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(54} Insekticidni a akaricidni prostiedek a zpidsob vyroby déinnych latek

{57) ‘Insekticidni a akaricidni prostfedek,
vyznatujici se tim, Ze jako u€innou latku
obsahuje ester pyrimidin-5-ylcyklopropan-
karboxylové Kkyseliny wobecného vzorce I,
kde R? je ma e-uhliku rozvétveny C;_,-alkyl
a R znamené zbytek vzorce A, kde X je kys-
lik, sira, vinylen nebo zbytek —CR®=Y—,

kde Y je dusik nebo skupina CRY R? zna- o A L "'K‘\’\ P
mend vodik, methyl, kyanoskupinu nebo e- O CH *’/Ci" = R
thinyl, RS nezévisle na sob& znamenaji vidy N c -=p
vodik, halogen nebo popfipadé halogensub- L N
stituovany C,_,-alkyl a R® je vodik, halogen, uHs CH%
C;_s-alkyl, C,.s-alkenyl nebo popfipad& ha- P (1)
logen- nebo C,_s-alkylsubstituovany fenyl, (R,
fenoxyl ¢i benzyl, v kombinaci s Fedidlem -.+
nebo nosi€em. Déle se popisuje zplsob vy- ~O~CH m{:‘r }]w Re
roby té&chto udinnych latek spodivajici v 1)',L X
reakci kyseliny obecného vzorce Il s alko- R (A)
holem vzorce R—H, v piitomnosti kyselého
katalyzdtoru nebo dehydratatniho Cinidla.
2 N \
R~ —ch-cH-C-oH
N he
\
CH, CH
375 (1)
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Vynaélez se tyka novych cyklopropanovych
Kyselin a jejich derivatii uZiteénych jako
meziprodukty, insekticidng uinnych esterdt
téchto kyselin, jakoZ i prostfedkd obsahuji-
cich tyto sloudeniny. jako G¢inné latky. Da-
le vynédlez popisuje zplsob wvyroby t&chto
novych kyselin a jejich derivatii, a nové
slou€eniny pouZivané pii t&chto zpiisobech.

V souladu s tim popisuje vyndlez nové
cyklopropanové derivdty obecného vzorce I

r 0
I N
R—C-CH- CH—{‘% RZ
\ 7 =N
C%5§3 (1)
ve kterém

R? znamend alkylovou skupinu se 3 aZ 6
atomy uhliku, rozvétvenou v «-poloze a
R pfedstavuje zbytek obecného vzorce A

R,
-0-C ME+4~R6
, )| H x}
R | (A)
ve kterém

X znamend kyslik, siru, vinylenovou sku-
pinu mnebo zbytek vzorce —CR5=Y—, kde
Y 5pfeds’talvuje atom dusiku nebo skupinu
CR?,

R? znamend atom vodiku, methylovou sku-
pinu, kyanoskupinu nebo ethinylovou sku-
pinu,

Jednotlivé substituenty R® jsou vybrany ze
skupiny zahrnujici atom wvodiku, atomy ha-
logenid, a alkylové skupiny obsahujici do 4
atom@l uhliku, popt¥ipadd substituované ha-
logenem, a

R6 znamend atom wodiku, atom halogenu,
alkylovou skupinu obsahujici do 4 atomi
uhliku, alkenylovou skupinu obsahujici do
6 atom@ uhliku, fenylovou skupinu, fenoxy-
skupinu nebo benzylovou skupinu, nebo fe-
nylovou, fenoxylovou &i benzylovou skupinu
substituovanou halogenem nebo alkylem s
1 aZ 4 atomy uhliku.

Vlastnim pfedmétem vyndlezu je insekti-
cidni a akaricidni prostifedek, vyznadujici
se tim, Ze jako Gfinnou ldtku obsahuje sho-
ra definovany ester pyrimidin-5-ylcyklopro-
pankarboxylové kyseliny obecného vzorce I
v kombinaci s fedidlem nebo nosifem G&in-
né latky.

Je zFejmé, Ze sloudeniny obecného vzorce
I mohou existovat v riiznych isomernich
formédch a jako smési isomerdl. Tak moZnost
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existence cis a trans isomerid: je ddna cha-
rakterem substituce na cyklopropanovém:
kruhu a optickou isomerii zakladd pritom-
nost dvou chirdlnich center v cyklopropa-
nové skupin&, vedoucich k moZnosti exis-
tence (-+)-cis-, (—])-cis-, (-})-trans- a [—]-
-trans-isomerd.

K dalsi isomerii miZe dochédzet u insekti-
cidné tfinnych esterdl podle vynalezu v pri-
padé, Ze alkoholovy zbytek obsahuje alke-
nylovou skupinu nebo jedno €i vice chiral-
nich center. VSechny tyto individudlni iso-
merni formy, jakoZ i jejich smé&si, v&etné&
racemati, spadaji do rozsahu vynélezu.

Mezi konkrétni insekticidn& pouZitelné
sloueniny podle vyndlezu néleZeji estery
odvozené od mnéasledujicich alkoholl:

4-methyl-2,3,5,6-tetrafluorbenzylalkohol,
pentafluorbenzylalkohol,
4-allyl-2,3,5,6-tetrafluorbenzylalkohol,
4-methoxymethyl-2,3,5,6-tetrafluorbenzylal-
kohol,
3-fenoxybenzylalkohol,
e-Kyan-3-fenoxybenzylalkohol,
6-fenoxypyrid-2-ylmethanol,
1-kyan-1-(6-fenoxypyrid-2-yl)methanol,
3-(4-chlorfenoxybenzyl)alkohol,
a-ethinyl-3-fenoxybenzylalkohol,
1-(6-fenoxypyrid-2-yl)ethanol,
4-fluor-3-fenoxybenzylalkohol,
w-Kyan-4-fluor-3-fenoxybenzylalkohol,
5-benzyl-3-furylmethanol,
2-allyl-3-methyl-4-hydroxycyklopent-2-enon,
2-methyl-3-fenylbenzylalkohol,

vletng, tam, kde to p¥ichdz{ v dvahu, jejich
individuélnich isomer a racematd, a od p¥i-
sludnych kyselin obecného vzorce I .ve formé&
racemické smési trans-isomerfi neboindivi-
dualniho isomeru, v nichZ R? predstavuje:

2-propylovou skupinu,
2-butylovou skupinu,
2-péntylovou skupinu,
3-pentylovou skupinu,
Z2-methylprop-2-ylovou skupinu,
2-methylbut-2-ylovou skupinu,
cyklohexylovou skupinu.

Mezi zvlast vyhodné sloudeniny néleZeji:

4-methyl-2,3,5,6-tetrafluorbenzyl- (4 )-trans-
-2,2-dimethyl-3-[ 2-(2-methylprop-2-yl) pyr-
imidin-5-yl]cyklopropankarboxyldt (dale
,,Sloudenina 1),

4-allyl-2,3,5,6-tetrafluorbenzyl- (4-)-trans-
-2,2-dimethyl-3-[ 2-('2-methylprop-2-yl}pyr-
imidin-5-yl]cyklopropankarboxyldt (ddle
,,sloudenina 2),

3-fenoxybenzyl-(+)-trans-2,2-dimethyl-3-
-[2-(2-methylprop-2-yl)pyrimidin-5-yl]cyk-
lopropankarboxylat (déle ,,slouenina 3“),
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{+4)-e-kyan-3-fenoxybenzyl- -+ ]}-trans-2,2-
-dimethyl-3-{2- (2-methylprop-2-yl)pyrimid-
in-5-yl]cyklopropankarboxylat {déle ,.slou-
denina 4“),

6-fenoxypyrid-2-ylmethyl- (4)-trans-2,2-di-

methyl-3-[2-( 2-methylprop-2-yl)pyrimidin-

-5-yl]cyklopropankarboxylat (dale ,,slouce-
nina 5“),

(+)-1-kyan-1-(6-fenoxypyrid-2-yl Jmethyl-
-{--)-trans-2,2-dimethyl-3-[2-(2-methylprop-
-2-yl)pyrimidin-5-yl]cyklopropankarboxylat
(dale ,,sloulenina 6],

2-methyl-3-fenylbenzyl-(--)-trans-2,2-dime-
thyl-3-[ 2-(2-methylprop-2-yl}pyrimidin-5-
-yl]cyklopropankarboxyldt (déle ,,slouéeni-
na 7],

4-fluor-3-fenoxybenzyl-( -+ )-trans-2,2-dime-
thyl-3-[ 2-{2-methylprop-2-yl )pyrimidin-5-
-yl]cyklopropankarboxylat (dale ,,sloudeni-
na 8},

(-+)-1-kyan-1-(6-fenoxypyrid-2-yl)methyl-
-(~=)-trans-2,2-dimethyl-3-( 2-prop-2-ylpyr-
imidin-5-yl)cyklopropankarboxylat (déale
,,Sloutenina 9},

(-+)-1-kyan-1-(6-fenoxypyrid-2-yl Jmethyl-
-(-)-trans-2,2-dimethyl-3- (2-cyklohexylpyr-
imidin-5-yl}cyklopropankarboxylat {dale
,,slouenina 10%),

(+)-1-kyan-1-(6-fenoxypyrid-2-yl)methyl-
-(+)-trans-2,2-dimethyl-3-( 2-cyklopropyl-
pyrimidin-5-yl}jcyklopropankarboxylat (dale
Sloudenina 11°),

(-+)-1(6-fenoxypyrid-2-yl)ethyl- (- )-trans-
-2,2-dimethyl-3-[2-(2-methylprop-2-yl}pyr-
imidin-5-yljcyklopropankarboxylat (dale
,,sloutenina 12%),

pentafluorbenzyl-(--)-trans-2,2-dimethyl-3-
-[2-(2-methylprop-2-yl)pyrimidin-5-yl]cyk-
lopropankarboxyléat (déale ,sloucenina 13%),

[+ )-a-ethinyl-3-fenoxybenzyl-[ -+ )-trans-
-2,2-dimethyl-3-[ 2-( 2-methylprop-2-yl}pyr-
imidin-5-yljcyklopropankarboxylat {déle
,slougenina 14%),

4-methoxymethyl-2,3,5,6-tetrafluorbenzyl-
-(-+)-trans-2,2-dimethyl-3-[ 2-( 2-methylprop-
-2-yl)}pyrimidin-5-yljcyklopropankarboxylat
(ddle ,slougenina 15“),

2-methyl-3-fenylbenzyl-(4-)-trans-2,2-dime-
thyl-3-(2-prop-2-ylpyrimidin-5-yl)cyklopro-
pankarboxylat (dale ,,sloufenina 16%).

