchto formulaci se daji vyrobit také kombinace s jinymi pesticidné G¢innymi latkami,
hnojivy a/nebo ristovymi regulatory, napfiklad ve formé hotovych pfipravki nebo tankovych
smési.

Postiikové pragky jsou ve vodé rovnomérné dispergovatelné preparaty, které vedle uc¢inné latky
obsahuji kromé ziedovaci nebo inertni latky jesté tenzidy ionogenniho a/nebo neionogenniho
typu (smécedla, dispergagni C¢inidla), napfiklad polyoxyethylované alkylfenoly, polyoxy-
ethylované mastné alkoholy, polyoxyethylované mastné aminy, polyglykolethersulfaty mastnych
alkoholi, alkansulfonaty, alkylbenzensulfonaty, sodné soli ligninovych kyselin, sodna sil
2,2'-dinaftylmethan—6,6'-disulfonové kyseliny, sodna stl kyseliny dibutylnaftalen—sulfonové
nebo také sodna sil kyseliny oleylmethyltaurové.

Emulgovatelné koncentraty se vyrobi rozpusténim uc€inné latky v organickém rozpoustédle, jako
je napiiklad butylalkohol, cyklohexanon, dimethylformamid, xylen, nebo také vySevrouci aroma-
ty nebo uhlovodiky nebo smési organickych rozpoustédel za piidavku jednoho nebo vice tenzidd
ionogenniho a/nebo neionogenniho typu (emulgétory). Jako emulgatory se mohou napiiklad
pouzit vapenaté soli alkylarylsulfonovych kyselin, jako je dodecylbenzensulfonat vapenaty, nebo
neionogenni emulgatory, jako jsou polyglykolestery mastnych kyselin, alkylarylpolyglykol-
ethery, polyglykolethery mastnych alkoholii, kondenza¢ni produkty propylenoxidu a ethylen-
oxidu, alkylpolyethery, sorbitanestery, jako jsou napiiklad estery mastnych kyselin a sorbitolu,
nebo polyoxyethylensorbitanestery, jako estery mastnych kyselin a polyoxyethylensorbitolu.

PopraSe se ziskaji rozemletim G¢inné latky sjemné rozmélnénymi pevnymi latkami, jako je
napiiklad mastek, pfirodni zeminy, jako je kaolin, bentonit nebo pyrofyllit, nebo také kiemelina.

Suspenzni koncentraty mohou byt na bazi vody nebo oleje. Mohou se napfiklad vyrobit mokrym

mletim pomoci na trhu obvyklych perlovych mlyni a popiipad€ za piidavku tenzidd, které byly
naptiklad jiz vy$e uvedené u jinych typt formulaci.
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Emulze, naptiklad typu olej ve vodé (EW), se daji vyrobit naptiklad pomoci michadel, koloidnich
mlynd a/nebo statickych misi¢l, za pouziti vodnych organickych rozpoustédel a poptipadé
tenzidd, které byly napiiklad jiz vy$e uvedené u jinych typi formulaci.

Granulaty se mohou vyrobit bud’ rozstfikovanim 0¢inné latky na adsorpce schopny, granulovany
inertni material, nebo nanesenim koncentratu uéinné latky pomoci lepidel, napiiklad polyvinyl-
alkoholu, polyakrylatu sodného nebo také mineralnich olejii, na povrch nosnych latek, jako je
pisek, kaolinit nebo granulovany inertni material. Také se mohou vhodné u¢inné latky granulovat
zpusobem obvyklym pro vyrobu granulovanych hnojiv, popfipadé ve smési shnojivy.

Ve vodé dispergovatelné granulaty se zpravidla vyrabéji pomoci obvyklych zptisobt, jako je
sprejové suseni, granulace ve vifivém lozi, talifovd granulace, miseni ve vysokorychlostnich
misiCich a extruze bez pevného inertniho materialu.

Vyroba riznych typl granulatd je napiiklad popsana ve ,,Spray—Drying Handbook® 3. ed. 1979,
G. Goodwin Ltd., London; J. E. Browning, ,,Agglomeration®, Chemical and Engineering 1967,
str. 147 a dalsf; ,,Perry’s Chemical Engineer’s Handbook®, 5. ed., McGraw—Hill, New York 1973,
str. 8 az 57.

Dalgi podrobnosti o formulacich prostiedkd pro ochranu rostlin jsou popsany naptiklad
G. C. Klingmanem ,,Weed Control as a Science®, John Wiley and Sons, Inc., New York, 1961,
str. 81 az 96 a J. D. Freyerem a S. A. Evansem ,,Weed Control Handbook®, 5. ed., Blackwell
Scientic Publications, Oxford, 1968, str. 101 az 103.

Agrochemické pripravky obsahuji zpravidla 0,1 az 99 % hmotnostnich, obzvlasté 0,1 az 95 %
hmotnostnich G¢inné latky obecného vzorce I (safener) nebo smési ucinnych latek safener/-
herbicid a 1 az 99,9 % hmotnostnich, obzvlasté 5 az 99,8 % hmotnostnich, pevnych nebo kapal-
nych pfisad a 0 az 25 % hmotnostnich, obzvlasté 0,1 az 25 % hmotnostnich tenzidu.

V postiikovych prascich ¢ini koncentrace ucinné latky napiiklad asi 10 az 90 % hmotnostnich,
zbytek do 100 % hmotnostnich sestava z obvyklych soucasti formulaci. U emulgovatelnych
koncentrati miZe koncentrace u¢inné latky Cinit asi 1 az 90 % hmotnostnich, vyhodné 5 az
80 % hmotnostnich. Praskovité formulace obsahuji 1 az 30 % hmotnostnich G¢inné latky,
vyhodng vétSinou 5 az 20 % hmotnostnich G¢inné latky, stéikatelné roztoky obsahuji asi 0,05 az
80 % hmotnostnich u¢inné latky, vyhodné 2 az 50 % hmotnostnich 0¢inné latky. U ve vodé
dispergovatelnych granulath zavisi obsah u€inné latky zCésti na tom, zda se uCinna slou¢enina
vyskytuje v kapalném nebo pevném stavu a jaké se pouzije granulaéni pomocné ¢inidlo, plnidlo
a podobné. U ve vod¢ dispergovatelnych granulati je obsah ucinné latky napiiklad v rozmezi
1 az 95 % hmotnostnich, vyhodné 10 az 80 % hmotnostnich.

Vedle uvedeného obsahuji formulace Gcinnych latek popiipadé odpovidajici obvyklé latky
zprostfedkujici pfilnavost, smacedla, dispergaéni Cinidla, emulgatory, penetra¢ni ¢inidla, konzer-
vadni prostfedky, protimrazové prostfedky a rozpoustédla, plnidla, nosice a barviva, odp&tiovad-
la, latky potladujici odpafovani a latky ovliviiujici hodnotu pH a viskozity.

Pro pouziti se obchodni formy uvedenych pfipravkid popfipadé obvyklym zplisobem ziedi,
naptiklad u postiikovych praski, emulgovatelnych koncentratd, disperzi a ve vodé dispergovatel-
nych granuldti pomoci vody, a potom se aplikuji na rostliny, ¢asti rostlin, nebo na zemédélsky
nebo primyslové vyuzivané pidy, na kterych rostliny stoji, nebo ze kterych vyristaji, nebo kde
se vyskytuji jako setba. Praskovité pfipravky, pidni nebo rozprasovaci granulaty, jakoz i stiika-
telné roztoky se pted pouzitim obvykle jiz nefedi dal$imi inertnimi ldtkami.

S vnéjSimi podminkami, jako je teplota, vlhkost, typ pouzitého herbicidu, se mimo jiné méni
potiebné aplikované mnozstvi safeneru.
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Piiklady provedeni vynalezu

A) Ptiklady formulaci

a) Praskovy pripravek se ziskd tak, Ze se smisi 10 hmotnostnich dili sloudeniny obecného
vzorce I nebo smési i¢innych latek z herbicidu a safeneru vzorce I a 90 hmotnostnich dilt mast-
ku jako inertni latky a rozmélni se v kladivovém mlynu.

b) Ve vodé lehce dispergovatelny, smacitelny prasek se ziska tak, Ze se smisi 25 hmotnostnich
dila sloudeniny obecného vzorce I nebo smési Gi¢innych latek z herbicidu a safeneru vzorce I,
64 hmotnostnich dili kaolin obsahujiciho kfemene jako inertni latky, 10 hmotnostnich dili
ligninsulfonatu draselného a 1 hmotnostni dil oleylmethyltauratu sodného jako smacedla
a disperga¢niho prostfedku a tato smés se rozemele v kolickovém mlynu.

¢) Ve vodé dispergovatelny disperzni koncentrat se ziska tak, Ze se smisi 20 hmotnostnich dilt
slouCeniny obecného vzorce I nebo smési u€innych latek z herbicidu a safeneru vzorce I, se
6 hmotnostnimi dily alkylfenolpolyglykoletheru (*Triton X 207), 3 hmotnostni dily izotri-
dekanolpolyglykoletheru (8§ EO) a 71 hmotnostnimi dily parafinického mineralniho oleje (oblast
teploty varu asi 255 °C az ptes 277 °C) a tato smés se rozemele v kulovém mlynu na jemnost pod
5 mikrometrd.

d) Emulgovatelny koncentrat se ziskd z 15 hmotnostnich dili slou¢eniny obecného vzorce I
nebo smési G¢innych latek z herbicidu a safeneru vzorce I, 75 hmotnostnich dilé cyklohexanonu
jako rozpoustédla a 10 hmotnostnich dili oxethylovaného nonylfenolu jako emulgétoru.

e) Ve vodé dispergovatelny granulét se ziska tak, Ze se smisi

75 hmotnostnich dild slouc¢eniny obecného vzorce I, nebo smési €innych latek
z herbicidu a safeneru vzorce I,

10 hmotnostnich dild ligninsulfonatu vapenatého,

5 hmotnostnich dili natriumlaurylsulféatu,

3 hmotnostni dily polyvinylalkoholu a

7 hmotnostni dily kaolinu,

tato smés se rozemele v kolickovém mlynu a ziskany prasek se granuluje ve vifivém loZi za
posttikovani vodou jako granula¢ni kapalinou.

f) Ve vodé dispergovatelny granulat se ziska také tak, Ze se smisi

25 hmotnostnich dili slou¢eniny obecného vzorce I, nebo smési u€innych latek
z herbicidu a safeneru vzorce I,

5 hmotnostnich dild sodné soli kyseliny 2,2'—dinaftylmethan—6,6'—disulfonové,

2 hmotnostni dily oleylmethyltauratu sodného,

1 hmotnostni dil polyvinylalkoholu,

17 hmotnostnich dila uhli¢itanu vapenatého a

50 hmotnostnich dili vody,

homogenizuje se v koloidnim mlynu a predb&zné se rozmélni, potom se mele v perlovém mlynu
a takto ziskana suspenze se ve sprejové vézi rozprasuje pomoci jednolatkové trysky a ususi se.
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B. Vyrobni piiklady

1. N-[4-(2-methoxybenzoylsulfamoyl)-fenyl]-cyklopentankarboxamid
(priklad 172 z tabulky 1)

la. 2-methoxy-N—(4-nitrofenylsulfonyl)-benzamid

30,0 g (0,15 mol) 4—nitrobenzensulfonamidu se smisi se 30,0 g (0,3 mol) triethylaminu ve 300 ml
acetonitrilu a pfi teploté 50 °C se smisi se 27,8 g (0,16 mol) o—anisoylchloridu, rozpusténych ve
20 ml acetonitrilu. Po 3 hodinach pii teploté 50 °C se smés vmichd do 80 ml ledové vody
a vytvofena sraZenina se odsaje a usus$i. Dal$i produkt se mize ziskat okyselenim mate¢ného
louhu.

