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Vyn&lez sa tyka novych létok 2-R-3-R'
substituovanych derivdtov benzotiazdéliovych
sol{ vSeobecného vzorca
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Létky podle vyndlezu nb%u nédjst uplat-
nenie ako agrochemikélie.
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Vyndlez sa tyka 2-R-3-R1 substituovenych derivdtov benzotiazéliovgch solf obecného

vzorca I
S
2 -R - ,
R“@:—h—n‘ X
+) , : (D),

R ' znemend vodfk, metyl;’

R znemend vodik, metyl, alyl, propargyl, butyl, etoxykarbonylmetyl, propoxykarbonylmetyl,
alyloxykarbonylmetyl, benzyl,
R  znameng 4-metyl, 4-chlér, 6-metyl, 6-chlér a

znamend brdémidovyi, jodidowvi, metylsulfdtovd a hydrogensulfdtovd skﬁﬁinu
a sp8sobu ich pripravy.

2-R—3—Rl-subatituované benzotiazdliové soli a spBsob ich pripravy st predmetom
autorského osved¥enia &, 223 426.

2—R-3-R1-substituované derivédty benzotiazéliovych solf{ podla vyndlezu nie si v litera-
ture doteraz popisané. Podobne ¥tudiu bilologickej uZinnosti benzotiszdéliovieh solf nebole
do si&asnej doby venovand pozornost a len médlo prdc v tomto zmysle nachddzame u 2-substituo-
venych benzotiazdliovych solf (Kendall J., Edwards H. D.: USA pat. 2 412 815; Chem. Abstr.
41, 5041 (1947); Garmaice D. L., Paris G. X., Komlossy J., Chembers C. H., Mc Grae R. C.:
J. Med. Chem. 12,30 (1969)). Prevdina Zast prdc je venovend kondenzeinjym reskciém metylovej,
resp. metylénovej skupine v polohe 2 s karbonylovymi zlileninami a 3tudiu priebehu reakcie
a reak&ného prostredia (Deady L. W.: Aust. J. Chem. 26, 1949 (1973); Deady L. W., Davis M.,
Homfeld S., Aust. J. Chem. 27, 1917, 1221, (1974); Loches P., Meheux P., Neal J.: Bull.
Soc. Chim. Fr. 1968, 1093; Charbeurne D, J., Nunn A. J.: J. Chem. Soc. 1965, 4458).

Podstata spdsobu pripravy 2-R-3-R1 substituovenych derivdtov benzotiazdéliovych soll
podlYa vyndlezu spodiva v tom, Ze derivét 2-R-benzotiazolu obecného vzorca II,

n@_" (11),

maji vyznam uvedeny hore, reaguje so zliZeninou obecného vzorca III,

kde R a R°

R'x (1I1D),
kde R1 a X maji vyznam uvedeny hore, v prostredi organickych rozpuiitadiel ako su alifa-
tické ketony s | aZ 4 atémsmi uhlike a dimetylformamid, pri teplote 50 a% 60 o po dobu
5 a% 24 hodin. ‘

Uvedend reakciu nazna¥uje nasledovnd schéma:

_ s See_
(+)

2 a X’ je hore uvedené.

kde R, B!, R
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Priklad 1 .

V&eobecny postup kvarternizdécie benzotiazdlu: 0,05 mol substituovaného benzotiazdlu
a 0,06 mol halogénderivdtu, resp. alkylsulfdtu sa rozpust{ v 12 ml bezvodej zmesi dimetyl--.
formamidu a acetdénu (2:1). Reak¥nd zmes sa zahrieva na vodnom kipeli s teplotou 50 a% 60 .
Ax po dvoch h nezadne kry3¥talizovat kvartérna sol’, malé mno¥stvo zmesi sa v skimavke pre-
myje petroléterom, potom eceténom & sklenou ty&inkou se vyvold kryStalizécia. Kry3talickd
l4tka sa vrdti do reak¥nej zmesi a pokraduje sa v zahrievani dalsie 4 h. Po ochladen{ sa
sol’ odsaje, premyje bezvodym aceténom a kry¥talizuje z bezvodého tetrahydrofurdnu
s 1 a2 2 % metanolu.

Vysledky elementdrnej analyzy a fyzikdlno-chemické kon¥tanty syntetizovanych zli¥enin
I - XVII sd uvedené v tabulke 1.

Létky podTa vyndlezu su udinné ako inhibitory rastu.

Rastové testy boli realizované autormi modifikovanou metodou na modelovom objekte
Vika siata. Tento model bol vybrany pre vysokd homogenitu v klifivosti semien a raste
klf¥encov. V sérii pokusov bola hradané koreldécia medzi étruktﬁrou, molaritou e biolo-
gickou ektivitou.

Priklad 2 bli%sie osvetTuje spBsob testovania zltdZenin I af XVII na Inhibiénd
dginnost.

