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(57) Anotécia:
[(5-Hydroxy-4-oxo-4H-pyran-2-yl)metyl] karbanilaty vie- V-0 -0,
obecného vzorca [, kde R je vodik, alkoxyskupina s 2 a2 4 R
a 8 atémami uhlika, sa pripravuju tak, e sa na S-hydro-

Xy-2-hydroxymetyl-4H-pyrdn—4-6n pdsobi pristusnymi fe-
nylizokyanatmi v3eobecného vzorca 1 v prostredi bezvo-

dého xylénu, pri teplote varu reaktnej zmesi polas 8 aZ
26 hodin. Uvedené karbanildty vykazuju herbicidnu a (m

fungicidnu u¢innost’.
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Oblast’ techniky

Vynidlez sa tyka [(5-hydroxy-4-oxo-4H-pyrén-2-
-yDmetyl] karbanilatov a spdsobu ich pripravy.

Doterajii stav techniky

Na ziklade literarnej rederSe ako aj patentovej lite-
ratury latky uvedené pod v3eobecnym vzorcom I si latky
doteraz v literatire neopisané. Ide o derivaty S-hydroxy-
-2-hydroxymetyl-4H-pyrdn-4-6nu, znameho ako kyselina
kojova, ktory prejavuje antifungAlnu, antibakteridlnu,
insekticidnu, pesticidnu i rastovo stimula®ni &innost,
ako aj kardiotonicku aktivitu.

Podstata vynalezu

Predmetom vyndlezu sa [(5-hydroxy-4-oxo-4H-
-pyréan-2-yl)metyl] karbanilaty vieobecného vzorca |

g Hy— 0 —co—pH
Ho-]::jr tow

kde R znamena H, alkoxyskupiny s pottom uhlika 2 aZ
4,8

Dalej je opisany sposob pripravy zludenin vieobec-
ného vzorca I, ktorého podstata spoiva v tom, Ze sa na
S-hydroxy-2-hydroxymetyl-4H-pyran-4-6n, rozpusteny v
bezvodom Xyléne pdsobi Cerstvo predestilovanymi pri-
slu¥nymi fenylizokyanétmi vieobecného vzorca Il

0
(N

an,

kde R ma hore uvedeny vyznam, pri teplote varu reaké-
nej znesi potas 8 az 26 hodin, nakolko hydroxylova
skupina kyseliny kéjovej je v tejto reakcii malo reaktiv-
na. Molamy pomer reak®nych zloZiek je 1 aZ 3 mél fe-
nylizokyanétu na 1 mél kyseliny kéjovej.

Sposob pripravy zli¢enin podla vyndlezu méa ti vy-
hodu, Ze sa reakcia uskutotiiuje jednoduchym a Tahkym
spdsobom, pricom vznikaji produkty dobrej Cistoty a v
dobrych vytaZkoch. V Ziadnej zo sledovanych reakcii sa
neizoloval produkt, v ktorom by reagovala hydroxylovd
skupina v polohe S kyseliny kéjovej.

Priklady uskutoinenia vyndlezu

Priklad 1
[(5-Hydroxy-4-oxo-4H-pyrén-2-yl)metyl] karbanilét.
4,7g (0,03 mol) vysuleného 5-hydroxy-2-hydroxy-
metyl-4-pyrénu sa rozpusti v 100 ml bezvodého xylénu a
prida sa 11,8 g (0,09 mo6l) erstvo predestilovaného fe-
nylizokyanétu. Reak&né zmes sa nechd reagovat’ 8 hodin
pod spiitnym chladi®om pri teplote varu reak&nej zmesi.
Po uplynuti reakénej doby a po ochladeni sa odfiltruje
vyliZend litka a predisti viacndsobnou kryStaliziciou z
etanolu s prisadou aktivneho uhlia a silikagélu aZ do
dosiahnutia konStantne;j teploty topenia. Produkt ma t. t.
144 a2 147°C, vytaXok 40 %.
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Elementdrna analyza pre Ci3HjaNs

(M 261,24) v %-vypotitané/zistené:
C H N
59,83/59,94 4,25/4,54 5,37/5,74
InfraZervené spektrum (nujol)

v (N-H) 3308 cm’, v (C=0) 1704, 1668, 1638 cm™,
v (C=C) 1600 cm™, v (C-O-C) 1252, 1234 (§), 1168,
1148 cm”.

InfraZervené spektrum (chloroform)

v (N-H) 3426 cm™, v (C=0) 1742, 1638 cm™, v (C-C)
1600 cm”, & (N-H) 1528 cm, v (C-0-0) 1204 cm™,
v C-H(arom) 3024 em’

UV-spektrum (metanol)

A1 234 nm (log € 4,39 m’mol’ ), A2 267 nm (log &2
3,92).

Priklad 2
[(5-Hydroxy-4-oxo-4H-pyrén-2-ylymetyl]-2-propoxy-
karbanilat

Pracovny postup je ten isty ako v priklade 1, s tym
rozdielom, Ze do reakcie sa pouije Lerstvo predestilo-
vany 2-propoxyfenylizokyanat (0,04 mol) a rovnaké
mnoZstvo (0,04 mol) kyseliny kéjovej, za Kkatalyzy
trietylaminom (5 kvapick) a reakény &as sa prediZi na
26 hodin. Ziskany produkt ma t. t. 137 a% 137,5°C, vy-
taZok 80 %.
Elementdrna analyza pre CisH;7Ns
(M 319,31) v %-vypocitané/zistené:

C H N

60,24/60,73 5,37/5,43 4,39/4 68
Infratervené spektrum (nujol)
v (N-H) 3348 cm’, v (C=0) 1708, 1650, 1620 cm”,
v (C=C) 1594 cm™, & (N-H) 1536 c¢m™”, v (C-0-C)
1260, 1234, 1208 (%), 1172, 1150, 1126 cm’.
Infratervené spektrum (chloroform)
v (N-H) 3428m", v (C=0) 1724, 1634 cm”, v (CC)
1604 cm™, & (N-H) 1534 cm™, v (C-0-0) 1524, 1200,
1160 (%), 1124 cm”, v C-H(arom) 3032, 2872 cm™.
UV-spektrum (metanol)
A1 205 nm (log € 4,62), A2 236 nm (log €1 4,23), Ja
276 nm (log €3 4,01).