Vytézek: 41,4 g (83 %)
tt.: 154 az 158 °C.
1b. 2-methoxy—-N—(4—aminofenylsulfonyl)-benzamid

50,0 g (0,15 mol) 2-methoxy—N—(4—nitrofenylsulfonyl)}-benzamidu se suspenduje ve smési
450 ml ethylalkoholu a 750 ml 2n kyseliny chlorovodikové a suspenze se zahfeje na teplotu
50 °C. P¥i této teploté se po Castech piida 97,2 g (1,5 mol) zinkového prasku a micha se dalsi
2 hodiny. Po ochlazeni se reakéni smés piefiltruje, filtrat se zahusti na jednu polovinu a ochladi
se. Vytvofena sraZenina se odsaje a ususi.

Vytézek: 43,6 (96 %)

t.t.: 180 az 182 °C.

lc. N-[4-(2-methoxybenzensulfamoyl)fenyl]-cyklopentankarboxamid

2,8 g (9 mmol) 2-methoxy-N—(4-aminofenylsulfonyl)-benzamidu se suspenduje ve 100 ml
dioxanu, pii teploté 0 °C se smisi s 0,72 g (9 mmol) pyridinu a 1,21 g (9 mmol) chloridu kyseliny
cyklopentankarboxylové a reakéni smés se pfi této teploté micha po dobu 2 hodin. Potom se vlije
do vody a vytvofena sraZenina se odsaje. Po ususeni se ziska 2,68 g (73 %) N-[4—(2—-methoxy-

benzensulfamoyl)fenyl]-cyklopentankarboxamidu s teplotou tani 202 az 206 °C.

2. N—[4—(2-methoxybenzoylsulfamoyl)fenyl]-2,4—dichlorbenzamid
(ptiklad 215 z tabulky 1)

2a. N—(4-sulfamoylfenyl)-2,4—dichlorbenzamid

10 g (60 mmol) sulfanilamidu se suspenduje ve 150 ml dioxanu a smisi se se 4,6 g (60 mmol)
pyridinu. Pfi teploté 0 °C se potom ptida 12,2 g (60 mmol) 2,4—dichlorbenzoylchloridu a micha
se po dobu dalsich 2 hodin pfi teploté mistnosti. Reakéni smés se potom vmicha do 200 ml vody
a vypadla sraZenina se odsaje a ususi.

Vytszek: 16,9 g (85 %)

t.t.: 228 az 232 °C.
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2b. N-[4—(2-methoxybenzoylsulfamoyl)fenyl]}-2,4—dichlorbenzamid

5 g (15 mmol) N—(4—sulfamoylfenyl)-2,4—dichlorbenzamidu se pfi teploté¢ 0 °C predlozi do
80 ml acetonitrilu a smisi se se 2,93 g (30 mmol) triethylaminu a katalytickym mnoZstvim
DMAP (4-dimethylaminopyridin). Potom se pfikape 2,47 g (15 mmol) o-anisoylchloridu,
rozpusténych ve 20 ml acetonitrilu, natez se po dvouhodinovém michani pfi teploté mistnosti
reak&ni smés vmisi do vody a vytvofena srazeninase odsaje a ususi.

Vytézek: 4,2 g (60 %)
t.t.: 140 az 146 °C.

3. 2-methoxy-N—[4—(2-methoxybenzoylsulfamoyl)fenyl]-acetamid
(ptiklad 160 z tabulky 1)

3a. 2-methoxy—-N—(4-sulfamoylfenyl)}-acetamid
10 g (0,06 mol) sulfanilidu se suspenduje ve 150 ml dioxanu a smisi se se 4,6 g (60 mmol)
pyridinu. Pfi teploté 0 °C se potom piidd 6,3 g (60 mmol) chloridu kyseliny methoxyoctové

a reak¢ni smés se micha po dobu 2 hodin pfi teploté mistnosti. Potom se vmicha do 200 ml vody
a vytvofend sraZenina se odsaje a ususi.

Vytézek: 12,9 g (91 %)

t.t.: 200 az 208 °C.

3b. 2-methoxy—N—[4—(2-methoxybenzoylsulfamoyl)fenyl]-acetamid

8 g (33 mmol) 2-methoxy—N—(4—sulfamoylfenyl)-acetamidu se pfedlozi do 160 ml acetonitrilu
pii teploté 0 °C a smisi se se 6,63 g (66 mmol) triethylaminu a katalytickym mnoZstvim DMAP.
Potom se ptida 5,6 g (33 mmol) pfi teploté 0 °C 2-methoxybenzoylchloridu, rozpusténych ve

20 ml acetonitrilu a reak&ni smés se michd po dobu 2 hodin pfi této teploté. Po dalSich
2 hodinach pfi teploté mistnosti se smés vlije do vody a vytvofena sraZenina se odsaje a ususi.

Vytézek: 10,5 g (84 %)
t.t.: 170 az 172 °C.
V nésledujicich tabulkach je ptikladné uvedena fada slouCenin obecného vzorce I, které se

mohou ziskat analogickymi zpUsoby, jako je uvedeno v piikladech 1 az 3 a dile uvedenymi
metodami. V tabulkach znadi:

Me methyl

Et ethyl

n—Pr n—propyl

i-Pr izopropyl

c—Pr cyklopropyl

n—, i—, t—nebo s—Bu n—, izo—, terc.— nebo sek.—butyl
c-Bu cyklobutyl

Schmp. teplota tani ve °C.

Indexova ¢isla nejsou z diivodu mista uvadéna dole, poptipad€ nahote; tak znaci naptiklad OCF3
skupinu trifluormethoxy (OCF;) a podobné a R1 znadi zbytek R a podobng.
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(sloudeniny vzorce Ia)

Tabulka 1
5
ﬁ 9 h’ 0 (R,
RN s=N
\(r)r’ 0
ma)“ {la)
sloud. &. R1 R3 Rs T¢. ¢ {°C}

1 H H 2-CF3

2 H H 2-Cl

3 H H 2-0CF3

4 H H 2-0Et

5 |H H 2-OMe 181
6 H H 2-0Me, 4-Cl

7 |H H ___|2-OMe, 4-Me

8 H H 2-OMe, 5-C! 202
9 H H 2-OMe, 5-Me

10 H H 3,6-Di-Cl, 2-OMe

11 OMe H 2.4-Di-OMe
12 OMe H 2-CF3

13 OMe H 2-0CF3

14 OMe H 2-0Ft

15 OMe H 2-OMe 211
16 OMs H 2-OMe, 4-C|
17 |OMe H 2-OMe, 4-Me

18 OMe H 2-OMe, 4-SMe
19 OMe H 2-OMe, 5-Cl
20 OMe H 2-0Me, 5-Me
21 OMe H 3,6-Di-Cl, 2-OMe
22 QFEt H 2-0CF3
23 OEt H 2-0Et
24 OEt H 2-OMe 170
25 OEt H 2-OMe, 4-Cl
26 OEt H 2-OMe, 4-Me

27 QEt H 2-OMe, 5-Ci
28 OEt H 2-OMe, 5-Me

29 OFt H 3.6-Di-Ct, 2-OMe

30 0-C6HS H 2-OMe 160
31 Q-n-Pr H 2-OMe

32 Q-i-Pr H 2-OMe
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sloud. &. R1 R3 Rs £ t.qogy
33 Q-CH=CH2 H 2-0Me
34 SMe H 2-0CF3
35 SMe H 2-0Et
36 SMe H 2-OMe
37 SMe H 2-OMe, 4-Cl
38 SMe H 2-OMe, 4-Me
39 SMe H 2-OMe, 4-SMe
40 SMe H 2-OMe, 5-Ct
41 SMe H 2-OMe, 5-Me
42 SMe H 3,6-Di-Ci, 2-OMe
43 SEt H 2-OMe 174
44 SEt H 2-OMe, 4-Ci
45 SEt H 2-OMe, 4-Me
46 SEt H 2-OMe, 5-Ci
47 SEt H 2-OMe, 5-Me
48 S-n-Pr H 2-0Me
49  [S-~i-Pr H 2-OMe
50 CEHS5 H 2-CMe
51 Me H 2,4-Di-OMe
52 Me H 2-CF3 199
53 Me H 2-Cl 244
54 Me H 2-0CF3
55 Me H 2-OFt 222
56 Me H 2-OMe 228
57 Me H 2-0Me, 4-Ci 131
58 Me H 2-OMe, 4-Me
59 Me H 2-CMe, 4-SMe
60 Me H 2-OMe, 5-Ci 225
61 Me H 2-OMe, 5-Me
62 Me H 3,4-Di-Me
63 Me H 3.6-Di-Cl, 2-OMe
64 Et H 2,4-Di-QMe
65 Et H 2-CF3
66 Et H 2-Cl 245
67 Et H 2-QCF3
68 Et H 2-0Et
69 Et H 2-OMe 212
70  |Et H 2-QMe, 4-Cl
71 Et H 2-0OMe, 4-Me
72 Et H 2-OMe, 4-SMe
73 Et H 2-OMe, 5-CI
74 Et H 2-OMe, 5-Me
75 Et H 3.6-Di-Cl, 2-OMe
78 i-Pr H 2,4-0i-OMe
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[slouz. &. /! R3 Rs t. t.[oQ]