Insekticidné a akaricidné u¢inné estery
obecného vzorce I se podle vyndlezu pfipra-
vuji tak, Ze se kyselina obecného vzorce II
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N 9
1!
REL \fCH ~CH-C-OH
N= \C
7N
CHy CHy ()

ve kteréni

R? méd shora uvedeny vyznam,
nechd reagovat s alkoholem ohecného vzor-
ce VI

R—H (VI)
ve kterém

R mé shora uvedeny vyznam,

v pritomnosti kyselého katalyzdatoru nebo
dehydrataCniho ¢inidla.

Tento zplisob esterifikace je rovméZ pred-
métem vynalezu. Dalsi esterifikadni metody
jsou popsdny v. naSich souvisejicich &esko-
slovenskych patentovych spisech . 264 271,
264 272,

Vhodnym kyselym Kkatalyzatorem je na-
priklad suchy chlorovodik, vhednym dehyd-
rataénim Cinidlem, napftiklad dicyklohexyl-
karbodiimid. Esterifikaci podle vyndlezu lze
provéadét v pfitomnosti rozpoustédla mebo
fedidla.

Individudlni isomery je moZno p¥ipravit
stejnymi postupy, ale za pouZiti odpovida-
jicich individudlnich isomer®t sloudenin o-
becného vzorce 11 jako vychozich latek. Ty-
to individudini isomery je moZno ziskat
h&Znymi d8licimi technikami z prisludnych
smési isomerdi. Tak cis- a trans-isomery lze
rozdelit frakéni krystalizaci pfisludSnych kar-
boxylovych kyselin nebo jejich soli, zatimco
rizné opticky aktivani latky lze ziskat frakc-
ni krystalizaci soli kyselin s opticky aktiv-
nimi aminy, néasledovanou regeneraci op-
ticky €isté kyseliny. Opticky €istou isciner-
ni formu kyseliny je pak moZno podrobit
reakci s pfislusnym alkoholem za vzniku
sloufeniny obecného vzorce I ve formé in-
dividudlniho gistého isomeru.

Meziprodukty obecného vzorce I, ve kte-
rém R znamend alkoxyskupinu obsahujici do
6 :atom@ uhliku, které mohou slouZit k vy-
robé odpovidajicich volnych kyselin, je moZ-
no pripravit z piislusné substituovaného 5-
-brompyrimidinu nésledujicim sledem reak-
ci:

a) 2-alkyl-5-brompyridin, v n&mZ alkylo-
vd skupina je v a-poloze rozvétvend, se ple-
vedenim na Grignardovu sloufeninu a né-
sledujici reakci s dimethylformamidem pie-
vede na odpovidajici 5-formylderivat. Tento
postup je moZno popsat nésledujicim reakc-
nim schématem:
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— )
R2—</:>— Br ———>RE( Mg Br —»
N= N=

DMF

b} 5-formylpyrimidin se nechd reagovat
s 0,0-dialkyl-alkoxykarbonylmethylfosfonéa-
tem v pPfitomnosti bdze, jako natriumhydri-

N
RZ-(} CHO
-

du, za vzniku 3-{pyrimidin-5-yl)propenodtuy,
ve smyslu mdsledujictho reakéniho schéma-
tu:

(E10), P(0)CH,CO,RT
-

2 ) |
N= :

NaH

N' 0
R :>— CH=CH-CO,RY
\=

(R? = alkylova skupina obsahujici do 6 a-
tomd uhliku})

c) Tento pyrimidinylpropenodt se nechd
reagovat s isopropyl-trifenylfiosfoniovou soli

2 |
R -(’:\>— CH=CH-CO,RY
N=/ o TTA

v pFitomnosti organokovového ¢&inidla, jako
n-butyllithia, za vzniku esteru cyklopropa-

nové kyseliny. Tato reakce probiha podle

nésledujictho reakémiho schématu:

[_Zpr_PPh3]*

n-BulLi 7

o
2

— R—(/}-CH~—CH~CO R9
~ N= \C’ 2

7 N
CHs CHy

Podle alternativniho zplsobu vyroby 3-
-pyrimidin-5-ylpropenodtii je moZno 5-brom-
pyridin pfimo podrohit reakci s alkyl-pro-
penodtem (zejména s 1,1-dimethylethyl-
-propenodtem) v pFitomnosti soli dvojmoc-

N .
RE~<’ N—pBr
R -

- N .
— R2_</'>__CH=CH-C02_R9
=

Ngkteré z 5-brompyridintl, pouZivanych v
tomto postupu, jsou nové. Tyto 14tky lze p¥Fi-
pravit reakci derivdtu mukobromové kyse-
liny s pFisludnym amidinem, s nésledujici

néhe palddia (napfiklad octanu paladnaté-
ho), tetramethylethylendiaminu a vyhodng&
fosfinového derivatu (napfiklad trifenylfos-
finu), tedy ve smyslu nésledujiciho reaké-
nfho schématu:

CHz=CH—CO2RY/Pd(0OCOCH3)2

e
pe il

tetramethylethylendiamin/trifenylfosfin

dekarboxylaci vzniklé pyrimidinkarboxylové
kyseliny, podle mésledujiciho reak&niho
schématu:
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7
Q M
1"
H-C LOH - pEC-Ni,
C = C\ """"" "‘ -7
B Br
N- -CO ; N
— [\72_4/ N_gr —=5 R H-Br
N= N =
CO,H

Alternativni zpttsob vyroby sloucenin o-
becného vzorce I, v némZ R predstavuje al-
koxyskupinu obsahujici do 6 atom@ uhliku
a R ma shora uvedeny vyznam, spocivd v
nasledujicim pastupu.

a) Ylid ziskany reakci fosfoniové soli o-
becného vzorce

[R7TO—CH2—P(R¥)5]*Y~
ve kterém

Y- znamend libovolny vhodny aniont, na-
prikiad chloridovy mebo bromidovy iont, a

R7 a R® predstavuji alkylové nebo arylové
skupiny, pfitem# s vyhodou R’ znamend al-
kylovou skupinu obsahujici do 6 atomi uh-
liku, jako skupinu methylovou nebo ethylo-
vou a R znamend fenylovou skupinu, se
silnou bazi v aprotickém rozpouStédle, s
vyhodou se sodnym derivdtem dimethylsul-
foxidu v dimethylsulfoxidu (pFipravenym
reakci natriumhydridu s dimethylsulfoxi-
dem), se podrobi reakci se sloueninou o-
becného vzorce

] |
R—C—CH—-CH—C—H
N
C
VRN
CHs CHs3

za vzniku slouteniny obecného vzorce III

]
R—C—CH—CH—CH=CH—OR’
\ |
C
/N
CHs CH3

(111}

b) Na sloueninu obecného vzorce III se
ptsobi fosforylchloridem a dimethylform-
amidem za podminek Vilsmeier-Haackovy
reakce, za vzniku slou¢eniny obecného vzor-
ce IV nebo/a slouteniny obecného vzorce V

8
0 CHO
] I
R—C—CH—CH—C=CH—G
N, ,/
C
VRN
CH3 GCHs
(IV) G = OR7
(V) G = N{CH3)2

¢) Sloudenina obecného vzorce IV nebo/a
slouenina obecného vzorce V se pak nechd
reagovat s amidinem obecného vzorce

NH

!

R5—C—NHz2

s vyhodou v pFitomnosti béze, jako metho-
xidu sodného v methanolu, za vzniku slou-
¢eniny obecného vzorce I, ve kierém R mé
shora definovanou alkoxyskupinu.

Slouteniny obecnych vzorclt III, IV a V
nehyly dosud popséany.

Mezi vyhodné s'ougeniny ohecného vzorce
11T ndleZeji (-F)-cis- a [(--)-trans-isomery
t8chto s'oucenin, v nichZz R znamend me-
thoxyskupinu nebo ethoxyskupinu a R7 pFed-
stavuje alkylovou skupinu ohsahujici do 6
atomi@l uhliku, v€etnd nasledujicich latek:

methyl-{--)-trans-3-[ (E,Z)-2-methoxyvinyl |-
-2.2-dimethylcyklopropankarboxylét,

methyl-(—-)-cis-3-[ (E,Z)-2-methoxyvinyl]-

-2, 2-dime§hylcyk10p ropankarboxyléat,

ethyl-(-)-tramns-3-[ (E,Z)-2-methoxyvinyl]-

-2,2-dimethylcyklopropankarboxylat,

ethyl-(--)-cis-3-[ (E,Z)-2-methoxyvinyl]-2,2-

-dimethyleyklopropankarboxy!at.

