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1

Vynélez se tyka zplisobu vyroby derivati
(pyrimidyloxy)fenoxyalkankarboxylovych
kyselin vykazujicich herbicidni vlastnosti.
Bylo zjisténo, Ze urdité nové (pyrimidyloxy)-
fenoxyalkankarboxylové kyseliny a jejich de-
rivaty vykazuji biologickou u&innost, zejmé-
na herbicidni.

V souhlase s tim popisuje vyndlez sloule-
niny obecného vzorce I,

12N E R
AR X-@-Y—(:I—W
8" D v R*
(1)
ve kterém

A a D nezdvisle na soh8& znamenaji vZdy
atom vodiku, alkylovou skupinu s 1 aZ 6 ato-
my uhliku, halogenalkylovou skupinu s 1 aZ
6 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 aZ 6 ato-
my uhliku, alkoxykarbonylovou skupinu s 2
aZ 6 atomy uhliku nebo atom halogenu,

B pfedstavuje atom vodiku, atom haloge-
nu, kyanoskupinu, alkoxykarbonylovou sku-
pinu s 2 aZ 6 atomy uhliku, alkylovou skupi-
nu s 1 aa 6 atomy uhliku, halogenalkylovou
skupinu s 1 aZ 6 atomy ubliku nebo alkoxy-
skupinu s 1 aZ 6 atomy uhliky,
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E a V nezdvisle na sob& znamenaji vidy
atom vodiku, atom halogenu, nitroskupinu
nebo alkylovou skupinu s 1 aZ 6 atomy uhli-
ku,

Rl a R? nezdvisle na sob& znamenaji vidy
atom vodiku nebo alkylovou skupinu s 1 aZ
6 atomy uhiiku,

W predstavuje hydroxymethylovou skupinu
nebo zbytek vzorce

—C—G

kde

G znamend hydroxylovou skupinu, alkoxy-
skupinu s 1 aZ 10 atomy uhliku, popFipadé
substituovanou halogenem, kyanoskupinou,
fenylovou skupinou nebo alkoxyskupinou s
1 aZ 6 atomy uhliku, alkylthioskupinu s 1 aZ
10 atomy uhliku, popfipadé substituovanou
fenylovou skupinou, alkenyloxyskupinu s 2
aZ 10 atomy uhliku, alkenylthioskupinu s 2
aZ 10 atomy uhliku, alkinyloxyskupinu s 2
az 10 atomy uhliky, fenoxyskupinu, pop¥ipa-
dé substituovanou nitroskupinou, cyklohe-
xyloxyskupinu, aminoskupinu, pop¥ipadé sub-
stituovanou jednim nebo dvéma substituenty
vybranymi ze skupiny zahrnujici alkylové
skupiny s 1 aZ 6 atomy uhliku, fenylovou
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skupinu, popiipadé substituovanou haloge-
nem nebo halogenalkylovou skupinou s 1 aZ
6 atomy uhliku a thienylmethylovou skupina,
dédle znamend morfolinoskupinu nebo zbytek
OM, kde M piedstavuje iont alkalického kovu
nebo iont kovu alkalické zeminy, a

X a Y nezavisle na sob& znamenaji vZdy
kyslik nebo siru, a jejich optické isomery a
soli téchto sloucemn

Sloudeniny obecného vzorce I ve kterém
R! a R? nepfedstavuji stejné zbytky, jsou op-
ticky aktivni, a vynalez rovndZ zahrnuje in-
dividudlni stereoisomery takovychto slouce-
nin a smési téchto stereoisomeri, jakoZ i ra-
cemické smési stereoisomerd.

Vyhodnymi zbytky ve vyznamu symbold A,
B a D jsou atomy vodiku, alkylové skupiny s
1 aZ 6 atomy uhliku, alkoxykarbonylové sku-
piny s 2 aZ 6 atomy uhliku, atomy halogent,
alkoxyskupiny s 1 aZ 6 atomy uhliku a halo-
genalkylové skupiny s 1 aZ 6 atomy uhliku.

Vyhodnym zbytkem ve v§znamu symbolu
Rl je atom vodiku nebo alkylovd skupina s
1 aZ 6 atomy uhliku, vihodnym zbytkem ve
vyznamu symbolu R? jo atom vodiku nebo
methylova skupina.

S vyhodou predstavuje W zbytek vzorce

0

I
—C—QG,

v ném?

G znamend hydroxylovou skupinu, alkoxy-
skupinu s 1 aZ 10 atomy uhliku, pop¥Fipadé&
substituovanou halogenem nebo alkoxysku-
pinou s.1 aZ 6 atomy uhliku, alkenyloxysku-
pinu s 2 aZ 10 atomy uhliku, alkinyloxysku-
pinu s 2 aZ 10 atomy uhliku nebo cyklohexyl-
oxyskupinu.