77 i-Pr H 2-CF3

78 i-Pr H 2-Cl 240
79 i-Pr H 2-QCF3

80 i-Pr H 2-OFt

81 |i-Pr H__ |2-OMe 224
82 i-Pr H 2-OMe, 4-Cl

83 i-Pr H 2-OMs, 4-Ms

84 i-Pr H 2-OMe, 5-Ci

85 i-Pr H 2-0Me, 5-Me

B6 i-Pr H 3,6-Di-C!, 2-OMe

87 n-Pr H 2-CF3

88 n-Pr H 2-Cl

89 n-Pr H 2-0CF3

30 n-Pr H 2-0FEt

91 n-Pr H 2-0OMe

92 n-Pr H 2-OMe, 4-Ci

93 n-Pr H 2-OMe, 4-Me

94 n-Pr H 2-OMe, 5-Ci

95 n-Pr H 2-OMe, 5-Me

36 n-Pr H 3.6-Di-Cl, 2-OMe

97 c-Pr H 2,4-Di-CMe 213
a8 c-Pr H 2-CF3 262
99 c-Pr H 2-Cl 260
100  le-Pr M 2-0CF3 229
101 je-Pr H 2-OEt 125
102 f{e-Pr H 2-OMe 212
103 |je-Pr H 2-OMe, 4-C!
104  (c-Pr H 2-OMe, 4-Me
105  le-Pr H 2-OMe, 4-SMe 227
106  jc-Pr H 2-OMe, 5-C! 246
107  |c-Pr H 2-0OMe, 5-Me
108  {c-Pr H 3,6-Di-Ci, 2-OMe
109 [i-Bu H 2-CF3

11Q  |i-Bu H 2-Cl

111 i-Bu H 2-0CF3

112 i-Bu H 2-QEt

113 |i-Bu H 2-OMe 196
114  li-Bu H 2-OMe, 4-C,

115 [i-Bu X 2-OMe, 4-Me

116  |i-Bu H 2-CMe, 5-Ci

117 i-Bu H 2-OMe, 5-Me

118  }i-Bu H 3,6-0i-Cl, 2-OMe

119 In-Bu H 2-CF3

120 In-Bu H 2-Cl
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slou&. &. R1 Rs3 R5 . t. qeg]
121 n-Bu H 2-QCF3
122  |n-Bu H 2-0€t
123  |n-Bu H 2-0Me
124  {n-Bu H 2-OMe, 4-Cl
125 |n-Bu H 2-OMs, 4-Me
126 |n-Bu H 2:0Me, 5-Cl
127 |n-Bu H 2-0Me, 5-Me
128 |n-Bu H 3,6-0i-Cl, 2-OMe
129 c-By H 2,4-Di-OMe
130 jc-Bu H 2-CF3 248
131 c-Bu H 2-Ct 234
132 c-Bu H 2-0CF3 249
133 |c-Bu H 2-0ft 202
134 c-Bu H 2-0Me 210
135 c-Bu H 2-OMe, 4-CI 195
136 |c-Bu H 2-CMe, 4-Me
137 |c-Bu H 2-CMe, 4-SMe 218
138  [c-Bu H 2-OMe, 5-Cl 221
139  |e-Bu H 2-OMe, 5-Me 206
140  lec-Bu H 3,6-Di-C!, 2-OMe
141 t-Bu H 2-CF3
142 t-Bu H 2-Ci 248
143 |t-Bu H 2-QCF3
144  I1t-Bu H 2-0Et 226
145  |t-Bu H 2-OMe 235
146  it-Bu H 2-0Me, 4-Ci 119
147 t-Bu H 2-0Me, 4-Me
148 t-Bu H 2-OMe, 5-Cl 130
149 t-Bu H 2-OMe, 5-Me 183
150 CHCH3-CH2-CH3 H 2-0Me
181 CHCH3-CH2-CH3 H 2-OMe, 4-Cl
152 CHCH3-CH2-CH3 H 2-OMe, 4-Me
153 [CHCH3-CH2-CHJ3 H 2-0Me, 5-Ci
154 |CHCH3-CH2-CH3 H 2-0Me, 5-Me
155 |CH20Me H 2,4-Di-F 185
156 |CH20OMe H 2-CF3 169
157 CH20Me H 2-Cl 195
158 |CH20Me H 2-0CF3 185
153 ICH20Me H 2-0Et 165
160 {CH20Me H 2-0Me 172
161 CH20Me H 2-O0Me, 4-Ct 184
162 CH20Me H 2-QMe, 4-Me
163 |CH20Me H 2-0Me, 5-C! 17%
164 CH20Me H 2-OMe, 5-Me
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(stous. . R1 Ra Rs . t. [°C)
168 CH20Me H 3,4-Di-Me 215
166 |CH20Me H 3.6-Di-Cl, 2-OMe
167 CH20Me H 4-F 238
168 |CH20Me H 4-Me 244
168 |CH20OMe H 4-OMe 228
170  |c-Pentyl H 2-CF3
171 c-Pentyl H 2-0OCF3
172  |c-Pentyl H 2-OMe 206
173  |c-Pentyl H 2-OMe, &4-Ci
174 |c-Pentyi H 2-OMe, 4-Me
175 |e-Pentyl H 3,6-Di-Ci, 2-OMe
176  |c-Hexyl H 2-OMe 290
177 ___In-Gctyl H 2-OMe
178 CH2C! H 2-OMe 221
179 |CHCI2 H 2-OMe 258
180 [CHCI2 H 2-OMe, 4-C!

181 [CH20H H 2-OMe 188
182 |CF3 H 2-CF3

183 |CF3 H 2-0CF3

184 |ICF3 H 2-OMe 232
185 |CCI3 H 2-CF3

186 cCI3 H 2-0CF3

187 |CCI3 H 2-OMe 228
188 CH2-CH2C! H 2-CF3

189 CH2-CH2CI H 2-0Me 210
190 [CHCI-CH3 H 2-OMe 229
191 {CCI2-CCI3 H 2-OMe

182 |CHIC2H5)2 H 2-CF3

193 [CH{C2H5)2 H 2-Cl

184 |CH(C2HS5)2 H 2-OMe 165
195 [CH(C2H5)2 H__ |2-OMe, 5-Cl

196 {(CH2)6-CH3 H 2-OMe 158
197  |{CH2)6-CH3 H 2-OMe, 5-CI

198 CHCH3-(CH2)4-CH3 H 2-CF3

199 |CHCH3-(CH2)4-CH3 H 2-OMe

200 JCHCH3-{CH2)4-CH3 H 2-OMe, 5-Ci

201 |CH2-NH-i-Pr H 2-OMe 215
202 |CH2-CH2-COOMe -H 2-OMe 162
203 CH2-COOCH3 H 2-OMe 173
204 CH=CH2 H 2-OMe 185
205 CH=CH-CH3 H 2-OMe

206 JCH=C{CH3)2 H 2-0CF3

207 |CH=CICH3)2 H 2-OMe 193
208 ICCi=CCI2 H 2-OMe
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sloud. &. A1 A3 Rs t. £. [o(Q]
209  |CH2-0-C6H5 H 2-OMe 146
210 ICH2-0-({2,4-Di-CI-CBH3} H 2-OMe 216
211 CHCH3-(4-CI-C6H4} H 2-OMe 202
212 |CH2-(4-F-C6H4) H 2-OMe 174
213 [CH2-{4-CI-C6H4} H 2-OMe 216
214 ICH2-(2,4-Di-CI-C6H3) H 2-OMe
215 ]2,4-Di-CI-C6H3 H 2-OMe 146
216 |3,4-Di-CI-CBH3 H 2-CMe
217 12,4-Di-F-C6H3 H 2-OMe 221
218 2-F-C6H4 H 2-OMe 210
219 |4-F-CEH4 H 2-OMe 228
220 {2-H3CO-C&H4 H 2-OMe 179
221 |2-Thienyl H 2,4-Di-OMe
222  {2-Thienyl H 2-CF3
223 |2-Thienvi H 2-Ci
224  |2-Thienyl H 2-0CF3
225 |2-Thienyi H 2-0Et
226  |2-Thienyl H 2-OMe 225
227 |2-Thienyt H 2-OMe, 4-Cl
228  |2-Thianyl H 2-OMe, 4-Me
229 [2-Thienyl H 2-OMe, 5-C|
230  |2-Thienyi H 3,6-Di-Cl, 2-OMe
231 2-Furanyi H 2,4-Di-OMe
232 [2-Furanyl H 2-CF3 233
233  |2-Furanyl H 2-Cl 258
234  [2-Furanyl H 2-0CF3
235 |2-Furanyi H 2-0OEt
236  {2-Furanyl H 2-OMe 195
237 [2-Furanyl H 2-OMe, 4-Ci
238  |2-Furanyt H 2-OMs, 4-Me
239 |2-Furanyl H 2-OMe, 5-Ci
240 |2-Furanyl H 3,6-Di-Ct, 2-OMe
241  |3-Furanyi H 2-CF3
242  |3-Furanyt H 2-Cl
243 |3-Furanyl H 2-QCF3
244  |3-Furanyl H 2-QFEt
245  |3-Furanyl H 2-OMe
246 |3-Furanvl H 2-OMe, 4-C!

247  |3-Furanyl H 2-OMe, 4-Me
248  |3-Furany! H 2-OMe, 5-C!