Mezi odpovidajici sloufeniny obecného
vzorce IV a obecného vzorce V. které isou
rovndZ vyhodné, ndleZeji méasledujicl latky:

methyl-(--)-trans-3-[ {(E.Z)-1-formyl-2-me-
thoxyvinyl]-2.2-dimethylcyklopropankarbo-
xyléat,

methyl-(4-)-cis-3-[ (E.Z)-1-formyl-2-metho-
xyvinyl]-2,2-dimethylcyklopropankarboxy-
14t,

methyl-(-)-trans-3-[ (E,Z)-2-dimethylami-
no-1-formylvinyl]-2,2-dimethylcyklopropan-
karboxylat a

methyl-(+)-[ (E.Z)-2-dimethylamino-1-for-
mylvinyl]-2.2-dimethylcvklopropankarbo-
xyléat,

jakoZ i odpovidajici ethylestery.
Dalgi detaily v8ech téchto postuplt jsou
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uvedeny niZe v prikladech. Ty sloufeniny
obecného vzorce I, ve kterém R predstavuje
hydroxylovou skupinu, je moZno ziskat hyd-
rolyzou alkylesterfi, s vyhodou alkalickou
hydrolyzou za pouZiti, napf¥iklad vodného
alkoholického roztoku hydroxidu sodného,
a lze je pouZivat p¥imo k syntéze insekti-
cidn& pouZitelnych esterl zphsobem podle
vyndalezu.

Sloudeniny shora uvedeného obecného
vzorce I je moZno pouZivat k potirdni Skod-
livého hmyzu a jinych bezobratlych Skadct,
jako roztodovitych Sklidch. Mezi hmyzi a
roztodovité Skidce, které je moZno potirat
za pouZiti slouCenin podle vyndlezu, néle-
Zejl vy3e zminéni Skfidci majici vztah k ze-
meédélstvi (kteryZto termin zahrnuje pésto-
vani plodin pro vyrobu potravin a vlaken,
zahradnictvi a Zivog&iSnou vyrobu], lesnictvi,
skladovdni produkti rostlinnéhc plvoduy,
jako ovoce, zrni a dFeva, jakoZ i Skfidci pfe-
néSejici choroby lidi a zviFat.

K aplikaci na mista vyskytu Skiidct se
slouteniny podle vyndlezu obvykle upravuji
na prostfedky, které kromé& insekticidné -
¢inné 14atky mebo latek obecného vzorce I
obsahuji vhodné inertni Fedidla mebo nosi-
te, nebo/a povrchové aktivn{ &inidla. Tyto
prostfedky mohou rovn&Z obsahovat dalsi
pesticidné ucinné latky, napiiklad jiné in-
sekticidy nebo akaricidy ¢i fungicidy, nebo
maohou rovnéZ obsahovat synergisty insekti-
cidfi, jako jsou mapiiklad dodecylimidazol,
safroxan nebo piperonylbutoxid.

Prostfedky podle vynéalezu mohou byt ve
formé& popradi, kde je ufinn4d latka smiSena
s pevnym Fedidlem ¢&i nosifem, mapiiklad s
kaolinem, bentonitem, kFemelinou mnebo
mastkem, nebo mohou byt ve formé& granu-
14th, v nich? je udinnd latka adsorbovana
na poréznim granulovaném materidlu, na-
priklad na pemze.

Alternativnd mohou mit tyto prostiedky
formu kapalnych prepardtii pouZivanych k
zdlivce nebo postfiku. T&mito preparaty
jsou wobvykle vodné disperze nebo emulze
ufinné sloZky obsahujici jedno nebo n&kolik
znamych smacedel, dispergdtort ¢i emulgé-
tordt (povrchové aktivnich ¢inidel).

Smaécedla, dispergdtory a emulgétory mo-
hou byt kationtového, aniontového nebo ne-
ionogenniho typu. Mezi vhodnd &inidla ka-
tiontového typu nédleZeji napfiklad kvartér-
ni amoniové sloudeniny, jako napFiklad ce-
tyltrimethylamoniumbromid. Vhodnymi &i-
nidly aniontového typu jsou naptiklad my-
dla, soli alifatickych monoesterit kyseliny
sirové, jako laurylsulfdt sodny, soli sulfono-
vanych aromatickych sloudenin, napi¥iklad
dodecylbenzensulfondt sodny, ligninsulfo-
nat sodny, vdpenaty nebo amonny, butylna-
ftalensulfondt a smési sodnych soli diiso-
propyl- a triisopropylnattalensulfonovych
kyselin.

Vhodné €&inidla neionogenniho typu zahr-
nuji napfiklad kondenzaéni produkty ethy-
lenoxidu s matnymi alkoholy, jako je oleyl-
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alkohol mnebo cetylalkohol, nebo s alkylfe-

noly, jako je oktylfenol, nonylfenol a oktyl-
kresol. DalSimi netonogennimi &inidly jsou

parcidlni estery odvozené od mastnych ky-

selin s dlouhymi Fet&zci a anhydridd hexi-
tolu, kondenzalni produkty zmin&nych par-
cidlnich esterfi s ethylenoxidem a lecithiny.

Tyto prostfedky je moZno pFipravovat roz-
pusdténim tcinné latky ve vhodném rozpous-
tédle, napfiklad v ketonickém rozpoustédle,
jako v diacetonalkoholu, nebo v aromatic-
kém rozpoustédle, jako v trimethylbenzenu,
a vnesenim takto ziskané smési do vody,
kterd miZe obsahovat jedno nebo né&kolik
zndmych smaéacedel, dispergdtort nebo e-
mulgatord.

Jako dal8i vhodnd organicka rozpou$tédla
je moZno uvést dimethylformamid, ethylen-
dichlorid, isopropylalkohol, propylenglykol
a dalsi glykoly, diacetonalkohol, toluen, ke-
rosen, parafinovy wolej, methylnaftalen, xy-
lény a trichlorethylen, N-methyl-2-pyrroli-
don a tetrahydrofurfurylalkohol.

Prostfedky urfené k aplikaci ve formé&
vodnych disperzi nebo emulzi se obecné& do-
davaji jako koncentraty obsahujici vysoky
podil tinné ldtky nebo latek. Zminsné kon-
centraty se pak p¥ed pouZitim redi vodou.
Od t&chto koncentritt se Casto poZaduje,
aby vydrZely dlouhodobé skladovdni a aby
po tomto skladovani je bylo moZno Fedit vo-
dou na vodné prepardty, které by zistaly
homogenni tak dlouho, aby je bylo moZno
aplikovat b&Znym post¥ikovacim zafizenim.
Koncentraty mohou obsahovat 10 aZ 85 %
hmotnostnich n&inné latky nebo latek. Re-
di-li se takovéto koncentrdty na aplikova-
telné vodné prepardty, mohou tyto preparé-
ty obsahovat rliznd mnoZzstvi afinné léatky,
a to v zdvislosti na ucéelu pouZiti.

Pro zem&d&lské a zahradnické ddely jsou
zvla§t vhodné vodné prepardty obsahujici
mezi 0,0001 a 0,1 % hmot. G&inné l4tky.

PFi vlastnim pouZiti se prostfedky podle
vynélezu aplikuji na $klidce, na mista jejich
vyskytu, na prostfedi, kde Sktidci Ziji nebo
na péstované rostliny vystavené zamofenim
Skhdci libovolnym zndmym zplsobem apli-
kace pesticidnich prost¥edkd, napfiklad po-
praSovdnim nebo postiikem.

Prostfedky podle vyndlezu jsou toxické
pro Sirokou paletu hmyzu a jinych bezobrat-
lych 8kidcd, vEetnd napiiklad nédsledujicich:

Myzus persicae

(mSice broskvoiiova)

Aphis fabae

(mS8ice makovd)

Megoura viceae

(kyjatka vikvova) )
Aedes aegypti '
(komaér)

Dysdercus fasciatus

Musca domestica

(moucha domaci)

Pieris brassicae
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(b&léasek zelny, larvy)
Plutella maculipennis
(pTedivka polni, larvy)
Phaedon cochleariae
(mandelinka FeliSnicova)
Tetranychus cinnabarinus
Tetranychus urticae
[sviluSka snovaci)
Aonidiella spp.
Trialeurcdes app.
(molice)

Blatella germanica

(rus domdéci)
Spodoptera littoralis
Heliothis virescens
(Sedavka)

Chortiocetes terminifera
Diabrotica spp.

Agrotis spp.

(osenice)

Chilo partellus.

Slouteniny obecného vzorce 1 a prostfed-
ky, které je obsahuji, se ukézaly jako zv14st
uZitetné pii hubeni roztoovitych Skldceth
rostlin, jako jsou sviludky, mj. sviluSka sno-
vaci, jakoZ i pFi hubeni Skltdch baviniku z
rddu Lepidoptera, jako jsou napriklad Spo-
doptera spp. a Heliothis spp.

Sloudeniny podle vyndlezu lze rovn€Z po-
uZivat k hubeni plidnich Skidc, napiiklad
Diabrotica spp. Popisované slouleniny a
prostiedky jsou rovnéZ uZite¢né pri potiréa-
ni hmyzich a roztofovitych $kidelt nepada-
jicich doméci zvifata, jako jsou bzulivka
(Lucilia sericata) a kliStatoviti, naptriklad
Boophilus spp. [kliSt), Ixodes spp. ({kli§té),
Amblyomma spp. (pijdk}, Rhipicephalus spp.
{pijak} a Dermaceutor spp. (pijak).

Popisované latky a prostredky jsou u¢inné
pfi potirani jak citlivych, tak rezistentnich
kmen@t téchto Skddcli ve stadiu dospélct,
larev. nebo v intermedidrnich stadiich vy-
voje, prifemZ je lze infikovanému hostite!-
skému zviteti poddavat mistng, orélnd neho
parenterdlné.

