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(57) Anotécia:

1-(3-Heterocyklylfenyl)-s-triazin-2,4,6-0xo0- alebo tiot-
riény vieobecného vzorca (1), kde jednotlivé veobecné

symboly majil vyznam uvedeny v narokoch, st herbicid-
nymi inidlami. Su opisané tieZ herbicidne prostriedky
na ich béze a spdsob potlatovania neZiaducich druhov

rastlin.
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1-(3-Heterocyklylfenyl)-s-triazin-2,4,6-oxo~ alebo tiotridny

a herbicidne prostriedky na ich baze

Oblast technik

'

Vyndlez sa tyka urc¢itych 1-(3-heterocyklylfenyl)-
s-triazin-2;4,6—oxo- alebo tiotriénov. Tieto zluceniny su
herbicidn# iéinné. Dalej sa vyndlez tyka herbicidnych pro-
striedkov{na baze tychto zlucenin a spbsobu potlacovania
neziadidcich druhov rastlin pomocou tychto zlucenin a pro-

striedkov.

Doteraijsi stav techniky

Burina spdsobuje v svetovom meradle obrovské hos-
podarske straty tym, Ze zniZuje Urodu a kvalitu plodin.
V samotnych Spojenych Stdtoch americkych musia agronomické

plodiny stutazZit so stovkami burinovych rastlin.

Napriek existencii a dostupnosti vela herbicidov
nadalej dochddza k $koddm na plodindch spésobenych burino-
vymi rastlinami. 2 tohto dévodu pokracuje vyskum zamerany

na vytvorenie novych a U¢innejsich herbicidov.

Ur¢ité heterocyklylfenylové herbicidne ¢inidla
s zname (pozri napriklad WO 85/01939, EP 77938-A2 a US
5 356 863). Ziadna z tychto publikdcii vsak neopisuje
heterocyklylfenylové zlieniny, ktoré sui substituované

1,3,5-triazin-2,4,6-tridénovou skupinou.

V US patentoch ¢. 4 876 253 a US 4 927 824 s\ opi-
sané fungicidne 1,3,5-triazin-2,4,6-triény. Tieto patenty
vSak neopisujui Ziadne heterocyklylfenylsubstituované 1/5,5—
triazin-2,4,6~tridény a rovnako neuvadzaji herbicidne po-

uzitie tychto zldcenin.



V EP 640600-A1 a US patente &. 4 512 797 si opisané
herbicidne 1,3,5~-triazin-2,4,6-triény. Tieto publikacie sa
véak netykaji heterocyklylfenylsubstituovanych 1,3,5-triazin-

2,4,6-triénovych zlicenin.

Ulohou tohto vyndlezu je vyvinit zlGéeniny, ktoré
by boli vysoko Udéinné pri potlacovani neZiadicich druhov

rastlin.

DalSou tlohou tohto vyndlezu je vyvinit spdésob

potladovania neZiadicich druhov rastlin.

Tieto a dal&ie dlohy, ktoré vyndlez riesi, sdi zrejmé

z nasledujiceho podrobného opisu.

Podstata vynalezu

Predmetom vyndlezu su 1-(3-heterocyklylfenyl)-
s-triazin-2,4,6-oxo~ alebo tiotridnové zluceniny, ktoré

s uZitoéné ako herbicidne ¢inidla.
1-(3-heterocyklylfenyl)-s-triazin-2,4,6-oxo- alebo

tiotridénové zluceniny podla vyndlezu maju Struktiru, ktora

zodpoveda vseobecnému vzorcu I

R
1

(I)

kde

Xay predstavuje kaZdy nezdvisle atdém vodika, atdm

halogénu, nitroskupinu, kyanoskupinu, alkyl-



skupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika, halogénalkyl-
skupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika, alkoxyskupinu s
1 aZ 4 atémami uhlika, halogénalkoxyskupinu s 1
aZz 4 atémami uhlika alebo skupinu vzorca S(O)mRZ;

predstavuje celé ¢islo 0, 1 alebo 2;

predstavuje alkylskupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika
alebo halogénalkylskupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika;

predstavuje atém vodika, alkylskupinu s 1 azZ 6
atémami uhlika, alkoxyalkylskupinu s 2 aZ 12 até-
mami uhlika, alkylkarbonylalkylskupinu s 3 aZ 12
atémami uhlika, halogénalkylkarbonylalkylskupinu

s 3 az 12 atémami uhlika, alkoxykarbonylalkylsku-
pinu s 3 aZ 12 atémami uhlika, halogénalkoxykarbo-
nylalkylskupinu s 3 aZ 12 atémami uhlika, alkenyl-
skupinu s 3 aZ 6 atémami uhlika, alkinylskupinu

s 3 aZ 6 atémami uhlika, atém alkalického kovu,

fenylskupinu, ktord je pripadne substituovana jed-
nym aZ tromi substituentmi zvolenymi zo suboru
zahr¥najuiceho atém halogénu, alkylskupinu s 1 aZ
4 atdémami uhlika, alkoxyskupinu s 1 aZz 4 atémami
uhlika a halogénalkoxyskupinu s 1 aZz 4 atdémami
uhlika, alebo

benzylskupinu, ktord je pripadne substituovand jed-
nym aZ tromi substituentmi zvolenymi zo sudboru
zahr¥najiceho atém halogénu, alkylskupinu s 1 az
4 atdémami uhlika, alkoxyskupinu s 1 aZz 4 atémami
uhlika a halogénalkoxyskupinu s 1 aZ 4 atémami
uhlika;



R, R® a

predstavuje atém vodika, alkenylskupinu s 3 az 6
atémami uhlika, alkinylskupinu s 3 az 6 atémami
uhlika, kyanoskupinu,

alkylskupinu s 1 aZ 12 atémami uhlika, ktora je
pripadne substituovand jednym alebo viacerymi
atémami halogénu alebo jednym substituentom
zvolenym zo suboru zahrnajiceho kyanoskupinu,
skupinu vzorca C(O)R3, C(W)R4, OC(O)RS,
CH,0C(0)R%, OR?, cH,0rR* a CcR®(OR7), alebo jednou
fenylskupinou, ktord je pripadne substituovana
jednym aZ tromi substituentmi zvolenymi zo subo-
ru zah¥najiceho atém halogénu, alkylskupinu s
1 az 4 atédmami uhlika, alkoxyskupinu s 1 az 4
atémami uhlika a halogénalkoxyskupinu s 1 aZ 4

atémami uhlika, alebo

fenylskupinu, ktora je pripadne substituovana jed-
nym aZ tromi substituentmi zvolenymi zo suboru
zahr¥najiceho atém halogénu, alkylskupinu s 1 aZ
4 atémami uhlika, alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atdémami
uhlika a halogénalkoxyskupinu s 1 az 4 atémami
uhlika;

predstavuje hydroxyskupinu alebo skupinu vzorca OR8,
srR® alebo NRgRlo;

predstavuje atém kyslika alebo skupinu vzorca NOR9,
NcoR? alebo NNHCONH,;

R® predstavuje kazdy nezavisle atdém vodika, alkyl-
skupinu s 1 az 4 atdémami uhlika alebo halogénalkyl-

skupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika;

predstavuje alkylskupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika;



predstavuje alkylskupinu s 1 aZ 6 atémami uhlika,
ktorad je pripadne substituovanad substituentom
zvolenym zo suboru zahrnajuceho alkoxyskupinu -
s 1 az 4 atémami uhlika, alkyltioskupinu s 1
az 4 atémami uhlika, atém halogénu, hydroxysku-
pinu, cykloalkylskupinu s 3 aZ 6 atémami uhlika,
furylskupinu a fenylskupinu, ktora je pripadne
substituovand jednym alebo viacerymi substituen-
tmi zvolenymi zo suboru zah¥najiceho atém halo-
génu, kyanoskupinu, nitroskupinu, alkylskupinu
s 1 aZ 4 atémami uhlika, halogénalkylskupinu
s 1 az 4 atémami uhlika, alkoxyskupinu s 1 aZ
4 atémami uhlika a halogénalkoxyskupinu s 1 a2

4 atémami uhlika,

alkenylskupinu s 3 az 6 atémami uhlika, ktoréd je
pripadne substituovana substituentom zvolenym
zo suboru zahrrnajiceho alkoxyskupinu s 1 azZ 4
atémami uhlika, atém halogénu, cykloalkylskupinu
s 3 aZz 6 atémami uhlika a fenylskupinu, ktora je
pripadne substituovand jednym alebo viacerymi sub-
stituentmi zvolenymi zo sidboru zah¥rajiceho atém
halogénu, kyanoskupinu, nitroskupinu, alkylsku-
pinu s 1 aZ 4 atdémami uhlika, halogénalkylskupinu
s 1 aZz 4 atémami uhlika, alkoxyskupinu s 1 azZ 4
atémami uhlika a halogénalkoxyskupinu s 1 azZ 4

atémami uhlika,

alkinylskupinu s 3 aZ 6 atémami uhlika, ktord je
pripadne substituovand alkoxyskupinou s 1 aZ 4
atdédmami uhlika alebo atdémom halogénu;

cykloalkylskupinu s 3 az 6 atémami uhlika,

skupinu vzorca N=C(R4R5) alebo



atém alkalického kovu, kovu alkalickych zemin,
mangénu, medi, zinku, kobaltu, striebra, niklu,

aménny alebo organoaméniovy katién;

R? a RIO predstavuje kazdy nezavisle vZdy atom vodika,
alkylskupinu s 1 aZ 6 atémami uhlika,

benzylskupinu, ktord je pripadne substituovana jed-
nym alebo viacerymi substituentmi zvolenymi zo
siboru zahrnajuiceho atém halogénu, kyanoskupinu,
nitroskupinu, alkylskupinu s 1 aZ 4 atdémami
uhlika, halogénalkylskupinu s 1 aZ 4 atdmami
uhlika, alkoxyskupinu s 1 aZz 4 atémami uhlika
a halogénalkoxyskupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika,

alebo

fenylskupinu, ktorad je pripadne substituovana jed-
nym alebo viacerymi substituentmi zvolenymi zo
stiboru zahrnajuiceho atém halogénu, kyanoskupinu,
nitroskupinu, alkylskupinu s 1 aZ 4 atémami
uhlika, halogénalkylskupinu s 1 aZ 4 atémami
uhlika, alkoxyskupinu s 1 az 4 atdémami uhlika
a halogénalkoxyskupinu s 1 aZz 4 atémami uhlika;

Q predstavuje skupinu vzorca Q1 aZ Q32
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r11 5 Rr12 predstavuje nezavisle vidy

atém vodika,

alkylskupinu s 1 az 6 atémami uhlika, ktora je

pripadne substituovanid jednym alebo viacerymi
atémami halogénu, alebo

cykloalkylskupinu s 3 aZz 6 atémami uhlika, ktord je
pripadne substituovand jednym alebo viacerymi
atémami halogénu, a dalej tiez
Rl a r12 dohromady s atémami, ku ktorym suU pripojené, pred-
stavuji Stvor- aZ sedem¢lenny nasyteny alebo nena-
syteny kruh, ktory je pripadne preruseny atémom
kyslika, S(0),. alebo atémom dusika a ktory je pri-
padne substituovany jednou aZ tromi metylskupinami

alebo jednym alebo viacerymi atémami halogénu;
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R13, r14 a r12 predstavuje nezdvisle vZdy atém vodika,
alkylskupinu s 1 aZ 3 atémami uhlika alebo halogén-
alkylskupinu s 1 aZ 3 atémami uhlika;

r16 . predstavuje atém vodika alebo halogénu;

r17 predstavuje alkylskupinu s 1 aZz 4 atémami uhlika

alebo halogénalkylskupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika;

A, Al, Az, a3 a at predstavuje nezavisle vidy atém kyslika

alebo siry;

L predstavuje hydroxyskupinu, atém halogénu, alkoxy-
skupinu s 1 aZ 3 atémami uhlika alebo alkyltiosku-

pinu s 1 aZz 3 atémami uhlika;

M predstavuje atém halogénu alebo alkylskupinu s 1 az

3 atdémami uhlika;

pA " predstavuje atédm dusika alebo skupinu CH;
71 predstavuje skupinu NR? alebo atém kyslika;
72 predstavuje skupinu or’ alebo NRIR1O;

r predstavuje celé ¢islo 0, 1 alebo 2; a

q predstavuje celé ¢islo 2, 3 alebo 4.

Predmetom vyndlezu su dalej tieZ herbicidne pro-
striedky na bAze hore uvedenych zluicenin a spésoby pouzitia
tychto zldc¢enin a prostriedkov. Zistilo sa, Ze zluceniny |
podla tohto vyndlezu a prostriedky na ich baze sa hodia
na potlacovanie neZiadidcich druhov rastlin. Zluceniny podla
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vyndlezu si osobitne uZitocné pre selektivne potladovanie

neZiadicich druhov rastlin v pritomnosti plodin.

Dalsim predmetom vyndlezu je spbsob potlacovania ne-
ziaddcich druhov rastlin, ktorého podstata spoéiva v tom, ZzZe
sa na listy tychto rastlin alebo na pddu alebo do vody obsa-
hujicej semend alebo iné rozmnozZovacie organy tychto rastlin
aplikuje herbicidne udé¢inné mnoZstvo 1-(3-heterocyklylfenyl)-
s-triazin-2,4,6-oxo- alebo tiotridnovej zluic¢eniny vseobecného

vzorca I.

Prednost sa venuje zliéenind&m podla vyndlezu vse-
‘. obecného vzorca I, kde

X predstavuje atém vodika alebo halogénu;

Y predstavuje atém vodika, atém halogénu, nitro-
skupinu alebo kyanoskupinu;

R predstavuje atém vodika, alkylskupinu s 1 azZ 4
atémami uhlika, alkoxymetylskupinu s 1 aZz 4 até-
mami uhlika v alkoxylovej c¢asti, alkoxykarbonyl-
metylskupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika v alkoxylovej
casti, alkenylskupinu s 3 aZ 6 atdémami uhlika alebo

0 alkinylskupinu s 3 aZz 6 atémami uhlika;
Rl predstavuje atém vodika, alkenylskupinu s 3 az 6

atémami uhlika, alkinylskupinu s 3 aZ 6 atdémami
uhlika alebo alkylskupinu s 1 az 6 atémami uhlika,
ktora je pripadne substituovand jednou skupinou
C(0)R3;

R3 predstavuje hydroxyskupinu alebo skupinu oRr®;
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predstavuje alkylskupinu s 1 aZ 6 atémami uhlika
alebo atém alkalického kovu alebo aménny alebo

organoaméniovy katién;

predstavuje skupinu vSeobecného vzorca Q1l, Q2 alebo

Q11

; |

s e X
N G

o R R

; %—Z\ alebo‘z ?—z\

' at  r*% . . A R

LA |

- o1 Q2 oo

r1l 5 Rr12 dohromady s atémami, ku ktorym si pripojené, tvoria

a, al a
ad a at
Z
r

kruh, v ktorom zoskupenie r11g12 predstavuje alky-
lénskupinu s 2 aZ 5 atémami uhlika, ktord je pri-
padne prerusend zvyskom S(0),. a ktora je pripadne
substituovand jednou aZ tromi metylskupinami alebo
jednym alebo viacerymi atémami halogénu, alebo
r11gl2 predstavuje skupinu —CR18=CR19—CR2°=CR21-,
kde Rls, ng, R20 a r21 predstavuje kazdy neza-
visle atém vodika, atém halogénu alebo metylsku-

pinu;

A2 predstavuje kazdy atoém kyslika;

predstavuje kazdy nezavisle atém kyslika alebo siry:
predstavuje atém dusika alebo skupinu CH;
predstavuje celé ¢islo 0, 1 alebo 2.

Vaésia prednost sa ako herbicidnym &inidlam venuje

zlideninam podla vyndlezu vSeobecného vzorca I, kde
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XayY predstavuje kaZdy nezdvisle atém vodika, fluéru

alebo chléru;

R predstavuje atém vodika, alkylskupinu s 1 az 4
atémami uhlika, alkoxymetylskupinu s 1 aZ 4 até-
mami uhlika v alkoxylovej casti, alkoxykarbonyl-
metylskupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika v alkoxylovej
Gasti, alylskupinu alebo propargylskupinu;

rRY predstavuje alylskupinu, propargylskupinu alebo
alkylskupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika, ktora je
pripadne substituovand jednou skupinou C(O)R3;

R3 predstavuje hydroxyskupinu alebo skupinu ORS;
RS predstavuje alkylskupinu s 1 aZ 6 atémami uhlika;
Q predstavuje skupinu vzorca

, 0 0 N

: RH \N/LL XN

SN . N alebo s |

| / N e ;

. O .

0 rR* S(0) . o)

r11l 5 r12 dohromady s atémami, ku ktorym si pripojené, tvoria
kruh, v ktorom zoskupenie r11g12 predstavuje buty-
lénskupinu, ktord je pripadne substituovana jednou

az tromi metylskupinami;
A, al a a2 predstavuje kazdy atdém kyslika; a

r predstavuje celé ¢islo 0 alebo 1.
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Najva&sia prednost sa ako zliéeninam osobitne vhod-
nym na potlacdovanie neziaddcich druhov rastlin venuje zlu-
&eninam podla vynalezu vSeobecného vzorca I, kde

X predstavuje atém fluéru alebo chloéru;
Y predstavuje atém chléru;
R predstavuje alkylskupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika,

alylskupinu alebo propargylskupinu;

rR1 predstavuje skupinu vzorca CHZCOZRB;
r8 predstavuje alkylskupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika;
Q predstavuje skupinu vzorca °

0 0 SN,

o

%—-N | 4)\\<i:i> alebo S)}/N
1 ' | i
| © 5(0),

A, al a a2 predstavuje kazdy atém kyslika; a
r predstavuje celé ¢islo 0 alebo 1.

Ako 1-(3-Heterocyklylfenyl)-s-triazin-2,4,6-oxo-
triénové zliéeniny podla vyndlezu, ktoré si osobitne

i¢innymi herbicidnymi ¢inidlami, je moZné tiez uviest:

izopropyl 3-{2-chlér-4-fluér-5-{5,6,8,8a-tetrahydro-1,3-di-
oxo-1H-imidazo[5,1-c][1,4])tiazin-2(3H)~-yl]fenyl}tetrahydro-
5-metyl-2,4,6-trioxo-s-triazin-1(2H)-acetat;
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izopropyl=-3-{2-chlér-4-£f1luér-5-[ (tetrahydro-3-oxo-1H, 3H-
[1,3,4]tiadiazolo[3,4—a]pyridazin-l-ylidén)amino]fenyl}-
tetrahydro-5-metyl-2,4,6-trioxo-s-triazin-1(2H)-acetat;

izopropyl-3-[2-chlér—4-flu6r-5-(tetrahydro—l,3,7-trioxo-
1H-imidazo[5,1-c][1,4])tiazin~-2(3H)-yl)fenyl]tetrahydro-5-
netyl-2,4,6-trioxo-s-triazin-1(2H)-acetat;

izopropyl-3-[2-chlér-4-fludr-5-(3-fluérftalimido)fenyl]-
tetrahydro-5-metyl-2,4,6-trioxo-s-triazin-1(2H)~-acetéat;

terc.buty1—3-[2-ch16r-5—(1—cyklohexén—1,2—dikarboximido)-
4-flubérfenyl Jtetrahydro-5-metyl-2,4,6-trioxo-s-triazin-
1(2H)-acetat; .

izopropyl-3-[2-chlér-5-(1-cyklohexén-1,2-dikarboximido)-
4-fluérfenyl]tetrahydro-5-metyl-2,4,6~-trioxo-s-triazin-
1(2H)-acetéat a

metyl-3-[2-chlér-5-(1l-cyklohexén-1,2-dikarboximido)-4-
fludérfenyl]tetrahydro-5-metyl-2,4,6-trioxo-s-triazin-
1(2H)-acetat.

Ako halogén je napriklad mozZné uviest fluér, chlér,
brém alebo jéd. Do rozsahu pojmu "halogénalkylskupina s 1 az
4 atédmami uhlika", ako sa pouZiva v opise aj narokoch, spa-
daji alkylskupiny s 1 aZz 4 atémami uhlika, ktoré sa substi-
tuované jednym alebo viacerymi atémami halogénu. Uvedena
definicia analogicky plati tieZ pre pojem "halogénalkyl-
skupina s 1 aZ 3 atdémami uhlika" a "halogénalkoxyskupina
s 1 az 4 atdémami uhlika". Vo vSeobecnom vzorci I uvedenom
hore sa pod pojmom "alkalicky kov" rozumie sodik, draslik
a litium, pod pojmom "kovy alkalickych zemin" sa rozumie
horéik a vdpnik. Dalej sa pod pojmom "organoaménium" rozumie

kladne nabity atdém dusika, ku ktorému su pripojené 1 az 4
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alifatické skupiny, z ktorych kaida obsahuje 1 aZ 16 atdémov

uhlika.

Teraz sa zistilo, Ze niektoré zluéeniny podla
vyndlezu si osobitne uZito¢né pre selektivne potlacovanie
neziaddcich druhov rastlin v pritomnosti délezitych polno-

hospodarskych plodin.

zliceniny vSeobecného vzorca I, kde Q predstavuje
skupinu vzorca Q1 je mozZné vyrobit redukciou 3-(3-nitro-
fenyl)-s-triazin-2,4,6-oxo- alebo tiotriénovej zluceniny
vzorca II za &tandardnych podmienok, ako je katalyticka
hydrogendcia alebo chemickd redukcia za vzniku aminu vzorca
III. Amin vzorca III sa necha reagovaﬁ s anhydridom vzorca
IV, prednostne za zvySenej teploty v pritomnosti kyseliny,
ako kyseliny octovej, &im sa ziska zldicenina vSeobecného
vzorca I, kde r1 predstavuje atém vodika, ktoru je mozné
alkylovat alkylaénym ¢inidlom vzorca V v pritomnosti bazy
na zluéeninu v3eobecného vzorca I, kde RT je rézny od vodika.

TAto reakénd sekvencia je ilustrovana v schéme I.

Schéma I
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kyselina

rix1

Béza l = Cl, Br alebo I)

g
Ny

Alternativne je zlucenlny véeobecného vzorca I,
kde Q predstavuje skupinu Q1 a Rl nepredstavuje atém vodika,
mozné vyrobit alkyldciou 3-(3-nitrofenyl)-s-triazin-2,4,6-
oxo- alebo tiotridénovej zldceniny vzorca II alkylaénym &i-
nidlom vzorca V v pritomnosti bdzy. Vzniknutd 3-(3-nitro-
fenyl)-s-triazin- 2,4,6-oxo- alebo tiotriénova zlucenina
vzorca VI sa redukuje za Standardnych podmienok na amin
vzorca VII, ktory sa nechd reagovat s anhydridom vzorca IV,
prednostne za zvysSenej teploty a v pritomnosti kyseliny, ako
je kyselina octova. Tato reakcénd sekvencia je ilustrovana

v schéme II.
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O,N N NH
at
X Y -
(1I)
| . Rlxl
{Baza | (Vl
; i = Cl, Br alebo I)
R
! 1
N A

o

(VI)

(H)
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Schéma I I - pokracovanie

R

i P\Yé\f}d

js o
z

N No 4
2 R.
Lo
X y
(VII)
s
E Rf :
’ kyselina | o
R™
Al
(IV)

Zliéeniny vSeobecného vzorca I, kde Q predstavuje
skupinu vzorca Q2 a Z predstavuje CH, je moiné vyrobit re-
akciou aminu vzorca VII s fosgénom alebo tiofosgénom v pri-
tomnosti inertného rozpuistadla. Vzniknuty izokyandt alebo
tioizokyanat vzorca VIII sa nechd reagovat s aminoesterom
vzorca IX v pritomnosti bédzy, ako trietylaminu. VYsledné-
intermedidrna zlddenina sa cyklizuje pdsobenim kyseliny
alebo bazy v pritomnosti inertného organického rozpustadla,
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ako etanolu. Tato reakénd sekvencia je ilustrovana v schéme

III.
Schéma ITITI

/ R
- i

! ANl
) | :

[ HN N2 N
; IO
; X Y

] (VII)

| X
(VIII)
! at
| 4N
| Baza R:'\j//u\oR?
Rﬂl »
(IX) .

(R™ = c,-c,alkyl)



Schéma I I I - pokracovanie

R:.
or*
bédza alebo kyselina C,H,OH
| 44 R
| R.
' -\ A? l A4
I dE dhd
12
R, N N
Al al

Zzluceniny vsSeobecného vzorca I, kde Q predstavuje
skupinu Q2 a Z predstavuje atém dusika, je moZné vyrobit
reakciou izokyandtu alebo tioizokyandtu vzorca VIII so sub-
stituovanym hydrazinom vzorca X za vzniku intermedidrnej
zliceniny. Tato intermedidrna zldcenina sa cyklizuje pdso-
benim bdzy. Tadto reak¢nd sekvencia je ilustrovana v schéme
IV.



4

A N A.
S d
Y

XX
X

(VIII)

A“

H -
14N /u\
R. ‘v "TOR™

R

(X)

v (R-" = C;-C,alkyl)

Baza
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zluiéeniny vSeobecného vzorca I, kde Q predstavuje
skupinu Q3, je moZné vyrobiﬁ reakciou aminu vzorca III s
dusitanom sodnym, azidom sodnym, Kyselinou octovou, kyse-
linou chlorovodikovou a octanom sodnym alebo dusitanom
sodnym, hydridtom hydrazinu a kyselinou octovou, za vzniku
azidu vzorca XI. Azid vzorca XI sa nechd reagovat s izo-
kyandtom vzorca XII na poZadovanui zliceninu vSeobecného
vzorca I, kde rl predstavuje atém vodika. ZluCeninu vsSe-
obecného vzorca I, kde Rl predstavuje atém vodika, je pri-
padne moZné alkylovat alkyla¢nym ¢inidlom vzorca V v pri-
tomnosti baza. Tato reakénd sekvencia je ilustrovana v

schéme V.