249 3-Furany! H 3,6-Di-Cl, 2-OMe
250 {5-CH3-3-Furany} H 2-OMe

251 2-CH3-3-Furanyi H 2-OMe

252 12,5-Di-CH3-3-Furanvi H 2-OMe
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sloud. &. R Ra Rs b, T, [°€)
253 |CH{CEH5)2 H 2-OMe 225
254 CH2-OMe H 2,4-Di-OMe
255 CH2-OMe H 2-OMa, 4-SMe
256 CHC-C2H5 H 2-OMs
257 n-C5H11 H 2-OMe, 5-Cl
268 |n-C7H15 H 2-OMe, 5-Cl
259 CH2-0-{4-Me-CBH4) H 2-OMs, 5-CI
260 |CH2-0-CH2-CE6HB H 2-0Me, 5-Cl
261 3,4-Di-C1-C6H3 H 2-OMe, 5-C|
262 4-F3C0-C6H4 H 2-OMe, 5-Cl
283 3-CI-C6H4 H 2-OMe, 5-C!
264 CH2C! H 2-0Me, 5-C!
265 n-C7H15 H 2-OMe, 4-Me
266 |CH20Me H 2-OMe, 3-Me
267 in-Bu H 2-OMe, 3-Me
268 {n-C7H15 H 2-OMe. 5-Me
269 |n-CBH11 H 2-OMe, 4-Me
270 |n-CSH11 H 2-OMe, 3-Me
271 e-Pr H 2-0Me, 3-Me
272 CH2-C6HS H 2-OMe, 3-Me
273 n-C7H15 H 2-OMe, 3-Me
274 CHI(C2HS)OC6HS H 2-OMe, 5-C!
275 CH{CH3YOCEHS H 2-OMe, 5-Ci
276 CH{C2HS)C4H9 H 2-OMe, 5-CI
277 4-F3C-C6H4 H 2-OMe, 5-C!
278 2-F-C6H4 H 2-OMe, 5-Ci
278 CH2-CEHD H 2-OMe, 4-Me
280 CH2-0-(4-Me-CB5H4) H 2-0Me, 4-Me
281 CH2-0-{4-Me-C6H4) H 2-0Me, 5-Me
282 CH2-0-(4-Me-CE6H4} H 2-OMe, 3-Me
283 4-F-C6H4 H 2-OMe, 5-Cl
284 4-Br-CBH4 H 2-OMe, 5-Cl
285 |C6H5 H 2-OMe, 5-Cl
286 |C17H3S H  |2-OMe, 5-CI
287 CH{i-PriC8HB H 2-OMe, 5-Cl
288 C15H31 H 2-OMe, 5-Ci
289 2-CI-C6H4 H 2-OMe, 5-C1
290 3,6-Di-CI-C6H3 H 2-OMe, 5-Ci
291 2-Br-C6H4 H 2-OMe, 5-Ci
292 2.6-Di-F-C6H3 H 2-OMe, 5-C!
293 2,4,5-Tri-F-C6H2 H 2-0Me, 5-C!
294 4-Me-CH6HA H 2-0Me, 5-CI
295 2.4-Di-F-C6H3 H 2-OMe, 5-Ci
296 C15H31 H 2-OMe, 5-Me
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sloud. A1 R3 Rs . t. e
297 C17H35 H 2-0Me, 4-Me
298 IC17H35 H 2-OMe, 5-Me
299 [C17H35 H 2-OMe, 3-Me
300 {C15H31 H 2-OMe, 3-Me
301 In-Bu H 2,6-Di-OMe
302 ic-Bu H 2,6-Di-OMe
303 |H H 2,6-Di-OMe
304 e-Pr H 2,6-Di-OMe
305  [OMe H 2-0Me, 3-Me
306 |OMe H 2,6-Di-OMe
307  [Me H 2-OMe, 3-Me
308  |Me H 2,6-Di-OMae
309 |(Et H 2,6-Di-OMe
310  |t-Bu H 2,6-Di-OMe
an t-Bu H 2-OMe, 3-Me
312  lc-Bu H 4-CCCH2-0-CH2-PO(OEL)2
313 |e-Pr H 4-CCCH2.0-CH2-PO(OEL)2
314 |2-Me-c-Pr H 2-0OMe 220
315 c-Bu 3,5-Di-C! [2-OMe
316 c-Bu 2,5-Di-OMe [2-OMe
317 |e-Bu 3-OMe  |12-OMe 164
318  le-Pr 3,5-Di-Cl |2-OMe, 4-SMe
319  fe-Pr 3,5-Di-Cl |2-CF3
320 je-Pr 3,5-Di-C1 12-0CF3
321  je-Pr 3,5-Di-Ci §2-OMe, 4-C!
322  ICH2-OMe 3,5-Di-Cl  [2-OMa, 4-SMe
323  |CH2-OMe 3,5-Di-C! |2-CF3
324 ICH2-OMe 3,5-Di-Cl |2-0OCF3
325 {CH2-OMe 3,5-Di-Cl }2-OMe, 4-CI
326 {e-Bu 3,5-Di-Cl |} 4-CCCH2-0Q-CH2-PO(OEL)2
327  le-Pr 3,5-Di-Cl _} 4-CCCH2-0-CH2-POIOEL)2
328 |CH2-OMe 3-OMe  [2-OMe, 5-C! 128
328  |CH2-OMe 2,5-Di-OMe [2-OMe 176
330 |CH2-OMe 3-OMe  [2-OMe
331 c-Pr 3-OMe  |2-OMe 218
332 |JCH20Me 3-OMe  |2-OMe 143
333  |OMe 3-OMe  |2-OMe
334 |t-Bu 3-OMe  [2-OMe
335 [Me 3,5-Di-Cl |2-OMe
336 [CH,-OMe 3,5-Di-Cl |2-OMe 192
337  lc-Pr H 2.5-Di-OMe 214
338 jec-Bu H 2,5-Di-OMe 190
339 je-Pr 2,5-Di-OMe [2-OMe 228
340 {c-Bu 2,5-Di-OMe [2-OMe 192
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341 2-Furanyi 2,5-Di-OMe | 2-OMe 208
342 [Me 3-OMe  |2-OMe 200
343 |2-Furany! 3-OMe  {2-OMe 164
344 j¢-Pr 2,5-Di-OMe {2-OMe, 5-C! 205
345 |c-Bu 2,5-Di-OMe (2-OMe, 5-CI 204
3486 |2-Furanyi 2,5-Di-0OMe |2-OMe, 5-Cl 246
347 |c-Pr 3-OMe  {2-OMe, 5-C! 1393
348 |c-Bu 3-OMe |2-OMe, 5-Ci 158
349 |Me 3-OMe  |2-OMe, 5-C! 204
350 {2-Furanyl 3-OMe |2-OMe, 5-C! 182
351  jc-Pr H 2,3-Di-OMe 215
352 |¢-Bu H 2,3-Di-OMe 199
353 (2-Furanyi H 2,3-Di-OMe 238
354 |CH,-OMe H 2,3-Bi-OMe 156
355 [Me H 2,3-Di-OMe 228
356 |t-Bu H 2,3-Di-OMe 234
357 |t-Bu H 2-Me 268
358 [Me H 3-Cl 245
359 (Me H 2-Me 246
360 [Me H 3-Me 218
361 Me H 2.4,5-Tri-OMe 260
362 Me H 2,5-Di-OMe 200
363 |Me H 2,5-Di-Cl 277
364 |Me H - 260
365 (Me H 2-F 137
366 [Me H 2-Br 254
367 |Me M 2- 274
368 |Me H 2,3-DiCt 280
369 |Me H 2,4-Di-Me 270
370 |Me H 2,4-Di-Cl 252
371  |Me H 2-CH, 5-C! 264
372 Me H 2-OH, 3-Me 266
373 Me H 2-SMe 255
374 Me H 2,3-Di-Me 267
375 [Me H 2,5-Di-Me 269
376 |Me H 2-CO0Me 247
377 |Me H 2-0C6HS 185
378 [Me M 2,3,4-Tri-OMe 204
379  k-Pr H 2-Me 218
380 |i-Pr H 2,4-Di-Me 137
381 i-Pr H 2,3-Di-OMe 206
382 |i-Pr H 2,4-Di-Ct 220
383 |i-Pr H 2-0H, 5-C 259
384 i-Pr H 2-0H, 3-Me 242
385 |i-Pr H 2-SMe 225
386 |i-Pr H 2,3-Di-Me 233
387 i-Pr H 2,5-Di-Me 242
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388 i-Pr H 2-CO0Me 201
389 i-Pr H 2-0CBHb 203
390 i-Pr H 2,3,4-Tri-OMe 207
391 H H 2,5-Di-OMe 194
392 M- H 2,3-Di-OMe 200
393 Et H 2-Me 231
394 |[Et H 2,4-Di-Me 236
385 Et H 2.3-Di-OMe 195
396 Et H 2,4-04-C! 218
397 JEt H 2-OH, 56-CI 267
398 Et H 2-0H, 3-Me 249
399 Et H 2-SMe 202
400 |Et H 2,3-Di-Me 231
401 Et H 2,5-Di-Me 241
402 Et H 2-CO0Me 253
403 Et H 2-0CBHS 202
404 Et H 2,3,4-Tri-QMe 190

405 CH20Me H 2-Me 178
406 JCH20OMe H 3-Cl 204
407 CH20Me H 3-Me 214
408 - [CH20Me H 2,4,5-Tri-OMe 168
409 CH20Me H 2,5-Di-CF3 222
410 CH20Me H 2-0Me, 5-Br 181
411 CH2COMe H 2,5-Di-Cl 213
412 CH20Me H - 200
413 CH2QMe H 2-F 205
414 CH20Me H 2-8Br 198
415 CH20Me H 2- 166
416 CH20Me H 2,3-Di-Cl 217
417 CH20Me H 2,5-Di-OMe 141
418 CH20Me H 2,4-Di-Me 171
419 CH20Me H 2-NHMe 216
420 CH20Me H 2,4-Di-C} 194
421 CH20Me H 2-0H, 5-Ci 253
422 CH20Me H 2-0H, 3-Me 205
423 CH20Me H 2-SMe 181
424 CH20Me M 2,3-Di-Me 187
428 CH20OMe H 2,5-Di-Me 180
426 CH20Me H 2-CO0Me 184
427 CH20Me H 2-QC6HS 144
428 CH20Me H 2.3.4-Tri-OMe 150
429 CH(i-Pr)-CHBHS H 2-OMe 125
430 c-Pr H 3-Cl 275
431 c-Pr H 2-Me 254
432 c-Pr H 3-Me 245
433 c-Pr H 2,4,5-Tri-OMe 110
434 c-Pr H 2.5-0i-CF3 27%
435 c-Pr H 2-OMe, 5-Br 241
436 c-Pr H 2,5-Di-Cl 225
437 c-Pr H - 257
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ls1ouz. &. R1 Ra Rs E. £. [°C]

438 le-Pr H 2-F 225
439  |c-Pr H 2-Br 269
440 |c-Pr H 241 269
441 c-Pr H 2,3-Di-Cl 251
442  |c-Pr H 2-0H 278
443  |e-Pr H 2,4-Di-Me 1566
444  jc-Pr H 2-NQ2 289
445 c-Pr H 2-NHMe 222
446 c-Pr H 2,4-Di-Cl 220
447  |lc-Pr H 2-0H, 5-Ci 276
448 c-Pr H 2-0OH, 3-Me 274
449 |c-Pr H 2-SMe 206
450 |c-Pr H 2,3-Di-Me 250
451 c-Pr H 2,5-Di-Me 226
452 |Je¢-Pr H 2-COOMe 244
453 |¢-Pr H 2-0CEHS 210
454 c-Pr H 2.,3,4-Tri-OMe 214
455 |e-Bu H 3-Cl

456 |c-Bu H 2-Me 258
457 |e-Bu H 3-Me 218
458 |c-Bu H 2,4,5-Tri-OMe 207
459 jc-Bu H 2,5-Di-Cl 268
460 jc-Bu H 2,3-bi-Ci 253
461 c-Bu H 2,4-Di-Me 196
482  |2-Furanyl H 3-Me 254
463 |2-Furanyl H 2-Me 252
464 |2-Furanyi H 2.4,5-Tri-OMe 211
465 2-Furanyt H 2,5-Di-OMe 189
466 2-Furanyl M 2,5-Di-Cl 238
487  |2-Furanyi H 2,3-Di-Cl 272
468 2-Furanyl H 2,4-Di-Me 236
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(sloudeniny vzorce I)

5 0 ,?4 0 (R°),,
RL_N S—N
TN
(R%)
slou&. &. R1 R2 R3 R4 Rs t. t. [oQ]