Rzné aspekty vynalezu ilustruji ndsledu-
jici priklady provedeni, jimiZ se v3ak roz-
sah vynalezu v Zadném sméru neomezuje.
V preparativaich prikladech byly produkty
obvykie identiflikovdny a charakterizovany
pomoci mnuklefrni magnetické resonanéni
spektroskopie a infratervené spektroskopie.
V kaZdém z plipadll, kdy je produkt kom-
krétng jmenovén, odpovidaji jeho spektrdlni
charakteristiky uddvané struktufe.

Piiklad 1

Tento priklad ilustruje piipravu pivalami-
din-hydrochloridu.

K smé&si 43 g (0,51 molu) trimethylaceto-
nitrilu a 24 g [0,51 molu} suchého ethanolu
se za michdni a chlazeni ve smési ledu a
chloridu sodného uvéadi suchy plynny chlo-
rovodik aZ do spotFebovani celkem 21 g
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chlorovadiku. ReakEni smés se necha 2 dny
reagovat pii tepioté mistnosti, nafeZ se zre-
di 500 m! suchého diethyletheru, ¢imZ se
vysrazi ethyl-trimethylacetimiddt-hydrochlo-
rid. Teato materidl, jehoZ hmotinost po od-
filtrovani ¢ini 34,5 g, se podrobi daldi re-
akcei tak, Ze se k nému za intenzivniho mi-
chani po Cdstech pridd roztok 6 g suchého
plynného amoniaku v 50 ml suchého etha-
nolu. V prabéhu priddvani se pevné podily
pestupné rozpusti a vysledny roziok se ne-
cha 20 hodin reagovat pri teplote mistnosti,
naceZ se rozpoustédlo odpall za sniZeného
tlaku. Pevny zbytek poskytne po promyti
diethyletherem 23 g pivalamidin-hydroechlo-
ridu.

Priklad 2

Tento priklad ilustruje p¥ipravu 5-brom-
-2-(2-methylprop-2-yl)pyrimidin-4-karboxy-
lové kyseliny.

K smési 5,18 g pivalamidin-hydrochloridu
a 5 mi suchého ethanolu se za michdni pri
teplote 40 °C opatrng prida ethanolicky roz-
tok ethoxidu socdného (14,5 ml roztoku zis-
kaného rozpusténim 1,38 g sodiku ve 24 ml
suchého ethanolu]. Vysiedni smés se jeSté
10 minut micha, nafez se k mi pFfida rozbtok
mukobromové kyseliny (5,4 ml roztoku zis-
kaného rozpudténim 5,16 g mukobromové
kyseliny v 8,0 ml suciého ethanolu), pFi-
temZ dojde k exothermoni reakei, b&8hem niZ
teplota vystoupi na 65 “C. Po poklesu teplo-
ty na 50 °C se p¥idd zhyvajici €4st moztoku
ethoxidu sodného a zbyvajici ¢4st roztoku
mccbromové kyseliny.

Rezkéni teplota se vnejsim zahFevem u-
drzuje po dobu 1 hodiny ma 50 "C, nafeZ
se nerozpustné podily pil téhe teploté od-
filtruji, promyji se ethanolem, filtrdat se spo-
il s promyvacimi kapsalinami a rozpousté-
dlo se odpafi za sniZeného tlaku. Pevny zby-
tek se premyje 10 ml 2M kyseliny chloro-
vodikové a wodou, a vysuSi se. Ziskd se 3,8
gramu 5-brom-2-{2-methylprop-2-yl}pyrimi-
din-4-karboxylové kyseliny tajici za rozkla-
du pFi 142 a% 144 °C. NMR a IC spekira od-
povidaji uvedené strukture produktu.

IH-NMR (deuterochloroform, hodnoty 6):

1,45 (singlet, 9H),
9,05 [singlet, 1H),
9,44 (5ipaixy singlet, 1H]).

IC {parafinovéa suspenze):

2 940, 2 860, 2 500 (8iroky pas),
1710, 1570, 1 370, 1 305, 1 290, 1 220, 1 190,
1175, 750, 680 cm 1.

PFiklad 3

Tento priklad ilustruje pripravu 5-brom-
-2-(2-methylprop-2-yl)pyrimidinu,
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1,0 g 5-brom-2-(2-methylprop-2-yl)pyri-
midin-4-karboxylové kyseliny se zahreje za
michédni na 145 °C, naceZ se dekarboxylova-
ny produkt destiluje ve vakuu vodni vyvé-
vy. Destilat, ktery po ochlazeni ztuhne, je
tvofen 0,6 g b5-brom-2-{2-methylprop-2-yl}-
pyrimidinu o teplot& tdni 50 aZ 51 °C. NMR
a IC spektra odpovidajl uvedené struktufe.

1H-NMR (deuterochloroform, hodnoty §):

1,39 (singlet, 9H]},
8,71 (singlet, 2H].

IC (parafinova suspenze):

2940, 2860, 1530, 1480, 1420, 1170,
1010, 810, 640 cm~L.

Prfiklad 4

Tento piiklad ilustruje pfiprava 2-(2-me-
thylprop-2-yl)pyrimidin-5-karboxaldehydu.

K 0,95 g horéikovych hoblin pro pripravu
Grignardovych &inidel se v pFitomnosti né-
kolika krystalkdl jodu pfidd po malych déav-
kach 7,6 g (0,035 molu) 5-brom-2-(2-me-
thylprop-2-yl)pyrimidinu rozpuit&ného v 50
mililitrech suchého tetrahydrofuranu. Rych-
lost pfidavéni se Fidi podle intenzity exo-
thermni reakce. Po skonfeném priddvani se
smés k dokonfeni reakce zahfeje, nafeZ se
achladi na 5 °C a pfikape se k ni roztok
2,58 g dimethylformamidu v 15 :ml tetrahyd-
rofuranu. Smés se necha za michani b&hem
2 hodin ohFat na teplotu mistnosti a pak se
nechd bez michdni 16 hodin stdt. Po prid4ni
5 ml vody se tetrahydrofuran odpafi za sni-
Zeného tlaku a zbytek se roztfepe mezi
100 ml ziedé&ného vodného roztoku chloridu
amonného a 150 ml diethyletheru.

Vodna fdze se extrahuje 150 ml etheru,
extrakt se spoji s etherovou fazi, promyje
se vodou a vysuSi se bezvodym siranem ho-
Fe€natym. Po odpafeni etheru za sniZeného
tlaku se ziskd mazlavy zbytek o hmotnosti
5,8 g, ktery se vyéisti chromatografii na
sloupci silikagelu (sloupec pfipraven za su-
cha]. Eluci sboupce smési 100 dildt objemo-
vych methylenchloridu a 2 dili objemovych
ethylacetatu se ziskd 3,4 g 2-(2-methylprop-
-2-yl)pyrimidin-5-karboxaldehydu o teploté
tani 82 a¥% 83 °C.

1C (parafinovd suspenze):

2940, 2860, 1700, 1590, 1430, 1230,
1150, 860, 650 cm~L.

Priklad 5
Tento jpFiklad ilustruje p¥ipravu ethyl-3-
-[2-{1,1-dimethylethyl)pyrimidin-5-yl]pro-

penoétu.

K suspenzi natriumhydridu (0,54 g 50%
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olejové disperze) ve 30 ml suchého diethyl-
etheru se za michéni pii teploté —5 °C pfii-
kape roztok 3,93 g 0,0-diethyl-ethoxykarbo-
nylmethylfosfondtu ve 20 ml! suchého di-
ethyletheru, smés se 90 minut michd, pak
se k ni za michani pri teplot€ 0 °C pFikape
roztok 2,88 g 2-(2-methylprop-2-yl)pyrimi-
din-5-karboxaldehydu ve 40 ml suchého di-
ethyletheru, vyslednd smés se za michani
necha béhem 2 hodin ohfat na teplotu mist-
nosti a pfi této teploté se nechd reagovat
jesté dalsich 16 hodin.

Reak&ni smés se roztfepe mezi 150 ml vo-
dy a 250 ml diethyletheru, vodnéd fédze se
extrahuje 250 ml etheru a extrakty se spoji
s etherickou fdzi. Po promyti 200 ml vody
a vysuSeni hezvodym siranem hofefnatym
se rozpouStédlo odpafi za sniZeného tlaku
a olejovity zbytek se podrobi chromatogra-
fii na sloupci silikagelu, pFipraveném za su-
cha, za pouZiti dichlormethanu s 5 % (ob-
jem/objem) ethylacetdtu jako elutniho &i-
nidla.

Ziska se 3,6 g ethyl-3-[2-{2-methylprop-2-
-yl)pyrimidin-5-yl]propenoétu, ktery stdnim
ztuhne a taje pFi 43 aZ 45 °C. Udaje NMR a
IC spekter sv&ddi o tom, Ze produktem je
adpovidaijici trans-isomer.

'H-NMR (deuterochloroform, hodnoty §):

5 (triplet, 3H},
2 (singlet, 9H),
4 (kvartet, 2H),
0 (dublet, 1H),
0 (
2 (

1,3
1,4
4.2
6,

7,60 (dublet, 1H),
8,82 (singlet, 2H).

1

)

IC (parafinova suspenze):

2960, 1730, 1645, 1590, 1485, 1440,
1320, 1185, 1155 cm~L,

Pfiklad 6

Tento pFiklad ilustruje pfipravu ethyl-
-trans-2,2-dimethy!-3-[ 2-(2-methylprop-2-yl)-
pyrimidin-5-yl]cyklopropankarboxylatu.