Pees

(III)

R
N At

N N NH
3 :
M :I \n:
A~
X Y

:" (XI)

R Nco

! (XII)

| Y
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S chéma V - pokracovanie

?’N% YY

|

|

| /N NH
| \lr

|

|

|
? D4

R. X’

(V)
(x' ‘= c1, Br alebo I)

P S —

R“

’YY

N
| N N\/
i /
f ]@[T
i

zlGceniny vSeobecného vzorca I, kde Q predstavuje
skupinu Q4, je moZné vyrobit reakciou zluceniny vzorca I,
kde Q predstavuje skupinu Ql a ad a at predstavuji atémy
kyslika, reakciou tetrahydroboritanu sodného za vzniku zlu-
¢eniny, kde L predstavuje hydroxyskupinu. Tdto zlucenina sa
necha reagovat s bazou a vhodnym alkylaénym ¢inidlom, ¢im
sa ziska zlUcéenina, kde L predstavuje alkoxyskupinu s 1 az
3 atémami uhlika, alebo sa zldcenina, kde L predstavuje
hydroxyskupinu, nechd reagovat s halogena¢nym ¢inidlom, ako
chloridom fosforitym, tionylchloridom, bromidom fosforitym,
zmesou trifenylfosfinu a brému, jodidom fosforitym alebo
zmesou trifenylfosfinu a jédu, v inertnom rozpustadle, ako
chloroformu. Ziska sa zldiGenina, kde L predstavuje atém
halogénu, ktord sa dalej nechd reagovat s alkylsulfidom
s 1»a2 3 atémami uhlika na zldéeninu, kde L predstavuje
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alkyltioskupinu s 1 aZ 3 atémami uhlika. Tieto reakéné

sekvencie sui ilustrované v schéme VI,

»

Schéma VI
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Schéma V I - pokracovanie

(C,=Calkyl)X.
1 ) .
(X. = Cl, Br alebo I)

"l Halogenacia | Baza

|
\{

\

0 Al :
% e -
rit

T N N N\ 4 -
| Y OK
(C,-C,alkyl)0 ]@[ at
x .

Y

zZliceniny vseobecného vzorca I, kde Q predstavuje
skupinu Q5, je moZné vyrobit diazotdciou aminu vzorca VII
pri pouziti Standardnych postupov. Vznikne intermediarna
zltidenina, ktord sa redukuje siric¢itanom sodnym na hydra-

zin vzorca XIV. Hydrazin sa potom nechd reagovat s imino-



éterom vzorca XV na amidrazén vzorca XVI. Amidrazdén vzorca
XVI sa nechd reagovat s fosgénom alebo vhodnym ekvivalentom
fosgénu, pripadne v pritomnosti trietylaminu, za vzniku po-

3adovanej zliéeniny. Tadto reakcnad sekvencia je ilustrovana
v schéme VII.

Schéma VITI

X Y
(VII)
1) Diazotéacia
2) Na,S04
7
N A
(XIV)
U
NR}

5 .
R 0(c,-Cc,alkyl)
(XV)
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Schéma V I I - pokraCovanie

¥
N/N a!
M H _ Y
R... N H

_N N _No_4
N Y
R. AL
x> Y7y
(XVI)
(C,Hg) 4N cocl,
RM R

N

1
R _N N_ _N
N “Rr?
U \ﬂf
: A
X Y

zliceniny vseobecného vzorca I, kde Q predstavuje
skupinu Q6, je moZné pripravit kondenzaciou aminu vzorca VII
s B-aminoaldehydom vzorca XVII v pritomnosti bdzy. Vzniknuta
intermediarna zludenina sa nechd reagovat s fosgénom alebo
ekvivalentom fosgénu. Tadto reakénd sekvencia je ilustrovana

" v schéme VIII.
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Schéma VIITI

H, N N
2 R
L
v
N
7
Baza R ,/ H

(XVII)

R
! y
i A N A
R QT/ \T7 '
N
C=CHNH N N4
. ) Ag_

R'” X Y
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zluceniny vSeobecného vzorca I, kde Q predstavuje
skupinu Q7, je moZné vyrobit reakciou izokyanadtu vzorca VIII
so substituovanym alkinom vzorca XVIII v pritomnosti bazy,
pripadne za zvysene]j teploty. Tato reakcia je ilustrovana

v schéme IX.

7'y
Baza R® c=ccr" r#?
(XVIII)

A%
RM' R» }l(
N
4
Z
N N N
SN
0 A
X Y -

Zliceniny vseobecného vzorca I, kde Q predstavuje
skupinu Q8 a M predstavuje atém halogénu, je mozZné vyrobit
reakciou hydrazinu vzorca XIV alebo jeho hydrochloridovej
soli s 2-alkoxykarbonylalkanénom vzorca XIX pripadne v pri-
tomnosti bdzy, ako trietylaminu alebo octanu sodného, v
inertnom rozpustadle, ako etanole alebo toluéne. Vzniknuty

2,3-dihydropyrazol-3-on vzorca XX sa halogenuje halogenac-
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nym ¢inidlom, ako je oxychlorid fosforeény alebo oxybromid

fosforeény. Tato reakénd sekvencia je ilustrovana v schéme

X.

Schéma X

R
' 1
A N A
H_NNH N _N
2
Xryx
X Y ’
(XIV) o o
1L
R™ 0(c,-C,alkyl)
R
(XIX)
j\/( N \f’“
\lf R
X Y
(XX)
Halogenécia
" ,
R' halogen) $ 4
' N a

j@i N\4
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71Géeniny vSeobecného vzorca I, kde Q predstavuje
skupinu Q8 a M predstavuje alkylskupinu s 1 az 3 atomami
uhlika, je moZné vyrobit reakciou hydrazinu vzorca XIV s
1,3-diketénom vzorca XXI pripadne v pritomnosti bazy v

inertnom rozpustadle. Tadto reakcia je ilustrovana v schéme

XI.

Schéma X1I

(XIV) o] 0

(74
(Cy-Calkyl) /uﬁ)\g_

11

R
(XXI)

R
Cl-CJalkyl) ) 4

A§T/N A.

R ' N\H/N\R{
Aﬂ-
X Y ‘

Zliéeniny vzorca I, kde Q predstavuje skupinu Q9,
je moZné vyrobit diazotdciou aminu vzorca VII na intermedidr-
nu diazéniovd sol. Této intermedidrna diazéniovd sol sa in
situ nechd reagovat s B-aminokyselinou vzorca XXII v pritom-

nosti trietylaminu. Tdto reakénd sekvencia je ilustrovana

v schéme XII.
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Schéma X II

ZlGiéeniny vsSeobecného vzorca I, kde Q predstavuje
skupinu Q10, je moZné vyrobit reakciou hydrazinu vzorca XIV
s acylhalogenidom vzorca XXIII v pritomnosti bazy, ako tri-
etylaminu alebo pyridinu. Vzniknuty arylhydrazid vzorca XXIV
sa nechad reagovat s trichlérmetylchlérformidtom a fosgénom

alebo vhodnym ekvivalentom fosgénu pripadne v pritomnosti
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trietylaminu. Tdto reakénd sekvencia je ilustrovana v schéme
XIII.

Schéma XITITI

R
As N !
H.NNH N Ne_ g
2 R
XTI
A
X y
(XIV)
[
RECx?  (XXIII)
Baza 4

(x" = cl, Br alebo I)

0 A§T/N A
42 “ b
j@r Al
’ Y

(XXIV)

>

COCl2
alebo

ClC02CCl3
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Schéma X I I I - pokracovanie
' 1
0’ AN A
a1 Y
R7Z—4 !
: N G |

zlic¢eniny vSeobecného vzorca I, kde Q predstavuje
skupinu Q11, a3 predstavuje atém siry, a4 predstavuje atém
kyslika a Z predstavuje skupinu CH, je moZné vyrobit reakciou
izotiokyandtu vzorca VIII s aminom vzorca XXV za vzniku tio-
mo&oviny vzorca XXVI. Tato tiomocovina sa nechd reagovat
s a-halogénkarbonylhalogenidom vzorca XXVII v pritomnosti

bazy. Tato reakénd sekvencia je ilustrovand v schéme XIV.

Schéma XIV

(VIII)

11
R NHZ

(XXV)
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Schéma X IV - pokracovanie

¥
N A7

Y

RTINHCNH N _No_4
A2
Y .

X
(XXVI)
Baza x’c HX?
R
(XXVII)
v (x? = c1, Br alebo I)

R
: 7

19

R F ‘ A N A
>::N

N N
~L1
o S \ﬂ: R
A
X Y

zlueniny vSeobecného vzorca I, kde Q predstavuje
skupinu Q11, a3 predstavuje atém siry, a4 predstavuje atoém
kyslika a Z predstavuje atém dusika, je moZné vyrobit re-
akciou izotiokyandtu vzorca VIII sa substituovanym hydra-
zinom vzorca XXVIII za vzniku intermedidrnej zluiceniny
vzorca XXIX. Tato intermedidrna zludenina sa nechad reagovat
s fosgénom alebo vhodnym ekvivalentom fosgénu v pritomnosti
bazy, ako trietylaminu. Tdto reakénd sekvencia je ilustro-

vana v schéme XV.
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Schéma XV

RVZNHNHR71

(XXVIII)

1

R
S As N _A
R1ZNHNgNH N \39
1
|11 R
X Y
(XXIX)

COC12

Baza

Zzluéeniny vseobecného vzorca I, kde Q predstavuje
skupinu Q11, a3 a at predstavuju atémy kyslika a Z pred-
stavuje skupinu CH, je moZné vyrobit reakciou izokyanatu
vzorca VIII s aminom vzorca XXV za vzniku mocdoviny vzorca
XXX. Mod¢ovina vzorca XXX sa dehydratuje na karbodiimid
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vzorca XXXI, ktory sa nechd reagovat s a-halogénkarbonyl-
halogenidom vzorca XXVII za vzniku halogénamidinu vzorca
XXXII. Halogénamidin vzorca XXXIII sa hydrolyzuje pdésobenim
vodnej kyseliny na acylmodovinu, ktora sa zahrievanim in
situ premeni na O-acylmocdovinu vzorca XXXIII. O-Acylmoéo-
vina vzorca XXXIII sa nechd reagovat s bdzou, ako trietyl-
aminom. Tato reakénd sekvencia je ilustrovand v schéme XVI.

Schéma XVI
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Schéma X V I - pokradovanie

(XXXI)
o]
Ao
xICenx.
r12

v (XXVII)
(Xl = Cl, Br alebo I)

R
o %7 . N a!
N N
Y \R1

IEI_C::N
x_f Rf‘l
S al

X Y

(XXXII)

1) Hy0%

2) A



- 40 -

Schéma X V I - pokracovanie

R
. o A§T,N\T9A7
R‘n%o C=N N_ _N
—— -~
A%
Y

(XXXIII)

Baza

zliéeniny vSeobecného vzorca I, kde Q predstavuje
skupinu vzorca Q12, je moZné pripravit reakciou aminu vzorca
VII s anhydridom vzorca IV za vzniku amidu kyseliny vzorca
XXXIV. Amid kyseliny vzorca XXXIV sa dehydratuje pdsobenim
dehydrataéného ¢inidla, ako je 1,3-dicyklohexylkarbodiimid.
Tato reakénad sekvencia je ilustrovand v schéme XVII.
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X Y
(VII)
A3
R?f
| o
11

RS
. A¢

(IV)

)
1
3 N A

Al ]‘ﬁ/

11 gNH N \I7
R \/::: Y \R.1
I X Y A;

1 .
R': COH
/

At (XXXIV)
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z1uéeniny vSeobecného vzorca I, kde Q predstavuje
skupinu vzorca Q13, je moZné pripravit reakciou tiomoco-
viny vzorca XXVI s jédmetanom za vzniku izotiomocoviny
vzorca XXXV, ktora sa nechd reagovat s chléroximom vzorca
XXXVI. Tato reakéna sekvencia je ilustrovand v schéme

XVIII.

Schéma XVITITI

a?

Py
.
R""'NHCNH N Nl 7
| R
p?
Y

(XXVI)

bed

CH.I

R
! 1
SCH, A§T/N\T9A
i |
R'NHC=N N NG 4
O \[r R
At
. x Y

(XXXV)
NOH

cl r72

(XXXVI)
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Schéma XV III- pokracovanie

zlGéeniny véeobecného vzorca I, kde Q predstavuje
skupinu vzorca Q14, je mozZné vyrobit reakciou aminu vzorca
VII s chlérformidtom vzorca XXXVII za vzniku karbamatu
vzorca XXXVIII. Karbamdt vzorca XXXVIII sa nechd reagovat
s halogénketdénom vzorca XXXIX Vv pritomnosti bazy. Tato

reakénd sekvencia je ilustrovand v schéme XIX.

Schéma XIX

AQT,&\T7A1

al |
X Y

(VII)
o}
{
ClCO(Cl—C4alkyl)
(XXXVII)
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Schéma X I X - pokrac¢ovanie
0
AQT/N\TﬁAf
R N N
(Cl-cdalkyl)o\\n,N \n, \R1
2
o . A
X Y
(XXXVIII)

o
1
X
R??)k(
R42

Baza (xxx1x)
v (Xl = Cl, Br alebo I)

Zli¢eniny vsSeobecného vzorca I, kde Q predstavuje
skupinu vzorca Q15, je moZné vyrobit reakciou aminu vzorca
VII s etylchlérformidtom za vzniku karbamatu vzorca XL. Kar-
bamat vzorca XL sa nechd reagovat s hydroxyesterom vzorca
XLI pri zvySenej teplote za odstranovania etanolu. T&to re-

akénad sekvencia je ilustrovana v schéme XX.
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Schéma XX

R

"YY

HN N

? R
j]::::[: al
X : .

Y

(VII)

C1C02C2H5

N Y’“‘

H.C_O_.CNH
5722 \”/ R4
t]::::I: A%
x .

R
(XLI)

Alternativne je zluéeniny vsSeobecného vzorca I, kde
Q predstavuje skupinu vzorca Q15, moZné vyrobit reakciou izo-
kyanatu vzorca VIII s hydroxyesterom vzorca XLII za vzniku
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intermedidrnej zluicéeniny vzorca XLIII. Tato intermedidrna
zlicenina vzorca XLIII sa nechd reagovat s bdzou, ako octa-
nom sodnym, v inertnom rozpustadle, ako toluéne. Této re-

akénd sekvencia je ilustrovand v schéme XXI.

Schéma XXI

L

OCN N.__Na_y
R
Uzﬂ
Y

X

(VIITI)
OH

12
R‘., C02C2H5
(XLII)

- F

1
IE R AQT/N A
. I
c

>f—0 NH N N\R1

H.C, O,C .
57272 al
Y Y

X

(XLIII)

Baza

R .
' 1

Ay

N N N\ 4
R
O x y
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Zluéeniny vseobecného vzorca I, kde Q predstavuje
skupinu vzorca Q16, je moZné vyrobit reakciou izokyanatu
vzorca VIII s a-amino-a,B-nenasytenym esterom vzorca XLIV
za vzniku modoviny vzorca XLV. Moéovina vzorca XLV sa nechd
reagovat s bazou, ako octanom sodnym, v inertnom rozpustadle,
ako toluéne, pri zvysSenej teplote. Tato reak¢énd sekvencia je
ilustrovand v schéme XXII.

Schéma XXITI

R
' 1

AYNYA '

OCN No _No_4
R
i:[:::Ii at
y

X
(VIII)
rf3
~44>E:::’<
R’
COZCH3
(XLIV)
R
{3 CH |
RN CO,CH, A~ _N_ Al
e
1%/ AN
R CNH No _No
e R’
X vy
(XLV)

Baza
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Schéma X X I I - pokracovanie

Alternativne je zluceniny vSeobecného vzorca I,
kde Q predstavuje skupinu vzorca Q16, mozné vyrobit reakciou
izokyandtu vzorca VIII s aminokyselinou vzorca XLVI za vzniku
modoviny vzorca XLVII. Tato mocovina sa necha reagovat s vo-
dnou kyselinou na hydantoin vzorca XLVIII, ktory sa podrobi
pbsobeniu acetalu vzorca XLIX. Tadto reakcnd sekvencia je

jlustrovana v schéme XXIII.

Schéma XXITITI

71
R NHCHZCOZH

(XLVI) -
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Scheéma XX III - pokracovanie

(XLVIT)

H.0"

(XLVIII)

13 _ 14
' RZR™c(ocH,),

(XLIX)

Zluceniny vsSeobecného vzorca I, kde Q predstavuje

skupinu vzorca Q17, je moZné vyrobit reakciou izokyanatu
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vzorca VIII s hydroxyalkenodatom vzorca L v pritomnosti bazy,
ako trietylaminu. T&to reakcia je znazornenda v schéme XXIV.

Schéma XXIV

X
(VIII)
R r14
Baza
HO CO,CH,
(L)
R
A N A"

S pe e

Zluceniny vseobecného vzorca I, kde Q predstavuje

skupinu vzorca Q18, je moiné vyrobit reakciou aminu vzorca
VII s anhydridom vzorca LI v pritomnosti kyseliny, ako fé
kyselina octova, prednostne pri zvysSenej teplote. Tato re-

akcia je ilustrovand v schéme XXV.



Schéma XXV

R
! 1

A§T,N A

H.N N N ¢
2 R.
m YZ .
- A
X Y

(VII)
- A3
Kyselina 3 (CR7qR4s)
q
AQ
(LI)
3 R
. N 1

A A

q(R.ﬁ.RT“C)"4 Aﬁ/ \f '

\ . }]/N NTN\R1
At KI At
¢t

zluceniny vSeobecného vzorca I, kde Q predstavuje
skupinu vzorca Q19, je moZné vyrobit reakciou zluc¢eniny vse-
obecného vzorca I, kde Q predstavuje skupinu vzorca Q1l, a3
a a4 predstavuji atémy kyslika a rl predstavuje atdédm vodika,
s Grignardovym ¢&inidlom vzorca LII v rozpustadle, ako je
dietyléter alebo tetrahydrofurédn, pri zvysSenej teplote,
pric¢om vznikne intermedidrna zlucenina vzorca LIII. Zluce-
nina vzorca LIII sa nechd reagovat s hydrogensiranom drasel-
nym pri zvysSenej teplote za vzniku poZadovane]j zluceniny
v§eobecného vzorca I, kde r1 predstavuje atém vodika, ktoru
je mozné pdésobenim alkylaéného c¢inidla vzorca V v pritom-
nosti bazy alkylovat. Tdto reakénad sekvencia je ilustrovand

v schéme XXVI.
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Schéna X XVI

MgBr
R137 R4

(LII)

0 | ‘A<§r,§\1§;A7

N N\H,NH
H jl::::[: al
y Y

(LIII)

KHSO

<



- 53 -

Schéma X X V I -~ pokracovanie

r1x1

(V)
(xI = Cl, Br alebo I)

Zluc¢eniny vsSeobecného vzorca I, kde Q predstavuje
skupinu vzorca Q20, je moZné vyrobit reakciou aminu vzorca
VII s anhydridom vzorca LIV v acetanhydride v pritomnosti
katalytického mnoZstva octanu sodného pri zvysenej teplote,
v kyseline octovej pri zvySenej teplote alebo v xyléne
v pritomnosti katalytického mnoZstva p-toluénsulfénovej— -
kyseliny pri zvysenej teplote. Tato reakéna sekvencia je

ilustrovana v schéme XXVII.
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Schéma XXVITI

X
(VII)
13
R o}
14
R
: o)
v
(LIV)
N\ o
X Y

Alternativne je zldceniny vSeobecného vzorca I, kde
Q predstavuje skupinu vzorca Q20, moZné vyrobit reakciou
aminu vzorca VII s dvojsytnou kyselinou vzorca LV v xyléne
pri teplote spatného toku. Tato reakcia je ilustrovana

v schéme XXVIII.
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Schéma XXVITITI

X
(VII)
43
R;; c02H

4‘:: :
v R CH,CO,H

© (LV)
wr”‘ !

X

Zlideniny vseobecného vzorca I, kde Q predstavuje
skupinu vzorca Q21, je moiné vyrobit reakciou aminu vSeobec-
ného vzorca VII s etylmalonyldiuretdnom a dusitanom sodnym v
kyseline octovej s obsahom katalytického mnoZstva koncentro-
vanej kyseliny chlorovodikovej za vzniku hydrazénu vzorca LVI.
Hydrazén vzorca LVI sa cyklizuje na triazindién vzorca LVII,
ktory sa dekarboxyluje reakciou s merkaptooctovou kKyselinou
pri zvySenej teplote. Zlucenina vSeobecného vzorca I, kde Q
predstavuje skupinu vzorca Q21 a r11 predstavuje atém vodika
sa pripadne alkyluje alkylhalogenidom v pritomnosti bazy,
ako natriumhydridu. Tdto reakénd sekvencia je ilustrovana

v schéme XXIX.
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Schéema XXIX

H,N N _Ne_1
: Y TR+ NaNo, + H,c(CONHCO,
Al
X y _
(VII)
CH,COH
HC1/H,0

R
. b 4
NHCO,C,H, A _N_ _a

0
NH N N4
0 \ﬂ; R
A
N X Y
HC,0,C
(LVI)

Baza

CoHs)
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Schéma X X I X - pokracovanie

(LVII)

HSCH,CO,H
A

R
H ' 1

X N N N
N/ \H/ \R4
Al
X Y

rRYx’

(x} = c1, Br alebo I)

Alternativne je zluéeniny vseobecného vzorca I, kde
Q predstavuje skupinu vzorca Q21 a r11 predstavuje atém vo-
dika, moZné vyrobit reakciou hydrazinu vzorca XIV s acetdénom
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v roztoku kyseliny sirovej za vzniku hydrazénu vzorca LVIII.
Hydrazén vzorca LVIII sa necha reagovat s kyanatanom drasel-
nym v roztoku kyseliny octovej. Vzniknuty triazolidin vzorca
LIX sa necha reagovat s kyselinou glyoxylovou a Kyselinou

sirovou. Tato reakénd sekvencia je ilustrovand v schéme XXX.

Schéma XXX

(X1IV)

acetdn ,

HZSO4

0
AQT/N\T7A
H,C
NNH \”/N\R1
H,C .
A
X

N
Y

4

(LVIII)

KOCN
CH,CO,H/H,0
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Schéma X X X - pokrac¢ovanie

Zliceniny vseobecného vzorca I, kde Q predstavuje
skupinu vzorca Q22 a rR! sa odlisuje od vodika, je moZné vy-
robit reakciou zluceniny vzorca VIII s aminoesterom vzorca
LX v pritomnosti bdzy, ako ndtriumhydridu, za vzniku inter-
medidrnej zldéeniny vzorca LXI. Intermediarna zludcenina
vzorca LXI sa cyklizuje pripadne v pritomnosti kyseliny
alebo bazy. zlucenina vsSeobecného vzorca I, kde Q predsta-
vuje skupinu vzorca Q22 a rR16 predstavuje atém vodika, sa
pripadne alkyluje alkylhalogenidom s 1 aZ 3 atémami uhlika
v pritomnosti bdzy, ako je natriumhydrid. Tato reakcna

sekvencia je ilustrovand v schéme XXXI.
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Schénma XX XTI

(VIII)

1
R’ €0, C,H,

Baza H,N 11
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Schéma X X X I - pokraCovanie

1
N N -~
r" : r!
0 at
X v

i
!
Baza | C,~Cjalkylhalogenid

:
) ($1—C3alkyl) $
N 0 A N A
Y Y

N N N
1 ~.1
R’ Y R’
0 j@[ ‘Al

X Y

r7

Zluiceniny vsSeobecného vzorca I, kde Q predstavuje
skupinu vzorca Q23, je moZné vyrobit reakciou aminu vzorca
LXIT s a,B-nenasytenym esterom vzorca LXIII za vzniku amino-
esteru vzorca LXIV. Aminoester vzorca LXIV sa podrobi reakcii
s izokyandtom vzorca VIII nasledovanej zahrievanim za kyslych

podmienok. Tato reakCénd sekvencia je ilustrovand v schéme X
XXXII.
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Schéma XXXITI

45 11 _ :
R ~NH2 + R '.CH—CHCOZCH:’

(LXII) (LXIII)

Qe e =

15
R.:NHfHCHZCOZCHB
Rﬂ.

(LXIV)
0
A N\T,A’
NN

1) OCN \'1
R
i]::::[: A%
Y

X
(VIII)

2) kyselina

$75 R

42
— R.

Zluceniny vsSeobecného vzorca I, kde Q predstavuje
skupinu vzorca Q24, je mozZné vyrobit reakciou hydrazinu
vzorca XIV s formylpropiondtom vzorca LXV a naslednou cy-
klizaciou za kyslych podmienok. Vzniknuty dihydropyridazi-
nén vzorca LXVI sa dehydrogenuje pdésobenim chloranilu alebo
2,3-dichlér-5,6-dikyanobenzochinénu (DDQ) v inertnom roz-
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pustadle, ako dioxéne alebo toluéne, pri zvysenej teplote.
Tadto reakénd sekvencia je ilustrovanda v schéme XXXIII.

Sché€na XXXITII

H_NNH N
2 :I:: :I: St
R
Tl N
A
Y

l 1) C HSO CCHfH!H

ke

(Lxv) R

2) kyselina

TL( e

X Y

(LXVI)

DDQ alebo chloranil
A
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Schéma XXX IITI - pokraCovanie

n § i
R 1
z (o) A N A
X N N Nl
N R
jij[ T
A
X Y .

Z1icCeniny vsSeobecného vzorca I, kde Q predstavuje
skupinu vzorca Q25, je moZné vyrobit reakciou izokyanatu
vzorca VIII s acetonidom vzorca LXVII pri zvysSenej teplote.

Tato reakcia je ilustrovana v schéme XXXIV.