2-1 c-Bu Me H H 2-OMe

2-2 c-Pr Me H H 2-OMe

2-3 CH2-OMe Me H H 2-0Me

24 Me Me H H 2-OMe

2-5 c-Bu H H Me 2-OMe

2-6 c-Pr H H Me 2-OMe

2-7 CH2-OMe H H Me 2-OMe

2-8 Me H H Me 2-0Me

2-9 c-Bu H H Na 2-OMe

2-10 c-Pr H H Na 2-OMe 240
2-11 CH2-OMe H H Na 2-CMe

212 |Me H H Na 2-OMe

213 |t-Bu H H Na __ |2-OMe 209
214 c-Bu H H Na 2-OMe, 5-Cl

2-15 c-Pr H H Na 2-OMe, 5-C! 234
2-16 CH2-OMe H M Na 2-CMe, 5-C)

2-17 Mea H H Na 2-0Me, 5-Ci

2-18 t-But H H Na 2-OMe, 5-Cl

2-19 c-Pr H 2,5-Di-OMe Na 2-OMe 20C
2-20 CH,-CH,-CH, H H 2-OMe 176
2-21 _ CH,-CH,-CH, H H 2-Ci 227
2-22 CH,-CH,-CH,, H H 2-OMe, 5-Me 204
2-23 CH,-CH,-CH, H H 2,5-Di-Ct 215
2-24 CH,-CH,-CH, H H 2-Me 175

C. Biologické ptiklady
1. Bonitace $kodlivého u€inku

Skodlivy 0&inek na rostliny se vyhodnocuje opticky ve srovnani s kontrolnimi rostlinami ve $kale
0 az 100 %:

0%
100 %

zadny viditelny Gc¢inek ve srovnani s neosetfenymi rostlinami,
oSetfené rostliny uhynou.
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2. Herbicidni ¢inek a G¢inek safeneru v postupu pred vzejitim

Semena, popfipad¢ kousky oddenki jednodéloznych a dvoudéloznych rostlin plevell a kultur-
nich rostlin se daji do plastikovych hrnkid o priméru 9 cm do pis€ité hlinité pidy a prekryji se
pudou. Alternativné se pro test plevell, vyskytujicich se za podminek pro Paddy-ryZi v kulturach
ryze, kultivuji tyto plevely ve vodou nasycené pudg, pfi¢emz se do hrnkd naplni tolik vody, Ze
voda stoji az k povrchu pidy nebo nékolik milimetri nad ni. Kombinace u¢innych latek
herbicid—safener podle predloZeného vynélezu, formulované jako emulzni koncentraty, jakoZ i
v paralelnich pokusech odpovidajicim zpiisobem formulované jednotlivé u¢inné latky, se potom
aplikuji jako emulze s aplikovanym mnoZstvim vody, pfepoctenym na 300 /ha, v rdznych
davkach na povrch kryci zeminy, nebo u ryZe se naliji na zavodiiovaci vodu.

Po osetfeni se hrnky umisti do skleniku a udrzuji se za dobrych ristovych podminek pro plevely.
Opticka bonitace poskozeni rostlin, popfipadé poskozeni vzejiti, se provadi po vzejiti pokusnych
rostlin po pokusné dobé 2 tydnd ve srovnani s nezpracovanou kontrolou. Jak pokusy ukazuji,
maji herbicidni prostfedky, které naptiklad obsahuji safener podle ptiklada 5, 15, 30, 43, 56, 60,
81, 97, 98, 99, 101, 102, 103, 106, 134, 145, 155, 156, 157, 158, 160, 179, 181, 189, 194, 204,
207, 219, 236, 245, 363, 401, 405, 425, 431, 436, 465, 2-10, 2-15 a 2-20 v kombinaci se
sulfonylmo€ovinovym herbicidem 3—(4,6—dimethoxypyrimid-2—yl)—-1-[3—(N-methylsulfonyl—
N-methylamino)-pyridyl-2—yl-sulfonyl}-moc¢ovinou nebo sodnou soli 3—(4-methoxy—6—
methyl-1,3,5-triazin—2-yl)-1—(2-methoxykarbonyl-5—jod—fenylsulfonyl}-mocoviny nebo 1-(2—
methoxykarbonylthiofen—3—yl)-3—(4-methoxy—6—methyl-1,3,5—triazin—2-yl}-mocovinou
(thifensulfuron—methyl) nebo 1—(3-N,N-dimethylaminokarbonylpyridin—2—ylsulfonyl)-3—(4,6—
dimethoxypyrimidin—2—-yl)-mocovinou (nicosulfuron) nebo 1—-3—ethylsulfonylpyridin—2-yl-
sulfonyl)-3—(4,6—dimethoxypyrimidin—2—yl)}-mocovinou (rimsulfuron) nebo N,N-dimethyl-2—
[3—(4,6—-dimethoxypyrimidin—2—yl)-ureidosulfonyl]-4—formylaminobenzamidem nebo methyl-
2—-[3—(4,6—dimethoxypyrimidin—2—yl)ureidosulfonyl]-4—methansulfonamidomethylbenzoatem,
nebo v kombinaci s imidazolidinonovym herbicidem 5—ethyl-2—(4—izopropyl-4—methyl-5-oxo—
2—imidazolin-2—-yl)-pyridin—3—karboxylovou kyselinou (imazethapyr) nebo s aryloxyfenoxylo-
vym herbicidem ethylesterem kyseliny 2—[4—(6—chlorbenzoxazol)-2—yloxy)-fenoxy]-propionové
(fenoxaprop—ethyl)) nebo se sodnou soli kyseliny 2,6-bis—[(4,6—dimethoxypyrimidin—2—yl)oxy]-
benzoové v poméru herbicid : safener 2 : 1 az 1 : 20, dobrou herbicidni uéinnost pied vzejitim
proti Sirokému spektru plevelnych trav a plevell, pfiCemz poSkozeni kulturnich rostlin, jako je
kukufice, pSenice nebo je¢men, nebo jiného obili, je ve srovnani s pouzitim jednotlivych
herbicidli bez safenerti podstatné zredukovano, to znamena poskozeni zpiisobené herbicidy mensi
neZz 30 % az 100 %.

3. Herbicidni G¢inek a téinek safeneru v postupu po vzejiti

Semena, popfipadé kousky oddenki jednodéloznych a dvoudéloznych rostlin plevelt a kultur-
nich rostlin se daji do plastikovych hrnkii o priméru 9 cm do piscité hlinité pady, prekryji se
pidou a umisti se do skleniku za dobrych riistovych podminek. Alternativné se pro test pleveld,
vyskytujicich se za podminek pro Paddy-ryzi v kulturdch ryze, kultivuji tyto plevely ve vodou
nasycené plidé, pficemz se do hrnki naplni tolik vody, Ze voda stoji az 2 cm nad povrchem putdy.
Tti tydny po vyseti se zpracovavaji pokusné rostliny ve stadiu tfi listki. Kombinace G¢innych
latek herbicid—safener podle predlozeného vyndlezu, formulované jako emulzni koncentraty,
jakoz i v paralelnich pokusech odpovidajicim zptisobem formulované jednotlivé G¢inné latky, se
potom nastfikaji jako emulze s aplikovanym mnoZstvim vody, pfepoftenym na 300 l/ha,
v riiznych davkach na zelené &asti rostlin a po dvou tydnech umisténi pokusnych rostlin ve
skleniku za optimalnich ristovych podminek se opticky pozoruje uéinek preparatti ve srovnani
s nezpracovanou kontrolou. U ryZe nebo u pleveli, které se vyskytuji v kulturach ryze, se G&inné
latky aplikuji pfimo do zavodiiovaci vody nebo se nastfikaji na rostliny a do zavodiiovaci vody.
Jak pokusy ukazuji, maji herbicidni prostiedky, které naptiklad obsahuji safener podle pfiklada 5,
15, 30, 43, 56, 60, 81, 97, 98, 99, 101, 102, 103, 106, 134, 145, 155, 156, 157, 158, 160, 179,
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181, 189, 194, 204, 207, 219, 236, 245, 363, 401, 405, 425, 431, 436, 465, 2-10, 2-15 a2 2-20
v kombinaci se sulfonylmocovinovym herbicidem 3—(4,6—dimethoxypyrimid—2—yl)}-1-[3—(N—
methylsulfonyl-N-methylamino)-pyridyl-2—yl-sulfonyl]-mocovinou nebo sodnou soli 3—(4—
methoxy—6—methyl-1,3,5—triazin—2—-yl)-1—-(2—methoxykarbonyl-5—jod—fenylsulfonyl)—
mocoviny nebo 1—(2-methoxykarbonylthiofen—3—yl)-3—(4—methoxy—6—methyl-1,3,5-triazin—2—
yl}-mocovinou (thifensulfuron—methyl) nebo 1—-(3-N,N-dimethylaminokarbonylpyridin—2-yl-
sulfonyl)}-3—(4,6—dimethoxypyrimidin—2—yl}-moc€ovinou (nicosulfuron) nebo 1—(3-ethyl-
sulfonylpyridin—2~ylsuifonyl)-3—(4,6—dimethoxypyrimidin—2—yl)}-mocéovinou (rimsulfuron)
nebo N,N—dimethyl-2—[3—(4,6—dimethoxypyrimidin—2—yl)}-ureidosulfonyl]-4—formylamino-
benzamidem nebo methyl-2—[3—(4,6—dimethoxypyrimidin—2—yl)ureidosulfonyl}-4-methan-
sulfonamidomethylbenzoatem, nebo v kombinaci s imidazolidinonovym herbicidem 5-ethyl-2—
(4~izopropyl-4—-methyl-5—ox0-2-imidazolin—2—yl)—pyridin—3—karboxylovou kyselinou
(imazethapyr) nebo s aryloxyfenoxylovym herbicidem ethylesterem kyseliny 2-[4—(6—chlor-
benzoxazol)}-2—-yloxy)—fenoxy]—propionové (fenoxaprop—ethyl)) nebo se sodnou soli kyseliny
2,6-bis—[(4,6—dimethoxypyrimidin—2—yl)oxy]-benzoové v poméru herbicid : safener 2 : 1 az
1 : 20, dobrou herbicidni u¢innost pred vzejitim proti Sirokému spektru plevelnych trav a pleveld,
pticemz poskozeni kulturnich rostlin, jako je kukufice, pSenice nebo je€men, nebo jiného obili, je
ve srovnani s pouZitim jednotlivych herbicidl bez safener podstatné zredukovano, to znamena
poskozeni zplisobené herbicidy men3i nez 30 % az 100 %.