K roztoku 7,1 g 2-propyl-trifenylfosfo-
niumjodidu ve 20 inl suchého tetrahydrofu-
ranu se za michdni p¥i teplot& mistnosti v
dusikové atmosféfe pomalu p¥idd roztok n-
-butyllithia (10,6 ml 1,55M hexanového roz-
toku). Vyslednd smés se jeSt& dalSich 15
minut miché, nafeZ se k ni p¥i teplotd —5°C
prikape roztok 3,2 g ethyl-trans-3-[2-(2-me-
thylprop-2-yl)pyrimidin-5-yl] propencdtu ve
25 ml suchého tetrahydrofuranu. Reakéni
smé&s se nechd za michédni b&hem 30 minut
ohfdt na teplotu mistnosti a pak se nechd
pii této teploté 16 hodin stat, nafeZ se roz-
t¥epe mezi 300 ml vody a 200 ml diethyl-
etheru. Vodna féze se extrahuje dvakrat
vZdy 200 ml etheru a etherické extrakty se
spoji s etherowou fdzi. Po dvojnédsobném
promyti vZdy 100 ml wody a vysuSeni bez-
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vodym siranem hofe€natym se ether odpafi
za sniZeného tlaku a olejovity zbytek se
podrobi chromatografii na za sucha pfi-
praveném sloupci silikagelu, ktery se vy-
myje nejprve dichlormethanem (k odstrané-
ni frifenylfosfinu) a pak se vymyvéd smési
100 objemovych dild dichlormethanu a 5
objemovych dild ethylacetatu.

Ziska se 2,8 g ethyl-trans-2,2-dimethyl-3-
-[2-(2-methylprop-2-yl)pyrimidin-5-yl]cyk-
lopropankarboxylatu, jehoZ totoZnost byla
potvrzena IC a NMR spektroskopii.

1H-NMR (deuterochloroform, hodnoty §):

0,99 (singlet, 3H},
1,31 (triplet, 3H],

1,40 (singlet, 12H),
1,96 (dublet, 1H),
2,54 (dublet, 1H),
4,2 (kvartet, 2H),
8,5 (singlet, 2H).

IC (kapalny film):

2960, 1730, 1485, 1450, 1420, 1 260,
1180, 1165 cm™1.

Hmotnostni spektroskopie: M+ = 276.
P¥iklad 7

Tento pfiklad ilustruje pFipravu trans-2,2-
-dimethyl-3-[ 2- (2-methylprop-2-yl) pyrimi-
din-5-yl]cyklopropankarboxylové kyseliny.

Roztok 2,6 g ethyl-trans-2,2-dimethyl-3-[ 2-
-{2-methylprop-2-yl)pyrimidin-5-yl]cyklo-
propankarboxyldtu v 50 ml ethanclu se smi-
si s roztokem 1,0 g hydroxidu sodného v
50 ml vody a smé&s se 5 hodin miché p¥i
teplot€ mistnosti. Po odstranéni v&t§iny e-
thanolu odpafenim za sniZeného tlaku se
zbyla smés okyseli zFed&nou kyselinou chlo-
rovodikowvou na pH 3 a extrahuje se dvakrat
vZdy 200 ml diethyletheru. Spojené extrakty
se promyji vodou a vysu3i se bezvodym si-
ranem hofetnatym. Po odpaieni etheru za
sufZeného tlaku se ziskd 2,1 g trans-2,2-di-
methyl-3-[2-(2-methylprop-2-yl)pyrimidin-
-5-yl}cyklopropankarboxylové  kyseliny o
teploté tani 168 aZ 169 °C.

TH-NMR (deuterochloroform, hodnoty §):

1,03 (singlet, 3H],
1,41 (singlet, 9H),
1,48 (singlet, 3H),
2,02 (dublet, 1H),

2,6 (dublet, 1H),
8,57 (singlet, 2H).

IC (parafinovd suspenze):

2940, 1700, 1485, 1430, 1335 1250,
1230, 1210 cm 1.

16
Hmotnostni spektroskopie: M+ = 248,

Priklad 8

Tento priklad ilustruje pripravu 4-allyl-
-2,3,5,6-tetrafluorbenzyl-trans-2,2-dimethyl-
-3-]2-{2-methylprop-2-yl)pyrimidin-5-y1]-
cyklopropankarboxylatu.

K smési 504 mg trans-2,2-dimethyl-3-[2-
-{2-methylprop-2-yl)pyrimidin-5-yl] cyklo-
propankarboxylové kyseliny, 462 mg 4-allyl-
-2,3,5,6-tetrafluorbenzylalkoholu (obsahuji-
ciho malé mnoZstvi isomerniho 2-allyl-3.4,-
5,6-tetrafluorbenzylalkoholu}, 5 mg 4-dime-
thylaminopyridinu a 10 ml suchého dichlor-
methanu se p¥i teplot® mistnosti za michdni
po Castech prida 420 mg dicyklohexylkarbo-
diimidu, sm&s se nejprve 105 minut micha
a pak se nechd pfi teploté mistnosti 16 ho-
din stat. Vyloutena pevnd sraZenina se od-
filtruje, promyje se etherem a promyvaci
kapaliny se spoji s filtratem. Po odstranéni
rozpouStédla odparenim za sniZeného tlaku
se olejovity zbytek podrobi kapalinové chro-
matografii s vysokou rozliSovaci schopnosti
(Gilson) za pouZiti shoupce silikagelu a
smési 100 objemovych dili dichlormethanu
a 2 objemovych dild ethylacetdtu jako e-
luéniho ¢inidla.

Ziskd se 650 mg produktu sestdvajiciho
7z 94 % hmotnostnich 4-allyl-2,3,56-tetra-
fluorbenzylesteru a 6 % hmotnostnich 2-
-allyl-3,4,5,6-tetrafiuvorbenzylesteru trans-
-2,2-dimethyl-3-[ 2-(2-methylprop-2-yl ) pyri-
midin-5-y1]cyklopropankarboxylové kyseli-
ny. Produkt rezultuje ve formé oleje, ktery
stanim ztuhne a taje pfi 64 aZ 66 °C. Totoz-
nost produktu potvrzuje NMR, IC a hmot-
nostni spektroskopie.

1H-NMR (deuterochloroform, hodnoty &J:

9 (singlet, 3H},
9 (singlet, 12H),
6
6

0,9
1,3
1,96 (dublet, 1H]},

2,56 (dublet, 1H]),

3,5 (multiplet, 2H]J,

4,9 aZ 5,3 (multiplet, 4H],
5,6 aZ 6,1 (multiplet, 1H),
8,48 (singlet, 2H).

“y

1C (parafinovd suspenze):

2960, 2930, 2860, 1735, 1490, 1 460,
1440, 1 420, 1 330, 1150 cm~L

Hmotnostni spektroskopie: M* = 450,
Priklad 9

‘Analogickym postupem jako v pfikladu 8
se ziskaji nédsledujici estery:

a) 6-fenoxypyrid-2-ylmethyl-trans-2,2-di-
methyl-3-[ 2-(2-methylprop-2-yl}pyrimidin-
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-5-yl]cyklopropankarboxyldit z odpovidaji-
ci karboxylové kyseliny a 6-fenoxypyrid-2-
-ylmethanolu.

IH-NMR (deuterochloroform, hodnoty §):

1 (singlet, 3HJ,

1 (singlet, 12H]),

8 (dublet, 1H),

8 (dublet, 1H),

8 (singlet, 2H),

,az 7,8 (multiplet, 8H]J,
[smglet 2H}.

IC (kapalny film}:

2960, 1730, 1600,
1250, 1160 cm™1

1580, 1490, 1540,

Hmotnostni spektroskopie: M+ = 431,

b) 2-methyl-3-fenylbenzyl-trans-2,2-dime-
thyl-3-[ 2-(2-methylprop-2-yl)pyrimidin-5-
-yl]cyklopropankarboxylat z  odpovidajici
karboxylové Kkyseliny a 2-methyl-3-fenyl-
benzylalkoholu.

TH-NMR ([deuterochloroform, hodnoty §):

(singlet, 3H],
(singlet, 12H),
{dublet, 1H),
singlet, 3H},
(dublet, 1H),
[smglet 2H),

aZ 7 5 [multlplet 8H],

IC (kapalny film):

2960, 1730, 1485, 1420, 1160, 760, 705
cm™!

Hmotnostni spektroskopie: M+ = 428,

) a-kyan-3-fenoxybenzyl-trans-2,2-dime-
thyl-3-[ 2-(2-methylprop-2-yl)pyrimidin-5-
-yl]cyklopropankarboxyldt z odpovidajici
karboxylové kyseliny a a-kyan-3-fenoxyben-
zylalkoholu.

1H-NMR (deuterochloroform, hodnoty 6):
singlet

),
singlet),
singlet]),

,99
;04
1,35
9 (singlet),
5 [singlet),
5

(
(
(
[[
(multiplet],
(
(
(
(
(
(

0
1
1
1,3
1,4
2,0
2,6 (multiplet),
6,42 (singlet),
6,44 (singlet],
7,26 [(multiplet},
8,46 (singlet),
8,5

singlet).

2
,44
,26
,46
0

Iy

(Podle integrace signdld se jednd o smés
diastereoisomerfi v: poméru 2: 1.)
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IC (kapalny film):

2960, 1740, 1590, 1485, 1250, 1140, 695
cm~L

Hmotnostni spektroskopie: M+ = 455,

d) 1-kyan-1-(6-fenoxypyrid-2-yl)methyl-
-trans-2,2-dimethyl-3-[ 2-(2-methylprop-2-
-yl)pyrimidin-5-yl]cyklopropankarboxylat z
odpovidajici karboxylové kyseliny a 1-kyan-
-1-(6-fenoxypyrid-2-ylJmethanolu.