Schéma XXXIV

8
AQT/N\T7A1
N N
OCN j]/ \R1
A’.L

X Y
(VIII)

0
M
- (0]
s | I K
11 3
R’ 0 cH,

(LXVII)
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Schéma X X X I V - pokracovanie

Z1lGc¢eniny vseobecného vzorca I, kde Q predstavuje
skupinu vzorca Q26, je moZné vyrobit reakciou 3-(substituo-
vany fenyl)-s-triazin-2,4,6-oxo~ alebo tiotridénu vzorca
LXVIII s acetylchloridom v pritomnosti chloridu hlinitého.
Vzniknuty ketdén vzorca LXIX sa nechd reagovat s esterom
vzorca LXX na diketénovd zludcéeninu vzorca LXXI, ktord sa
reakciou s hydrazinom vzorca LXXII premeni na zluéeninu
vSeobecného vzorca I, kde Q predstavuje skupinu vzorca Q26
a r16 predstavuje atém vodika, ktord sa potom pripadne

halogenuje. Tato reak¢nd sekvencia je ilustrovand v schéme

XXXV.
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Schédma XXXV

R
ﬁ A?
YT
~51
X Y

(LXVIII)

o)

I
CH,CC1/AlCl,

R
i

AQﬁ,N A"
) \T9
H,C \ﬁ/ R.

A'l
X Y
(LXIX)
i 14
Baza R. COz(Cl—C4alky1)
(LXX)

(LXXI)

HZNNHR43
(LXXII)
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Schéma X X X V - pokrac¢ovanie

R
R | 4
hehd
RP—N _ N N
o ¥
Al
X Y
halogenacia
R
R?q 2 1 4
N
13
R'H, NN
N ~r?
\H;

(x? = halogén)

Z1liceniny vSeobecného vzorca I, kde Q predstavuje
skupinu vzorca Q27, je moZné vyrobit reakciou keténu vzorca
LXIX s karbondtom alebo tiokarbondtom vzorca LXXIII v pri-
tomnosti bazy za vzniku esteru alebo tioxoesteru vzorca
LXXIV. ZluicCenina vzorca LXXIV sa nechd reagovat s hydrazinom
vzorca LXXII na intermedidrnu zluceninu vzorca LXXV, ktord
sa alkyluje alkylaénym ¢inidlom vzorca LXXVI v pritomnosti
bazy. Vzniknutd zldcenina vseobecného vzorca I, kde Q pred-
stavuje skupinu vzorca Q27 a r16 predstavuje atém vodika, sa
potom pripadne halogenuje. Tato reakéna sekvencia je ilu-

strovana v schéme XXXVI.



- 68 -

(LXIX)
As
Baza il
c(0-C,-C,alkyl),

(LXXIII)

R
|

1
N __A
®oe NYY
N NQ_ 4
(cl—c4a1ky1)o/JL\“/Hj]::::[: YR
AL
X Y

(LXXIV)

HzNNHR43

(LXXII)

R
N
= N NG
: Y
A2
Y
(LXXV) |
R17x 1

Baza (LXXVI)
(x} = c1, Br alebo I)
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Schéma X X XV I - pokracovanie

N
13 - Y
R7°—N

* N N\ 1

N R

T,
A
X Y

(X1 = halogén)

Zluceniny vsSeobecného vzorca I, kde Q predstavuje
skupinu vzorca Q28, je moZné vyrobit reakciou anilinu vzorca
LXXVII s izokyanatom alebo izotiokyandtom vzorca LXXVIII za
vzniku mocoviny alebo tiomoc¢oviny vzorca LXXIX. Zluéenina
vzorca LXXIX sa cyklizuje reakciou s izokyandtom alebo tio-
izokyanatom vzorca LXXX na 3-(substituovany fenyl)-s-tri-
azin-2,4,6-oxo- alebo tiotridén vzorca LXXXI, ktory sa po-
stupne podrobi pdésobeniu bdzy, tionylchloridu a hydrazinu.
vzorca LXXII. Vzniknutd intermedidrna zliucenina vzorca
LXXXII sa necha reagovat s fosgénom alebo ekvivalentom fos-

génu za vzniku zluceniny vSeobecného vzorca I, kde Q pred-
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stavuje skupinu vzorca Q28 a Rl predstavuje atém vodika,
ktord je mozZné alkylovat pdsobenim alkylaéného &inidla
vzorca V v pritomnosti bdzy. Tdto reakéna sekvencia je

ilustrovand v schéme XXXVII.

Schéma XXXVITI

C,-C,alkyl)0,C __NH,
X Y
(LXXVII)

RNCA
(LXXVIII)

(C,-C,alkyl)0,C

(ILXXIX)
Al
1] 4
C1CNCA
(LXXX)
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Schéma XX XVII- pokracovanie

(Cl-c4a 1kyl) 02CmN\I‘rNH
i
A
X Y

(LXXXI)

1) baza

2) SOC12

3) HZNNHR‘3

v (LXXII)
R
0 'A§T/N\T9A1
N N._ _NH
Rﬁ/ N
T
X Y
(LXXXII)

COCl2
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Schéma XXX VII- pokracovanie

'R
|

X
R1x?
Baza (V)
(Xl = Cl, Br alebo I)
o R
>L~ N AT
S ¢
N R
Al
X Y

Z1icCeniny vsSeobecného vzorca I, kde Q predstavuje
skupinu vzorca Q29, je mozZné vyrobit reakciou keténu vzorca
LXIX s amidinom vzorca LXXXIII za vzniku zluéeniny vsSeobec-
ného vzorca I, kde Q predstavuje skupinu vzorca Q29 a R16
predstavuje atém vodika, ktora sa pripadne halogenuje.

Tato reakcia je ilustrovana v schéme XXXVIII.
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Schéma XXXVIII

(LXIX)

NH
13
.
H
(LXXXIII)
v

R4H

R
|
As_ _N_ _a'
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R—_N / : 1

N N,
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l Halogené&cia

R4 $ ,
a N __A
R43__N)::N F§r/ \Té

= N N
, \n/ \R4
(halogen) 2
v A
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zliéeniny vseobecného vzorca I, kde Q predstavuje
skupinu vzorca Q30 a rl predstavuje atém vodika, je moZné
vyrobit tak, Ze sa amin vzorca LXXXIV nechd reagovat s izo-
kyandtom alebo tioizokyandtom vzorca LXXVIII za vzniku
modoviny alebo tiomodoviny vzorca LXXXV. ZluCenina vzorca
LXXXV sa cyklizuje pdsobenim izokyanatu alebo izotiokyanatu
vzorca LXXX na 3-(substituovany fenyl)-s-triazin-2,4,6-oxo-
alebo tiotridén vzorca LXXXVI. Zluc¢enina vzorca LXXXVI sa
postupne podrobi pésobeniu hydroxidu aménneho a chloracného
Ginidla. Vzniknuty chléroxim vzorca LXXXVII sa nechd reago-
vat s alkinom vzorca LXXXVIII, ¢im sa ziska zlucenina vSe-
obecného vzorca I, kde Q predstavuje Q30, Rl predstavuje
atém vodika a Zz2 predstavuje alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atémami
uhlika. Na tuto zluéeninu sa pripadne pésobi postupne kyse-
linou alebo b&zou, tionylchloridom a aminom vzorca LXXXIX,
¢im sa ziska zlucenina vSeobecného vzorca I, kde Q predsta-
vuje skupinu vzorca Q30, Rl predstavuje atdédm vodika a 72
predstavuje skupinu vzorca NRPR10. Tato reakéna sekvencia

je ilustrovana v schéme XXXIX.

Schéma XXXIX

o)
y NH,
X Y

(LXXXIV)
RNCA

(LXXVIII)
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X X X I X - pokracovanie

N
H \n/ "R
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N
T

(LXXXVI)
1) NH,OH

2) chloracia



- 76 -

Schéma X X X I X - pokracovanie

R
|

HOL . N A4
N NH
cl
\n/2
A
X Y

(LXXXVIT)

13
R' C==CCO,(C,-C,alkyl)

(LXXXVIII)

N\“/NH
Cc.-C,alkyl)0.C X

(Cy=C4 2 % y

1) kyselina alebo baza

2) socl,
10
3) NHR’R

(LXXXIX)

R
! 1

N A

O~
9 f A§T/_\T7
RN\

N NH
T,
A

Y

10 9
R R N(O)C



- 77 -

Zluéeniny vseobecného vzorca I, kde Q predstavuje
skupinu vzorca Q30 a R! sa 1isi od vodika, je mozné vyrobit
alkyléciou zluceniny vsSeobecného vzorca I, kde Q predstavuje
skupinu vzorca Q30 a Rl predstavuje atém vodika, pésobenim
alkylaéného &inidla vzorca V v pritomnosti bazy. Tato

reakcia je ilustrovand v schéme XL.

Schéma XL

R
N NH
2% (0)c Al
Y
r'x?
Baza

(V)
1 (x1 = c1, Br alebo I)

R
l
AYN
N N
\n/ \R1
2

ZZ(O)C A

Z1lu¢eniny vSeobecného vzorca I, kde Q predstavuje
skupinu vzorca Q31, je moZné vyrobit reakciou 3-(substituo-
vany fenyl)-s-triazin-2,4,6-oxo- alebo tiotridnu vzorca
LXVIII s esterom vzorca XC v pritomnosti chloridu hlini-
tého. Vzniknutd intermedidrna zluc¢enina vzorca XCI sa neché
reagovat so substituovanym aminom vzorca XCII. Tato reakéna

sekvencia je ilustrovand v schéme XLI.



(LXVIII)

(Cl—c4alkyl)OCﬁC1 , AlCl,

(xc) O

v

R
1

1
N A
o WYY
- N N\1
(C1 C4a1kyl)0\\n/ﬂt]::::[: R
T,
o) A
X Y

(XCI)

H
R41/N\(NNH2
R4'L
(XCII)
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Zlui¢eniny vseobecného vzorca I, kde Q predstavuje
skupinu vzorca Q32, je moZné vyrobit reakciou izokyanatu
alebo tioizokyandtu vzorca VIII s aminoesterom alebo amino-
tioesterom vzorca XCIII v inertnom rozpustadle, prednostne
pri zvySenej teplote. Tadto reakcia je ilustrovand v schéme

XLII.

Schéma XLITI

4

Y
A N\fA
NJ{

3
I: I R
Al
Y

X

(VIII)

H
4LN\‘/YO (Cl-C4alkyl)
R .
4

R A
(XCIII)

gl
11

R
R IEJ\(AQ AY;‘YA"

N N<
N \[( r1
Al al
X Y
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Zlic¢eniny vseobecného vzorca I, kde R3 predstavuje
skupinu vzorca NR9R10, je mozZné vyrobit pri pouZiti Standard-
nych postupov, napriklad tak, Ze sa hydrolyzuje vhodny ester
vzorca XCIV v pritomnosti trifluéroctovej kyseliny, vysledna
kyselina sa nechd reagovat s tionylchloridom, ¢im sa ziska
chlorid kyseliny vzorca XCV. Chlorid vzorca XCV sa nechad re-
agovat s aminom vzorca LXXXIX pripadne v pritomnosti béazy,
¢im sa ziska poZadovany produkt. Tato reakénd sekvencia je

ilustrovana v schéme XLIII.

Schéma XLITITI

Q N N
j][::::[j \n/' (C,-C,,alky1)CO,C(CH,) 4
1
A
Y

(XCIV)
1) CF,CO,H

2) socl,
v
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Schéma XLIITI - pokracovanie

R
As  _N_ A"
\( o
N

Q N “ I
j]::::[j N (e,-cyalky1)cel
A2 .
X

Y
(XCV)

10
NHRgR

(LXXXIX)

R
1
N

A§T, $TéA‘ )
N

Q N
:1::::[j i \(Cl-Clzalkyl)gNRgRlo
)

X

[

Z1luceniny vseobecného vzorca I, kde RL predstavuje
alkylskupinu s 1 aZ 12 atédmami uhlika substituovand skupinou
C(0)alkyl s 1 aZ 4 atémami uhlika v alkylovej cCasti, je mozné
vyrobit pri pouziti chloridu kyseliny vzorca XCV postupom

ilustrovanym v schéme XLIV. .
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Schéma XLIV

\T7A

Kj[ j-r (c,-¢, alkyl)clcl

(XCV)

Baza (Cl-CQBIkYI)MgCl

¥
A N

A
\( o
N

Q N < ll
Kji (c,-C,,alkyl)C(C,~C,alkyl)
1
A .

X Y

Zluic¢eniny vseobecného vzorca I, kde R3 predstavuje
skupinu vzorca SRB, je mozZné vyrobit reakciou chloridu
kyseliny vzorca XCV s tiolom vzorca XCVI. Tato reakcia Jje

ilustrovand v schéme XLV.
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Schéma XLV

R
As N 1
\(‘ ﬁ
N_ _N
Qﬁ \n/ ~(c,-C,,alkyl)cel
Al .
X Y

(XCV)

RgSH

(XCVI)

R
I 1
As N __A
N
\H’ \(Cl-Clzalkyl)CSRs
Al .

N
X Y

Zluc¢eniny vseobecného vzorca I, kde rl predstavuje
alkylskupinu s 1 aZ 12 atémami uhlika substituovand jednou
skupinou CH20R4, je moZné vyrobit redukciou‘zlﬁéeniny vzorca
XCVII na zluc¢eninu vsSeobecného vzorca I, kde R4 predstavuje
atém vodika, ktord sa pripadne nechd reagovat s alkylhalo-
genidom s 1 aZ 4 atémami uhlika v pritomnosti bazy. Tato

reakéna sekvencia je ilustrovand v schéme XLVI.
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Schéma XLVTI

R
- | 1
A N A
XCVII)
(H]
R
I 1
A N A

N
© N (C,~C,,alkyl)CH,OH
Al
X Y .

1
X (C,-C,alkyl)

Baza
(x1 = cl, Br alebo I)
R
Aw _N_ A"
AN N NS ¢ 1kyl)CH.0(C,-C,alkyl)
KIT (C,=C,,alkyl) CH,0(Cy =€,
2
A
X Y

Podobne je mozZné zlucéeniny vSeobecného vzorca I,
kde R1 predstavuje alkylskupinu s 1 aZ 12 atémami uhlika
substituovani jednou skupinou CHZOC(O)RS, vyrobit reakciou
zluceniny vSeobecného vzorca I, kde r1 predstavuje alkylsku-

pinu s 1 aZ 12 atdémami uhlika substituovand hydroxymetyl-
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skupinou s acylhalogenidom vzorca XCVII v pritomnosti bazy.

Tato reakénd sekvencia je ilustrovand v schéme XLVII.

Schéma XLVITI

Ty
As N A
Q N NJ{
j]/z (C,-C,,alkyl) CH,OH
A
X" O Y
i
1
x'CR®
Baza (XCVIII)
(x! = c1, Br alebo I)
R

! 1
A N A
N N

|
© N[ (C,mCppalkyl) CH,OCR®
N2

X Y

Zluceniny vseobecného vzorca I, kde Rl predstavuje
alkylskupinu s 1 aZ 12 atémami uhlika substituovani jednou
skupinou CHO alebo skupinou CH(ORG)Z, je mozZné vyrobit re-
dukciou zluc¢eniny vzorca XCVII na aldehyd vzorca XCIX, ktory
sa nechd reagovat s alkoholom vzorca C v pritomnosti kyse-

liny. Tato reak¢nd sekvencia je ilustrovand v schéme XLVIII.
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Schéma XLVIITI

P
A N\T9A
N

Qt]::::I:N\“’ ~(€¢,-Cy,2lky1) €O, (C -C,4alkyl)
1
A

Y

X :
(XCVII)

| (H)

R
| .
As N
Y'Y
Qj]::::I:N\n’N\(cl—clzalkyl)cno
1
X ¥ A

(XCIX)

4
A

R°OH
(C)

Baza

;
A N
Y

No é
Qt]::::IjN\ﬂ/ (c,-C,,2lkyl)CH(OR),
2
A
X Y .

Zli¢eniny vSeobecného vzorca I, kde rR1 predstavuje

1
A

alkylskupinu s 1 aZ 12 atdédmami uhlika substituovani jednou

skupinou HC=NOR9, je mozZné vyrobit reakciou aldehydu vzorca
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XCIX s aminom vzorca CI. Tato reakénd sekvencia je ilustro-

vand v schéme XLIX.

Schéma XLIX

%
R
Q N NJ
N[ (cy-¢ypalkyl) CHO
Al
X Y

(XCIX)

9
H,NOR
(cI)

R
!

1
YO Hor?
N

N
Q N “ I
(C,~C,,alkyl)CH
Az

X Y

Podobne je zlic¢eniny vSeobecného vzorca I, kde Rl
predstavuje alkylskupinu s 1 aZ 12 atémami uhlika substituo-
vanui jednou skupinou HC=NCOR®? alebo skupinou HC=NNHCONH,,
mozné vyrobit reakciou aldehydu vzorca XCIX s aminom vzorca
CII alebo hydrazinom vzorca CIII. Tato reakénad sekvencia je

ilustrovand v schéme L.
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o
A N A
\f
N

Q N ~
(Cl-clzalkyl)CHO
Al
X .

1

y
(XCIX)
HzNCOR?
(CII)
R
! 1
As N _A
Qﬁ/ \77 NCOR J

Q N _No Il
j]::::[j \“/' (c,-C,,alkyl)CH

1

A .
X Y

H2NNHCONH2
R . (CIII)
A N A1
\T9 NNHCONH,
Q N _No [l
il::::[j \n’ (C,-C,,alkyl)CH -
Al

X Y

Zluiceniny vseobecného vzorca I, kde Rl predstavuje
alkylskupinu s 1 az 12 atémami uhlika substituovani kyano-
skupinou, je moZné vyrobit dehydratdciou amidu vzorca CIV za
Standardnych podmienok. Tato reakcia je ilustrovand v schéme
LT.
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Schéma LI
R
! 1
A N A
Y 0
N

Q N < Il
\[( (C,-C,,alkyl)CNH,
Al

X Y
(CIV)

$.
A NYA
N

Q N ~
KI (¢,~C,,alkyl)CN
A?. .

X Y

4

Z1lui¢eniny vseobecného vzorca I, kde RS predstavuje
atém alkalického kovu, kovu alkalickych zemin, mangdnu, medi,
zinku, kobaltu, striebra, niklu, aménny alebo organoaméniovy
katién a/alebo R predstavuje atém alkalického kovu, je mozZné
vyrobit zo zluicenin vSeobecného vzorca I, kde R3 predstavuje
hydroxyskupinu a/alebo R predstavuje atém vodika, obvyklymi

postupmi znédmymi odbornikom v tomto odbore.

ZliCeniny vseobecného vzorca I, je rovnako moZné
vyrobit nitrdciou heterocyklylfenylovej zluceniny vzorca CV
pésobenim kyseliny dusiénej. Vzniknutd 3-nitro-l-hetero-
cyklylfenylova zluc¢enina vzorca CVI sa za standardnych
podmienok redukuje na 3~-amino-l-heterocyklylfenylovi zlu-
éeninu vzorca CVII, ktora sa nechd reagovat s izokyanatom
alebo izotiokyandtom vzorca LXXVIII. Ziskand mocovina alebo
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tiomo&ovina vzorca CVIII sa cyklizuje reakciou s izokyana-
tom alebo izotiokyandtom vzorca LXXX, ¢im sa ziska zlucenina
vSeobecného vzorca I, kde Rt predstavuje atém vodika. Tuto
zliéeninu je moZné alkylovat alkylaénym ¢inidlom vzorca V
v pritomnosti badzy. Tdto reakéna sekvencia je ilustrovana

‘v schéme LII.

Schéma LITI

T
X Y

(cV)

l HNO3 ’
X Y
(CVI)
(H])
QQNHZ
X Y -
(CVII)

RNCA
(LXXVIII)
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Schéma L I I - pokracovanie

(CVIII)

1
A

” '1
C1CNCA

(LXXX)
0
A N\T7A4
N._ _NH

|
e
A
X Y

, I R'x1
Baza

(V) ’
l(Xl = cl, Br alebo I)

N_ A"
Y
pee i
al
X Y

Vychodiskova zluiceniny vzorca II, kde A, al a a2
predstavuji atémy kyslika, je moZné vyrobit reakciou amidu
vzorca CIX s chldérnanom sodnym a hydroxidom sodnym za vzniku
izokyanatu vzorca CX. Izokyanat vzorca CX sa necha reagovat
s aminom vzorca CXI na modovinu vzorca CXII, ktord sa cykli-
zuje poésobenim N-(chlérkarbonyl)izokyanatu na tridén vzorca
CXIII. Trién vzorca CXIII sa nitruje reakciou s kyselinou

i
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dusiénou. Tato reakéna sekvencia je ilustrovana v schéme
LIII.

Schéma LITITI

NH
(CIX)
NaOCl/NaOH

NCO

(CX)

RNH
(CXI)

(CXII)

0
I
C1CNCO



- 93 =~

Schéma L III - pokracovanie

(CXIII)
HNO

R
!

OYN

O_N N NH
" A
R
X Y

Z14¢eniny vzorca II, kde A a X predstavuju atémy
kyslika a al predstavuje atém siry, je mozZné vyrobit nitra-
ciou mooviny vzorca CXII za vzniku intermediadrnej zluceniny
vzorca CXIV, ktord sa nechd reagovat s izotiokyandtom vzorca
CXV. Vzniknutd intermedidrna zluc¢enina vzorca CXVI sa cy-
klizuje pbsobenim bdzy. Tato reakénd sekvencia je ilustro-

o)

vana v schéme LIV.
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H H
N N
e
(0]
X ‘Y
(CXII)
Hnoa'
o.N NN
: R
(o]
X Y
(CX1IV)
0
17 M
R“*OCNCS
(CXV)
11 _ -
(R = Cl anlkyl)
'
R
O.N N ﬁ N or*t
2
YTy
o] S (6]
X Y
(CXVI)

Baza
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Schéma L I V - pokraCovanie

O
NS
\(

O,N N N
LY

X Y

0]

Zlui¢eniny vseobecného vzorca II, kde A predstavuje
atém kyslika alebo siry, al predstavuje atém siry a a2 pred-
stavuje atém kyslika, je moZné vyrobit reakciou izokyanatu
vzorca CX s vodnou bdzou za vzniku aminu vzorca CXVII. Amin
vzorca CXVII sa nechd reagovat s izokyanatom alebo izotio-
kyanatom vzorca LXXVIII na mocovinu vzorca CXVIII, ktora sa
nitruje za vzniku intermedidrnej zluceninu vzorca CXIX. Tato
intermedidrna zlddenina sa nechd reagovat s izotiokyandtom
vzorca CXV na intermedidrnu zldceninu vzorca CXX, ktora sa
pdésobenim bazy cyklizuje. Tato reakéna sekvencia je ilustro-

vand v schéme LV.

Schéma LV

Y

(CX)

X
.Baza /H,0

/l::::[:Nﬁz
Y

(CXVII)

X

RNCA
(LXXVIII)
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Schéma L V - pokra¢ovanie

H H
oy
| A
X y

(CXVIII)

l HNO,
o,N N N
LT
X y
(CXIX)

i
rR%%0CNCS
(CXV)
(R21 = c.-c.alkyl
= G,-C, yl)

O,N N or ¢
oy
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Schéma L V - pokracovanie

ozN N NH
Y

zlGéeniny vzorca II, kde A predstavuje atdém siry
a Al a a2 predstavuju atémy kyslika, je moZné vyrobit ni-
traciou aminu vzorca CXVII za vzniku 3-nitroanilinu vzorca
CXXI. 3-nitroanilin vzorca CXXI sa nechd reagovat s izotio-
kyandtom vzorca CXXII na tiomo&ovinu vzorca CXXIII, ktora
sa cyklizuje reakciou s N-(chlérkarbonyl)izokyanatom. Tato

reakéna sekvencia je ilustrovand v schéme LVI.

Schéma LVI

Y

(CXVII)

X

HNO3

X Y |
(CXXI)

RNCS
(CXXII) -
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Schéma L V I - pokracovanie

(CXXIII).
o
I

C1CNCO

Zlui¢eniny vzorca VI, kde A a al predstavuji atémy
siry a a2 predstavuje atém kyslika alebo siry, je moZné vy-
robit reakciou tiomoéoviny vzorca CXXIII s izotiokyanatom
vzorca CXXIV za vzniku intermedidrnej zluceniny vzorca CXXV,
ktord sa cyklizuje reakciou s fosgénom alebo tiofosgénom.

Tato reakénd sekvencia je ilustrovand v schéme LVIT.
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Schéma LVITI

H BH
O,N N\n’N‘R
T
X Y
(CXXIII)

r'NCS
(CXXIV)

T
O,N N\H/NYS
X Y \R4
(CXXV)

c(ab)cl,

Z1Gceniny vzorca VI, kde A a al predstavuje kazdy
nezavisle atém kyslika alebo siry a X predstavuje atém siry,

je mozZné vyrobit reakciou aminu vzorca CXXI s izotiokyandtom
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vzorca CXXIV za vzniku tiomodoviny vzorca CXXVI. Tiomocovina
vzorca CXXVI sa nechd reagovat s izokyandtom alebo izotio-
kyanatom vzorca CXXVII na intermedidrnu zluéeninu vzorca
CXXVIII, ktord sa cyklizuje reakciou s fosgénom alebo tio-
fosgénom. Tato reakéna sekvencia je ilustrovana v schéme

LVIII.