PATENTOVE NAROKY

1. Pouziti slouCenin obecného vzorce I

il 0 R0 i
hid | U

C

ve kterém

R' zna&i vodikovy atom, uhlovodikovy zbytek s az 12 uhlikovymi atomy, uhlovodikoxyzbytek
s az 8 uhlikovymi atomy nebo uhlovodikthiozbytek s aZ 8 uhlikovymi atomy, pfi¢emz kazdy
z posledn€ jmenovanych tif zbytki je nesubstituovany nebo substituovany jednim nebo vice
stejnymi nebo riznymi zbytky ze skupiny zahrnujici atom halogenu, kyanoskupinu, nitro-
skupinu, aminoskupinu, hydroxyskupinu, karboxyskupinu, formylovou skupinu, karbon-
amidovou skupinu, sulfonamidovou skupinu a zbytky vzorce ~Z*-R?,

R? znagi vodikovy atom nebo alkylovou skupinu s 1 aZ 4 uhlikovymi atomy, nebo

R' a R? spoletnd se skupinou vzorce —CO-N— zna&i zbytek tfi¢lenného aZ osmidlenného
nasyceného nebo nenasyceného kruhu,

R’ znadi v ptipadg, e n = 1, nebo nezéavisle na sobg, kdyZ n je v&t$i nez 1, atom halogenu,
kyanoskupinu, nitroskupinu, aminoskupinu, hydroxyskupinu, karboxyskupinu formylovou
skupinu, skupinu CONH,, skupinu SO,NH, nebo zbytek —7"-R®,

R* znati vodikovy atom nebo alkylovou skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy,
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znali v ptipadé, ze m = 1, nebo nezavisle na sobg, kdyz m je vétsi neZ 1, atom halogenu,
kyanoskupinu, nitroskupinu, aminoskupinu, hydroxyskupinu, karboxyskupinu, skupinu
CHO, skupinu CONH,, skupinu SO,NH; nebo zbytek —Z°-R°,

znali uhlovodikovy zbytek nebo heterocyklylovy zbytek, pii¢emz kazdy z obou zbytkd
muZe byt nesubstituovany nebo substituovany jednim nebo vice stejnymi nebo rtiznymi
substituenty ze skupiny zahrnujici atom halogenu, kyanoskupinu, nitroskupinu, amino-
skupinu, hydroxyskupinu, alkylaminoskupinu a dialkylaminoskupinu s 1 az 4 uhlikovymi
atomy v kazdém alkylu, nebo znaci alkylovy zbytek, ve kterém je vice nesousedicich
methylenovych skupin nahrazeno kyslikovym atomem,

R® a R® znadi nezavisle na sobé uhlovodikovy zbytek nebo heterocyklylovy zbytek, piidem?

Za

kazdy zobou zbytki miZe byt nesubstituovany nebo substituovany jednim nebo vice
stejnymi nebo riznymi substituenty ze skupiny zahrnujici atom halogenu, kyanoskupinu,
nitroskupinu, aminoskupinu, hydroxyskupinu, fosforylovou skupinu, halogenalkoxyskupinu
s 1 az 4 uhlikovymi atomy, alkylaminoskupinu a dialkylaminoskupinu s 1 az 4 uhlikovymi
atomy v kazdém alkylu, nebo znaéi alkylovy zbytek, ve kterém je vice nesousedicich
methylenovych skupin nahrazeno kyslikovym atomem,

zna¢i divalentni skupinu vzorce -O-, -S—, —-CO-, -CS—, -CO-O-, -CO-S-, -O-CO-,
~$-CO-, -SO-, -SOy~, -NR'~, -CO-NR'~, -NR'-CO-, ~SO,-NR'- nebo ~-NR'-SO,-,
pficemz vpravo uvadéna vazba odpovidajici divalentni skupiny je vazba ke zbytku R*
a pricemz R" v posledn& jmenovanych péti zbytcich zna&i nezévisle na sob& vodikovy atom,
alkylovou skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy nebo halogenalkylovou skupinu s 1 az 4
uhlikovymi atomy,

Z® a Z° znadi nezavisle na sobs pfimou vazbu nebo divalentni skupinu vzorce -O—, —S—, —-CO-,

n

m

—-CS-, -CO-0-, -CO-S-, -0-CO-, -S-CO-, -SO-, -SO,~, -NR'-, -CO-NR'-,
~NR"-CO-, -SO,-NR"~ nebo —-NR"-SO,—, pficemZ vpravo uvadéna vazba odpovidajici
divalentni skupiny je vazba ke zbytku R®, poptipadé R® a pfi¢emz R” v posledns jmenova-
nych péti zbytcich znaéi nezavisle na sobé vodikovy atom, alkylovou skupinu s 1 az 4
uhlikovymi atomy nebo halogenalkylovou skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy,

znadicelé Cislo0az 4 a

znadi celé Cislo 0 az 5,

nebo jejich soli jako safenerti pro ochranu kulturnich rostlin pted fytotoxickymi vedlej§imi
ucinky pesticidu.

2.

Rl

Pouziti podle ndroku 1,vyznacujici se tim,Zevobecném vzorcil

znaci vodikovy atom, alkylovou skupinu s 1 aZ 12 uhlikovymi atomy, alkenylovou skupinu
se 2 aZz 8 uhlikovymi atomy, alkinylovou skupinu se 2 aZ 8 uhlikovymi atomy, cykloalkylo-
vou skupinu se 3 az 8 uhlikovymi atomy, cykloalkenylovou skupinu se 3 az 8 uhlikovymi
atomy, alkoxyskupinu s 1 az 8 uhlikovymi atomy, alkenyloxyskupinu se 2 az 8 uhlikovymi
atomy, alkinyloxyskupinu se 2 az 8 uhlikovymi atomy, cykloalkoxyskupinu se 3 az 8 uhli-
kovymi atomy, cykloalkenyloxyskupinu se 3 az 8 uhlikovymi atomy, alkylthioskupinu s 1 az
8 uhlikovymi atomy, alkenylthioskupinu se 2 az 8 uhlikovymi atomy, alkinylthioskupinu se
2 az 8 uhlikovymi atomy, cykloalkylthioskupinu se 3 az 8 uhlikovymi atomy, cykloalkenyl-
thioskupinu se 3 aZz 8 uhlikovymi atomy, nebo arylovou skupinu, pfi¢emz kazdy ze 16
posledné¢ jmenovanych zbytkii je nesubstituovany nebo substituovany jednim nebo vice
stejnymi nebo riznymi zbytky ze skupiny zahrnujici atom halogenu, kyanoskupinu, nitro-
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skupinu, aminoskupinu, hydroxyskupinu, karboxyskupinu, formylovou skupinu, karbon-
amidovou skupinu, sulfonamidovou skupinu a zbytky vzorce —Z°R?,

znadi vodikovy atom nebo alkylovou skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy,nebo

R' a R? znati spole¢né se skupinou vzorce —CO-N— zbytek tii¢lenného az osmi&lenného, nasyce-

Ra

ného nebo nenasyceného heterocyklického kruhu, ktery vedle dusikového atomu skupiny
vzorce —CO-N— muZe obsahovat jest¢ jeden nebo dva heteroatomy ze skupiny zahrnujici
dusik, kyslik a siru,

znaci v piipad€, Ze n = 1, nebo nezavisle na sob¢, kdyz n je vétsi nez 1, atom halogenu,
kyanoskupinu, nitroskupinu, aminoskupinu, hydroxyskupinu, fosforylovou skupinu,
karboxyskupinu, formylovou skupinu, skupinu CONH,, skupinu SO,NH, nebo zbytek
~Z"R",

znaci vodikovy atom nebo alkylovou skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy,

znaci v pfipadé, ze m = 1, nebo nezavisle na sob¢, kdyZ m je vétsi nez 1, atom halogenu,
kyanoskupinu, nitroskupinu, aminoskupinu, hydroxyskupinu, karboxyskupinu, fosforylovou
skupinu, skupinu CHO, skupinu CONH,, skupinu SO,NH, nebo zbytek —Z°-R°,

znadi alkylovou skupinu s 1 az 8 uhlikovymi atomy, cykloalkylovou skupinu se 3 az 6 uhli-
kovymi atomy, alkenylovou skupinu se 2 az 8 uhlikovymi atomy, cykloalkenylovou skupinu
se 3 az 6 uhlikovymi atomy, alkinylovou skupinu se 2 az § uhlikovymi atomy, fenylovou
skupinu nebo heterocyklylovy zbytek se 3 az 6 atomy kruhu a s 1 aZ 3 heteroatomy kruhu ze
skupiny zahrnujici dusik, kyslik a siru, pfi¢emz kazdy ze 7 posledné jmenovanych zbytki
miZe byt nesubstituovany nebo substituovany jednim nebo vice stejnymi nebo riznymi
substituenty ze skupiny zahrnujici atom halogenu, kyanoskupinu, nitroskupinu, amino-
skupinu, hydroxyskupinu, alkylaminoskupinu a dialkylaminoskupinu s 1 az 4 uhlikovymi
atomy v kazdém alkylu, nebo znaci alkylovy zbytek, ve kterém je nékolik, vyhodné 2 nebo
3, nesousedicich methylenovych skupin, nahrazeno kyslikovym atomem,

R’ a R°® znagi nezavisle na sob& alkylovou skupinu s 1 aZ 8 uhlikovymi atomy, cykloalkylovou

Za

skupinu se 3 az 6 uhlikovymi atomy, alkenylovou skupinu se 2 az 8 uhlikovymi atomy,
cykloalkenylovou skupinu se 3 az 6 uhlikovymi atomy, alkinylovou skupinu se 2 az 8
uhlikovymi atomy, fenylovou skupinu nebo heterocyklylovy zbytek se 3 az 6 atomy kruhu a
s 1 az 3 heteroatomy kruhu ze skupiny zahrnujici dusik, kyslik a siru, pfi¢emz kazdy ze
7 posledné jmenovanych zbytkti miize byt nesubstituovany nebo substituovany jednim nebo
vice stejnymi nebo rliznymi substituenty ze skupiny zahrnujici atom halogenu, kyano-
skupinu, nitroskupinu, aminoskupinu, hydroxyskupinu, fosforylovou skupinu, halogen-
alkoxyskupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy, alkylaminoskupinu a dialkylaminoskupinu s 1 az
4 uhlikovymi atomy v kazdém alkylu, nebo znac¢i alkylovy zbytek, ve kterém je vice
nesousedicich methylenovych skupin, nahrazeno kyslikovym atomem,

znadi divalentni skupinu vzorce -O—, -S— —-CO-, -CS—, -CO-0O—, —CO-S—, -O-CO-,
~-$-CO-, -SO—, —-8O,—, -NR'—, -CO-NR"- nebo -NR'-CO-, pfi¢emZ vpravo uvadéna
vazba odpovidajici divalentni skupiny je vazba ke zbytku R* a piigemz R* v posledng
jmenovanych zbytcich znaci nezavisle na sobé vodikovy atom, alkylovou skupinu s 1 az 4
uhlikovymi atomy nebo halogenalkylovou skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy,

7" a Z° znag&i nezavisle na sobé ptimou vazbu nebo divalentni skupinu vzorce —-O-, —S—,

-CO-, -CS-, -CO-0-, -CO-S-, -0-CO-, ~S-CO-, SO, -SO—, -NR™—, -CO-NR-,
—NR -CO—-, —SO,-NR - nebo —NR -SOy~, pfi¢emz vpravo uvédéqé vazba odpovidajici
divalentni skupiny je vazba ke zbytku R®, popiipadé R® a pficemz R” v posledné jmenova-
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nych péti zbytcich znadi nezavisle na sobé vodikovy atom, alkylovou skupinu s 1 az 4
uhlikovymi atomy nebo halogenalkylovou skupinu s 1 aZ 4 uhlikovymi atomy.