'H-NMR (deuterochloroform, hodnoty §):

1,00 (singlet),
1,02 (singlet),
1,35 (singlet}],
1,40 (singlet},

2,1 (multiplet],
2,6 (multiplet),
6,4 (t¥i singlety],

6,9 (dublet),

7,2 (multiplet),

7,8 (dvojity dublet),
8,50 (dva singlety).

(Podle integrace signdlli se jednd o smés
diastereoisomerti v poméru 1: 1.)

IC (kapalny film):

2960, 1745, 1595, 1490, 1450, 1 260,
1140, 695 cm™!

Hmotnostni spektroskopie: M* = 456.

e) 4-methoxymethyl-2,3,5,6-tetrafluorben-
zyl-(+-)-trans-2,2-dimethyl-3-[ 2- (2-methyl-
prop-2-yl)pyrimidin-5-y1]-2,2-dimethylcyklo-
propankarboxyldt z odpovidajici karboxylo-
vé kyseliny a 4-methoxymethyl-2,3,5,6-tetra-
flworbenzylalkoholu.

1H-NMR (deuterochloroform, hodnoty §):

(singlet, 3H),
{dva singlety, 12H),
(dublet, 1H),
(dublet, 1H),
(singlet, 3H],
(
(
(

0,9
1,4
19
2,5
34
450 (multiplet, 2H),
5,30 {(multiplet, 2H),
8,50 (singlet, 2H).

1

3

9
0
5
5
0
0
0
0

IC (parafinovd suspenze):

1735, 1595, 1490, 1295, 1150, 910, 880,
770 cm~1L.

Hmotnostni spektroskopie: M+t = 454,

f) (+)-1-(6-fenoxypyrid-2-yl)ethyl-(+)-
-trans-2,2-dimethyl-3-[2-(2-methylprop-2-
-yl-pyrimidin-5-yl]cyklopropankarboxylat z
odpovidajici karboxylové kyseliny a (-}-)-1-
-(6-fenoxypyrid-2-yl)ethanolu.
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1H-NMR (deuterochloroform, hodnoty 6):

1,0 (singlet),
1,33 (singlet},
1,40 (singlet),
1,5 ({singlet},
1,8 (singlet),
2,05 (dva dublety),
2,50 (dva dublety]},
5,85
6,7
7,2
7,6
8,5

’
1
’

L

{kvartet],
(dublet],
(multiplet},

7?
,85 (dvojity dublet},

,50 (dva singlety).

(Podle integrace signdli se jednd o smés
diastereoisomeril v poméru 3: 2.)

IC (kapalny film):

2980, 1730, 1600, 1580, 1445, 1260,
1170, 990, 700 cm™1,

Hmotnostni spektroskopie: (NH*t) = 446.

g) 4-fluor-3-fenoxybenzyl-{-)-trans-2,2-
-dimethyl-3-[2-(2-methylprop-2-yl)pyrimi-
din-5-yl]cyklopropankarboxylat z odpovida-
jici karboxylové kyseliny a 4-fluor-3-fenoxy-
benzylalkoholu.

h) Pentafluorbenzyl-{--)-trans-2,2-dime-
thyl-3-[2-(2-methylprop-2-yl)pyrimidin-5-
-yllcyklopropankarboxylat z odpovidajici
karboxylové kyseliny a pentafluorbenzylal-
koholu.

g) {+)-a-ethinyl-3-fenoxybenzyl-(4-)-
-trans-2,2-dimethyl-3-[ 2-( 2-methylprop-2-
-yl)pyrimidin-5-yl]cyklopropankarboxylat z
odpovidajici karboxylové kyseliny a (-+]-e-
-ethinyl-3-fenoxybenzylalkoholu.

Priklad 10

Tento priklad ilustruje p¥ipravu (-+)-e-
-kyan-3-fenoxybenzyl-{ 4 )-trans-3-[ 2-{ 2-me-
thylprop-2-yl)pyrimidin-5-y1]-2,2-dimethyl-
cyklopropankarboxylatu (sloufenina 4) a
separaci part enantiomerti, které tuto slou-
¢eninu tvori. ‘

K smési 3,2 g (+)-trans-3-[2-(2-methyl-
prop-2-yl)pyrimidin-5-y1]-2,2-dimethylcyklo-
propankarboxylové kyseliny, 3,8 g 3-fenoxy-
benzaldehyd-kyanhydrinu (kontaminované-
ho cca 20 % 3-fenoxybenzaldehydu), 100
miligramfi 4-dimethylaminopyridinu a 100
mililitré dichlormethanu se p¥i teplot& mist-
nosti [cca 24 °C) po €astech pfida 2,8 g di-
cyklohexylkarbodiimidu. Po dvouhodinovém
michdni se reak&ni smé8s nechd 16 hodin
stdt pii teploté mistnosti, pak se zfiltruje
a pevny podil se promyje dichlormethanem.
Filtrat se spoji s promyvacimi kapalinami a
rozpou$tédlo se wodpafi za sniZeného tlaku.
Olejovity zbytek se vy&isti kapalinovou chro-
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matografii s vysokou rozliSovaci schopnosti
{Gilson) za pouZiti sloupce silikagelu vy-
myvaného smési 100 objemovych dilt di-
chlormethanu a 5 objemovych dilit ethyl-
acetatu.

Z pocate€nich frakci se ziskd smds Zada-
ného produktu s 3-fenoxybenzaldehydem, z
pozd&ji vymytych frakci pak 5,3 g &istého
(-)-a-kyan-3-fenoxybenzyl-( 4 )-trans-3-[ 2-
-(2-methylprop-2-yl)pyrimidin-5-y1]-2,2-di-
methyleyklopropankarboxylatu ve formd
pryskyfFicnaté latky tvorené smési dvou ra-
cemickych péarQ enantiomerd v poméru 2 : 1.
Pocatecmi frakce se rechromatografuji za
pouZiti sloupeCku silikagelu o vySce 2,5 cm
a téhoZ elutniho &inidla davkovaného rych-
losti 30 ml/min., &imZ se ziska 120 mg rych-
leji postupujiciho {méné& polarniho) péru
enantiomerl.

PolarnéjSi (pomaleji postupujici) péar e-
nantiomerd o hmotnosti 21 mg se ziskd oh-
dobnou rechromatografii pozdé&ji vymytych
frakci [obsahujicich smés isomermich pard
v poméru 2:1 (A]}]. Produkt je tvofen smé-
si polarnéjsiho a méné polarniho isomeru v
poméru 95 :5. Smisenim odloZenych frakci
a jejich odparfenim se ziskd smés méné po-
larnihc a poldrnéjSiho isomeru v poméru
7:1 (B).

V biologickych testech proti sviluSce sno-
vaci {Tetranychus urticae} na fazolu se po-
larn&jsi par emantiomert jevi zhruba jako
desetindsobné u¢innéjsi (LCs0 = 4,5 ppm)
nez méné polarni par (LCse = 49 ppm]).

Smés méné polarniho a poldarnéjSiho paru
enanticmerd v poméru 7 :1 (10 mg) se roz-
pusti v 0,1 ml isopropanolu obsahujicim 5
procent hmomostnich triethylaminu a smés
se mich4 pri teploté mistnosti. Po 22,5 hodi-
né je tento pomér v disledku zédsadou vy-
volané epimerizace na «-uhliku alkoholové-
ho zbytku cca 1: 1.

'H-NMR ({deuterochloroform, hodnoty §):
A.

,95 (singlet},
,0 (singlet),
,35 (singlet),
(singlet},
{singlet),
(dva dublety],
{dva dublety),
4 (dva singlety),
,2  [multiplet},
8,45 (dva singlety).
{Podle integrace signdll se jednd o smés
diastereoisomerti v poméru 2 : 1.)

1

4
,45
,0

6

4

2

’

0
1
1
1
1
2
2
6
7

B.

1,0 (singlet, 3H),
1,40 (singlet, 9H),
1,45 (singlet, 3H),
2,05 (dublet, 1H},
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2,55 {dublet, 1H},
6,40 (singlet, 1H),
7,2 (multiplet, 9H),
8,40 (singlet, 2H).

IC (kapalny film):
A.

2960, 1740, 1590, 1490, 1445, 1 250,
1140, 695 cm 1

B.
2960, 1740, 1585, 1480, 1445, 1245,
1140, 695 cm L.

Pfiklad 11

P¥iprava methyl-(+)-trans-2,2-dimethyl-3-
-formylcyklopropankarboxylatu

Smés 40,0 g methyl-2,2-dimethyl-3-(dime-
thoxymethyl)cyklopropankarboxyldtu (95 %
(+)-trans-isomeru), 120 ml ledové kyseliny
octové, 160 ml acetonu a 280 ml vody se 5
hodin michd p¥i teploté mistnosti, pak se
zFedi 1 500 ml vody :a extrahuje se 1000 ml
diethyletheru. Vodny zbytek se promyje
dvakrat vidy 500 ml etheru, promyvaci ka-
paliny se spoji s extraktem a smés se pro-
myvd nasycenym roztokem hydrogenuhlidi-
tanu sodného aZ do ztraty kyselosti. Ethe-
ricky roztok se vysuSi bezvodym siranem
hoFegnatym a rozpoustédlo se odpali na ole-
jovity zbytek, ktery se vyc€isti destilaci. Ja-
ko frakce vrouci pii 46 aZ 48 °C/8,7 Pa se
ziskd 28,5 g methyl-(+)-trans-2,2-dimethyl-
-3-formylcyklopropankarboxylatu.