Priklad 2

‘ Semend Viky siatej sa nechajd klf&it v Petriho miskéch v termostate v tme, pri 25 °c,
Klf¥ence po 48 h rastu boli exponované v moldrnych roztokoch substituovenych benzotiazdlio-
vjch solf, kde R, R', K% a X~ podla vieobecného vzorcs je uvedené v I af XVII tab. |

v koncentradnej Zkdle 1016 az 107! M. Po 24 h inkubdcii bol stanoveny prirastok predlZo-
vacieho rastu korenov. Pri kaZdom stanoveni bol uskutodneny aj rastovy efekt v kontrolnej
sérii. Sirka pokusného & kontrolného siboru, ako aj signifikentnost medzi stbormi boli
stanovené biometricky.

Ako Ztendard bol testoveny 2-chldéretyltrimetyleméniumchlorid (CCC). Vysledky inhi-
bidéného d¥inku zlu&enin I a% XVII sd uvedené v tabulke 2,
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Nézov zlideniny:

I  Benzotiszdliumhydrogensulfst

II  3-Metyl-4-metylbenzotiazdliumjodid

III 3-Metyl-4-metylbenzotiazdéliumbromid

IV. 3-Metyl-4-chlérbenzotiazéliummetosulfdt

V. 3-Metyl-4~chlérbenzotiazdliumbromid

VI 3-Metyl-6-chlérbenzotiazéliummetosulfét

VII 3-Alylbenzotiazéliumjodid

VIII 3-Alyl-4-metylbenzotiazdliumbromid

IX 3-Alyl-6-metylbenzotiazdliumbromid

X  3-Propargyl-6-metylbenzotiszdliumbromid

XI  3-Butylbenzotiazdéliumbromid

XII 3-Etoxykerbonylmetyl-6-chlérbenzotiazéliumbromid
XIII 3-Propoxykarbonylmetyl-6-chlérbenzotiazdliumbromid
XIV 3-Alyloxykarbonylmetylbenzotiazdéliumbromid

XV 3-Alyloxykarbonylmety1—6-metylbenzotiazéliumbromid
XVI 2-Metyl-3-benzylbenzotimzéliumbromid

XVII 3-Benzyl-6-metylbenzotiazdliumbromid

Tabulka 2

]
2 ~-R -
X
R N—R!
+

Inhibidny t¥inok syntetizovenych zlddenin podYe vyndlezu

81slo R R R X Inhibicia
(mm) M
I H H H HSO, 22,35 1073
I H o, 4~CHy I 14,55 1073
111 H CH, 4-CHy Br 14,60 1073
v H oHy 4-C1 CH,S0, 19,20 10:3
v H CH, 4-C1 Br 19,15 10
VI H CH, 6-C1 CH,S0, 5,65 1073
VII H CH,CH=CH, H 1 20,00 1073
VIII H CH,CH=CH, 4~CHy Br 7,40 1073
IX H CH,,CH=CH, 6-CHy Br . 10,00 IO'?
X H CH,C=CH H Br 30,20 to~
XI H ¢ Hy H Br 16,70 1073
XII H CH,C00C,H, 6-CL Br 9,80 : 1073
XIII - H CH,CH,C00C K, H Br 2,00 10713
XIV H CH,COOCH,CH=CH,  H Br 12,35 1073
V. H CH,COOCH,CHeCH,  6-CH, Br 8,60 1073
XVI cH, CH,CHy H Br 3,00 10:3
XVII H CH,CH 6-CH, Br 10,30 10
Standard: 2-chldretyltrimetylamdniumchlorid (CCC) 3,85 1073

.

Latky podla vyndlezu mbZu ndjst Siroké uplatnenie v laboratdrnej chemickej analyze
a chemickom priemysle, ale aj ako agrochemikdlie.
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PREDMET VYNALEZU

1. 2-R-3-R'-substituovans derivédty benzotiazoliovych solf obecného vzorca I

{él;nﬁ (1),

kde
R znamend H a metyl,

R znemend H, metyl, alyl, propargyl, butyl, etoxykarbonylmetyl, propoxykarbonylmetyl,
alyloxykarbonylmetyl, benzyl,

znemend 4-metyl, 4-chlér, 6-metyl, 6-chlér,
znemend bromidovi, jodidovi, metylsulfdtovi a hydrogénsulfdtowvi skupinu.

2. Spbsob pripravy ldtok podla bodu ! vyznadujuici sa tym, Z%e derivdt 2-R-benzotiazélu

obecného vzorca II
S ~_

(In),
kde R a R2 majy vyznem uvedeny v bode 1
reaguje so zlui&eninou obecného vzorca III
R'x (111),

kde R! a X maji vyznam uvedeny v bode 1,

v prostredf organickych rozpi¥tediel ako sui alifatické ketony s 1 a% 4 atdmemi uhlika
a dimetylformamid, pri teplote 50 a% 60 ¢ po dobu 5 a%Z 24 hodin.
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