Pouziti podle naroku 1 nebo 2, vyznacéujici se tim,Zevobecném vzorcil

znaci vodikovy atom, alkylovou skupinu s 1 az 12 uhlikovymi atomy, alkenylovou skupinu
se 2 aZ 8 uhlikovymi atomy, alkinylovou skupinu se 2 aZz 8 uhlikovymi atomy, cyklo-
alkylovou skupinu se 3 az 8 uhlikovymi atomy, cykloalkenylovou skupinu se 3 az 8 uhliko-
vymi atomy, alkoxyskupinu s 1 aZ 8 uhlikovymi atomy, alkenyloxyskupinu se 2 az 8 uhliko-
vymi atomy, alkinyloxyskupinu se 2 az 8 uhlikovymi atomy, cykloalkoxyskupinu se 3 az 8
uhlikovymi atomy, cykloalkenyloxyskupinu se 3 az 8 uhlikovymi atomy, alkylthioskupinu s
1 aZz 8 uhlikovymi atomy, alkenylthioskupinu se 2 az 8 uhlikovymi atomy, alkinylthio-
skupinu se 2 az 8 uhlikovymi atomy, cykloalkylthioskupinu se 3 az 8 uhlikovymi atomy,
cykloalkenylthioskupinu se 3 az 8 uhlikovymi atomy nebo fenylovou skupinu, pticemz
kazdy z ptedchozich uhlik obsahujicich zbytkd je nesubstituovany nebo substituovany
jednim nebo vice, stejnymi nebo rliznymi zbytky ze skupiny zahrnujici atom halogenu,
kyanoskupinu, nitroskupinu, aminoskupinu, hydroxyskupinu, alkoxyskupinu s 1 az 8 uhliko-
vymi atomy, ve které jedna nebo vice, nesousedici methylenové skupiny mohou byt
nahrazené kyslikovym atomem, alkylthioskupinu s 1 az 8 uhlikovymi atomy, alkyl-
sulfinylovou skupinu s 1 az 6 uhlikovymi atomy, alkylsulfonylovou skupinu s 1 az 6 uhliko-
vymi atomy, alkenyloxyskupinu se 2 az 8 uhlikovymi atomy, alkenylthioskupinu se 2 az 8
uhlikovymi atomy, alkinyloxyskupinu se 2 az 8 uhlikovymi atomy, alkinylthioskupinu se 2
az 8 uhlikovymi atomy, cykloalkylovou skupinu se 3 az 7 uhlikovymi atomy, cyklo-
alkenylovou skupinu se 3 az 7 uhlikovymi atomy, cykloalkoxyskupinu se 3 az 7 uhlikovymi
atomy, cykloalkenyloxyskupinu se 3 az 7 uhlikovymi atomy, alkylaminovou a dialkyl-
aminovou skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy v kazdém alkylu, alkoxykarbonylovou
skupinu s 1 aZ 8 uhlikovymi atomy v alkoxylu, alkenyloxykarbonylovou skupinu se 2 az 8
uhlikovymi atomy v alkenylu, alkinyloxykarbonylovou skupinu se 2 az 8 uhlikovymi atomy
v alkinylu, alkylthiokarbonylovou skupinu s 1 a7z 8 uhlikovymi atomy v alkylu, alkyl-
karbonylovou skupinu s 1 az 8 uhlikovymi atomy v alkylu, alkenylkarbonylovou skupinu se
2 a7 8 uhlikovymi atomy v alkenylu, alkinylkarbonylovou skupinu se 2 az 8 uhlikovymi
atomy v alkinylu, fenylovou skupinu, fenylalkoxyskupinu s 1 az 6 uhlikovymi atomy
v alkoxylu, heterocyklylovou skupinu se 3 az 6 atomy kruhu a s 1 aZ 3 heteroatomy kruhu ze
skupiny zahrnujici dusik, kyslik a siru a v ptipadé cyklickych zbytkt jsou také substituované
alkylovou skupinou s 1 az 6 uhlikovymi atomy, pfic¢emz kazdy ze 25 posledné jmenovanych
zbytkd je nesubstituovany nebo substituovany jednim nebo vice zbytky ze skupiny
zahrnujici atom halogenu, nitroskupinu, aminoskupinu, kyanoskupinu a hydroxyskupinu,

znaci vodikovy atom nebo alkylovou skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy, nebo

R' a R? znadi spoletnd se skupinou vzorce —CO-N- zbytek pétitlenného aZ 3estitlenného,

nasyceného nebo nenasyceného heterocyklického kruhu, ktery vedle dusikového atomu
skupiny vzorce —CO-N— miize obsahovat jesté jeden heteroatom ze skupiny zahrnujici
dusik, kyslik a siru a

R? a R’ jsou stejné nebo riizné zbytky, které nezavisle na sobé zna¢i atom halogenu, nitroskupinu,

aminoskupinu, hydroxyskupinu, kyanoskupinu, sulfamoylovou skupinu, alkylovou skupinu
s 1 az 6 uhlikovymi atomy, cykloalkylovou skupinu se 3 az 6 uhlikovymi atomy, alkenylo-
vou skupinu se 2 aZ 6 uhlikovymi atomy, alkinylovou skupinu se 2 az 6 uhlikovymi atomy,
alkoxyskupinu s 1 az 6 uhlikovymi atomy, alkenyloxyskupinu se 2 az 6 uhlikovymi atomy,
alkinyloxyskupinu se 2 az 6 uhlikovymi atomy, alkylaminosulfonylovou a dialkylamino-
sulfonylovou skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy v kazdém alkylu, alkylthioskupinu s 1 aZ
6 uhlikovymi atomy, alkylsulfinylovou skupinu s 1 aZ 6 uhlikovymi atomy, alkylsulfonylo-
vou skupinu s 1 az 6 uhlikovymi atomy, alkoxykarbonylovou skupinu s 1 aZ 6 uhlikovymi
atomy v alkoxylu, alkylthiokarbonylovou skupinu s 1 az 6 uhlikovymi atomy v alkylu,
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alkylkarbonylovou skupinu s 1 az 6 uhlikovymi atomy v alkylu, pfi¢emz kazdy z posledng
jmenovanych 15 zbytkd je nesubstituovany nebo substituovany jednim nebo vice stejnymi
nebo riznymi zbytky ze skupiny zahrnujici atom halogenu, halogenalkoxyskupinu s 1 az 6
uhlikovymi atomy, fosforylovou skupinu, nitroskupinu, aminoskupinu, kyanoskupinu,
hydroxyskupinu, alkoxyskupinu s 1 az 8 uhlikovymi atomy, ve které mohou byt jedna nebo
vice nesousedici methylenové skupiny nahrazené kyslikem a v pfipadé cyklickych zbytka
také alkylovou skupinou s 1 aZ 4 uhlikovymi atomy a halogenalkylovou skupinou s 1 az 4
uhlikovymi atomy.

Pouziti podle nékterého znarokt 1 aZ 3, vyznacujici se tim, Ze vobecném

vzorei 1

Rl

R2

znadi vodikovy atom, alkylovou skupinu s 1 az 8 uhlikovymi atomy, alkenylovou skupinu se
2 az 6 uhlikovymi atomy, alkinylovou skupinu se 2 az 6 uhlikovymi atomy, cykloalkylovou
skupinu se 3 az 6 uhlikovymi atomy, cykloalkenylovou skupinu s 5 az 6 uhlikovymi atomy,
cykloalkenylovou skupinu s 5 aZ 6 uhlikovymi atomy, alkoxyskupinu s 1 aZ 6 uhlikovymi
atomy, alkenyloxyskupinu se 2 az 6 uhlikovymi atomy, alkinyloxyskupinu se 2 az 6 uhliko-
vymi atomy, cykloalkoxyskupinu se 3 az 6 uhlikovymi atomy, cykloalkenyloxyskupinu s 5
az 6 uhlikovymi atomy, alkylthioskupinu s 1 az 6 uhlikovymi atomy, alkenylthioskupinu se
2 aZz 6 uhlikovymi atomy, alkinylthioskupinu se 2 az 6 uhlikovymi atomy, cykloalkylthio-
skupinu se 3 az 6 uhlikovymi atomy, cykloalkenylthioskupinu s 5 az 6 uhlikovymi atomy
nebo fenylovou skupinu, pfiéemz kazdy z ptedchozich 16 zbytki je nesubstituovany nebo
substituovany jednim nebo vice stejnymi nebo riiznymi zbytky ze skupiny zahrnujici atom
halogenu, kyanoskupinu, alkoxyskupinu s 1 az 6 uhlikovymi atomy, alkylthioskupinu s 1 az
6 uhlikovymi atomy, alkylsulfinylovou skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy, alkylsulfonylo-
vou skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy, alkenyloxyskupinu se 2 aZ 4 uhlikovymi atomy,
alkenylthioskupinu se 2 az 4 uhlikovymi atomy, alkinyloxyskupinu se 2 az 4 uhlikovymi
atomy, alkinylthioskupinu se 2 az 4 uhlikovymi atomy, cykloalkylovou skupinu se 3 az
6 uhlikovymi atomy, cykloalkenylovou skupinu se 3 az 6 uhlikovymi atomy, cykloalkoxy-
skupinu se 3 az 6 uhlikovymi atomy, cykloalkenyloxyskupinu s 5 aZ 6 uhlikovymi atomy,
alkylaminovou a dialkylaminovou skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy v kazdém alkylu,
alkoxykarbonylovou skupinu s 1 az 6 uhlikovymi atomy v alkoxylu, alkylthiokarbonylovou
skupinu s 1 az 6 uhlikovymi atomy v alkylu, alkylkarbonylovou skupinu s 1 az 6 uhlikovymi
atomy v alkylu, fenylovou skupinu, fenylalkoxyskupinu s 1 aZz 4 uhlikovymi atomy
v alkoxylu, heterocyklylovou skupinu s 5 az 6 atomy kruhu a s 1 aZ 3 heteroatomy kruhu ze
skupiny zahrnujici dusik, kyslik a siru a v ptipadé cyklickych zbytkl jsou také substituované
alkylovou skupinou s 1 az 4 uhlikovymi atomy, pfi¢emz kazdy ze 21 posledn¢ jmenovanych
zbytkil je nesubstituovany nebo substituovany jednim nebo vice zbytky ze skupiny
zahrnujici atom halogenu a kyanoskupinu a v piipadé cyklickych zbytkl také alkylovou
skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy,

znaci vodikovy atom nebo alkylovou skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy, nebo