Schéma LVIITI
X Y
(CXXI)

rR'Necs
(CXXIV)

o,n NN
: N
S
X Y

(CXXVI)

RNCA!
(CXXVII)
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Schéma LVITITI~ pokracovanie

R
O.N N é A’
’ Y'Y

S HN
X Y \
R
(CXXVIII)
¢(a)cl,
R
4

Vychodiskovi zluéeninu vzorca CV, kde Q predstavuje
skupinu vzorca Ql, je moZné vyrobit reakciou anilinu vzorca
CXXIX s anhydridom vzorca IV v pritomnosti kyseliny, ako
kyseliny octovej. Tato reakcia je ilustrovanid v schéme LIX.
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»

Schéma LIX

Y

X
(CXXIX):
A3
1
R
Kyselina | o
11
R
A4
v (IV)
1
R A3
"y
R N
B@L
X Y

zliéeniny vzorca CV, kde Q predstavuje skupinu
vzorca Q2 a Z predstavuje skupinu CH, je moiné vyrobit
reakciou izokyanatu vzorca CXXX s aminoesterom vzorca IX
v pritomnosti bazy a pripadnou tiondciou vzniknutej zluce-
niny tionaénym &inidlom, ako je Lawessonove reak¢né c¢inidlo
alebo sulfidom fosforeénym P,S,,5. Tato reakcia je ilustro-

vanad v schéme ILX.

et e e i e et iim 8 e e tame ey . - B S S
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X
(CXXX) X
A
N 2
. R'ﬂ/ \HJ\ORZ
Baze
rR"
(IX)
V(Rzz = Cl—C4alle)

. 11
R \ o
NN(
R41”’<ST,N
X Y
Tionacia

1
R4

\ S
N
Rn,q
Aq ]i)\
X Y

Vychodiskové zliceniny vzorca CV, kde Q predstavu-
Je skupinu vzorca Q2 a Z predstavuje atém dusika, je mozné
vyrobit reakciou izokyandtu vzorca CXXX so substituovanym
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hydrazinom vzorca XXVIII za vzniku intermediarnej zluceniny
vzorca CXXXI. Intermedidrna zluc¢enina vzorca CXXXI sa necha
reagovat s fosgénom alebo tiofosgénom a vzniknuta zlucéenina
vzorca CV, kde Q predstavuje skupinu vzorca Q2, Z predsta-
vuje atém dusika a a3 predstavuje atém kyslika, sa pripadne
podrobi tiondcii. Tdto reakénd sekvencia je ilustrovana v
schéme LXI.

Schéma LXTI

R72NHNHR !
(XXVIII)
R
!

H
R\,N N
N
0]
X Y
(CXXXI)

C(Aq)Clz
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Schéma L X I - pokracovanie

R44
\ 0
N
14
R42,—N7T/N
X" Y
l Tionacia
R41
\ S
R42,_

o

Zlic¢eniny vsSeobecného vzorca CV, kde Q predstavuje
skupinu vzorca Q11, a3 predstavuje atém siry, a4 predstavuje
atém kyslika a Z predstavuje skupinu CH, je mozZné vyrobit
reakciou iéotiokyanétu vzorca CXXXII s aminom vzorca XXV za
vzniku tiomoc¢oviny vzorca CXXXIII, ktord sa v pritomnosti
bazy nechd reagovat s a-halogénkarbonylhalogenidom vzorca

XXVII. Tato reakénd sekvencia je ilustrovand v schéme LXII.
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Schéma LXITI

SCNIl
Y

X
(CXXXII)

%
R NH,

(XXV)
B
11
ST
S
X Y
(CXXXIII)
‘Baza x'cchux?

(XXVII)

(x1 = c1, Br alebo I)
4 N

R .
l .

12
R N\7¢N
S
o X Y

Vychodiskové zludceniny vzorca CV, kde Q predstavuje
skupinu vzorca Q11, a3 predstavuje atém siry, a4 predstavuje
atom kyslika a Z predstavuje atém dusika, je moZné vyrobit
reakciou izotiokyanatu vzorca CXXXII so substituovanym hy-
drazinom vzorca XXVIII za vzniku intermedidrnej zluéeniny
vzorca CXXXIV. Intermedidrna zluicenina vzorca CXXXIV sa
nechd reagovat s fosgénom alebo vhodnym ekvivalentom fosgénu
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v pritomnosti bazy, ako je trietylamin. Tato reak¢na sekven-
cia je ilustrovand v schéme LXIII.

Schéma LXITITI

X Y

(CXXXII)

1 1

R NHNHR?

(XXVIII)

42

g R
R\/
sﬁr]@\
S
X Y

(CXXXIV)

Baza Cocl2

11

0
R4Z\N,N7//N
S
o X Y

Zluéeniny vzorca CV, kde Q predstavuje skupinu
vzorca Q11, a3 a at predstavuju atémy kyslika a Z predsta-
vuje skupinu CH, je moZné vyrobit reakciou izokyandtu vzorca

CXXX s aminom vzorca XXV za vzniku moc¢oviny vzorca CXXXV,
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ktora sa dehydratuje na karbodiimid vzorca CXXXVI. Karbo-
diimid vzorca CXXXVI sa nechd reagovat s a-halogénkarbonyl-
halogenidom vzorca XXVII na halogénamidin vzorca CXXXVII,
ktory sa hydrolyzuje pdsobenim vodne]j kyseliny za vzniku
acylmo&oviny. Acylmo&ovina sa in situ zahrieva, ¢im vznikne
O-acylmodovina vzorca CXXXVIII, ktord sa nechd reagovat s
bazou, ako trietylaminom. TAto reakéna sekvencia je ilu-

strovand v schéme LXIV.

Schéma LXIV

X Y

(CXXX) .

11
R™NH,

(XXV)
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Schéma L X IV - pokracovanie

R44N=C=Ni:1::::l\
Y

X
(CXXXVI)

I
X4€?HX1'
11
R
(XXVII)
v (Xl = Cl, Br alebo I)

(CXXXVII)

1) H,O%
2) A

11 0

x1 0——T==N
44/NH m
R Y

X

R

(CXXXVIII)

lBéza



- 110 -

Schéma LXTIV - pokraCovanie

D=n
s ey

Predmetom vyndlezu sui rovnako intermedidrne zlu-

Geniny, ktoré su uzZitoéné pre pripravu zlucenin vSeobecného
vzorca I. Struktura tychto intermedidrnych zlicenin zodpo-

vedid vseobecnému vzorci CXXXIX

kde

I [ S INPETENE IR SO SO AP S U U SRR S

R

|
A N I

yea

predstavuje skupinu vzorca -NH,, -NCO, -NCS,

-N;, -NHNH,, -NHC(S)NHRYY, -c(o)NHNHRI3, -c(0)H,
-C(0)CH5, -C(0)Co,(alkyl s 1 aZz 4 atémami uhlika),
-c(0)cH,c(0)RY, -c(o)cH, c(a%)o(alkyl s 1 az 4
atémami uhlika), -Coz(alkyl s 1 az 4 atémami
uhlika), -N=c=NR'1l, -NHC(O)NHR'Y, -NHC(S)NRIIHNR!Z,
-N=C(SCH,)NHR'!, -NHCO,(alkyl s 1 aZ 4 atémami
uhlika), -C(Cl)=NOH,

(CXXXIX)

11
RN Y H
X N
Sf ' HO,C NTTS
(0]
alebo qu

H
H C>(NYO R'ﬂ. 0
H.C .

3
H \ ",N\ !
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predstavuje kaZdy nezéavisle atém vodika, atém
halogénu, nitroskupinu, kyanoskupinu, alkyl-
skupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika, halogénalkyl-
skupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika, alkoxyskupinu

s 1 az 4 atémami uhlika, halogénalkoxyskupinu s 1
aZz 4 atémami uhlika alebo skupinu vzorca S(O)mRz;

predstavuje celé ¢islo 0, 1 alebo 2;

predstavuje alkylskupinu s 1 aZz 4 atémami uhlika
alebo halogénalkylskupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika:

predstavuje atém vodika, alkylskupinu s 1 az 6
atémami uhlika, alkoxyalkylskupinu s 2 aZ 12 atémami
uhlika, alkylkarbonylalkylskupinu s 3 aZ 12 atdémami
uhlika, halogénalkylkarbonylalkylskupinu s 3 az 12
atémami uhlika, alkoxykarbonylalkylskupinu s 3 aZ 12
atémami uhlika, halogénalkoxykarbonylalkylskupinu s
3 az 12 atémami uhlika, alkenylskupinu s 3 a2 6
atémami uhlika, alkinylskupinu s 3 aZ 6 atdémami
uhlika,

fenylskupinu, ktord je pripadne substituovana jed-
nym aZ tromi substituentmi zvolenymi zo suboru
zah¥najliceho atém halogénu, alkylskupinu s 1 a3z
4 atémami uhlika, alkoxyskupinu s 1 aZz 4 atdémami
uhlika a halogénalkoxyskupinu s 1 aZ 4 atdémami
uhlika, alebo

benzylskupinu, ktord je pripadne substituovana jed-
nym aZ tromi substituentmi zvolenymi zo siboru
zahfrniajiceho atém halogénu, alkylskupinu s 1 az
4 atémami uhlika, alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atéﬁami
uhlika a halogénalkoxyskupinu s 1 aZ 4 atdémami
uhlika;
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predstavuje atém vodika, alkenylskupinu s 3 aZ 6

atémami uhlika, alkinylskupinu s 3 aZ 6 atdémami

uhlika, kyanoskupinu,

alkylskupinu s 1 aZ 12 atdémami uhlika, ktora je

pripadne substituovand jednym alebo viacerymi
atémami halogénu alebo jednym substituentom
zvolenym zo suboru zahrnajiceho kyanoskupinu,
skupinu vzorca C(0)R?, 0C(0)R>, CH,OC(O)RZ,
OR4, CH20R4 a CR6(OR7)2 alebo jednou fenylsku-
pinou, ktord je pripadne substituovand jednym
aZz tromi substituentmi zvolenymi zo sudboru
zahr¥najuiceho atém halogénu, alkylskupinu s 1
az 4 atémami uhlika, alkoxyskupinu s 1 az 4
atémami uhlika a halogénalkoxyskupinu s 1 aZ 4

atémami uhlika, alebo

fenylskupinu, ktora je pripadne substituovana jed-

nym aZ tromi substituentmi zvolenymi zo suboru
zahrniajuiceho atém halogénu, alkylskupinu s 1 a2
4 atémami uhlika, alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atémani
uhlika a halogénalkoxyskupinu s 1 aZ 4 atdémami
uhlika; '

predstavuje skupinu vzorca ORB, srR® alebo NR9R10;

R4, R® a R® predstavuje kazZdy nezdvisle atém vodika, alkyl-

skupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika alebo halogénalkyl-

skupinu s 1 aZz 4 atémami uhlika;

predstavuje alkylskupinu s 1 azZz 4 atémami uhlika;

predstavuje
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alkylskupinu s 1 aZ 6 atémami uhlika, ktord je pri-
padne substituovand substituentom zvolenym zo
suboru zahrnajliceho alkoxyskupinu s 1 aZz 4 até-
mami uhlika, alkyltioskupinu s 1 az 4 atémami
uhlika, atém halogénu, hydroxyskupinu, cykloalkyl-
skupinu s 3 aZ 6 atémami uhlika, furylskupinu
a fenylskupinu, ktord je pripadne substituovana
jednym alebo viacerymi substituentmi zvolenymi
zo suiboru zahrrajiceho atém halogénu, kyanoskupi-
nu, nitroskupinu, alkylskupinu s 1 aZ 4 atémami
uhlika, halogénalkylskupinu s 1 aZ 4 atdémami
uhlika, alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika
a halogénalkoxyskupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika,

alkenylskupinu s 3 aZ 6 atémami uhlika, ktora je
pripadne substituovand substituentom zvolenym
zo suboru zahrnajiceho alkoxyskupinu s 1 aZ 4
atémami uhlika, atém halogénu, cykloalkylskupinu
s 3 aZ 6 atémami uhlika a fenylskupinu, ktord je
pripadne substituovand jednym alebo viacerymi sub-
stituentmi zvolenymi zo siboru zah¥najiceho atém
halogénu, kyanoskupinu, nitroskupinu, alkylsku-
pinu s 1 aZz 4 atémami uhlika, halogénalkylskupinu
s 1 aZz 4 atémami uhlika, alkoxyskupinu s 1 az 4
atémami uhlika a halogénalkoxyskupinu s 1 aZ 4

atémami uhlika,

.alkinylskupinu s 3 az 6 atémami uhlika, ktora je
pripadne substituovana alkoxyskupinou s 1 az 4
atémami uhlika alebo atémem halogénu; alebo

cykloalkylskupinu s 3 aZ 6 atémami uhlika;

R? a R10 predstavuje kazdy nezavisle viZdy atém vodika,

alkylskupinu s 1 aZ 6 atémami uhlika,
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benzylskupinu, ktora je pripadne substituovana jed-
nym alebo viacerymi substituentmi zvolenymi zo
siboru zahrnajticeho atém halogénu, kyanoskupinu,
nitroskupinu, alkylskupinu s 1 az 4 atémami
uhlika, halogénalkylskupinu s 1 aZz 4 atémami
uhlika, alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika
a halogénalkoxyskupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika,

alebo

fenylskupinu, ktord je pripadne substituovana jed-
nym alebo viacerymi substituentmi zvolenymi zo
stiboru zahrnajiceho atém halogénu, kyanoskupinu,
nitroskupinu, alkylskupinu s 1 aZ 4 atdmami
uhlika, halogénalkylskupinu s 1 aZ 4 atémami
uhlika, alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika
a halogénalkoxyskupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika;

Rll R12

a predstavuje nezavisle vidy

atém vodika,

alkylskupinu s 1 aZ 6 atémami uhlika, ktora je
pripadne substituovanid jednym alebo viacerymi
atémami halogénu, alebo

cykioalkylskupinu s 3 az 6 atémami uhlika, ktora je
pripadne substituovand jednym alebo viacerymi
atémami halogénu, a dalej

r11 a Rr12 dohromady s atémami, ku ktorym su pripojené, pred-
stavuji Stvor- aZ sedem¢lenny nasyteny alebo nena-
syteny kruh, ktory je pripadne preruseny atdémom
kyslika, S(0), alebo atémom dusika a ktory je ﬁri—
padne substituovany jednou aZ tromi metylskupinami

alebo jednym alebo viacerymi atémami halogénu;
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predstavuje atém vodika, alkylskupinu s 1 az 3
atémami uhlika alebo halogénalkylskupinu s 1 aZ 3

atémami uhlika:;

A, Al, a2 a a3 predstavuje nezivisle vidy atém kyslika

alebo siry; a

predstavuje celé ¢islo 0, 1 alebo 2.

Prednost sa venuje intermedidrnym zldcenindm vzorca

CXXXIX, kde

predstavuje skupinu -NH,, -NCO, -NCS, -N,, -NHNH,,
_NHC(S)NHRYY, -NHC(0)NHR!!, -NHC(s)NRIINHR1Z alebo
-N=C=NR1!;

predstavuje atém vodika alebo halogénu;

predstavuje atém vodika, atém halogénu, nitro-

skupinu alebo kyanoskupinu;

predstavuje atém vodika, alkylskupinu s 1 aZ 4 até-
mami uhlika, alkoxymetylskupinu s 1 az 4 atémami
uhlika v alkoxylovej casti, alkoxykarbonylmetyl-
skupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika v alkoxylove]j
éasti, alkenylskupinu s 3 az 6 atémami uhlika alebo

alkinylskupinu s 3 aZ 6 atémami uhlika;

predstavuje atém vodika, alkenylskupinu s 3 az 6

atémami uhlika, alkinylskupinu s 3 aZ 6 atémami uhlika

alebo alkylskupinu s 1 aZ 6 atémami uhlika, ktora je

pripadne substituovand jednou skupinou C02R8;

predstavuje alkylskupinu s 1 aZz 6 atémami uhlika;
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r11 a r12 predstavuje nezavisle vidy atém vodika alebo

alkylskupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika, alebo rl1

a R12 dohromady s atémami, ku ktorym si pripojené,
tvoria kruh, v ktorom zoskupenie r11g12
alkylénskupinu s 2 aZ 5 atémami uhlika, ktora je

predstavuje

pripadne prerusSend zvy$kom S(0), a ktora je pri-
padne substituovand jednou azZ tromi metylskupinami
alebo jednym alebo viacerymi atémami halogénu;

A, al a a2 predstavuje kazdy atém kyslika; a

predstavuje celé ¢islo 0, 1 alebo 2.

Vagésia prednost sa venuje intermedidrnym zlG&eninam

podla vyndlezu vSeobecného vzorca CXXXIX,

kde

predstavuje skupinu -NH,, -NCO, -NCS, -NHC(S)NHR11
alebo ~NHC(O)NHR1L; '

predstavuje kazdy nezadvisle atém vodika, fludru

alebo chléru;

predstavuje atém vodika, alkylskupinu s 1 az 4
atémami uhlika, alkoxymetylskupinu s 1 aZ 4 ato-
mami uhlika v alkoxylovej c¢asti, alkoxykarbonyl-
metylskupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika v alkoxylovej
éasti, alylskupinu alebo propargylskupinu;

predstavuje atém vodika, alylskupinu, propargyl-
skupinu alebo alkylskupinu s 1 aZ 4 atdémami uhfika,
ktorad je pripadne substituovana jednou skupinou
co,r®;
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predstavuje alkylskupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika;

predstavuje atém vodika alebo alkylskupinu s 1 aZ 4

atémami uhlika; a

A, al a a2 predstavuje kazdy atém kyslika.

Predmetom vyndlezu s tieZ intermedidrne zldceniny

véeobecného vzorca CXL

kde

Tl

1
R4
A3
n_
R

N !
7 ﬁ (CXL)

Y

predstavuje skupinu NO,, NH, alebo -NHC(A)NHR;

A, a3 a at predstavuje kaZdy nezdvisle atém kyslika alebo

siry;

predstavuje kaZdy nezavisle atém vodika, atém
halogénu, nitroskupinu, kyanoskupinu, alkyl-
skupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika, halogénalkyl-
skupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika, alkoxyskupinu

s 1 aZz 4 atémami uhlika, halogénalkoxyskupinu s 1

aZ 4 atémami uhlika alebo skupinu vzorca S(O)mRz;

predstavuje celé ¢islo 0, 1 alebo 2;

predstavuje alkylskupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika
alebo halogénalkylskupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika;

SR TP S SR




- 118 -

R predstavuje atém vodika, alkylskupinu s 1 az 6
atémami uhlika, alkoxyalkylskupinu s 2 aZ 12 atémami
uhlika, alkylkarbonylalkylskupinu s 3 az 12 atémami
uhlika, halogénalkylkarbonylalkylskupinu s 3 az 12
atémami uhlika, alkoxykarbonylalkylskupinu s 3 az 12
atémami uhlika, halogénalkoxykarbonylalkylskupinu
s 3 az 12 atémami uhlika, alkenylskupinu s 3 az 6
atémami uhlika, alkinylskupinu s 3 aZ 6 atdmami
uhlika,

fenylskupinu, ktord je pripadne substituovana jed-
nym aZ tromi substituentmi zvolenymi zo suboru
‘ zah¥najliceho atém halogénu, alkylskupinu s 1 az
4 atémami uhlika, alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atdémami
uhlika a halogénalkoxyskupinu s 1 az 4 atdémami
uhlika, alebo

benzylskupinu, ktord je pripadne substituovana jed-
nym aZ tromi substituentmi zvolenymi zo suboru
zah¥fajiceho atém halogénu, alkylskupinu s 1 azZ
4 atémami uhlika, alkoxyskupinu s 1 az 4 atdmami
uhlika a halogénalkoxyskupinu s 1 aZz 4 atdémami
uhlika;

d’ Rl a r1Z predstavuje nezavisle vidy
atém vodika,

alkylskupinu s 1 aZ 6 atémami uhlika, ktora je
pripadne substituovand jednym alebo viacerymi

atémami halogénu, alebo

cykloalkylskupinu s 3 aZ 6 atémami uhlika, ktora je
pripadne substituovana jednym alebo viacerymi

atémami halogénu, a dalej tiez
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RY1 a Rr12 dohromady s atémami, ku ktorym sua pripojené, pred-

obecného

stavujui Stvor- aZ sedem¢lenny nasyteny alebo nena-
syteny kruh, ktory je pripadne preruseny atémom
kyslika, S(0), alebo atémom dusika a ktory je pri-
padne substituovany jednou aZ tromi metylskupinami
alebo jednym alebo viacerymi atémami halogénu; a

predstavuje celé éislo 0, 1 alebo 2. -

Prednost sa venuje intermedidrnym zlucenindm vse-

vzorca CXL, kde
predstavuje skupinu NO,, NH, alebo ~-NHC(O)NHR;
predstavuje kazdy atém kyslika;

predstavuje kaZdy nezavisle atém vodika alebo atém

halogénu;

predstavuje alkylskupinu s 1 aZ 6 atdémami uhlika,
alkenylskupinu s 3 aZ 6 atémami uhlika alebo alki-

nylskupinu s 3 aZ 6 atémami uhlika;

Rl a Rr12 dohromady s atémami, ku ktorym si pripojené, tvoria

kruh, v ktorom zoskupenie r11r12 predstavuje alky-
lénskupinu s 2 aZ 5 atémami uhlika, ktora je pri-
padne prerusena zvyskom S(O),. a ktora je pripadne
substituovand jednou az tromi metylskupinami alebo
jednym alebo viacerymi atémami halogénu, alebo
r11gl2 predstavuje skupinu —CR18=CR19-CR20=CR21—,
kde R18, R19, R20 a r% predstavuje kaZdy neza-
visle atém vodika, atém halogénu alebo metylsku-

pinu; a

predstavuje celé ¢islo 0, 1 alebo 2.

el e oo e s e s e e el L et b eyt gra T ST 0
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Viésia prednost sa venuje intermedidrnym zldceninam

vSeobecného vzorca CXL, kde
7l predstavuje skupinu NO,, NH, alebo -NHC(O)NHR;

a3 a at predstavuje kazdy atém kyslika;

X predstavuje atém fludéru alebo chléru;
Y predstavuje atém chldru;
R predstavuje alkylskupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika,

alylskupinu alebo propargylskupinu; a

r1l 5 gr12 dohromady s atémami, ku ktorym sui pripojené, tvoria
kruh, v ktorom zoskupenie r11g12 predstavuje butylén-
skupinu, ktord je pripadne substituovand jednou az

tromi metylskupinami.

zliceniny v&eobecného vzorca I podla tohto vynalezu
si Uéinnymi herbicidnymi ¢inidlami, ktora su uZitocéné pre
potladovanie celého radu neZiadicich druhov rastlin. Tieto
zliéeniny su Géinné pre potladovanie burinovych rastlin ako
v suchej, tak zamokrenej pdéde. Su tieZ uzitocné ako vodné
herbicidy. Zludeniny podla vyndlezu sa mézu aplikovat na
listy, pdédu alebo do vody obsahujicej semend alebo iné roz-
mnoZovacie orgény nezZiadicich druhov rastlin, ako sui odnoiZe,
hluzy alebo rhizémy, v ddvke v rozmedzi asi od 0,016 do asi
4,0 kg/ha a prednostne od asi 0,032 do asi 2,0 kg/ha.

Zliceniny podla vyndlezu vseobecného vzorca I sa
najlepsie hodia pre pouzZitie ako Sirokospektralne herbicidy,
najmd pri postemergentnej aplikdcii na miesto, na ktorom sa

mé& potladenie buriny dosiahnut. Uréité zludceniny podla
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vyndlezu su vSak selektivne. Niektoré z nich s napriklad
selektivne pri aplikacii v kulturach takych plodin, ako je

séja, ryZa a Kukurica.

z1ltéeniny podla vyndlezu sice Uéinne potladuju
neiiadice druhy rastlin, i ked sa pouZivajui samotné, ale
mésu sa tieZ pri pouziti kombinovat s inymi biologickymi

chemikdliami, vratane inych herbicidov.

z1lt&eniny véeobecného vzorca I podla tohto vyndlezu
je moZné aplikovat na plodiny v podobe pevného alebo kvapal-
ného herbicidneho prostriedku obsahujiceho herbicidne uéin-
né mnozstvo zldi&eniny vseobecného vzorca I, ktoré je disper-
gované alebo rozpustené v inertnom pevnom alebo kvapalnom
agronomicky vhodnom nosiéi. Prostriedky podla vyndlezu je

moZné aplikovat preemergentne alebo postemergentne.

S vyhodou je mozZné zluceniny vSeobecného vzorca I
spracovavat na emulgovatelné koncentraty, namdcatelné présky,

granuldrne prostriedky, tekuté koncentraty apod.

Vyndlez je bliZSie objasneny v nasledujicich pri-
kladoch rozpracovania. Tieto priklady majd vyhradne ilu-
strativny vyznam a v Ziadnom ohlade rozsah vyndlezu neobme-
dzujd. Pre rozsah ochrany su rozhodujice pripojené patentové

naroky.

Skratkou NMR sa oznaduje nukledrna magneticka

rezonancnd spektroskopia.
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Priklady rozpracovania vyndlezu

Priklad 1

Priprava 1-(2-chldér-4-fluérfenyl)-3-metylmoCoviny

CONH2
/J::::[: + NaOCl + NaOH + CH3NH2
F Cl

7mes 50% roztoku hydroxidu sodného (28 g, 0,35 mol)
a 5% roztoku chlérnanu sodného (226 ml) sa pri 0°C prida
k zmesi 2'-chlér-4'-fluérbenzamidu (50 g, 0,288 mol) v meta-
nole. Po dokonéeni pridavku sa k zmesi pri 0°C prida 55 ml
40% roztoku metylaminu. Vyslednd reakénd zmes sa 6 hodin za
miegania zahrieva na 55°C, ochladi na teplotu miestnosti
a prefiltruje. zZiskand pevna latka sa premyje postupne vodou
a hexanmi a vysusi na vzduchu. Ziska sa zlicCenina uvedena
v nadpise vo forme bielej pevnej latky (30 g) s teplotou to-
penia 174 aZ 178°C.

V podstate rovnakym postupom, ale pri pouZiti 2',4'-
dichlérbenzamidu namiesto 2'-chlér-4'-fludrbenzamidu, sa
ziska 1-(2,4-dichlérfenyl)-3-metylmoéovina vo forme bézove]

pevnej latky.
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Priklad 2

Priprava 1-(2,4-difludérfenyl)-3-metylmocoviny

NH ' H H
2 N NGO
+ CH,NCO — N cH,
F : 0
F F

F

Metylizokyanat (9,6 g, 10 ml, 0,174 mol) sa prida
k roztoku 2,4-difluéranilinu (15 g, 0,116 mol) v toluéne.
Reak&na zmes sa mieSa 1 hodinu a potom sa z nej filtraciou
oddeli pevna latka. TAto pevna latka sa premyje hexanmi a
vysuSi na vzduchu. Ziska sa zlu€enina uvedena v nadpise vo
forme Spinavo bielej pevnej latky s teplotou topenia 182 aiZ
183°C.