Vyhodnymi zby“rky ve vyznamu symbolil
X a 'Y jsou atomy kysliku.

Jako priklady sloucCenin poedle vynédlezu se
uvadeéji ndsledujici slouceniny:

.
rf

Br{&oo 0~ CH=CO,C,Hy

1
CH,
N ' [ 3
Fac‘C 04 _ )= 0-CH=C0,C Hymn
N = .
75
yodd NO
CL-<— -0 - O
s,\jn" L;." ;‘ Vo , 77

OV

N
Ct{ ‘)-OQ ct
=]

CH,
82
01 .
AN CHs
U—-o—@-OCH—CO‘,‘C‘aHg"
87
N CHy
(! }o-@ 0-CH-CO,CH,
=
93
z i
F,C -CN}O@ 0-CH-CHj OH
4
}o 0-CH- CO, Na-
10

Specifickymi p¥iklady slougenin podle vy-
nélezu jsou:

sloufeniny vzorce XX,

E R!
/ N !
8 < Hx -Y-C-W
N Y xXx)

ve kterém
W predstavuje zbytek vzorce

>

(w]

—C—G,

I
0

uvedené v tabulce 1,



209529

5

sloufeniny obecného vzorce XXb,

A E
;N R’
8 -~ »-X@ Y-C-W
"‘N kl )
D V (XXxb)

ve kterém
W predstavuje skupinu CH20H, uvedené
v tabulce 1b,

sloufeniny obecného vzorce XXI,

A E v
N
’ {i \”‘@ '
N |
D Y-C-W
R*
(xXx1)
ve kterém
W predstavuje zbytek vzorce
—C—@G,
I
0
uvedené v tabulce 2,

sloueniny obecného vzorce XXII,

A
S
g E)
f?z (XX11)

ve kterém
W ptedstavuje zbytek vzorce

—(C—G,
I
0
uvedené v tabulce 3,

sloudeniny obecného vzorce XXIII,

A E

/k 1

N7 R
D/[\/LX Y- C-W

2

B Vv R
(XX1i1)

ve kterém

W predstavuje zbytek vzorce
—C—@G,

I

0
uvedené v tabulce 4,

a sloudeniny obecného vzorce XXIV,

B
N \
A" X
=
D
(XX1v)
ve kterém

W predstavuje zbytek vzorce
—C—@G,

I

0

uvedené v tabulce 5.
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Slouteniny shora uvedeného obecného
vzorce I, jakoZ i jejich optické isomery ne-
bo soli, je moZno piipravit Fadou metod.

V souhlase s vyndlezem se sloufeniny sho-
ra uvedeného obecného vzorce I vyrabégji tak,
Ze se postupné kondenzuje pyrimidinovy de-
rivat obecného vzorce V,

B D
(v)

ve kterém

I, znamend snadno od§tépitelnou skupinu
a zbyvajicl obecné symboly maji shora uve-
deny vyznam, s prisludnym fenolem nebo
thiofenolem obecného vzorce VII,

E
HXL a
N
v
(Vi)

ve kterém jednotlivé obecné symboly maji
shora uvedeny vyznam, ziskany produkt, v
némZ Q znamend alkoxyskupinu s 1 aZ 6 a-
tomy uhliku nebo alkylthioskupinu s 1 aZ 6
atomy uhliku, se dealkyluje za vzniku slou-
Ceniny obecného vzorce IX,

E
NN &
A x-—E -y
oS, X,
8 D

(1%}

ve kterém jednotlivé obecné symboly maji
shora uvedeny vyznam, a produkt obecného
vzorce IX, ziskany v nékterém z piedcho-
zich reak&nich stupiili, se kondenzuje se
sloufeninou obecného vzorce X,

R

hal—C—W (X)
Lo

ve kterém

hal znamend chlor, brom nebo jod, v pii-
tomnosti alkalického ¢inidla,

Shora zminéné kondenzace s& s vyhodou
provadé&ji v pritomnosti alkalického c¢inidla
a vyhodné v pritomnosti rozpoustédla. Mezi
vhodnd alkalickd c¢inidla nédleZeji napriklad
hydroxidy a uhli¢itany alkalickych kovil a
kovli alkalickych zemin, jako hydroxid sod-
ny, hydroxid draselny, uhli¢itan sodny a uh-
licitan draselny. Mezi vhodna rozpoustddla

B
naleZeji ketony, jako napriklad aceton, me-
thylethylketon a methyl-isobutylketon, a di-
polérni aprotickd rozpoustédla, jako napii-
klad dimethylformamid, dimethylacetamid,
dimethylsulfoxid, N-methylpyrrolidon, hexa-
methylfosforamid a sulfonan.