R' a R? znadi spoletné se skupinou vzorce -CO-N— zbytek pétitlenného aZ 3estilenného,

nasyceného nebo nenasyceného heterocyklického kruhu, ktery vedle dusikového atomu
skupiny vzorce -CO—N- neobsahuje zadny dal$i heteroatom a

R® a R’ jsou stejné nebo riizné zbytky, které nezévisle na sob& znadi atom halogenu, nitroskupinu,

aminoskupinu, hydroxyskupinu, kyanoskupinu, sulfamoylovou skupinu, alkylovou skupinu
s 1 az 6 uhlikovymi atomy, cykloalkylovou skupinu se 3 az 6 uhlikovymi atomy, alkenylo-
vou skupinu se 2 az 6 uhlikovymi atomy, alkinylovou skupinu se 2 az 6 uhlikovymi atomy,
alkoxyskupinu s 1 aZ 6 uhlikovymi atomy, alkenyloxyskupinu se 2 az 6 uhlikovymi atomy,
alkinyloxyskupinu se 2 az 6 uhlikovymi atomy, alkylaminosulfonylovou a dialkyl-
aminosulfonylovou skupinu s 1 aZ 4 uhlikovymi atomy v kazdém alkylu, alkylthioskupinu
s 1 az 6 uhlikovymi atomy, alkylsulfinylovou skupinu s 1 az 6 uhlikovymi atomy, alkyl-
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sulfonylovou skupinu s 1 az 6 uhlikovymi atomy, alkoxykarbonylovou skupinu s 1 a%
6 uhlikovymi atomy v alkoxylu, alkylthiokarbonylovou skupinu s 1 az 6 uhlikovymi atomy
v alkylu, alkylkarbonylovou skupinu s 1 aZz 6 uhlikovymi atomy v alkylu, pfi¢emz kazdy
z posledné jmenovanych 15 zbytki je nesubstituovany nebo substituovany jednim nebo vice
stejnymi nebo riznymi zbytky ze skupiny zahrnujici atom halogenu, halogenalkoxyskupinu
s 1 aZ 4 uhlikovymi atomy, kyanoskupinu, alkoxyskupinu s 1 aZz 4 uhlikovymi atomy
av ptipadé cyklickych zbytk také alkylovou skupinou s 1 aZ 4 uhlikovymi atomy
a halogenalkylovou skupinou s 1 az 4 uhlikovymi atomy.

Pouziti podle nékterého znéarokd 1 az 4, vyznaéujici se tim, Ze vobecném

vzorci |

R]

m

6.

zna¢i vodikovy atom, alkylovou skupinu s 1 az 6 uhlikovymi atomy, alkenylovou skupinu se
2 aZ 6 uhlikovymi atomy, cykloalkylovou skupinu se 3 az 6 uhlikovymi atomy, cyklo-
alkenylovou skupinu s 5 az 6 uhlikovymi atomy, alkoxyskupinu s 1 az 6 uhlikovymi atomy
nebo fenylovou skupinu, pfi¢emz kazdy z posledné jmenovanych 6 zbytki je nesubstituova-
ny nebo substituovany jednim nebo vice stejnymi nebo riiznymi zbytky ze skupiny zahrnuji-
ci atom halogenu, alkoxyskupinu s 1 aZz 6 uhlikovymi atomy, pfi¢emZ jedna nebo vice
methylenovych skupin miZe byt nahrazena kyslikovym atomem, halogenalkoxyskupinu
s 1 aZ 6 uhlikovymi atomy, alkylsulfinylovou skupinu s 1 az 2 uhlikovymi atomy, alkyl-
sulfonylovou skupinu s 1 az 2 uhlikovymi atomy, cykloalkylovou skupinu se 3 aZ 6 uhliko-
vymi atomy, alkoxykarbonylovou skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy v alkoxylu, alkyl-
karbonylovou skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy v alkylu a fenylovou skupinu, a v pfipadé
cyklickych zbytki jsou také substituované alkylovou skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy a
halogenalkylovou skupinou s 1 az 4 uhlikovymi atomy,

znadi vodikovy atom,

znaci atom halogenu, halogenalkylovou skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy, halogenalkoxy-
skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy, alkylovou skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy, alkoxy-
skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy, alkylsulfonylovou skupinu s 1 aZ 4 uhlikovymi atomy,
alkoxykarbonylovou skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy v alkoxylu nebo alkylkarbonylovou
skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy v alkylu,

znaci vodikovy atom,

znaci vodik halogenu, alkylovou skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy, halogenalkylovou
skupinu s 1 aZz 4 uhlikovymi atomy, halogenalkoxyskupinu s 1 aZ 4 uhlikovymi atomy,
cykloalkylovou skupinu se 3 az 6 uhlikovymi atomy, fenylovou skupinu, alkoxyskupinu
s 1 az 4 uhlikovymi atomy, kyanoskupinu, alkylthioskupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy,
alkylsulfinylovou skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy, alkylsulfonylovou skupinu s 1 az 4
uhlikovymi atomy, alkoxykarbonylovou skupinu s 1 aZ 4 uhlikovymi atomy v alkoxylu nebo
alkylkarbonylovou skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy valkylu,

znaci €islo 0, 1 nebo 2 a
znadi ¢islo 1 nebo 2.

Pouziti podle nékterého znaroki 1 az 5, vyznaéujici se tim, Ze vobecném

vzorci |

Rl

znaci vodikovy atom, alkylovou skupinu s 1 aZ 6 uhlikovymi atomy nebo cykloalkylovou
skupinu se 3 az 6 uhlikovymi atomy, pii¢emz kazdy z posledné jmenovanych zbytkd je
nesubstituovany nebo substituovany jednim nebo vice stejnymi nebo rGznymi zbytky ze
skupiny zahrnujici atom halogenu, alkoxyskupinu s 1 aZ 4 uhlikovymi atomy, halogen-
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alkoxyskupinu s 1 aZ 6 uhlikovymi atomy a alkylthioskupinu s 1 aZ 4 uhlikovymi atomy
a v piipadé cyklickych zbytki jsou také substituované alkylovou skupinou s 1 az 4 uhliko-
vymi atomy a halogenalkylovou skupinou s 1 az 4 uhlikovymi atomy,

znadi vodikovy atom,

znaci atom halogenu, halogenalkylovou skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy, halogenalkoxy-
skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy, alkylovou skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy, alkoxy-
skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy, alkylsulfonylovou skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy,
alkoxykarbonylovou skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy v alkoxylu nebo alkylkarbonylovou
skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy v alkylu,

znadi vodikovy atom,

znadi atom halogenu, alkylovou skupinu s 1 aZ 4 uhlikovymi atomy, halogenalkylovou
skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy, halogenalkoxyskupinu s 1 aZ 4 uvhlikovymi atomy,
cykloalkylovou skupinu se 3 az 6 uhlikovymi atomy, fenylovou skupinu, alkoxyskupinu
s 1 az 4 uhlikovymi atomy, kyanoskupinu, alkylthioskupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy,
alkylsulfinylovou skupinu s 1 az 4 ‘uhlikovymi atomy, alkylsulfonylovou skupinu s 1 az 4
uhlikovymi atomy, alkoxykarbonylovou skupinu s 1 az 4 uhlikovymi atomy v alkoxylu nebo
alkylkarbonylovou skupinu s 1 aZ 4 uhlikovymi atomy valkylu,

znadi &islo 0, 1 nebo 2 a
znadi &islo 1 nebo 2.

Slouceniny obecného vzorce I a jejich soli, definované v nékterém z naroki 1 az 6, vyjma

sloudenin obecného vzorce I, ve kterém

a)

R’=H,n=0a

al) R! = CH; a m= 0 nebo (Rs)m= 2—-, 3— nebo 4-CH;, 4-C,H;s, 4-n-C;H;, 4-i~C;H-,
4—OCH3, 4—i—OC3H7, 4—NH2, 4—C1, 4—N02, 2,3'—(CH3)2, 2,4—(CH3)2, 3,4—(CH3)2,
2,5-(CHs);, 2,4,5-(CHs);, 24,6-(CH;);, 2,34,5,6-(CH;)s, 3-CH;—4-OCH,,
3-CH;4-SCH;, 2,4-(0OCH,),, 2,5+0CH;);, 3,4,5-(0OCH;);, 2-OCH;—4-NH,,
2-OCH3—4-NO, 2-OH—4-NO, nebo 2-OH-4-NH,,

a2) R' = H, n-C,H;, n—CHo, n—-C5H,;, n—C¢His, cyklohexyl nebo 2-methylpentenyl
a (R’), = 2-CH,,

33) }{l = n—CsH“ a
m = 0 nebo (R®),, = 2-CHj, 3-NO,, nebo 4-NO,,

a4) R'=n-CHpyam=0,
a5) R'=OCH,, (R%),=2-i—OC;H; nebo 4-i-OC;H,,
a6) R'=0C;Hs, (R%),,=2-OCH;, 2-COOH, 3,5~(CH.,),,

a7) R'=CH,CH,COOH a
m = 0 nebo (R%),, = 4-i-OC;H;,

a8) R'=CH=CHCOOH a (R%),, = 2-CH; nebo 4-i~OC;H;,

a9) R'=4-methoxyfenyl a (R’),, = 4-OCHj,
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al0)R' = 4-nitrofenyl a (R%),, = 4-NO,,

al)R'=CH,CLR>=R*=Ham=n=0,

al2)R' = 3,5-dimethyl-1-fenyl-pyrazol-4-yl nebo 2,3—dimethyl-1-fenyl-5—oxo—pyrazol-
4-yla
(R®)y = 4-i-OC3Hy,

2113) RI = C11H23, CH2C1, CHQBI‘, CHzJ, CHClz, CCl3 nebo CHzF a
(R*)p = 3,4«(CHs),; nebo

R'=H,R*=H,R*=CH;,n=m=0,

R'=—C(CH;),R*=R*=H, (R}, =4-CH;an=0,

R'=fenyl, R =R*=H, m =0 an = 0 nebo(R%), = 3—fenylkarbonyloxy,
N—{[(4-benzoylsulfamoyl)fenyl]-ftalimid,

R! = 2-(2—karboxyfenyl)fenyl, R =R*=H, n= 0 a m = 0 nebo (R’),, = 4-NO,,
R' = 2-karboxyfenyl, R”*=R*=H, n=0a m = 0 nebo

R'=CH;,R*=H,R'=CH;an=m=0.

Konec dokumentu
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