V podstate rovnakym spdésobom, ale pri pouziti vhodne

substituovaného anilinu, sa vyrobia nasledujice zluceniny:

t.t. (°C
229-232
Cl -

=
o
[\®]

Mo e
I
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Priklad 3

Priprava 1-(2-chlér-4-fluérfenyl)-3-metyl-s-triazin-2,4,6-
(1H,3H,5H)-triénu

G,

H H ' 0] N o)
e : Y Y
/@E 3 4+ cicNco ——s N\n/NH
0
F Cl o
F Cl

N-(Chlérkarbonyl)izokyanat (18,97 g, 0,180 mol)
sa prida k zmesi 1-(2-chlér-4-fluérfenyl)-3-metylmocoviny
(29,2 g, 0,144 mol) v toluéne. Reaké¢nd zmes sa miesa 90
mindt a prefiltruje. Ziska sa 32,1 g zluceniny uvedenej
v nadpise vo forme bielej pevnej latky s teplotou topenia
225 az 228°C.

V podstate rovnakym spésobom, ale pri pouZiti vhodne

substituovanej modoviny sa vyrobia nasledujuce zluceniny:

u X Y t.t. (°C
H F F 242-245
H cl cl 200-204
NO, H F 180-183

e @ e prebpgm g ey NPT AR a3 e e 5o 8 Y 4% 08 S s e e\ masp et 4T T e
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Priklad 4

Priprava 1—(2-chlér-4-fluér—s—nitrofenyl)-3-mety1-s-tri~
azin-2,4,6(1H,3H,5H)-trionu

OY;{\(O _ ) oYr:!:(o

N_-NH  LuNO, —— O.N N NH
3 2
N N
0 o
Cl : F Cl

Kyselina dusi¢nd (70%, 8,3 ml, 0,131 mol) sa prida
k roztoku 1-(2-chlér-4-fluérfenyl)-3-metyl-s-triazin-2,4,6-
(1H,3H,5H)-triénu (32,4 g, 0,119 mol) v koncentrovanej kyse-
line sirovej, pricom sa teplota reakcnej zmesi udrzuje pod
10°C. Po dokonceni pridavku sa reakéna zmes mieSa 30 minit
pri teplote miestnosti, ochladi na 10°C a zriedi ladovou
vodou. Vzniknutd vodnd zmes sa prefiltruje a oddelend pevna
latka sa premyje vodou a vysusi na vzduchu. Ziska sa 28,5 g
zli&eniny uvedenej v nadpise vo forme bielej pevne]j latky

“ s teplotou topenia 135 azZz 139°C.

V postate rovnakym spdésobom, ale pri pouziti vhodne
substituovaného 1-fenyl-3-metyl-s-triazin-2,4,6(1H,3H,5H)-

triénu sa ziskajui nasledujice zluiéeniny:

.
N T A A AT e e e T e et
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X Y t.t. (°C
F F 100-120
Cl Cl 220-222

Priklad 5

Priprava 1-(5-amino-2-chlér-4-fluérfenyl)-3-metyl-s-tri-
azin-2,4,6(1H,3H,5H)-triénu

zmes 1-(2-chlér-4-fludr-5-nitrofenyl)-3-metyl-s-
triazin-2,4,6(1H,3H,5H)-triénu (28,5 g, 0,09 mol) a 5%
platiny na aktivnom uhli (1 g) v etylacetdte sa hydrogenuje
za tlaku 378 KkPa aZ do skonCenia absorpcie vodika. Reakéna
zmes sa potom prefiltruje a filtrat sa skoncentruje pri
zniZenom tlaku. Ziska sa zluicenina uvedena v nadpise vo-
forme bielej pevnej latky s teplotou topenia 244 aZ 245°C.
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V podstate rovnakym spdsobom, ale pri pouzZiti
vhodne substituovaného l-nitrofenyl-3-metyl-s-triazin-
2,4,6-(1H,3H,5H)-triénu sa vyrobia nasledujice zliceniny:

oy
OYN o)

0O
X Y

X Y t.t.(°C

¢ F F 194-196
c1 cl 145-151
H F

Priklad 6

Priprava 1-[4-chldér-2~fludér-5-(hexahydro-3-metyl)-2,4,6-
trioxo-s-triazin-1-yl)fenyl]l-1l-cyklohexén-1,2-dikarboximidu

o)
1H3 o
DA
. . + l 0
‘ HZNﬁNYNH
0 o)
F Ccl
<|:H3
— 7YY
N N NH
o A :
o)
F cl
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zmes 1-(5-amino-2-chlér-4-fluérfenyl)-3-metyl-s-
triazin-2,4,6(1H,3H,5H)-triénu (23,49, 0,0816 mol) a an-
hydridu 3,4,5,6-tetrahydroftalovej kyseliny (13,04 g, 00,0857
mol) v ladovej kyseline octovej sa miesSa 8 hodin pri 100°C,
ochladi na 25°C a naleje do vody. Vyslednd vodna zmes sa
prefiltruje a oddelena pevnd latka sa premyje vodou a vysusi
za vakua. Ziska sa zludéenina uvedend v nadpise (22,5 g) vo

forme béiovej pevnej latky s teplotou topenia 154 az 165°C.

V podstate rovnakym spdésobom, ale pri pouziti
vhodne substituovaného 1-(aminofenyl)-3-metyl-s-triazin-
2,4,6-(1H,3H,5H)-triénu sa vyrobia nasledujice zluic¢eniny:

X Y t.t.(°C
F F 135-150
c1 cl 125-135

o
]
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Priklad 7

Priprava terc.butyl-3-[2-chlér-5-(1-cyklohexén-1,2-dikarbox-
imido)-4—flu6rfeny1]tetrahydro-s-metyl-z,4,6-trioxo—s—tri—
azin-1(2H)-acetatu
Gy

e oYY

N NTNH + BrCH,CO,C(CH,); + K,CO,
o
o
Cl

(o)

F
i
o) N _.0
/ o Y \(
—_—
N N NJ
\n/ CH,CO,C(CH,) 4
o (0]
F cl

7mes 1-[4-chlér-2-fludr-5-(hexahydro-3-metyl)-2,4,6-

trioxo-s-triazin-1-yl)fenyl]-1-cyklohexén~1,2-dikarboximidu
(8 g, 0,0199 mol) a uhli¢itanu draselného (4,13 g, 0,0299
mol) v N,N-dimetylformamide sa zmiesa s terc.butylbrémaceta-
tom (5,82 g, 0,0299 mol). Vzniknutd zmes sa miesSa 18 hodin
pri teplote miestnosti a naleje do vody. Vodna zmes sa pre-
filtruje a oddelend pevnd latka sa premyje vodou a vysus$i

na vzduchu. Ziska sa 6,13 g zluiceniny uvedenej v nadpise vo
forme bielej pevnej l4atky s teplotou topenia 105 az 115°C.

V podstate rovnakym spésobom, ale pri pouziti vhodne
substituovaného 1-[5-(hexahydro-3-metyl-2,4,6-trioxo-s~tri-
azin-1-yl)fenyl]-1l-cyklohexén-1,2-dikarboximidu a vhodného

alkylaéného ¢inidla sa ziskajdi nasledujice zliceniny:



<

cl

Cl

119

Ccl

Cl

Cl

Cl

Ccl
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CH,CO,CH3
CH,CO,CH3
CH,CO,C(CH3) 3
CH,CO,CH3
CH,CO,CH3
CH,CH=CH,

CH,C=CH

t.t.(°C

100-115

95-110

95-100

120-125

110-120

91-106

105-122
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priklad 8

Priprava 3-[2-ch16r-5—(1-cyklohexén-1,2—dikarboximido)-4-
fluérfenyl]tetrahydro-s-metyl-z,4,6—trioxo—s-triazin-1(2H)—
octove]j kyseliny

Gt
° Y

/4
N N N
N
(o) KI\H/ CH2C02C(CH3)3 + CF3C02H
(o)
Cl

F
ot
0] 0] N (0]
N

/ .
N N
N
N New,con
0 o 2772
F cl

Roztok terc.butyl-3-[2-chlér-5-(1-cyklohexén-1,2-
dikarboximido)-4-fluérfenyl Jtetrahydro-5-metyl-2,4,6-tri-
oxo-s—-triazin-1(2H)-acetatu (5,92 g, 0,011 mol) v trifludr-
octovej kyseline sa 2 hodiny zahrieva k spatnému toku,
ochladi na teplotu miestnosti a skoncentruje pri zniZenom
tlaku. Jantdrovo zafarbeny Zivicovy zvysok sa rozpusti v
étere a vysledny roztok sa skoncentruje pri zniZenom tlaku.
Ziska sa zldéenina uvedend v nadpise (3,62 g) vo forme Zltej

pevné latky s teplotou topenia 75 az 80°C.
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Priklad 9

Priprava izopropyl-3-[2-chlér-5-(1-cyklohexén-1,2-dikarbox-
imido)-4~fluérfenyl Jtetrahydro-5-metyl-2,4,6-trioxo-s-tri-
azin-1(2H)-acetatu

3
&
N\

Z .
N N

o CH,C '
jg[ o 202 T ICH(CH;), + K,CO,
F Cl

CH,

O (o] N
. QT/ )

7
N N \Ii
YO0
F Clo

Roztok 3-[2-chlér-5-(1l-cyklohexén-1,2-dikarboximido)-
4-fludrfenyl]tetrahydro-5-metyl-2,4,6-trioxo-s~-triazin-1(2H)- .
octovej kyseliny (1,5 g, 3,13 mmol) v N,N-dimetylformamidu
sa zmiesa s 2-jédpropdnom (0,849 g, 5 mmol) a uhlic¢itanom
draselnym (0,69 g, 5 mmol). Vzniknutd zmes sa mieSa cez noc

CH
]

0]

CH,CO,CH (CH,),

pri teplote miestnosti a naleje do vody. Vodnd zmes sa pre-
filtruje a oddelend pevnd latka sa vysu$i na vzduchu. Ziska
sa zlucenina uvedend v nadpise (0,6 g) vo forme bézZovej
pevnej latky s teplotou topenia 100 aZ 130°C.
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Priklad 10

Priprava etylesteru N—[(4-flu6r-3—nitrofeny1)karbamoyl]—
glycinu

02N NCO
+ NﬁZCH2C02CH2CH3' HCl +

F

H H
O.N No _No
2 Y CH,CO,CH,CH,
N(CH,CH)); — S
F

Roztok 4-fludr-3-nitrofenylizokyandtu (10 g, 0,055
mol) v bezvodom tetrahydrofurdne sa ochladi na 0°C a zmiesa
s hydrochloridom etylesteru glycinu (7,7 g, 0,055 mol).
Vyslednd zmes sa zmieSa s trietylaminom (5,56 g, 0,055 mol),
pric¢om sa teplota reakénej zmesi udrZuje pod 10°C. Reakc¢na
zmes sa mies$a 1 hodinu pri teplote miestnosti a naleje do
vody. Vodna zmes sa extrahuje éterom. Spojené organické
extrakty sa premyjui postupne 1N kyselinou chlorovodikovou
a roztokom chloridu sodného, vysusia bezvodym siranom hore-
¢énatym a skoncentrujui pri zniZenom tlaku. Pevny zvySok sa
vysusi na vzduchu. Ziska sa zllcenina uvedend v nadpise
(8,8 g) vo forme Zltej pevnej latky s teplotou topenia 115
az 120°C.
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Priklad 11

Priprava etylesteru N-[ (3-amino-4-fludérfenyl)karbamoyl]-

glycinu

' H H
C O.N N_ _N
2 j]/ SCH,CO,CH,CH; + Pt/C + H,

o .

F
H H
H,N N_ _No
U \ﬂ/ CH,CO,CH,CH,
0
F

Zmes etylesteru N-[ (4-fluér-3-nitrofenyl)karba-
moyllglycinu (8 g, 0,029 mol) a 5% platiny na aktivnom uhli
(0,5 g) v etylacetdte sa hydrogenuje za tlaku 343,5 kPa az
do skoncenia absorpcie vodika. Reakéna zmes sa potom prefil-
truje a chladi v ladovom kupeli, kym nevznikne pevna latka.
Pevna latka sa zhromaZdi filtrdciou a vysus$i na vzduchu. Ziska
sa zluiéenina uvedend v nadpise (4,5 g) vo forme biele]j pevnej
latky s teplotou topenia 152 aZ 153°C.
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Priklad 1 2

Priprava etylesteru {N-[3-(1-cyklohexén-1,2-dikarboximido)-4-
fludérfenyl]karbamoyl)glycinu

0

H H
HN N _No
2
jij A CH,CO,CH,CHy | o
(o}
F

o

0
"/
N H H
—_— No _No
d \ﬂ/ CH,CO,CH,CH,
o
F

Roztok etylesteru N-[(3-amino-4-fludérfenyl)karba-
moyl]glycinu (4 g, 0,0157 mol) v kyseline octovej sa zmiesa s
anhydridom 3,4,5,6-tetrahydroftalovej kyseliny (2,43 g, 0,016
mol). Vzniknutd zmes sa 8 hodin zahrieva na 100°C, ochladi na
teplotu miestnosti a naleje do vody. Vodna zmes sa prefiltru-
je a oddelend pevnad latka sa prekrystalizuje zo zmesi etyl-
acetdtu a hexdnov. Ziska sa zlucenina uvedend v nadpise vo

forme Zltej pevnej latky s teplotou topenia 72 aZ 82°C.
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Priklad 13

Priprava ety1—3—[3-(1—cyklohexén-1,2-dikarboximido)-4-
fluérfenyl]tetrahydro-z,4,6-trioxo—s-triazin—1(2H)—acetétu

0

7 H H . o)
N N No I
K)/ \r( CH,CO,CH,CH, + CICNCO
0
0
F )

?H2C02CH2CH3
NH

/
————— N N
o)
F

O

Roztok etylesteru {N-[3-(1-cyklohexén-1,2-dikar-
boximido)-4-fludrfenyl Jkarbamoyl}glycinu (2,45 g, 6,3 mmol)
v toluéne sa zmiega s N-(chlérkarbonyl)izokyandtom (0,77 g,
7,3 mmol). Vysledna zmes sa mieSa 12 hodin pri 60°C a skon-
centruje pri znizZenom tlaku. Pevny zvysSok sa 24 hodin susi
za vakua pri 85°C. Ziska sa 2,13 g zliCeniny uvedenej v nad-
pise vo forme Zltej pevnej latky s teplotou topenia 135 az
150°C.
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Priklad 14

Priprava l-terc.butyletylesteru 5-[3-(1-cyklohexén-1, 2~
dikarboximido)-4-flu6rfeny1]dihydro-z,4,6-trioxo—s—triazin—
1,3(2H,4H)-dioctove]j kyseliny

CIIH2C02CH2CH3
TN
NH

/4
N N
o
0
F
?HZCOZCHZCH3

7 0 O<§r,N\7§;O

- N NN«
K U \[r CH,CO,C(CH,) ,
0 .
F

Terc.butylbrémacetidt (0,689 g, 3,5 mmol) a uhlici-
tan draselny (0,484 g, 3,5 mmol) sa oddelene pridaju k roz-
toku etyl-3-[3-(1-cyklohexén-1,2-dikarboximido)-4~fludr-
fenyl]tetrahydro—z,4,6—trioxo-s—triazin—1(2H)—acetétu
(1,35 g, 2,9 mmol) v N,N-dimetylformamide. ReakCna zmes sa
mie$a 18 hodin pri teplote miestnosti, naleje do vody a vodnéa
zmes sa extrahuje éterom. Organické extrakty sa spoja, pre-
myjui roztokom chloridu sodného, vysusia bezvodym siranom

horeénatym a skoncentruji pri zniZenom tlaku. Ziska sa 0,8 g

+
BrCH,CO,C(CH,); + K,CO,

z1lG&eniny uvedenej v nadpise vo forme jantdrovo zafarbenej

pevnej latky s teplotou topenia 95 az 105°C.
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Priklad 15

Priprava izopropyl-3-(2-ch16r-4-fluérfenyl)tetrahydro-s-metyl-
2,4,6-trioxo-s-triazin-1(2H)-acetatu

/@ENTNH + BrCH,CO,CH(CH,), + K,CO,
0
F cl
N
N
1 CH,CO,CH(CH,),
F cl

Zzmes 1-(2-chlér-4-fludérfenyl)-3-metyl-s-triazin-
2,4,6(1H,3H,5H)-triénu (40,9 g, 0,150 mol), uhlic¢itanu dra-
selného (31,1 g, 0,225 mol) a izopropylbrémacetatu (29,1 ml,
0,225 mol) v N,N-dimetylformamide sa miesa 2 hodiny pri
teplote miestnosti a naleje do vody. Vodnd zmes sa extrahuje
etylacetdtom. Organické extrakty sa premyju postupne vodou
a roztokom chloridu sodného, vysusia bezvodym siranom horec-
antym a skoncentruju pri zniZenom tlaku. Olejovity zvysok sa
podrobi flash chromatografii na stipci silikagélu pri pouziti
0 aZ 10% éteru v metylénchloride, ako eluéného ¢inidla. Ziska
sa zlddenina uvedenad v nadpise (51,5 g) vo forme bielej pev-

nej latky s teplotou topenia 127 aZ 128°C.
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Ppriklad 16

Priprava 3-(2-chlér-4-fluér-5-nitrofenyl)tetrahydro-5-metyl-
2,4,6-trioxo-s-triazin-1(2H)~octove]j kyseliny

CHy

Y
NN :
CH,CO,CH(CHy), + HNo,
o
F 1
e
Y
N
\

B
O,N N

o CHZCOZH
F C

1

Roztok izopropyl-3-(2-chlér-4-fludrfenyl)tetrahydro-
5—metyl-2,4,6—tpioxo—s-triazin-1(2H)—acetétu (48,7 g, 0,0508
mol) v koncentrovanej kyseline sirovej sa ochladi na 0°C
a zmieSa s 90% kyselinou dusiénou (2,6 ml). Vzniknutd zmes
sa mie&a cez noc pri teplote miestnosti, zmieSa s 90% kyse-
linou dusiénou (1,0 ml), miesa 4 hodiny, zmieSa s dalsim
mnoZstvom 90% kyseliny dusicénej (2,0 ml), mieSa cez noc pri
teplote miestnosti, zmiesa s 90% kyselinou dusicnou (1,0
ml), mieSa 1 hodinu a naleje na lad. Vodny roztok sa prefil-
truje, oddelena pevnd latka sa rozpusti v étere, vysusSi si-
ranom horeénatym a skoncentruje pri zniZenom tlaku. Ziska sa
zluGenina uvedend v nadpise vo forme Zltej peny, ktora sa

identifikuje NMR spektrdlnou analyzou.
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Priklad 17

Priprava izopropyl-3-(2-ch16r—4-flu6r-5—nitrofenyl)tetra—
hydro—S-metyl-Z,4,6—trioxo-s-triazin-1(2H)—acetétu

ON N\rrN\ )
I CH,CO,H + H,S0, + (CH,),CHOH
F cl

c*,

OQT/N\TQO

O.N N _N
2 ~
] I)i T CH,CO,CH(CH;),
(0]
F cl

Roztok 3-(2-chlér-4-fludr-5-nitrofenyl)tetrahydro-
5-metyl-2,4,6-trioxo-s-triazin-1(2H)-octove]j kyseliny (43,6
g, 0,105 mol) a koncentrovanej kyseliny sirovej (25 ml) v
2-propanolu (300 ml) sa 12 hodin zahrieva k spatnému toku,
ochladi na teplotu miestnosti a prefiltruje. Oddelend pevna

latka sa vysu$i. Ziska sa zlucenina uvedend v nadpise Vo
forme Spinavo bielej pevnej léatky, ktord sa identifikuje NMR
spektrdlnou analyzou. Filtrat sa scasti skoncentruje pri
zniZenom tlaku a naleje na lad. Vzniknutd vodnad zmes sa
extrahuje etylacetdtom. Organické extrakty sa vysusia bez-
vodym siranom horeénatym a skoncentruju pri zniZenom tlaku.
OranZovy olejovity zvysok sa podrobi flash chromatografii

na stipci silikagélu pri pouziti 2,5 aZ 5% éteru v metylén-—
chloride, ako eluéného éinidla. Ziska sa dal$ia frakecia =

zld&eniny uvedenej v nadpise vo forme zltej peny.
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Priklad 18

Priprava izopropyl-3-(5—amino-2—ch16r-4—fluérfenyl)tetra-
hydro—S-metyl-z,4,6—trioxo-s-triazin-1(2H)-acetétu

THs
Oa N0
O.N N N
2 N
Ij[ \g/ CH,CO,CH(CHj), + Pt/C + Hy
F cl

e,
N<

H,N N
. 2 \ﬂ/ CH,CO,CH(CH,) ,
0
F c1

7zmes izopropyl-3-(2-chlér-4-fludr-5-nitrofenyl)-
tetrahydro-5-metyl-2,4,6-trioxo-s-triazin-1(2H)-acetatu
(34,8 g, 0,0835 mol) a 5% platiny na aktivnom uhli (3,48 g)
v etylacetate sa hydrogenuje aZ do absorpcie asi 618 kPa
vodika. Reakénd zmes sa prefiltruje a filtrat sa skoncen-
truje pri zniZenom tlaku. ZvySok vo forme peny sa chro-
matografuje na stipci silikagélu pri pouziti 10 az 20%
éteru v metylénchloride, ako eluc¢ného ¢inidla. Ziska sa
21t4 pena, ktord obsahuje dve zluceniny. Zmes peny a 5%
platiny na uhliku (3,5 g) v etylacetdte sa hydrogenuje az
do absorpcie 34,35 kPa vodika. Reakéna zmes sa potom prefil-
truje a filtradt sa skoncentruje pri zniZenom tlaku. Ziska sa
zlic¢enina uvedend v nadpise vo forme Zltej peny, ktora sa

identifikuje NMR spektrdlnou analyzou.
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Priklad 109

Priprava izopropy1—3—(2-ch16r—4-f1u6r-5—izokyanatofenyl)-
tetrahydro-s-metyl-z,4,6-trioxo-s—triazin-1(2H)—acetétu

o) N (o)
Y'Y :
H N .
! s A
' 5 Cl-12C02CH(CI-13)2 + 1 c1
F Cl

o,
OYN o

0=C=N N N
- j@[ Y “CH,CO,CH (CH,),
0
F cl

zmes izopropyl-3-(5-amino-2-chlér-4-fluérfenyl)-
tetrahydro—s-metyl—z,4,6-trioxo—s—triazin—1(2H)—acetétu
(4,0 g, 0,0103 mol) v toluéne sa zmieSa s 1,93M roztokom
fosgénu v toluéne (19 ml). Vzniknutd zmes sa 3 hodiny varil
pod spatnym chladiéom, ochladi, séasti skoncentruje pri
zniZenom tlaku, zriedi toluénom, séasti skoncentruje pri
zniZenom tlaku, zriedi toluénom a skoncentruje pri zniZenom
tlaku. Ziska sa zldéenina uvedena v nadpise vo forme Zltej
peny, ktord sa identifikuje 1 NMR spektrdlnou analyzou.
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Priklad 20

Priprava etyl-3-tiomorfolinkarboxylatu
Br

HSCHZCHZNHZ + BrCH2CHC02CH2CH3 + N(CHZCH3)3

— Q

Teply roztok 2-aminoetédntiolu (10,0 g, 0,130 mol)
a trietylaminu (36 ml, 0,260 mol) v chloroformu sa prida
behom 5 minit k roztoku etyl-2,3-dibrémpropionatu (33,9 g,
0,130 mol) v zmesi chloroformu a toluénu v pomeré i:1,6.
Reak¢énd zmes sa miega 2,5 hodiny pri teplote miestnosti,
prefiltruje a filtrdt sa skoncentruje pri zniZenom tlaku.

COZCH2CH3

Kvapalny oranZovy zvy$ok sa podrobi védkuovej destilacii, ¢im
sa ziska zlucenina uvedend v nadpise vo forme bezfarbej kva-
paliny s teplotou varu 121 aZ 124°C za tlaku 340 Pa.

Priklad 2 1
Priprava izopropyl-3-{2-chlér-4-fluér-5-[5,6,8,8a~-tetra-

hydro—l,3-dioxo-1H-imidazo[5,1c][1,4]—tiazin—2(3H)—yl]—
fenyl}tetrahydro-5-metyl-2,4,6-trioxo-s-triazin-1(2H)~-

acetatu
o
(o] N (o)
O0=C=N N\H/N\
Ij[ I Nenco,0mcet), [l
F cl CO CH CH
CH3
N (0]

\—g‘/ KI \n/ CH,CO,CH (CH,) ,
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Roztok izopropyl-3-(2-chlér-4-fludr-5-izokyanato-
fenyl)tetrahydro-s-metyl-z,4,6-trioxo-s—triazin-1(2H)-ace—
titu (3,11 g, 7,5 mmol) a etyl-3-tiomorfolinkarboxylatu
(1,44 g, 8,2 mmol) v toluéne sa mieSa 1 hodinu pri teplote
miestnosti a zmiesSa s niekolkymi kvapkami etyl-3-tiomorfolin-
karboxylatu. Vzniknuta zmes sa mieSa cez noc pri teplote
miestnosti a filtraciou sa oddeli Z1td pevna latka. Filtrat
sa vysusi a skoncentruje pri zniZenom tlaku. ZvySok vo forme
oranZovej peny a pevna latka sa spoja a chromatografuju na
silikagéli pri pouziti 10% éteru v metylénchloride, ako
eluéného é&inidla. Ziskand oranZovd pena, ktora obsahuje dve
zluiceniny, sa podrobi flash chromatografii na silikagéli
pri pouziti 15% etylacetdtu v metylénchloride, ako elucného
éinidla. Ziska sa zluéenina uvedend v nadpise vo forme Spi-
navo bielej peny s teplotou topenia 147 az 155°C.