P¥iklad 12

Priprava (4 )-trans-methyl-3-[ (E,Z)-2-met-
hoxyvinyl]-2-dimethylcykopropankarbo-
xylatu

Natriumhydrid ziskany promytim 9,6 g
50% wolejové disperze n-hexanem k odstra-
néni oleje se suspenduje ve 150 m! suché-
ho dimethylsulfoxidu &erstvé destilovaného
nad hydridem vépniku, suspenze se v atmo-
sféfe suchého dusiku 5 hodin micha p¥i tep-
loté 38 aZ 40 °C, nafeZ se k ni za udrZové-
ni reakéni teploty vnéj§im chlazenim na cca
20 °C be&hem 15 minut pfidd roztok 68,8 g
methoxymethyl-trifenylfosfoniumchloridu ve
200 ml suchého dimethylsulfoxidu. Roztok
takto vzniklého ylidu se za michdni pfika-
pe k roztoku 28,5 g d&erstvé destilovaného
methyl-(4-)-trans-z,z-dimethyl-3-formylcyk-
lopropankarboxyldtu v 50 ml dimethylsulfo-
xidu, pri€emZ se reaktni teplota b&hem 2
hodin udrZuje zhruba na 20 °C. Vyslednd
smés se dalSich 30 minut michd, naceZ se
nechd 72 hodiny stat pri teploté mistnosti.
Po priddni 1500 ml vody se smés extrahuje
jednou 1000 ml a dvakrat 500 ml diethyl-
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etheru, extrakty se spoji, promyji se tifi-
krdat vZzdy 300 ml vody a vysu8i se bezvo-
dym siranem hofetnatym. Rozpoust&dlo se
odpafi za sniZeného tlaku a zbytek se tritu-
ruje s petroletherem (150 ml frakce o tep-
lot& wvaru 60 az 80 °C). Nerozpustny podi)
se odfiltruje a filtrat se odpafi na Zluty ole-
jovity -zbytek o hmotnostl 29,0 g, ktery se
podrobi destilaci za sniZeného tlaku. Ziska
se 21,4 g methyl-(+4)-trans-3-[ (E, Z)-2-me-
thoxyvinyl]-2,2-dimethylcyklopropankar-
boxylatu o teploté varu 64 °C/8,7 Pa.

H-NMR (deuterochloreform, hodnoty §):
1,13 (singlet),
1,24 (singlet],
,26 (singlet],
(multiplet),
(multiplet],
(multiplet},
(
(

1
hl

1,2

1,4

1,9

2,3

3,5 (singlet),

3,6 (singlet]),

3,66 (singlet],

4,1 (dva dublety),
4,56 (dva dublety),
6,0 (dwvojity dublet),
6,4 (dublet).

[Podle integrace signdlll se jednd o smés
(E) a (Z) isomerdl v poméru 2: 1]

IC (kapalny film):

2960, 1730, 1650, 1440, 1270, 1235,
1170, 920 cm~1L.

P¥iklad 13

Tento pfiklad ilustruje pFipravu smési
methyl-(+4-)-trans-3-[ (E,Z)-2-dimethylami-
no-1-formylvinyl]-2,2-dimethylcyklopro-
pankarboxyldtu a methyl-(4)-trans-3-[ (E,-
Z)-1-formyl-2-methoxyvinyl]-2,2-dimethyl-
cyklopropankarboxyldtu

K smési 29,5 ml dimethylformamidu a
100 ml 1,2-dichlorethanu se za michani p#i
teplot& mistnosti pfikape roztok 12,0 ml
fosforylchloridu v 10,0 ml 1,2-dichloretha-
nu. Po skonfeném piiddvdni se smés miché
jeSté 15 minut, pak se ochladi na 15 °C a po
Cdstech se k ni pfida roztok 10,0 g methyl-
-(4)-trans-3-[ {E,Z )-2-methoxyvinyl]-2,2-
-dimethylcyklopropankarboxyldtu v 80 ml
1,2-dichlorethanu. Vyslednd smé&s se neché
16 hodin stét p¥i teplot& mistnosti, naeZ se
k nI pFidd 150 g bezvodého uhliditanu dra-
seliného a led. Po odeznéni exothermni re-
akce se smés extrahuje dvakrat vZdy 300 ml
methylenchloridu, extrakty se spoji, promy-
ji se 300 ml vody a vysu$i se bezvodym si-
ranem hofefnatym. Rozpoustédlo se odpafii
za sniZeného tlaku a zbyly olej se k odstra-
néni t&kavych komponent zahifivd na teplo-
tu 55 °C/6,7 Pa. Zisk4d se 10,3 g smési obsa-
hujici malé mnoZstvi methyl-(-)-trans-3-
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:[ (E,Z)-1-formyl-2-methoxyvinyl}-2,2-dime-

thylcyklopropankarboxylétu a prevladajici

mnoZstvi methyl-(--)-trans-3-[ (E,Z}-1-dime-
thylamino-1-formylvinyl]-2,2-dimethylcyk-
lopropankarboxylatu (A).

'H-NMR (deuterochloroform, hodnoty é}:
(A)

1,0 (singlet]},

1,05 (singlet),

1,27 [singlet},

1,30 (singlet),

2,0 (multiplet),

3,18 {singlet]),

3,37 (singlet),

3,68 (singlet],

3,70 (singlet),

6,75 [Siroky singlet),
8,35 (Siroky singlet]},
8,8 (singlet).

[Podle integrace signdld jde o smés (E) a
(Z) isomerfi v poméru 2 :1].

IC (parafinovd suspenze):

2960, 2720, 1730, 1600, 1450, 1410,
1280,1230,1175 cm~1L.

Priklad 14

Tento pliklad ilustruje piipravu methyl-
-(+4-)-trans-3-(2-cyklohexylpyrimidin-5-y1)-
cyklopropankarboxylatu

K smési 1,0 g methyl-(--)-trans-3-[ (E,Z})-
-2-dimethylamino-1-formylvinyl]-2,2-dime-
thylcyklopropankarboxyldtu (ve formé pro-
duktu z pf¥ikladu 13, obsahujiciho maly po-
dil methyl-(+)-trams-3-[ (E,Z)-1-formyl-2-
-methoxyvinyl]}-2,2-dimethylcyklopropan-
karboxylatu}, 1,08 g cyklohexanoylamidinu
4 8 ml methanolu se za michédni pii teplo-
t& mistnosti p¥ikape 3,2 ml 2M roztoku me-
thoxidu sodného v methanolu. Vyslednd
smés se 3,5 hodiny zahi#ivd k varu pod zpét-
nym chladi¢em, pak se ochladi ma teplotu
mistnosti, vylije se do 200 m! vody a extra-
huje se dvakrat vidy 200 ml diethyletheru.
Spojené extrakty se promyj{ 50 ml vody, vy-
su8i se bezvodym siranem hoietnatym, roz-
poustédlo se odpafi za sniZeného tleku a o-
lgjovity zbytek se vydisti chromatografii na
sloupci silikagelu za pouZiti smési 3 obje-
movych dili methylenchloridu a 1 wobjemo-
vého dilu diethyletheru jako eluéniho dinid-
la. Ziskad se 790 mg methyl-(+)-trans-3-[E,-
Z)-2-dimethylamino-1-formylvinyl]-2,2-di-
methyleyklopropankarboxyldtu.

1H-NMR (deuterochloroform, hodnoty §):

1,0 (singlet, 3H),
1,4 {singlet, 3H),
1,2 aZ 1,8 (8iroky signal, 10H),

s
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1,95 (dublet, 1H),
25 {dublet, 1H),
2,8 (Siroky signél, 1H),
3 7 (singlet, 3H),
8 5 (singlet, 2H].

IC (kapalny film):

2940, 2860, 1730, 1600, 1500, 1440,
1290, 1175 cm™L.

Priklad 15

Analogickym postupem jako v piikladu
7, pouze s tim rozdilem, Ze s€ namisto e-
thanolu pouZije methanol, se 790 mg pro-
duktu z prikladu 14 prevede na 750 mg
(- )-trans-3-(2-cyklohexylpyrimidin-5-y1)-
-2,2-dimethylcyklopropankarbioxylové kyse-
liny 0 teploté téni 128 aZ 130 °C.

IC (parafinovd suspenze):

3500 a% 2 200 (§iroky pas),
1710, 1550, 1340, 1290, 1260, 1190,
1120 cm~-1.

Hmotostni spektroskopie: M* = 274.
Priklad 16

Tento priklad ilustruje pFipravu (RS])-1-
-kyan-1-{6-fenoxypyrid-2-ylJmethyl- (1Rs,
trans)-3-{ 2-cyklohexylpyrimidin-5- -y1}-2,2-
-dimethylcyklopropankarbogylatu.

K michané smési 150 mg (+)-trans-3-(2-
-cyklohexylpyrimidin-5-yl)-2,2-dimethyl-
cyklopropankarboxylové kyseliny, 130 mg 1-
-Kyan-1-{6-fenoxypyrid-2-yl)methanolu, 5 mg
4-dimethylaminopyridinu a 5 ml dichlorme-
thanu se pridd 118 mg dicyklohexylkarbo-
diimidu, vyslednd smés se 7 hodin michéd
pri teploté mistnosti a pak se mechd bez mi-
chani stat jeSt& 16 hodin. Produkt se izo-
luje tak, Ze se reak&ni sm&s zfiltruje pres
sloupec silikagelu, ktery se vymyva nejpr-
ve dichlormethanem a pak smési 20 obje-
movych dild dichlormethanu a 1 objemové-
ho dilu ethylacetdtu. Ziska se 248 mg (RS)-
-1-kyan-1-(6-fenoxypyrid-2-ylJmethyl-
-(1RS,trans)-3-(2-cyktohexy ' pyrimidin-5-
-y1)-2,2-dimethylcyklopropankarboxylatu
identifikovaného podle NMR spektroskopie
jako smés stejnych dili dvou pard enantio-
mernich diastereomeri.