Priklad 3
[(5-hydroxy-4-oxo-4H-pyran-2-yl)metyl]-2-butoxykar-
banilat
Pracovny postup je zhodny s postupom z prikladu 1, s
tym rozdielom, Ze do reakcie sa pouZil &erstvo prede-
stilovany 2-butoxyfenylizokyandt (0,044 mol) a 0,022
mol kyseliny kéjovej, v xyléne ako rozpultadle a re-
akény &as 16 hodin. Ziskany produkt m4 t. t. 12] aZ
121,5°C. VytaZok 62 %.
Elementama analyza pre Ci7HisNg
(M 333,34) v %-vypolitané/zistené:
C H N
61,32/61,70 5,75/5,91 4211380
Infratervené spektrum (nujol)
v (N-H) 3344 cm™, v (C=0) 1708, 1650, 1620 cm’,
v (C=C) 1592 cm™, § (N-H) 1534 cm™, v (C-0-C)
1258, 1238, 1208, 1148 (%), 1126 cm™.
Infratervené spektrum (chloroform)
v (N-H) 3428m™, v (C=0) 1744, 1638 cm’, v (C-C)
1604 cm’!, 5 (N-H) 1534 em™, v (C-0-0) 1252, 1200,
1148 (3), 1122 cm”, v C-H(arom) 3024, 2960 cm™.
UV-spektrum (metanol)
A1 205 nm (log & 4,62 mimol™), A, 235 nm (log €,
4,26), A3 276 nm (log €3 4,03).
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Priklad 4

Analogickym postupom ako v priklade 1, z 0,033
mol oboch reakénych zloZiek sa po 11,5 hodinovej re-
akinej dobe ziska [(5-hydroxy-4-oxo-4H-pyrdn-2-yl)me-
tyl]-2-oktyloxykarbanilat s t. t. 103 aZ 104°C vo vyt'azku
56 %.

Elementarna analyza pre C2H;7Ns
(M 389,45) v %-vypocitané/zistené:
C H N
64,84/65,10 7,00/6,77 3,6013,51
Infratervené spektrum (nujol)

v (N-H) 3344, 3424 cm™, v (C=0) 1708, 1650, 1620,
1742, 1632 cm’, v (C=C) 1592, 1604 cm”, & (N-H)
1536, 1534 cm™, v (C-O-C) 1260 - 1100 cm™.
UV-spektrum (metanol)

A1 205 nm (log & 4,64 m“mol”), A, 236 nm (log €2
4,25), A3 276 nm (log €3 4,04).

Pripravené zlieniny su biele kry¥talické latky, ne-
rozpustné vo vode a rozpustné v befnych organickych
rozputadlach,

Biologické testovanie bolo uskutotnené podla vie-
obecne platnych biologickych metodik 1. screeningu vo
Vyskumnom ustave agrochemickej technologie v Brati-
slave. Metodika je podrobne uvedena v Cesk. farm. 37,
264 (1982), autori Blahova M.; Kratsmar-Smogrovi¢ J.;
Varkonda S.

V zékladnom screeningu na kurdatach sa pri tychto
zlitenindch zistila rastovostimulatna Géinnost’, Stimu-
la¢ny u¢inok sa testoval na 40 kurdatich, ktorym sa ap-
likovala testovand latka s krmivom a sledovalo sa zvy-
Senie prirastku hmotnosti, ako aj zlepSenie konverzie
krmiva. Pripravené karbanilaty vykazovali zvySen sti-
mulaéni Winnost’ v porovnani so tandardom Avoparci-
nom. Regulalny rastovostimulany itinok na rastliny sa
testoval na Fagopyrum vulgare a Hordeum vulgare, pri-
¢om ako Standard sa pouzil cytokinin. Pripravené kar-
banilaty sii o 50 % vyssie ako Standard (100 %).

Priemyselné vyuZitePnost’

[(5-Hydroxy-4-oxo-4H-pyran-2-yl)metyl] karbaniléd-
ty pripravené podla vynalezu si pouZitelné v kozmetike,
v polnohospodrstve ako pesticidy a herbicidy a v zdra-
votnictve ako fungicidy a antiseptika.

PATENTOVE NAROKY

1. [(5-Hydroxy-4-oxo-4H-pyran-2-yl)metyl] karbani-
laty vieobecného vzorca I

LH,— 0 —CO [
o R

kde R predstavuje H, alkoxyskupiny s poitom atémov
uhlika 2 a2 4, 8.

2. Spdsob pripravy zliienin vieobecného vzorca 1
podfanaroku l,vyznadujiaci sa tym, %
sa na 1 mol 5-hydroxy-2-hydroxymetyl-4H-pyrén-4-6nu
rozpusteného v bezvodom xyléne, pésobi | aZ 3 mol fe-
nylizokyanatu vieobecného vzorca II
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(1n),

kde R mé vyznam uvedeny v ndroku 1, pri teplote varu
reakénej zmesi pocas 8 aZ 26 hodin.
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