Priklad 2 2

Priprava izopropyl-3-[2-chlér-4-fluér-5-(tetrahydro-1,3,7-
trioxo-1H-imidazo[5,1-c][1,4]tiazin-2(3H)-yl)fenyl]-
tetrahydro—S—metyl-z,4,6—trioxo-s-triazin—l(2H)—acetétu

T\ ?Hs
N\\f,o OQT/N\T7O

N N\W,N\
:I::::I: CH,CO,CH(CH;), + NaIo,
o) 0
F cl

7\ fH

> 0=S

> N~\f,o OQT/N\T¢O

CHZCOZCH(CH3)2
lo) O
F Cl

S
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Zmes izopropyl-3-{2-chlér-4-fluér-5-(5,6,8,8a-tetra-
hydro-l,3-dioxo—1H-imidazo[5,1c][1,4]-tiazin-2(3H)-y1]—
fenyl}tetrahydro-s-metyl—z,4,6-trioxo-s-triazin—1(2H)—
acetatu (0,95 g, 1,75 mmol) v metanole (10 ml) sa behom 15
minit pridd k roztoku jodistanu sodného (0,38 g, 1,78 mmol)
vo vode (10 ml), ktory bol vopred ochladeny na 0 aZz 5°C. Po
dokonéeni pridavku sa reak¢nd zmes mieSa cez noc pri teplote
miestnosti a zriedi metylénchloridom. Zriedend zmes sa pre-
myje postupne 1M roztokom dihydrogenfosforec¢nanu draselného
a roztokom chloridu sodného, vysusi bezvodym siranom horec-
'natYm a.skoncentruje pri zniZenom tlaku. ZvysSok vo forme
#zltej peny sa podrobi flash chromatografii na silikagéli pri
pouziti 10% éteru v metylénchloride a 2,5% metanolu v mety-
lénchloride, ako eluéného &inidla. Ziska sa zlui¢enina uve-
dend v nadpise vo forme bielej peny (0,59 g) s teplotou
topenia 175 aZ 180°C.

Priklad 2 3

Priprava dietylesteru
tetrahydro-1,2-pyridazindikarboxylove]j kyseliny
o}

v B

H.C.O~_ _No
572 \n/ N~ SoC,H, + Br(CH,)Br + K,CO,

H 25
[:::N,C02C2H5
|
N
C02C2H5
1,4-Dibrémbutén (81,4 ml, 0,682 mol) sa behom 1
hodiny prida k zmesi 1,2-dietoxykarbonylhydrazinu (100 g,
0,568 mol) a uhliditanu draselného (158 g, 1,14 mol) Vv
acetonitrile (600 ml). Vyslednd reakénd zmes sa 6 hodin .

zahrieva k spatnému toku, ochladi na teplotu miestnosti a
prefiltruje. Filtrdt sa skoncentruje pri zniZenom tlaku a

o)

4
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ziskana z1lta kvapalina sa predestiluje pri zniZenom tlaku.
7Ziska sa zluidenina uvedenad v nadpise (90,8 g) vo forme

bezfarbej kvapaliny s teplotou varu 115 aZ 120°C za tlaku
120 Pa.

Priklad 2 4

Priprava hydrochloridu hexahydropyridazinu
N’C02C2H5 “NH
i + HCl/H,0 ——> I . HCl
NJ NH
C02C2HS

Roztok dietylesteru tetrahydro-1,2-pyridazindi-
karboxylovej kyseliny (45,0 g, 0,195 mol) v koncentrovanej
kyseline chlorovodikovej (190 ml) sa cez noc zahrieva k
spatnému toku a skoncentruje pri zniZenom tlaku. Biely pevny
zvysok sa 1 hodinu mie3a v acetonitrile, potom sa vzniknuta
zmes prefiltruje a oddelend pevnad létka sa vysusi. Ziska sa
zli¢enina uvedena v nadpise (19,5 g) vo forme bielej pevnej

latky s teplotou topenia 163°C.
Priklad 25

Priprava izopropyl-3-(2-chlér-4-fluér-5-izotiokyanato)-
fenyl)tetrahydro-5-metyl-2,4,6-trioxo-s-triazin-1(2H)-
acetatu

o,

Os N _.0
Y'Y i
H. N~_. N _No
2 t@\ﬂ/ CH,CO,CH(CH,), + cl Cl +
0 -
F cl

13
 N(CH,CH;); ———s _OYrJ o

SCN N _-No |
j@[ N[ TcH,co,cH(cHy),
o
F c1



- 147 -

Tiofosgén (0,50 ml, 6,5 mmol) sa behom 45 minit
pridd k roztoku izopropyl—-3-(5-amino-2-chlér-4-fluérfenyl)-
tetrahydro-5-metyl-2,4,6-trioxo-s-triazin-1(2H)-acetatu
(2,5 g, 6,5 mmol) a trietylaminu (1,8 ml, 13,0 mmol) v
tetrahydrofurdne. Reak¢nd zmes sa mieSa 4 hodiny pri teplote
miestnosti a zriedi tetrahydrofurédnom. Zriedend zmes sa pre-
filtruje a filtrat sa skoncentruje pri zniZenom tlaku. Ziska
sa zlucenina uvedend v nadpise vo forme oranzZového oleja,
ktorda sa identifikuje NMR spektrdlnou analyzou.

Priklad 2 6

Priprava izopropyl-3-{2-chlér-4-fluér-5-[(tetrahydropyrida-
zin-1(2H)-yl)tiokarboxamido]fenyl}tetrahydro-5-metyl-
2,4,6-trioxo-s~triazin-1(2H)-acetatu

o
OaN_20
CN N N« NH -HC1
+ |
j]/ CH,CO,CH (CH,), CNH
0
F cl
i
o N 0

+ N(CH,CH;) ; —»

‘n/' :]::::I: \Tr' CH,CO,CH (CH,)

Trietylamin (2,5 ml, 18,2 mmol) sa prikvapka k
zmesi izopropyl-3-(2-chlér-4-fludr-5-izotiokyanatofenyl)-
tetrahydro-5-metyl-2,4,6-trioxo-s-triazin-1(2H)-acetatu
(2,79 g, 6,5 mmol) a hydrochloridu hexahydropyridazinu
(1,45 g, 9,1 mmol) v metanole, pridom sa teplota reakénej:
zmesi udrZuje na 20 az 25°C. Po dokonc¢eni pridavku sa re-

akénd zmes mieSa cez noc pri teplote miestnosti, séasti
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skoncentruje pri zniZenom tlaku a zriedi etylacetatom. Orga-
nickad faza sa oddeli, premyje postupne vodou a roztokom
chloridu sodného, vysusi bezvodym siranom hore¢natym a skon-
centruje pri zniZenom tlaku. ZvySok vo forme oranZovej peny
sa podrobi flash chromatografii na silikagéli pri pouZiti
2,5 aZ 10% éteru v metylénchloride, ako elucného ¢inidla.
Ziska sa zlucéenina uvedend v nadpise (2,15 g) vo forme zZltej

peny s teplotou topenia 105 aZ 110°C
Priklad 27

Priprava izopropyl-3-{2-chlér-4-fludr-5-[(tetrahydro-3-oxo-
1H,3H-([1,3,4]tiadiazolo[3,4-alpyridazin-1-ylidén)amino]-
fenyl}tetrahydro-5-metyl-2,4,6-trioxo-s-triazin-1(2H)-
acetatu

o,

o N o
f]
:@: T CH,CO,CH(CH,), + c(o)Cl,

oy

0a N0 _
(ii\ QT/ \T9
N N _N
N~z ~
" \l/ ]@: N[ cH,Co,CH(CH;),
0
)’S F !
0

Roztok izopropyl-3-{2-chlér-4-fludr-5-[(tetra-
hydropyridazin-1(2H)-yl)tiokarboxamido]fenyl}tetrahydro-
5-metyl-2,4,6-trioxo-s-triazin-1(2H)-acetatu (1,50 g, 2,9
mmol) v 1;2—dichléreténe sa behom 30 minut pridda k 20%
roztoku fosgénu v toluéne (2,91 ml, 5,6 mmol), ktory bol
vopred ochladeny na 0 aZ 5°C. Po dokonceni pridavku sa
reakénd zmes mieSa 2 hodiny pri teplote miestnosti, premyje
postupne vodou a roztokom chloridu sodného, vysusi bezvo-
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dym siranom horeénatym a skoncentruje pri zniZenom tlaku.
zvysok vo forme Zltej peny sa podrobi flash chromatografii
na silikagéli pri pouziti 2,5 aZ 10% éteru v metylénchloride,
ako eluéného éinidla. Ziska sa zlicenina uvedena v nadpise
(1,18 g) vo forme bielej peny s teplotou topenia 97 az

107°C.

Priklad 2 8

Priprava 4'-chlér-2'-fluéracetanilidu

H,N ﬁ
+ .
Cl

F

—_— HBCTSD\
Cl

F

Acetylchlorid (24,2 ml, 0,34 mol) sa pomaly prida
k roztoku 4-chlér-2-fludéranilinu (49,4 g, 0,34 mol) a tri-
etylaminu (47 ml, 0,34 mol) v tetrahydrofurane, pricom sa
teplota reakénej zmesi udrZuje pod 20°C. Po dokonCeni pri-
davku sa reak&énd zmes mieSa cez noc pri teplote miestnosti a
naleje do etylacetdtu. Organicky roztok sa premyje postupne
vodou a roztokom chloridu sodného, vysusi bezvodym siranom
horeGnatym a skoncentruje pri zniZenom tlaku. Spinavo biely
pevny zvySok sa mieSa niekolko minut v etanole a filtraciou
sa oddeli zlucenina uvedend v nadpise vo forme bielej pevnej
latky.
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Priklad 29

Priprava 4'-chlér-2'-fludér-5'-nitroacetanilidu

H
H3C N
Y ]@\ + HNO, + H,80, —*
0.
F , Cl
H
o
F Cl

Zmes 4'-chlér-2'-fludracetanilidu (51 g, 0,272 mol)
v koncentrovanej kyseline sirovej (100 ml) sa ochladi na
0°C a behom 45 minit zmiesSa s kyselinou dusicénou (90%, 14
ml, 0,300 mol). Vyslednd zmes sa miesa 10 mindit a naleje na
Yad. Vodni zmes sa prefiltruje a oddelend zlatohneda pevna
latka sa premyje vodou, cez noc vysuSi a prekrysStalizuje zo

zmesi chloroformu a hexdnov v pomere 17 : 1. Ziska sa zluce-

nina uvedend v nadpise vo forme Zltej pevnej latky.
Priklad 30

Priprava 5'-amino-4'-chlér-2'-fludracetanilidu

i H " _NH
—
o) 0]
F Cl F Cl
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Zmes 4'-chlér-2'-fludr-5'-nitroacetanilidu (35,2 g,
151 mmol) a 5% platiny na uhliku (7,0 g, 20 % hmot.) v zmesi
etanolu a tetrahydrofurdnu v pomere 2 : 1 sa hydrogenuje az
do absorpcie 192 kPa vodika. Potom sa reakénd zmes prefiltruje
a skoncentruje pri zniZenom tlaku. Ziska sa zliCenina uvedena
v nadpise vo forme zlatohnedej pevnej latky, ktorda sa iden-
tifikuje 1y NMR spektrdlnou analyzou.

Priklad 31

Priprava 1-(5-acetamido-2-chlér-4-fluérfenyl)-3-(2-propinyl)-
mocoviny

H
H3CYN NHZ
0
F Cl

. N

HC=CCH,NH,

1
) , N(CH,CH,),

\ 4

H.cw o 8 1
3 ~ —
Y m/ CH,C=CH
0 0
F c1

Roztok 5'~amino-4'-chlér-2'-fludracetanilidu (11,25
g, 55,6 mmol) a trietylaminu (7,70 ml, 55,6 mmol) v tetrahy-
drofurdne sa prikvapkd k mieSanému roztoku fenylchlérformidtu
(8,70 ml, 69,4 mmol) v tetrahydrofurdne, pric¢om sa teplota
reak¢énej zmesi udrzuje na 25 az 30°C. Po dokonéeni pridavku
sa reakcénd zmes mieSa 75 minudt pri teplote miestnosti a na-
leje do etylacetdtu. Organicka zmes sa premyje postupne

vodou, nasytenym roztokom hydrogenuhli¢itanu sodného a roz-
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tokom chloridu sodného, vysus$i bezvodym siranom horec¢natym

a skoncentruje pri zniZenom tlaku. Zlatohnedy pevny zvys$ok
sa rozpusti v tetrahydrofurdne a vzniknuty roztok sa zmiesSa
s propargylaminom (9,52 ml, 139 mmol). Vysledna zmes sa 1
hodinu zahrieva k spdtnému toku a naleje do vody. Vodna zmes
sa prefiltruje a oddelend pevna latka sa premyje postupne
vodou, 0,5N kyselinou chlorovodikovou a vodou a cez noc
vysusi. Ziska sa zlucenina uvedend v nadpise vo forme bé-

Zovej pevnej latky.
Priklad 32

Priprava 4'~-chlér-2'-fludér-5'-{hexahydro-2,4,6-trioxo-3-
(2-propinyl)-s-triazin-i-yllacetanilidu

0
I

H.C N Ne N
3 ~ —_
ﬁr \ﬂ/ CH,C=CH + CIlCNCO_ +
o) o)
F c1 |
H
OQT,N\T7O
~ \\”/ 2 ‘
N 0 0
F Cl

Zmes 1-(5-acetamido-2-chlér-4-fludrfenyl)-3-(2-
propinyl)mocoviny (4,50 g, 15,9 mmol) a pyridinu (2,56 ml,
31,8 mmol) v metylénchloride sa zmiesa s N-(chlérkarbonyl)-
izokyandtom (1,92 ml, 23,9 mmol). Reakénd zmes sa mie&a cez
noc pri teplote miestnosti a 90 mindit zahrieva k spatnému
toku, ochladi na teplotu miestnosti a zmiesSa s dalSim mnoz-
stvom pyridinu (1,30 ml) a N-(chlérkarbonylizokyanatu (1,92
ml). Vzniknutd zmes sa miesSa 10 mindt, ochladi na teplotu
miestnosti a filtrdciou sa oddeli pevna latka, ktora sa pre-
myje vodou a hexanmi a vysusi. Ziska sa zluéenina uvedena
v nadpise vo forme zlatohnedej pevnej latky.
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Priklad 3 3

Priprava 1-(5-amino-2-chlér-4-fluérfenyl)-3-(2-propinyl)-
s-triazin-2,4,6-(1H,3H,5H)~-triénu

H
H .
N N N o HCl
Y CH,C=CH
o C,H OH

4

H3CY
0

F Ccl
H
OYNYO
H_N N N
2 N —
\n/ CH,C=cCH

0]

F Cl

Zmes 4'-chlér-2'-£f1luér-5'-[hexahydro-2,4,6-tri-
oxo-3-(2-propinyl)-s-triazin-1-ylJ)acetanilidu (3,00 g, 8,5
mmol) a 3N kyseliny chlorovodikovej (25 ml) v etanole (50
ml) sa 3 hodiny zahrieva k spatnému toku, ochladi na teplotu
miestnosti a naleje do etylacetdtu. K vzniknutému organickému -
roztoku sa pridd 3N roztok hydroxidu sodného (25 ml) a odde-
lia sa fazy. Organickd fdza sa premyje postupne nasytenym
.roztokom hydrogenuhli¢itanu sodného a roztokom chloridu sod-
ného a skoncentruje pri zniZenom tlaku. Ziska sa zlucenina
uvedenad v nadpise (2,17 g) vo forme béZovej pevnej latky

s teplotou topenia 118 aZ 121°C.
Priklad 3 4

Priprava N-{4-chlér-2-fluér-5-[hexahydro-2,4,6-trioxo-3-
(2-propinyl)-s-triazin-1-yl]fenyl}-1-cyklohexén-1,2-di-

karboximidu
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o ops )

H_N N N\\ —
2 3 cH,c=cH 4 | o
0
F cl

o

o
— Y NP

N N N _
\[r CH,C=CH
0 o
F cl

Roztok 1-(5-amino-2-chlér-4-fluérfenyl)-3-(2-propi-
nyl)-s-triazin-2,4,6~-(1H,3H,5H)~-tri6énu (1,50 g, 4,83 mmol) a
anhydridu 3,4,5,6-tetrahydroftalovej kyseliny (0,73 g, 4,83
mmol) v kyseline octovej (3 ml) sa 5 hodin zahrieva na 100°C,
ochladi a naleje do etylacetdtu. Organicka zmes sa premyje
postupne vodou, nasytenym roztokom hydrogenuhlic¢itanu sodného
a roztokom chloridu sodného, vysu$i bezvodym siranom horec-
natym a skoncentruje pri zniZenom tlaku. Polopevny 2zlty zvy-
ok sa podrobi flash chromatografii na silikagéli pri pouzZiti
zmesi etylacetitu a hexdnov v pomere 1 : 2, ako eluc¢ného Ci-
nidla. Ziska sa zlucenina uvedend v nadpise (1,20 g) vo forme

bielej pevnej 1latky s teplotou topenia 127 az 135°C.
Priklad 35

Priprava N-(4-chlér-2-fluérfenyl)-l-cyklohexén-1,2~dikar-
boximidu
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0
H,N
+ | o
, F Cl
0
0
—_—_—
NQ
o cl

Zmes 4-chlér-2-fludéranilinu (19,0 g, 130,6 mmol) a
anhydridu 3,4,5,6-tetrahydroftalovej kyseliny (19,85 g,
130,6 mmol) v kyseline octovej (150 ml) sa 2 hodiny zahrieva
k spdtnému toku, zmiesa s dal$im 4-chlér-2-fludranilinom
(3,0 g). Vzniknutd zmes sa 90 minit zahrieva k spdatnému toku,
mieSa cez noc pri teplote miestnosti a naleje do zmesi vody
a etylacetdtu. Organickd féza sa premyje postupne vodou,
nasytenym roztokom hydrogenuhli¢itanu sodného a roztokom
chloridu sodného, vysusi bezvodym siranom hore¢natym a skon-
centruje pri znizZenom tlaku. Purpurovy olejovity zvysok sa
podrobi flash chromatografii na silikagéli pri pouziti 15%
aZ 20% etylacetdtu v hexdnoch, ako elué¢ného ¢inidla. Ziska
sa zldéenina uvedend v nadpise (25,3 g) vo forme Spinavo

bielej pevnej latky s teplotou topenia 81 aZ 82°C.
Priklad 3 6

Priprava N-(4-chldér-2-fludr-5-nitrofenyl)-1-cyklohexén-1,2-
dikarboximidu
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Zmes N-(4-chlér-2-fludrfenyl)-1l-cyklohexén-1,2-di-
karboximidu (24,4 g, 86,7 mmol) v kyseline sirovej (150 ml)
sa ochladi na -3°C a po kvapkdch zmiesa s kyselinou dusicénou
(70%, 6,70 ml, 104 mmol), pricom sa teplota reakénej zmesi
udrZuje na 0 aZz 2°C. Reak¢énd zmes sa miesSa 90 minit pri tep-
lote miestnosti a naleje na lad. Vodnd zmes sa mie$a niekolko
mindit a potom prefiltruje. Oddelena pevna latka sa premyje
vodou a vysusi. Ziska sa zlucenina uvedena v nadpise (28,6 g)
vo forme bieleho prdsku s teplotou topenia 152 az 155°C.

Priklad 3 7

Priprava N-(5-amino-4-chlér-2-fluérfenyl)-l-cyklohexén-
1,2-dikarboximidu

NO
N:@[- 2+ Fe *+ CH,COH
0
c1
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Jelezny prach (7,30 g, 130,7 mmol) sa po castiach
pri 65°C prida k zmesi N-(4-chlér-2-fluér-5-nitrofenyl)-
1-cyklohexén-1,2-dikarboximidu (10,6 g, 32,7 mmol) v kyse-
line octovej (100 ml). Po dokonceni pridavku sa reakéna zmes
miesa 10 minit a prefiltruje cez infuzériovi hlinku. Filtrat
sa skoncentruje pri zniZenom tlaku. Tmavy pevny 2zvySok sa
zmieSa s roztokom etylacetdtu a nasyteného roztoku hydrogen-
uhli¢itanu sodného, vyslednd zmes sa prefiltruje cez infu-
zériovi hlinku a oddelia sa fazy. Organicka faza sa premyje
postupne nasytenym roztokom hydrogenuhlié&itanu sodného a
roztokom chloridu sodného, vysusi bezvodym siranom horecé-
natym a skoncentfuje pri zniZenom tlaku. Ziska sa zlucenina

uvedend v nadpise vo forme Zltej pevnej latky.
Priklad 38

Priprava 1-alyl-3-[2-chlér-5-(1-cyklohexén-1,2-dikarbox-

imido)-4-fludérfenyl ]mocoviny

N NH2
.+ H.C=CHCH_NCO
2 2
5
cl -

o
/ H H
—> N N N 3
\n’ CH,CH=CH,
0 o)
F c1

Zmes N-(5-amino-4-chlér-2-fludrfenyl)-l-cyklohexén—-
1,2-dikarboximidu (3,50 g, 11,9 mmol) v toluéne (25 ml) sa
zmieda s alylizokyandtom (2,10 ml, 23,8 mmol). Reak¢na zmes

sa 21 hodin zahrieva na 60°C a zmiesa s dalsim mnoZstvom alyl-
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izokyanatu (0,53 ml). Vysledna zmes sa zahrieva 3 hodiny na
60°C, ochladi na 20 az 30°C a prefiltruje. oddelena pevna
latka sa premyje hexdnmi. Ziska sa zlucenina uvedend v nad-
pise (3,15 g) vo forme zlatohnede] pevnej latky s teplotou
topenia 236 aZ 238°C.

Priklad 39

Priprava N—[S—(3—a1y1hexahydro—2,4,6-trioxo—s-triazin—1-yl)-
4-chlér-2-fluérfenyl ]-1-cyklohexén-1,2-dikarboximidu '

0
4 H H ﬁ
N NTN\CH2CH=CH2 + C1CNCO
SER:
F c1

Y
\f ~CH,CH=CH,

zmes 1-alyl-3-[2-chlér-5-(1-cyklohexén-1,62~dikar-
boximido)-4-fluérfenyl]lmocoviny (2,34 g, 6,21 mmol) Vv
toluéne (25 ml) sa zmieSa s N-(chlérkarbonyl)izokyanatom
(0,75 ml, 9,31 mmol). Vysledna zmes sa miesSa 3 hodiny pri
60°C, ochladi na teplotu miestnosti a skoncentruje pri zni-
Jenom tlaku. Olejovity zvysok sa podrobi flash chromatogra-
fii na silikagéli pri pouzZiti zmesi etylacetdtu a hexanov
v pomere 2 : 3, ako eluéného ¢inidla. Ziska sa zlicenina
uvedend v nadpise (2,6 g) vo forme bielej pevnej 1latky s

teplotou topenia 130 az 145°C.
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Priklad 4 0

Priprava N-{S—[3-a1y1hexahydro-2,4,6—trioxo-5—(2—propinyl)-
s-triazin-1-yl]-4-chlér-2-fluérfenyl)}-1l-cyklohexén-1,2-
dikarboximidu

H
OYNYO
N
\"’ ‘cn CH= CH

+ BrCHZCEECH

?HZCEECH
0 0 N\T§?°
+ K.co, —* / Qﬁ/

2773 N N No _
\”’ CH,CH=CH,
o o)
F cl

Propargylbromid (0,37 ml, 3,36 mmol) sa prida k
zmesi N-[5—(3-alylhexahydro—2,4,6—trioxo-s—triazin—1-yl)-
4-chlér-2-fluérfenyl]-1-cyklohexén-1,2-dikarboximidu (1,00
g, 2,24 mmol) a uhliéitanu draselného (0,62 g, 4,48 mmol)

v N,N-dimetylformamide. Reak¢na zmes sa mieSa 7 hodin a
naleje do etylacetdtu. Organicky roztok sa premyje postupne
vodou a roztokom chloridu sodného, vysus$i bezvodym siranom
horeénatym a skoncentruje pri zniZenom tlaku. Zlty olejovity
zvy3ok sa podrobi flash chromatografii na silikagéli pri
pouziti zmesi etylacetatu a hexdnov v pomere 1 : 4, ako
eluéného ¢inidla. Ziska sa zlicenina uvedena v nadpise

(0,60 g) vo forme bielej pevnej ldtky s teplotou topenia

107 aZ 114°C.