1H-NMR (deuterochloroform, hodnoty §):

1.0 (dva singlety],

1,35 (singlet],

1,43 (singlet),

1,2 aZ 2,0 (8iroky multiplet),
2,05 (multiplet),

2,6 {multiplet),

2,85 (multiplet],
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6,35 (Siroky singlet),
6,9 (dublet),

7,25 (multiplet},

7,8 (dvojity dublet),
8,45 (dva singlety).

(Podle integrace signdli jde o smés stej-
nych dild diastereomerd).

IC (kapalny film):

2 940, 2 860, 1745, 1 600, 1450, 1150, 810,
700 cm-1.

Priklad 17

Za pouZiti analogickych postupd jako v
prfikladu 14 se z pFislu§nych amidini p¥i-
pravi rovnéZ nésledujici sloufeniny:
(1)

Methyl-(-)-trans-3-( 2-prop-2-ylpyrimidin-
-5-y1]-2,2-dimethylcyklopropankarboxylat.

1H-NMR (deuterochloroform, hodnoty §):

0,9
3

0,98 (singlet, 3H),
1,30 (singlet, 3H),
1,38 (singlet, 3H),
1,40 (singlet, 3H),
1,95 (dublet, 1H),
2,25

3

3

8

9
.25 (dublet, 1H),
,2 (multiplet, 1H),
75 (singlet, 1H),
48 (singlet, 2H);

3

IC (kapalny film):

2980, 1735, 1595, 1550, 1440, 1340,
1260, 1175, 830 cm *1. ‘

(ii)

Methyl-(+)-trans-3-(2-cyklopropylpyrimi-
din-5-y1)-&,2-dimethylcyklopropankarboxy-
lat

'H-NMR (deuterochloroform, hodnoty §):

0,96 (singlet, 3H),
1,05 (multiplet, 4H),
1,40 (singlet, 3H],
1,95 (dublet, 1H),
2,2 (multiplet, 1H),
2,5 (dublet, 2H),
3,75 {singlet, 3H),
8,4 [singlet, 2H);

1C (kapalny film):

3010, 2960, 1730, 1600, 1550, 1470,
1 445, 1175, 915 cm~1. '

Pr¥iklad 18

Obdobnymi postupy jako v pf¥ikladech 15

a 16 se ziskaji nésledujici insekticidn& a
akaricidné uéinné sloudeniny:

(i)

2-methyl-3-fenylbenzyl- (- }-trans-2,2-di-
methyl-3-(2-prop-2-ylpyrimidin-5-yl)cyk-
lopropankarboxylat.

1H-NMR (deuterochloroform, hodnoty §):
0,99 (singlet, 3H},
1,30 (singlet, 3H),
1,38 (singlet, 3H),
1,42 {singlet, 3H),
2,1 {dublet, 1H],
2,25 (singlet, 3H),
2,65 {dublet, 1H),
3,2 (multiplet, 1H),
5,27 (singlet, 2H),
7,3 (multiplet, 8H},
8,49 (singlet, 2H).

IC (kapalny film):

2980, 1730, 1595, 1550, 1 425,
1165, 740, 710 cm-L.

(ii})
(-+)-1-kyan-1-{6-fenoxypyrid-2-yl Jmethyl-

(4-)-trans-2,2-dimethyl-3- ( 2-prop-2-ylpyri-
midin-5-yl)cyklopropankarboxylét.

1 240,

IH-NMR (deuterochloroform, hodnoty 6):

0 (singlet},
3 (singlet},
1 (singlet),
6 (singlet),
8 (singlet),
2
5
0
5

{singlet),
(multiplet],
(multiplet],
(multiplet),
(S8iroky singlet),
(dublet],
(multiplet],
(dwoiity dublet),
(dva singlety).

1,0
1.0
1,3
1,3
1,3
1,4
2,0
2,6
3,2
6,3
6,9
3
7,8
8,5

L]

’
C 1

[Podle integrace jde o smé&s stejnych dild
diastereoisomeri).

IC (kapalny film):
2980, 1745, 1595, 1580, 1450, 1280,
1150, 745, 700 cm~L.
(iii)
(4)-1-kyan-1-(6-fenoxypyrid-2-yl Jmethyl-
-(4=)-trans-2,2-dimethyl-3-(2-cyklopropy!-
pyrimidin-5-yl)cyklopropankarboxylat.
1H-NMR (deuterochloroform, hodnoty 6):

1,0 (singlet),
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3 (multiplet),
6 [singlet),
4 (singlet},
2 (singlet]),

H

?

y

’

e

1,0

1,0

1,3

1,4

2,0 (dva dublety),
2,2 (multiplet),

2,8 {multiplet),

6,4 (singlet),

6,9 (dublet),

7,3 (multiplet},

7,8 (dvojity dublet),
8,35 (dva singlety]).

’

]

(Podle integrace signdld jde o smés stej-
nych dild diastereoisomerti).

IC (kapalny film):

3010, 2940, 1750, 1600, 1450, 1 260,
1150, 910, 800, 700 ¢m 1.

Pfiklad 19

V nésledujici tabulce jsou uvedeny hod-
noty insekticidni a akaricidni i€innosti re-
prezentativnich sloudenin podle vynélezu.
Tato G€inmost se uwddva za pouZiti stupiid A,
B a C majicich nésledujici vyznamy:
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A byla pozorovéna 80 aZ 100% mortalita
B byla pozorovédna 50 aZ 79% mortalita
C byla pozorovana 0 aZ 49% mortalita.

Testy se provadé&ji tak, Ze se pokusny
druh $kGdce manese na vhodné prostiedi
(naptiklad listy vhodné uZitkové rostliny
nebo filtradni papir) a Skidce i prostfedi
se postfikaji testovanym prostfedkem (kon-
taktni test — v tabulce symbol CT}, nebo se
prostifedi postiikd pred umist&nim 3kiidce
(test rezidudlniho ufinku — v tabulce sym-
bol RT). Vyhodnoceni mortality se provadi
za 72 hodiny po postfiku, s vyjimkou mou-
chy doméci (Musca domestica}, u niZ se vy-
hodnoceni provadi za 24 hodiny. Ufinné 14t-
ky se testuji ve formé vodnych prostiedki
obsahujicich 500 ppm ufinné latky. Tyto
prostfedky se pripravuji tak, Ze se uc¢innd
latka rozpusti ve smési rozpoustédel tvoie-
né 4 objemovymi dily acetonu a 1 objemo-
vym dilem diacetonalkoholu, a vysledny
roztok se zFedi vodou obsahujici 0,01 %
hmotnostnihc sméadedla (,,Lissapol’ NX].

Pokusny hmyz, prosifedi a dosaZené vy-
sledky jsou uvedeny v nésledujici tabulce I.
U¢inné latky jsou v této tabulce oznalova-
ny ¢isly odpovidajicimi &isldm uvedenym
pro konkrétni slou€eniny na str. 7 az 10 po-
pisu.
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Z tabulky I vyplyva, Ze sloueniny podle
vynédlezu vykazuji uZite€nou insekticidni a

akaricidni aktivitu proti Fad& pokusnych

30

$kddcth reprezentujicich Sirokou paletu hmy-
zich a roztofovitfch Sklidch ddleZitych z
ekonomického hlediska.

PREDMET VYNALEZU

1. Insekticidni a akaricidni prostfedek,
vyznadujici se tim, Ze jako udfinnou ldtku
obsahuje ester pyrimidin-5-ylcyklopropan-
karboxylové Kkyseliny obecného vzorce 1

0
I N s
R_C—CH—CH—<:>~R
7 =N
o

CHy CHy 1)

ve kterém

R? pFedstavuje alkylovou skupinu obsahu-
jici 3 aZ 6 atom@ uhliku, rozvétvenou na
e-uhliku a

R predstavuje zbytek obecného vzorce A

(R,

—O—CH—E%E%Ré
b X

R4+ (A)

ve kterém

X znamend kyslik, siru, vinylenovou sku-
pinu mebo zbytek vzorce —CRS=Y—, kde Y
predstavuje atom dusiku nebo skupinu CRS,

R* znamené4 atom vodiku, methylovou sku-
pinu, kyanoskupinu nebo ethinylovou skupi-
nu,

jednotlivé substituenty R® jsou vybrany ze
skupiny zahrnujici atom vodiku, atomy ha-

logendl a alkylové skupiny obsahujici do 4
atom@ uhliku, popfipadé substituované ha-
logenem, a

R® znamend atom vodiku, atom halogenu,
alkylovou skupinu obsahujici do 4 atomi
uhliku, alkenylovou skupinu ohsahujici do
6 atomd uhliku, fenylovou skupinu, fenoxy-
skupinu nebo benzylovou skupinu, nebo fe-
nylovou, fenoxylovou €i benzyloveu skupinu
substituovanou halogenem nebo alkylem s
1 aZ 4 atomy uhliku, v kombinaci s Fedi-
dlem nebo nosifem udinné latky.

2. Zpusob vyroby udinnych l4tek podle
bodu 1, vyznadujici se tim, Ze se kyselina
obecného vzorce II

0

N I
R%«?:>—CH—CH~C~OH
N= \ C/
/N
CH, CH
3 73 (1)
ve kterém

R? méa shora uvedeny vyznam, neché rea-
govat s alkoholem obecného vzorce VI

R—H (v}
ve kterém
R ma shora uvedeny vyznam, v piitom-

nosti kyselého katalyzdtoru nebo dehydra-
tatniho &inidla.
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