V podstate rovnakym spdsobom, ale pri pouzZiti

alylbromidu namiesto propargylbromidu sa ziska N-[4-chlér-

P 4 Lt N P R i
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|
5-(3,5-dialylhexahydro-2,4,6-trioxo-s-triazin-1-yl)-2-
fluérfenyl]-1-cyklohexén-1,2-dikarboximid vo forme bielej
pevnej latky s teplotou topenia 80 az 85°C.

|

Prik l]a d 41

y

Priprava izopropyl-3-[2-chlér-4-fluér-5-(3-fluérftalimido)-
fenyl]tetrahydro—S-metyl-z,4,6-trioxo-s-triazin-1(2H)-
acetatu

ey
(o] N o .
Y \( o
N
CH,CO,CH(CHj), + 0
o}
F Cl

ey
0

Oa N0
‘ NGAPLNGEN
; F N[ CH,C0,CH(CH),
. (o] )
F c1

Roztok izopropyl-3-(5-amino-2-chlér-4-fludrfenyl)-
tetrahydro-S—metyl—z,4,6-trioxo-s-triazin-1(2H)—acetétu
(1,0 g, 2,6 mmol) a anhydridu 3-fluérftalovej kyseliny (0,51
g, 3,1 mmol) v kyseline octovej sa 6 hodin zahrieva k spat-
nému toku, mieSa niekolko dni pri teplote miestnosti a naleje
na lad. Vodna zmes sa prefiltruje a oddelend pevna latka sa
vysusi a chromatografuje na silikagéli pri pouziti 2,5%
éteru v metylénchloride, ako eluéného ¢inidla. Ziska sa
zlticenina uvedend v nadpise vo forme Zltej peny s teplotou

topenia 119 azZz 125°C.
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Priklad 4 2

Hodnotenie postemergentnej herbicidnej uG¢innosti
skisanych zldcenin

Postemergentnd herbicidna G&innost zltGéenin podla
vyndlezu sa demonstruje nasledujucimi skuskami, pri ktorych
sa roézne dvojkliéne a jednoklic¢ne rastliny oSetria skisanymi
zlGéeninami dispergovanymi v zmesi vody a aceténu. Pri tych-
to skuskach sa semenacky rastlin nechajui rast pocas pribli-
Zne 2 tyZdnov na malych skuisobnych plochach. Skusané zluce-
niny sa disperguju v zmesi vody a aceténu 50 : 50 s obsahom
0,5 % Tween 20 (polyoxyetylénsorbitanmonolaurdtovy surfaktant
od firmy Atlas Chemical Industries) v mnoistve dostacujucom
pre zaistenie osetrenia ekvivalentného 0,125 az 0,500 kg/ha,
vztiahnuté na Gé¢innd zlGéeninu pri aplikacii na rastliny po-
mocou rozpragovacej hubice, ktord pracuje za tlaku 275 kPa
predpisany éas. Po postreku sa rastliny umiestnia na skleni-
kové police a osetruji obvyklym spésobom porovnatelnym s bez-
nymi sklenikovymi praktikami. 4 aZ 5 tyZdnov po osetreni sa
semenaéky prezeraju a klasifikujui podla dalej uvedeného sy-
stému. Zistené udaje su uvedené v tabulke I. Pokial sa s
uré¢itou zlueninou vykond viac ako jedna skiska, predstavuju

uvedené udaje priemerné hodnoty.

Druhy rastlin pouZité pri tychto skiskach sd iden-
tifikované skratkami, ktoré sa pouzZivajd v hlavicke tabuliek,

slovenskym ndzvom a latinskym nazvom.

ZlGéeniny, ktoré sa pouzivajui pri skuskach post-
emergentnej a preemergentnej herbicidnej uGéinnosti, sui iden-
tifikované &islom a chemickym ndzvom. V tabulke I sui pouZité

zluic¢eniny identifikované prislusnym ¢islom.
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Klasifikaéna stupnica pre hodnotenie herbicidnej uéinnosti

VYslédky hodnotenia herbicidnej Géinnosti sa klasi-
fikujd niektorym zo stupriov 0 az 9 z dalej uvedenej klasifi-
kacnej stupnice. Tato klasifikaénad stupnica je zaloZend na
vizualnom hodnoteni rastu, robustnosti, malformacie, velkosti,
chlorézy a celkového vyzoru rastliny v porovnani s kontrol-

nymi rastlinami.

Stupen Vyznam Potladenie (%)
v porovnani

s kontrolou

9 Uplné usmrtenie 100

8 Takmer Uplné usmrtenie 91 az 99
7 Dobra herbicidna ud¢innost 80 az 90
6 Herbicidna uéinnost 65 az 79
5 Nepopieratelné poskodenie 45 az 64
4 Poskodenie 30 az 44
3 Mala Uéinnost 16 az 29
2 Nepatrnd G&innost 6 az 15
1 Stopova uU&innost 1az 5
0 %iadna uc¢innost

- Nehodnotené

Druhy rastlin pouzité pri skuskach herbicidnej uc¢innosti

Skratka Slovensky nazov Latinsky nazov
ABUTH abutilén Abutilon

_ theophrasti, medic
AMBEL ambrézia Ambrosia

artemisiifolia, L.
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Skratka Slovensky nazov Latinsky nazov

CASOB kasia Cassia
obtusifolia, L.

CHEAL mrlik biely Chenopodium
album, L.

IPOSS povojnik Ipomoea spp.

GALAP lipkavec obycajny Galium aparine

ECHCG jezatka kuria noha Echinochloa crus-
galli, (L) Beau

SETVI bar zeleny Setaria viridis,
(L) Beauv.

GLXMAW s6ja, odr. Williams Glycine max (L)
Merr., odr. Williams

ORYSAT ryza, odr. Tebonnet Oryza sativa, L.,
odr. Tebonnet

TRZAWO ozimnad psSenica, Triticum aestivum,

odr. Apollo odr. Apollo
ZEAMX kukurica Zea mays, L.

Z1li&eniny hodnotené ako herbicidne ¢inidla

Metyl-3-[2-chlér-5-(1-cyklohexén-1,2-di~-
karboximido)-4-fludérfenyl]tetrahydro-5-

metyl-2,4,6-trioxo-s-triazin-1(2H)-acetat

terc.butyl-3-[2-chlér-5-(1-cyklohexén-1,2-
dikarboximido)-4-fluérfenyl ]tetrahydro-5-

metyl-2,4,6-trioxo-s-triazin-1(2H)-acetat
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3-[2-chlér-5-(1l-cyklohexén-1,2-dikarboximi-
do)-4-fludérfenyl]tetrahydro-5-metyl-2,4,6-
trioxo-s-triazin-1(2H)-octova kyselina

izopropyl-3-[2-chlér-5-(1-cyklohexén-1,2-
dikarboximido)-4-fluérfenyl]tetrahydro-5-
metyl-2,4,6-trioxo-s-triazin-1(2H)-acetat

metyl-3—[5—(1-cyklohexén—1,2-dikafboximido)—
2-fludérfenyl]tetrahydro-5-metyl-2,4,6-tri-
oxo-s-triazin-1(2H)-acetat

metyl-3-[2,4-dichlér-5-(1-cyklohexén-1, 2~
dikarboximido)fenyl]tetrahydro-5-metyl-
2,4,6-trioxo-s-triazin-1(2H)-acetat

terc.butyl-3-[2,4-dichlér-5-(1-cyklohexén-
1,2-dikarboximido)fenyl]tetrahydro-5-metyl-
2,4,6-trioxo-s-triazin-1(2H)racetét

|
l1-terc.butyl, etyldiester 5-{3—(1-cyklohexén-
1,2-dikarboximido)-4-fluérfenyl ]dihydro-
2,4,6-trioxo-s-triazin-1,3(2H,4H)-dioctove]

kyseliny

etyl-3-[3-(1-cyklohexén-1,2-dikarboximido)-
4-fludérfenyl ]tetrahydro-2,4,6-trioxo-s-tri-
azin-1(2H)-acetat

metyl-3-[5-(1l-cyklohexén—-1,2-dikarboximido)-
2,4-difluérfenyl]-5-metyl-2,4,6-trioxo-s-

triazin-1(2H)-acetéat
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izopropyl-3-[2-chlér-4-fluér-5-(3-fludr-
ftalimido)fenyl]tetrahydro-5-metyl-2,4,6-

trioxo-s-triazin-1(2H)-acetat

izopropyl-3-{2-chlér-4-fluér-5-(5,6,8,8a~
tetrahydro-1,3-dioxo-1H-imidazo[5,1c][1,4]-
tiazin-2(3H)-yl]fenyl}tetrahydro-5-metyl-
2,4,6-trioxo-s-triazin-1(2H)-acetat

iZopropyl—3-{2-ch16r-4—f1u6r-5-[(tetrahydro-
3-oxo-1H,3H-[1,3,4]tiadiazolo([3,4-a]pyri-
dazin-l1-ylidén)amino]lfenyl}tetrahydro-5-
metyl-2,4,6-trioxo-s-triazin-1(2H)-acetat

izopropyl-3-[2-chlér-4-fluér-5-(tetrahydro-
1,3,7—trioxo—1H—imidazo[5,1—c][1,4]tiazin—
2(3H)-yl)fenyl]tetrahydro-5-metyl-2,4,6-

trioxo-s-triazin-1(2H)-acetéat

N-{4-chlér-2-fludr-5-[hexahydro-2,4,6-tri-
oxo-3-(2-propinyl)-s-triazin-1-yllfenyl}-
1-cyklohexén-1,2-dikarboximid

N-{4-chlér-2-fluér-5-[hexahydro-3-metyl-
2,4,6-trioxo-5-(2-propinyl)-s-triazin-1-
yl]lfenyl}-1-cyklohexén-1,2-dikarboximid

N-[5-(3-alylhexahydro-5-metyl-2,4,6-tri-
oxo-s-triazin-1-yl)-4-chlér-2-fludérfenyl]-

1-cyklohexén-1,2-dikarboximid

N-[5-(3-alylhexahydro-2,4,6-trioxo-s-tri-
azin-1-yl)=-4-chlér-2-fludrfenyl]-1-cyklo-
hexén-1,2-dikarboximid
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N-(4-chlér-5-(3,5-dialylhexahydro-2,4,6-
trioxo-s-~triazin-1-yl)-2-fluérfenyl]-1-
cyklohexén-1,2-dikarboximid

N-{5-[3-alylhexahydro-~2,4,6-trioxo-5-(2-
propinyl)-s-triazin-1-yl]-4-chlér-2-fluér-
fenyl}-1-cyklohexén-1,2-dikarboximid



167

J

S’y
'y

S

o'y
g'y
sy

¢t
oy
e

g’y
%
0's

o'y
g's
¢'s

[

ov

o'y

{

oy

0t
o'y
o'y

o'c
g'c
sy

g'e
'y
G'y

0's
0'e
0L

s'c
sy
o'y

c'y
5%
s’

0's
'
0',

/

00

i

0}
{

0¢

0'0
00
o'

0’0
00
'

0'0
00
0’z

0’0

oo

02

0'0
0o
0’0

6'0
0’0
s'o

0'0
0’0
o'l

0’9
0",
0’8

0’0
0’
0%z

0't
0’
s'

o'
0t
o'y

0’2
0'8
0'8

0'C
o'y
0's

]
08
0’2

0'8
0’6
0'g

0'9
!

08

/

08

L}

00

/.

0¢

/

0¢

[
]

S
'

't
08

0z
o'
o'y

02
0’8
Y3

072
072
0

0
G's
0L

05
02
0'L

0'G
!

0¢

/

06

0t
0t
0t

0’y
't
'

0’2
06
0'6

0
0’0
0’z

0’
0%
0’6

0’s
0'6
0'6

XWVIZ OMVZYl 1VSAHO MVYWX19

W3S 90HO3 dVIVD SSOdI 1V3HO 80SVD T38WV HINBY

utuaoNTz yolduesnys rtisouuron (supriorqisy [(aujusbiswaisod 3TUS3OUPOH

e I nqgqel

6210
0520
0050

6z1'0
052
005’0

6ZL'o
0520
0050

621’0
0520
0050
{ey/by)

BYALD



[

. . ;_ *c.

{

se'o
052’0
0050

szv'o
0520
0050

sz1'o
052’0
0050

A
0sz'o
0050

0'0 50 5l g 0'0 0’ 0 ot 00 o’ 0'0 0?2
5% 50 gt 52 0’0 0’0 o oz oz oo oz o
5’0 s g’ 0% 0'0 oo o ot ot oo ot 0F
gt §% €7 gy 0’0 oo sz s ot o5 o9 ol
8’y sz o't 0's o't o't sy o o8 09 sz . 0%
g gt o o' o0 ot o9 oL - o8 09 §L s
. 0t dT 0% o'y o0 oo ot s5 ¢5 ot e o9
- 8'c £t 87 e'v o't o't ov 0% o8 sv v 5'9
_ gt st 8t 0's o'z o0 v oz 2 ¢v o5 0o
sz ot S o' oo oo oo ot oo oo oz 0%
% o't 0z sl 0'0 00 oz oz oo oo oz 00
st 07 0 s'y oz oo ot o5 oo oo oz 0%
YNVaZ OMVZEl IVSAUO MVAXT® IAISS OOHO3 dvivd S$S0dl 1V3HO BOSVD T3EWV HINGV [eu/bi)

BYAED

w

—t

o



fela W e O Semmit e e e

capm ot

e wn .

o'y
c'y-
0's

'z
52
0t

o'y
o'y
0

o'l
'
'

6T
62
'

0
s'o
o'y

s’
Gt
0'y

0t
0’z
0’z

{

0'c
G'e

J

0t

/

§1

[}

0¢

I

0¢

o't

s’

!

4

¢’}
02
0’

'y
5
X

o'y
G'y
5's

s'c
o'y
S'y

02
5%
s'c

{1

0¢

o'e

o'y

072
1

0t

!

0t

0

0'o

(

00

0'o
0'0
oo

0¢
0t
0t

0t
0t
0t

0'0
00
0’0

0'0
oo
0’

0'
0’8
0's

0l
02
o't

0
0'2
00

02
0z
o't

0’2
0'6
0'6

0'e
o'y
0'9

0’8
o'y
0's

0z
0%
o'y

06
o'
0's

0's
0’

0%

0’0
o'z
0'0

oo
0'0
0

0's
0’6
0'6

o'y
o'y
0's

0"
o'z

0o

0o
0’0
0o

0'
0's
0'6

0’6
0'9
06

o'y
o'y
0'

0'o
0’
0z

0'6

0's
0'6

0’6
09
o’

0
0's
0'6

0t
o'y
v's

szi'o
0szlo
0050

szi'o
0sz'o
0050

szi'o
052’0
0050

sz1'o
0sz'o
005’0

XWV3Z OMVZYl LVSAHO MVWXTO

IAL3S  90HO3 dVIvO SSOdl V3HO 80SVO 138WV HiNgY (eyby)

B ARD

cl

b

0l

‘9

kY

v



rter ate S ete

B R i

e v

L A

s%
§'e
o'y

0t
o'
0’

[yl
0l
6l

G't
¢t
A

/.

A
y

Gt

o'y

2

0¢

I,

0t

'/

06

072

0%
0z

s'e
't
¢’

o'e
g'y
5'y

0’0
0’0
02

52
5’z
'y

o'y
G'y
o'y

0't
't
o'y

o'z
o'y
0’9

g't
o'y
G'p

s's
5%
oL

0'0
00

!

00

o'y

o'y

{

06

t

0l

0

!

0l

0’}
0’
0t

0’
00
¢’

o't
0
o'y

0'0
0'o
00

O_O .

0'0
00

o't
o'y
o'y

0's
0's
!
06

0t
0'y
o'

0L

0’
08

o'y
09
0'9

0’0
0’0
0'z

0'c
0t
o'p

02
0'g
0'6

o'y
0's
0's

0's
0'

06

0’9
0'8
o'

0'8
0’6
0'6

o'l
o'z
o'

0’0
0’0
o'l

0's
0's
0%

0t
0’
0’6

0'z
o'y
o'y

0’
0's
0's

o'y
0's
09

0’9

0’
06

0’z
0t
o'y

0'0
)
0’

0t
0's
0's

0'6
0'6
0’

XWV3Z OMVZYlL LVSAHO MVIXTO  IAL3S

sz1'0
0520
005’0

szi'o
0520
0050

szi'o
052’0
005’0

szi'o
052’0
0050

90HO3 dV1vO SSOdl TV3IHD 80SV) 738WV HIngv [euby)

BYARD

91

Sl

bt



R R T R R A

e

02

02

o'
o'y
02
o'

0'C
St
0's

sz
0'c
o'y

o'}
0z
o'z

0z
0z
0%z

S
st
'y

02z
'z
0t

02
oz
o'z

0%z
0’z
/
02

0z
o't
o'y

/
5
5
s’

¢
6's

0t
o
s’

00
0o
00

0’0
00
0’0

o'
!
0
o'y

0'l
o'y
0t

!

00
l

00

0'0

00
/

00
j

G0

0'0

!

00

o’y

00
0
0’0

0
0’z
o'

0’
0’
o'y

00
0’z
0'

0
0'
o'y

0z
o'y
09

o't
0t
0t

02
0’z
o'y

o't
0t
0's

0’z
0",
0's

o'y
0’

0t

0's
o't
o't

0'
0'9
o's

00
6’0
0%

o'o
oo
02

0’z
7
0t
o'y

0.

0t
0z

0.

0's
09

o'y
0's
09

ot
o't
0's

o'y
0's
0t

0'c
0'
0'9

0"
o't
0'c

[
0’0
0't
0’

0'9
0'9
0'g

szL'o
052’0
005’0

se1'o
0520
0050

sz1'o
0520
0050

sz1'0
052'0
0050

XWV3Z OMVZYLl LVSAYO0 MVIWXT9

IN[3S S0H03 dvIvo SS0di TV3HD g0Svd 138Wv Hlingy (ey/by)

BYABD

0c

6

81

L

43

‘1z



- 172 -

Priklad 4 3

Hodnotenie preemergentnej herbicidnej u¢innosti
skisanych zldcenin

Preemergentna herbicidna G&innost zlucenin podla
vyndlezu sa demonstruje nasledujidcimi skuskami, pri ktorych
sa semend rdéznych dvojkliénych a jednokliénych rastlin
oddelene zmie$ajui so zeminou pre presadzovanie rastlin v
korenacoch, priéom vzniknutd zmes sa umiestni ako vrchna
vrstva s hribkou pribliZne 2,5 cm v oddelenych poharkoch
s objemom 0,47 litra. Po vysevu, ktory sa tymto spdsobom
vykona, sa pohadrky osetria skisanymi zldc¢eninami rozpuste-
nymi v zmesi vody a aceténu v mnoiZstve dostacujicom pre
zaistenie oSetrenia ekvivalentného 0,125 aZ 0,500 kg/ha,
vztiahnuté na Géinnd zlucéeninu. Po postreku sa poharky
umiestnia na sklenikové police, zavlazia a dalej sa osSe-
trujd obvyklym spdésobom porovnatelnym s beZnymi skleniko-
vymi praktikami. 4 a2 5 tyzdhov po oSetreni sa sku$ka ukonéi
a pohdrky sa prezeraju a klasifikuju podla systému uvedeného

v priklade 42.

Zistené tdaje s uvedené v tabulke II. V tabulke
II s skUsané zluéeniny identifikované cislom, ktoré dostali

pridelené v priklade 42.
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PATENTOVE NAROKY

1. Zluicéeniny vseobecného vzorca I

R
! {

A N\(A
N

Q N o
r? (1)
AL
« .

Y

kde

XayY predstavuje kazdy nezavisle atdém vodika, atém
halogénu, nitroskupinu, kyanoskupinu, alkyl-
skupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika, halogénalkyl-
skupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika, alkoxyskupinu s
1 aZ 4 atémami uhlika, halogénalkoxyskupinu s 1
az 4 atdémami uhlika alebo skupinu vzorca S(O)mRz;

m predstavuje celé ¢islo 0, 1 alebo 2;

R2 predstavuje alkylskupinu s 1 aZ 4 atdémami uhlika
alebo halogénalkylskupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika;

R predstavuje atém vodika, alkylskupinu s 1 az 6

atémami uhlika, alkoxyalkylskupinu s 2 az 12 até-
mami uhlika, alkylkarbonylalkylskupinu s 3 aZ 12
atémami uhlika, halogénalkylkarbonylalkylskupinu

s 3 aZ 12 atémami uhlika, alkoxykarbonylalkylsku-
pinu s 3 aZ 12 atémami uhlika, halogénalkoxykarbo-
nylalkylskupinu s 3 aZ 12 atémami uhlika, alkenyl-
skupinu s 3 aZz 6 atémami uhlika, alkinylskupinu

s 3 az 6 atémami uhlika, atém alkalického kovu,

fenylskupinu, ktord je pripadne substituovana jed-
nym aZ tromi substituentmi zvolenymi zo siboru
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zahrnajliceho atém halogénu, alkylskupinu s 1 az
4 atémami uhlika, alkoxyskupinu s 1 aZz 4 atdémami
uhlika a halogénalkoxyskupinu s 1 aZ 4 atémami
uhlika, alebo

benzylskupinu, ktord je pripadne substituovana jed-
nym aZ tromi substituentmi zvolenymi zo suboru
zah¥fiajiceho atém halogénu, alkylskupinu s 1 az
4 atémami uhlika, alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atémami
uhlika a halogénalkoxyskupinu s 1 aZ 4 atémami
uhlika;

predstavuje atém vodika, alkenylskupinu s 3 az 6
atémami uhlika, alkinylskupinu s 3 az 6 atémami
uhlika, kyanoskupinu,

alkylskupinu s 1 aZ 12 atdémami uhlika, ktora je
pripadne substituovana jednym alebo viacerymi
atémami halogénu alebo jednym substituentom
zvolenym zo suboru zahrnajdceho kyanoskupinu,
skupinu vzorca C(0)R3, c(W)R*, oc(0)R>,
CH,0C(0)R®, OR?, cH,0R? a CRO(OR7), alebo jednou
fenylskupinou, ktora je pripadne substituovana
jednym aZ tromi substituentmi zvolenymi zo subo-
ru zahrnajiceho atém halogénu, alkylskupinu
s 1 aZ 4 atémami uhlika, alkoxyskupinu s 1 az
4 atémami uhlika a halogénalkoxyskupinu s 1 az
4 atémami uhlika, alebo

fenylskupinu, ktord je pripadne substituovanad jed-
nym aZ tromi substituentmi zvolenymi zo suiboru
zahrfiajiceho atém halogénu, alkylskupinu s 1 a2
4 atémami uhlika, alkoxyskupinu s 1 aZz 4 atémami
uhlika a halogénalkoxyskupinu s 1 aZz 4 atémami
uhlika;
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predstavuje hydroxyskupinu alebo skupinu vzorca OR8,
srR® alebo NRgRlo;

predstavuje atém kyslika alebo skupinu vzorca NOR9,
NCOR? alebo NNHCONH,;

R® predstavuje kazdy nezdvisle atém vodika, alkyl-
skupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika alebo halogénalkyl-
skupinu s 1 aZz 4 atémami uhlika;

predstavuje alkylskupinu s 1 aZ 4 atdmami uhlika;

predstavuje alkylskupinu s 1 aZ 6 atémami uhlika,
ktora je pripadne substituovana substituentom
zvolenym zo suboru zahrriajiceho alkoxyskupinu
s 1 aZ 4 atémami uhlika, alkyltioskupinu s 1 az
4 atémami uhliku, atém halogénu, hydroxyskupinu,
cykloalkylskupinu s 3 aZ 6 atémami uhlika, fu-
rylskupinu alebo fenylskupinu, ktora je pripadne
substituovand jednym alebo viacerymi substitu-
entmi zvolenymi ze suboru zahrnajiceho atém ha-
logénu, kyanoskupinu, nitroskupinu, alkylskupinu
s 1 az 4 atémami uhlika, halogénalkylskupinu
s 1 az 4 atémami uhlika, alkoxyskupinu s 1 az
4 atémami uhlika a halogénalkoxyskupinu s 1 aZ

4 atémami uhlika,

alkenylskupinu s 3 aZ 6 atdémami uhlika, ktora je
pripadne substituovand substituentom zvolenym
zo suiboru zahrnajdiceho alkoxyskupinu s 1 az 4
atémami uhlika, atém halogénu, cykloalkylskupinu
s 3 az 6 atémami uhlika a fenylskupinu, ktora je
pripadne substituovand jednym alebo viacerymi sub-
stituentni zvolenymi zo siboru zahrnajuceho atém

halogénu, kyanoskupinu, nitroskupinu, alkylsku-
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pinu s 1 aZ 4 atémami uhlika, halogénalkylskupinu
s 1 aZz 4 atémami uhlika, alkoxyskupinu s 1 azZ 4
atémami uhlika a halogénalkoxyskupinu s 1 aZ 4
atémami uhlika, '

alkinylskupinu s 3 aZ 6 atémami uhlika, ktora je
pripadne substituovand alkoxyskupinou s 1 aZ 4
atémami uhlika alebo atémom halogénu;

cykloalkylskupinu s 3 aZ 6 atémami uhlika,
skupinu vzorca N=C(R4R5) alebo

atém alkalického kovu, kovu alkalickych zemin,
manganu, medi, zinku, kobaltu, striebra, niklu,

aménny alebo organoaméniovy katién;

R a rR10 predstavuje kazdy nezédvisle vidy atém vodika,
alkylskupinu s 1 aZz 6 atémami uhlika,

benzylskupinu, ktora je pripadne substituovana jed-
nym alebo viacerymi substituentmi zvolenymi zo
siboru zahrnajiceho atém halogénu, kyanoskupinu,
nitroskupinu, alkylskupinu s 1 aZ 4 atomami
uhlika, halogénalkylskupinu s 1 aZz 4 atdémami
uhlika, alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika
a halogéhalkoxyskupinu s 1 aZz 4 atémami uhlika,

alebo

fenylskupinu, ktora je pripadne substituovana jed-
nym alebo viacerymi substituentmi zvolenymi zo
stiboru zah¥rajiceho atém halogénu, kyanoskupinu,
nitroskupinu, alkylskupinu s 1 aZ 4 atémami
uhlika, halogénalkylskupinu s 1 aZ 4 atdomami
uhlika,



alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika a halogén-
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alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika:;

predstavuje skupinu vzorca Q1 az Q32

N~ 'z
RM
R M‘z/——t"-'
H

Q8

o)
"\N)LN’Rﬁ

\ !
N=N

03
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R7S
Rd’-f

Q20

Q23

Q18

Q24
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N
IM“K\RW

Q29

Q32

r1l 5 r12 predstavuje nezavisle vidy

atém vodika,

Q27

Q30

alkylskupinu s 1 aZ 6 atémami uhlika, ktora je>

pripadne substituovand jednym alebo viacerymi

atémami halogénu, alebo
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cykloalkylskupinu s 3 aZ 6 atémami uhlika, ktora je
pripadne substituovand jednym alebo viacerymi

atémami halogénu, a dalej

Rl 5 r12 dohromady s atémami, ku ktorym si pripojené predsta-
vuji $tvor- az sedemclenny nasyteny alebo nenasyteny
kruh, ktory je pripadne prerusSeny atémom kyslika,
S(0), alebo atémom dusika a ktory je pripadne sub-
stituovany jednou azZz tromi metylskupinami alebo

jednym alebo viacerymi atémami halogénu;

R13, R14 a Rr1® predstavuje nezavisle vidy atém vodika,
alkylskupinu s 1 aZ 3 atémami uhlika alebo halogén-
alkylskupinu s 1 aZz 3 atémami uhlika;

r16 predstavuje atém vodika alebo halogénu;

r17 predstavuje alkylskupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika

alebo halogénalkylskupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika;

A, Al, A2, a3 a at predstavuje nezdvisle vidy atém kyslika

alebo siry;
L predstavuje hydroxyskupinu, atém halogénu, alkoxy-
skupinu s 1 aZ 3 atémami uhlika alebo alkyltiosku-

pinu s 1 az 3 atémami uhlika;

M predstavuje atém halogénu alebo alkylskupinu s 1 az

3 atémami uhlika;
yA predstavuje atém dusika alebo skupinu CH;
z1 - predstavuje skupinu NR? alebo atém kyslika;

7.2 predstavuje skupinu or’ alebo NRgRlo;
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r predstavuje celé ¢islo 0, 1 alebo 2; a
a predstavuje celé é&islo 2, 3 alebo 4.

2. ZlGéeniny podla naroku 1 vSeobecného vzorca I, kde

X predstavuje atém fluéru alebo chloéru;
Y predstavuje atém chléru;
R predstavuje alkylskupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika,

alylskupinu alebo propargylskupinu;

r1 predstavuje skupinu vzorca CH2C02R8;
RS predstavuje alkylskupinu s 1 az 4 atémami uhlika;
Q predstavuje skupinu vzorca

0 -N

—N | 43\\<i:7> alebo S
' N
© S(0) _ h/

o)

3. ZlG&enina podla naroku 2, ktorou je
izopropyl-3—{2-chlér—4—fluér—5—[5,6,8,8a—tetrahydro—1,3-di—
oxo-1H-imidazo[5,1-c][1,4])tiazin-2(3H)-yl])fenyl}tetrahydro-
5-metyl-2,4,6-trioxo-s-triazin-1(2H)-acetat.

4. Spésob potladovania neZiaddcich druhov rastlin,
vyznacujiaci sa t ym , Ze sa na listy tychto
rastlin alebo na pdédu alebo do vody obsahujicej semena alebo
iné rozmnoZovacie organy tychto rastlin aplikuje herbicidne

iéinné mnozZstvo zluceniny podla ndroku 1 vsSeobecného vzorca I
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Q p N S 4 (I)
R
KI At
X Y

kde X, Y, R, Rl, A, Al, a2 a Q maji vyznam uvedeny V naroku
1.

5. Sp6sob podla naroku 4, vyznacuijuci
s a t y m, Ze zlGéenina je zvolend zo suboru zahr¥najuceho

izopropyl 3-{2-chlér-4-fluér-5-[(5,6,8,8a-tetrahydro-1,3-di-
oxo-1H-imidazo[5,1-c][1,4]tiazin-2(3H)-yl]fenyl}tetrahydro-
5-metyl-2,4,6-trioxo-s-triazin-1(2H)-acetat;

terc.butyl-3-[2-chlér-5-(1-cyklohexén-1,2-dikarboximido)-
4-fludrfenyl Jtetrahydro-5-metyl-2,4,6-trioxo-s-triazin-
1(2H)-~acetdt;

izopropyl-3-[2-chlér-5-(1-cyklohexén~-1,2~-dikarboximido)-
4-fludrfenyl]tetrahydro-5-metyl-2,4,6-trioxo-s-triazin-
1(2H)~acetét;

metyl-3-[2-chlér-5-(1-cyklohexén-1,2-dikarboximido)-4-
fluérfenyl ltetrahydro-5-metyl-2,4,6-trioxo-s-triazin-
1(2H)-acetat;

izopropyl 3-{2-chldér-4-fludr-5-[(tetrahydro-3-oxo-1H, 3H~
(1,3,4)tiadiazolo[3,4~alpyridazin-1-ylidén)amino]lfenyl}-
tetrahydro-5-metyl-2,4,6-trioxo-s~triazin-1(2H)-acetat a
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izopropyl 3-[2-chlér-4-fluér-5-(tetrahydro-1,3,7-trioxo-
1H-imidazo[5,1-c][1,4]tiazin-2(3H)~yl)fenyl]tetrahydro-5-
mety1—2,4,6-trioxo-s-triazin—1(2H)—acetét.

6. Sposob podla ndroku 4, Vvyznadc¢ujici
sa tym Ze sa zlicenina aplikuje na listy rastlin alebo
do pbédy alebo do vody, ktoré obsahujui semena alebo iné roz-
mnoZovacie organy tychto rastlin v davke asi 0,016 kg/ha az

4,0 kg/ha.

7. Herbicidny prostriedok, vy znacujuici
s a t ¥y m, Ze obsahuje inertny pevny alebo kvapalny nosic
a herbicidne G&inné mnoZstvo zlueniny podla naroku 1 vse-

obecného vzorca I

0
N 4

AY TA

Q N \R4 (I)
AL
X

Y

kde X, Y, R, Rl, A, Al, a2 anq majd vyznam uvedeny Vv naroku
l.

8. Zluceniny vsSeobecného vzorca
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kde

T predstavuje skupinu vzorca -NH,, -NCO, -NCS, -Nj,
NHNH,, NHC(S)NHR1!, -c(0)NHNHRY3, -c(0)H, -c(0)cH;,
-C(0)CO,(alkyl s 1 aZz 4 atémami uhlika),
~c(0)cH,c(0)R, -c(o)cH, c(A%)o(alkyl s 1 az 4
atémami uhlika), -Coz(alkyl s 1 az 4 atémani
uhlika), -N=c=NR11, -NHC(0)NHR'1, -NHC(s)NRI1HNRLZ,
-N=C(SCH;)NHR'!, -NHCO,(alkyl s 1 aZ 4 atémami
uhlika), -C(Cl)=NOH,

RM \
N

__</O o) ﬁ 0
N~ I N
’ HO,C N7

o

i
R

H
HJCXNYO
‘H3C N—N alebo S N
! H \

NN

0]

XayY predstévuje kazZdy nezdvisle atém vodika, atdém
halogénu, nitroskupinu, kyanoskupinu, alkyl-
skupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika, halogénalkyl-
skupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika, alkoxyskupinu s
1 az 4 atémami uhlika, halogénalkoxyskupinu s 1

aZz 4 atémami uhlika alebo skupinu vzorca S(O)mRz;
m predstavuje celé ¢islo 0, 1 alebo 2;

R predstavuje alkylskupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika
alebo halogénalkylskupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika;

R predstavuje atém vodika, alkylskupinu s 1 azZ 6 '
atémami uhlika, alkoxyalkylskupinu s 2 aZz 12 atdémami
uhlika, alkylkarbonylalkylskupinu s 3 aZ 12 atdémami
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uhlika, halogénalkylkarbonylalkylskupinu s 3 az 12
atémami uhlika, alkoxykarbonylalkylskupinu s 3 az 12
atémami uhlika, halogénalkoxykarbonylalkylskupinu

s 3 az 12 atémami uhlika, alkenylskupinu s 3 aZ 6
atémami uhlika, alkinylskupinu s 3 aZ 6 atémami
uhlika,

fenylskupinu, ktora je pripadne substituovana jed-
nym aZ tromi substituentmi zvolenymi zo suboru
zahr¥fiajuceho atém halogénu, alkylskupinu s 1 az
4 atémami uhlika, alkoxyskupinu s 1 az 4 atdémami
uhlika a halogénalkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomami
uhlika, alebo

benzylskupinu, ktord je pripadne substituovana jed-
nym aZ tromi substituentmi zvolenymi zo suiboru
zahrnajuceho atém halogénu, alkylskupinu s 1 az
4 atémami uhlika, alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atémami
uhlika a halogénalkoxyskupinu s 1 aZ 4 atdémami
uhlika;

R predstavuje atém vodika, alkenylskupinu s 3 aZ 6
atémami uhlika, alkinylskupinu s 3 aZ 6 atdémami
uhlika, kyanoskupinu,

alkylskupinu s 1 aZ 12 atémami uhlika, ktora je
pripadne substituovand jednym alebo viacerymi
atémami halogénu alebo jednym substituentom
zvolenym zo suUboru zahrnajuiceho Kkyanoskupinu,
skupinu vzorca C(0)R3, oc(0)R®, cH,0Cc(0)R®,
0R4, CH20R4 a CR6(0R7)2 alebo jednou fenyl-
skupinou, ktord je pripadne substituovana
jednym aZ tromi substituentmi zvolenymi zo
suiboru zahrnajuiceho atém halogénu, alkyl-
skupinu s 1 aZ 4 atdémami uhlika, alkoxyskupinu
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s 1 aZ 4 atémami uhlika a halogénalkoxyskupinu

s 1 aZz 4 atémami uhlika, alebo

fenylskupinu, ktorda je pripadne substituovana jed-
nym aZ tromi substituentmi zvolenymi zo suboru
zahrnajuiceho atém halogénu, alkylskupinu s 1 az
4 atémami uhlika, alkoxyskupinu s 1 az 4 atémami
uhlika a halogénalkoxyskupinu s 1 aZz 4 atdémami
uhlika;

predstavuje skupinu vzorca OR8, SR® alebo NR9R10;

R4, RS a RS predstavuje kazdy nezdvisle atém vodika, alkyl-

skupinu s 1 aZz 4 atémami uhlika alebo halogénalkyl-

skupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika;
predstavuje alkylskupinu s 1 aZz 4 atémami uhlika;

predstavuje alkylskupinu s 1 aZ 6 atémami uhlika,
ktora je pripadne substituovanad substituentom
zvolenym zo suboru zah¥najuiceho alkoxyskupinu
s 1 aZ 4 atémami uhlika, alkyltioskupinu s 1 az
4 atémami uhlika, atém halogénu, hydroxyskupinu,
cykloalkylskupinu s 3 aZ 6 atémami uhlika,
furylskupinu alebo fenylskupinu, ktord je pri-
padne substituovana jednym alebo viacerymi
substituentmi zvolenymi zo sdboru zahrnajuiceho
atém halogénu, kyanoskupinu, nitroskupinu,
alkylskupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika, halogén-
alkylskupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika, alkoxy-
skupinu s 1 az 4 atémami uhlika a halogén-
alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika,

alkenylskupinu s 3 aZ 6 atémami uhlika, ktora je

pripadne substituovand substituentom zvolenym
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zo suUboru zah¥najuceho alkoxyskupinu s 1 aZ 4
atémami uhlika, atém halogénu, cykloalkylskupinu

s 3 aZz 6 atémami uhlika a fenylskupinu, ktora je
pripadne substituovana jednym alebo viacerymi sub-
stituentmi zvolenymi zo suUboru zahr¥najuceho atém
halogénu, kyanoskupinu, nitroskupinu, alkylsku-
pinu s 1 aZ 4 atémami uhlika, halogénalkylskupinu
s 1 az 4 atémami uhlika, alkoxyskupinu s 1 az 4
atémami uhlika a halogénalkoxyskupinu s 1 azZ 4

atémami uhlika,

alkinylskupinu s 3 aZ 6 atémami uhlika, ktora je
pripadne substituovana alkoxyskupinou s 1 az 4

atémami uhlika alebo atémom halogénu; alebo
cykloalkylskupinu s 3 aZ 6 atémami uhlika:

R? a RO predstavuje kazZdy nezavisle vidy atém vodika,
alkylskupinu s 1 aZ 6 atémami uhlika,

benzylskupinu, ktord je pripadne substituovana jed-
nym alebo viacerymi substituentmi zvolenymi zo
siboru zahrnajiceho atém halogénu, kyanoskupinu,
nitroskupinu, alkylskupinu s 1 aZz 4 atdémami
uhlika, halogénalkylskupinu s 1 aZz 4 atémami
uhlika, alkoxyskupinu s 1 az 4 atémami uhlika
a halogénalkoxyskupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika,

alebo

fenylskupinu, ktora je pripadne substituovand jed-
nym alebo viacerymi substituentmi zvolenymi zo
stiboru zahrnajuceho atém halogénu, kyanoskupinu,
nitroskupinu, alkylskupinu s 1 az 4 atémami

uhlika, halogénalkylskupinu s 1 aZ 4 atdémami
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uhlika, alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika
a halogénalkoxyskupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika;

r11 a r12 predstavuje nezavisle vidy

atém vodika,

alkylskupinu s 1 aZz 6 atémami uhlika, ktora je
pripadne substituovand jednym alebo viacerymi

atémami halogénu, alebo

cykloalkylskupinu s 3 aZ 6 atémami uhlika, ktora je
pripadne substituovana jednym alebo viacerymi

atémami halogénu, a dalej tiez

r11 a Rlzdohromady s atémami, ku ktorym su pripojené, pred-
stavuji Stvor- aZ sedemclenny nasyteny alebo nena-
syteny kruh, ktory je pripadne preruseny atémom
kyslika, S(0), alebo atémom dusika a ktory je pri-
padne substituovany jednou aZz tromi metylskupinami
alebo jednym alebo viacerymi atémami halogénu;

rR13 predstavuje atém vodika, alkylskupinu s 1 az 3
atémami uhlika alebo halogénalkylskupinu s 1 aZ 3

atémami uhlika;

A, Al, a2 a a3 predstavuje nezavisle vidy atém kyslika

alebo siry; a

r predstavuje celé ¢islo 0, 1 alebo 2.
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9. Zluicéeniny vSeobecného vzorca

predstavuje skupinu NO,, NH, alebo -NHC(A)NHR;

A, a3 a at predstavuje kaZdy nezavisle atém kyslika alebo

siry:

predstavuje kazdy nezavisle atém vodika, atém
halogénu, nitroskupinu, kyanoskupinu, alkyl-
skupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika, halogénalkyl-
skupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika, alkoxyskupinu

s 1 aZz 4 atémami uhlika, halogénalkoxyskupinu s 1

az 4 atémami uhlika alebo skupinu vzorca S(O)mRZ;
predstavuje celé ¢islo 0, 1 alebo 2;

predstavuje alkylskupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika
alebo halogénalkylskupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika;

predstavuje atém vodika, alkylskupinu s 1 az 6
atémami uhlika, alkoxyalkylskupinu s 2 aZ 12 atémami
uhlika, alkylkarbonylalKkylskupinu s 3 aZ 12 atémami
uhlika, halogénalkylkarbonylalkylskupinu s 3 az 12
atémami uhlika, alkoxykarbonylalkylskupinu s 3 az 12
atémami uhlika, halogénalkoxykarbonylalkylskupinu

s 3 az 12 atémami uhlika, alkenylskupinu s 3 aZ 6
atémami uhlika, alkinylskupinu s 3 aZz 6 atdémami
uhlika,
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fenylskupinu, ktord je pripadne substituovana jed-
nym aZ tromi substituentmi zvolenymi zo suboru
zahrnajuiceho atém halogénu, alkylskupinu s 1 a:z
4 atémami uhlika, alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atdémami
uhlika a halogénalkoxyskupinu s 1 az 4 atdémami
uhlika, alebo

benzylskupinu, ktorda je pripadne substituovania jed-
nym aZz tromi substituentmi zvolenymi zo suboru
zahr¥najuceho atém halogénu, alkylskupinu s 1 aZ
4 atémami uhlika, alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atémami
uhlika a halogénalkoxyskupinu s 1 aZz 4 atémami
uhlika;

r11 5 r12 predstavuje nezavisle vidy
atém vodika,

alkylskupinu s 1 aZz 6 atémami uhlika, ktora je
pripadne substituovand jednym alebo viacerymi
atémami halogénu, alebo

cykloalkylskupinu s 3 aZ 6 atémami uhlika, ktora je
pripadne substituovand jednym alebo viacerymi

atémami halogénu, a dalej tiez

r11 5 Rr12 dohromady s atémami, ku ktorym su pripojené, pred-
stavujui &tvor- aZ sedemélenny nasyteny alebo ne-
nasyteny kruh, ktory je pripadne preruseny atémom
kyslika, S(0), alebo atémom dusika a ktory je
pripadne substituovany jednou aZ tromi metyl-
skupinami alebo jednym alebo viacerymi atémami

halogénu; a

r predstavuje celé c¢islo 0, 1 alebo 2.
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10. Spbésob vyroby zluicenin vSeobecného vzorca

RM R
A, 111 X
e Y Y
N N N\R
A" A*
X Y

predstavuje kaZdy nezavisle atém vodika, atém
halogénu, nitroskupinu, kyanoskupinu, alkyl-
skupinu s 1 az 4 atémami uhlika, halogénalkyl-
skupinu s 1 az 4 atdémami uhlika, alkoxyskupinu

s 1 aZz 4 atémami uhlika, halogénalkoxyskupinu s 1
az 4 atémami uhlika alebo skupinu vzorca S(O)mRZ;

predstavuje celé ¢islo 0, 1 alebo 2;

predstavuje alkylskupinu s 1 aZ 4 atdémami uhlika
alebo halogénalkylskupinu s 1 aZ 4 atdémami uhlika;

predstavuje alkylskupinu s 1 aZ 6 atémami uhlika,
alkoxyalkylskupinu s 2 aZ 12 atémami uhlika, alkyl-
karbonylalkylskupinu s 3 aZ 12 atdémami uhlika,
halogénalkylkarbonylalkylskupinu s 3 az 12 atdémami
uhlika, alkoxykarbonylalkylskupinu s 3 aZ 12 até-
mami uhlika, halogénalkoxykarbonylalkylskupinu s

3 az 12 atémami uhlika, alkenylskupinu s 3 azZ 6
atémami uhlika, alkinylskupinu s 3 aZ 6 atdmami
uhlika,

fenylskupinu, ktord je pripadne substituovand jed-
nym az tromi substituentmi zvolenymi zo suboru
zahrnajuiceho atém halogénu, alkylskupinu s 1 az
4 atémami uhlika, alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atémami
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uhlika a halogénalkoxyskupinu s 1 aZz 4 atémami
uhlika, alebo

benzylskupinu, ktord je pripadne substituovana jed-
nym aZ tromi substituentmi zvolenymi zo suboru
zahrnajuceho atém halogénu, alkylskupinu s 1 az
4 atémami uhlika, alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atdémami
uhlika a halogénalkoxyskupinu s 1 az 4 atémami
uhlika;

predstavuje atém vodika, alkenylskupinu s 3 azZ 6
atémami uhlika, alkinylskupinu s 3 aZ 6 atdmami

uhlika,

alkylskupinu s 1 az 12 atémami uhlika, ktora je
pripadne substituovand jednym alebo viacerymi
atémami halogénu alebo jednym substituentom
zvolenym zo suboru zah¥najiceho kyanoskupinu,
skupinu vzorca C(O)R3, OC(O)RS, CHZOC(O)RS,
OR4, CH20R4 a CR6(0R7)2 alebo jednou fenylsku-
pinou, ktord je pripadne substituovand jednym az
tromi substituentmi zvolenymi zo suiboru zah¥na-
juceho atém halogénu, alkylskupinu s 1 aZ 4 até-
mami uhlika, alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atdémami
uhlika a halogénalkoxyskupinu s 1 aZ 4 atémami
uhlika, alebo

fenylskupinu, ktora je pripadne substituovania jed-
nym aZ tromi substituentmi zvolenymi zo sidboru
zahr¥najuceho atém halogénu, alkylskupinu s 1 aZz
4 atémami uhlika, alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atémami
uhlika a halogénalkoxyskupinu s 1 aZ 4 atémami
uhlika:

predstavuje skupinu vzorca OR8, srR® alebo NRgRlo;
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R4, RS a R® predstavuje kazdy nezdvisle atém vodika, alkyl-
skupinu s 1 aZz 4 atémami uhlika alebo halogénalkyl-
skupinu s 1 aZz 4 atémami uhlika;

R’ predstavuje alkylskupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika;

RS predstavuje alkylskupinu s 1 aZ 6 atémami uhlika,
ktord je pripadne substituovanad substituentom
zvolenym zo suboru zahrnajuceho alkoxyskupinu
s 1 az 4 atémami uhlika, alkyltioskupinu s 1 az
4 atdémami uhlika, atém halogénu, hydroxyskupinu,
cykloalkylskupinu s 3 aZ 6 atémami uhlika, fu-
rylskupinu alebo fenylskupinu, ktora je pripadne
substituovanad jednym alebo viacerymi substi-
tuentmi zvolenymi zo siboru zahrnajiceho atém
halogénu, kyanoskupinu, nitroskupinu, alkylsku-
pinu s 1 aZ 4 atémami uhlika, halogénalkylsku-
pinu s 1 aZ 4 atémami uhlika, alkoxyskupinu
s 1 az 4 atémami uhlika a halogénalkoxyskupinu
s 1 azZz 4 atémami uhlika,

alkenylskupinu s 3 aZ 6 atémami uhlika, ktora je
pripadne substituovana substituentom zvolenym
zo suUboru zahrnajiceho alkoxyskupinu s 1 aZ 4
atémami uhlika, atém halogénu, cykloalkylskupinu
s 3 aZz 6 atémami uhlika a fenylskupinu, ktora je
pripadne substituovand jednym alebo viacerymi sub-
stituentmi zvolenymi zo suUboru zahrnajuiceho atém
halogénu, kyanoskupinu, nitroskupinu, alkylsku-
pinu s 1 aZ 4 atémami uhlika, halogénalkylskupinu
s 1 az 4 atémami uhlika, alkoxyskupinu s 1 az 4
atémami uhlika a halogénalkoxyskupinu s 1 aZ 4
atémami uhlika,
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alkinylskupinu s 3 aZ 6 atémami uhlika, ktora je
pripadne substituovand alkoxyskupinou s 1 az 4

atémami uhlika alebo atémom halogénu;
cykloalkylskupinu s 3 aZ 6 atémami uhlika;

R? a R1O predstavuje kazdy nezavisle vidy atém vodika,
alkylskupinu s 1 aZ 6 atémami uhlika,

benzylskupinu, ktord je pripadne substituovana jed-
nym alebo viacerymi substituentmi zvolenymi zo
siboru zahrnajiceho atém halogénu, kyanoskupinu,
nitroskupinu, alkylskupinu s 1 aZz 4 atdémami
uhlika, halogénalkylskupinu s 1 aZz 4 atémami
uhlika, alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika
a halogénalkoxyskupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika,

alebo

fenylskupinu, ktord je pripadne substituovana jed-
nym alebo viacerymi substituentmi zvolenymi zo
stboru zahrnajuceho atém halogénu, kyanoskupinu,
nitroskupinu, alkylskupinu s 1 aZz 4 atdémami
uhlika, halogénalkylskupinu s 1 aZ 4 atdémami
uhlika, alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atdémami uhlika
a halogénalkoxyskupinu s 1 aZz 4 atémami uhlika;

r11 5 r12 predstavuje nezavisle vidy

atém vodika,

alkylskupinu s 1 aZz 6 atémami uhlika, ktora je
pripadne substituovand jednym alebo viacerymi
atémami halogénu, alebo
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cykloalkylskupinu s 3 aZ 6 atémami uhlika, ktora je
pripadne substituovand jednym alebo viacerymi

atémami halogénu, a dalej tiez

r11l a r12 dohromady s atémami, ku ktorym si pripojené predsta-
vuji &tvor- aZ sedemélenny nasyteny alebo nenasyteny
kruh, ktory je pripadne prerusSeny atémom kyslika,
s(0), alebo atémom dusika a ktory je pripadne sub-
stituovany jednou aZ tromi metylskupinami alebo

jednym alebo viacerymi atémami halogénu;

A, Al, A2, a3 a at predstavuje nezavisle vidy atém kyslika

alebo siry; a
r predstavuje celé ¢islo 0, 1 alebo 2,

vyznacdcujuci s a t y m, Ze sa amin vSeobecného
vzorca

R
N, _at

N

‘ H N N N
L
At
X Y

|
|
kde X, ¥, R, A, al a a2 majui hore;uvedeny vyznam, necha

reagovat s anhydridom vsSeobecného 'vzorca

i
I
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kde Rll, R12, a3 a at majdi hore uvedeny vyznam, v pritom-
nosti kyseliny za vzniku pozZadovanej zlucéeniny vSeobecného

vzorca

kde X, ¥, R, Rll, Rlz, A, Al, Az, a3 a at majua hore. uvedeny
vyznam a pripadne sa poZadovand zlucenina, kde rl predsta-
vuje atém vodika- alkyluje alkylaénym ¢inidlom vSeobecného

vzorca
rlx1

kde

rl predstavuje alkenylskupinu s 3 aZ 6 atémami uhlika,

alkinylskupinu s 3 aZ 6 atémami uhlika,

alkylskupinu s 1 aZ 12 atdémami uhlika ktora je pri-
padne substituovana jednym alebo viacerymi até-
mami halogénu alebo jednym substituentom zvole-
nym zo suboru zahr¥najdceho kyanoskupinu, skupinu
vzorca C(0)R?, 0C(0)R®, CH,0C(0)R®, OR*, cH,OR?
a CR6(OR7)2 alebo jednou fenylskupinou, ktora
je pripadne substituovand jednym aZ tromi sub-
stituentmi zvolenymi zo sdboru zahr¥riajuceho atém
halogénu, alkylskupinu s 1 aZ 4 atémami uhlika,
alkoxyskupinu s 1 aZz 4 atémami uhlika a halogén-
alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atdémami uhlika, alebo
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fenylskupinu, ktord je pripadne substituovania jed-
nym aZ tromi substituentmi zvolenymi zo stboru
zah¥fiajiceho atém halogénu, alkylskupinu s 1 aZ
4 atémami uhlika, alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atémami
uhlika a halogénalkoxyskupinu s 1 aZ 4 atdémami
uhlika;

x1 predstavuje atém chléru, brému alebo jédu;

v pritomnosti bazy.
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