Reakéni podminky potfebné k uskute¢né-
ni kondenzatni reakce se méni v zdvislosti
na povaze reakénich sloZek, na pouZitém al-
kalickém ¢inidle a rozpoustédle. Obecné se
reakce urychli zadhtevem, pri€emZ obvykle
vyhovuje reak&ni teplota v rozmezi od 40 °C
do 150 °C a reakéni doba od 0,5 do 20 hodin.
Je-li to Zadouci, 1ze ovSem pouZit i vySsi ne-
bo niZ3i reakfni teploty nebo/a krat3i nebo
delsi reakéni doby.

Vhodnou odStépitelnou skupinou ve vy-
znamu symbolu L je napFiklad alkylsulfony-
lova skupina, chlor, brom nebo jod.

Dealkylatni reakci je moZno uskuteénit za
pouZiti fady riznych ¢&inidel, zndmych v da-
ném oboru. Tak nap¥iklad arylalkylethery je
moZno $tépit za pouZiti takovych &inidel, ja-
ko jsou pyridin-hydrochlorid, kyselina jodo-
vodikovd, kyselina bromovodikové4, thioetho-
xid sodny v dimethylformamidu, acetyl-p-to-
luensulfonéat, jodid sodny neho draselny v
kyseliné mravenc¢i nebo octové, jodid lithny
v 2,4,6-kolidinu a bromid bority.

Reakéni doby a reakfni podminky se
meéni v Sirokém rozmezi, a to v zavislosti na
pouZitém - dealkylaénim ¢&inidle a na Stépe-
ném etheru. Reakéni podminky obecng& uZi-
vané pFi pouZiti shora zminénych d¢inidel
Stépicich ethery jsou odborniklim zndmy a
1ze je piizplisobit bez néjakého rozsdhlejsiho
experimentdlniho ovéfovédni i k uskuteén&ni
Stépeni etherli obecného vzorce IX.

Shora popsanym postupem se piipravuji
Zejména ty slouCeniny shora uvedeného o-
becného vzorce I, ve kterém seskupeni vzor-
ce

E ;,a’
g
v R%

je navazéno v poloze 2 nebo 4 pyrimidylové-
ho kruhu.

Sloudeniny niZe uvedeného obecného vzor-
ce la

(1; W=—C—G),
|
0

v némZ G neznamené hydroxylovou skupinu,
je moZno pFipravit z kyseliny obecného vzor-
ce Ib (I; W=—CO2H) libovolnym z obvyk-
lych postupli zndmych v daném oboru pro
konverze karboxylovych kyselin na soli, es-
tery nebo amidy kyselin. Takovyto postup je
moZno znézornit nésledujicim reak¢énim
schématem A.
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Schéma A

R4
!

A—r& xﬂr ?;_C“OH~>

(1) £
R'o
—p A—-g Q—X —Y - C C G
R?.
(1)

Sloudeniny niZe uvedeného obecného vzor-
ce Ic (I; W=-—CH20H) je moZno pIipravit z
kyseliny nebo esteru kyseliny obecného vzor-
ce Id

(I; W=—C—G,

I

0
kde

G =0H nebo alkyl) libovolnou z obvyklych

metod zndmych v daném oboru pro konver-
zi kyseliny na ester kyseliny nebo alkohol
(naptiklad redukci lithiumaluminiumhydri-
dem). Takovyto postup je moZno zndzornit
nésledujicim reakénim schématem B.

Schéma B
1
P
A NTN Y-C~C~OR—>
AN i

ER‘

AN
— A%;ﬁ’-x@ Y~ C= CH,OH

B D "V Rz"

Slou€eniny podle vynélezu vykazuji her-
bicidni ddinnost proti Siroké paleté rostlin,
a to jak jednodéloZnych, tak dvoid&loZnych,
jsou v8ak nicméné& selektivné ufinné, takZe
pii jejich aplikaci v ur€itych uZitkovych rost-
linach, v€etné obilovin, a zejména pak dvoj-
déloZnych uZitkovych plodin, nedochdazi re-
lativné k ovlivnéni téchto uZitkovych rost-
lin pfi aplikaci téch davek slou€enin podle
vyndlezu, které jsou pro jiné druhy rostlin
smrtelné nebo tyto jiné rostliny téZce posko-
Zuji.

Popisované slouéeniny jsou t€inné jak p¥i
pfimé aplikaci na rostliny (postemergentni
aplikace), tak pri aplikact do pidy pied vze-
jitim rostlin (preemergentni aplikace). Slou-
¢eniny podle vyndlezu jsou vSak obecng U-

16

¢inn&;8i pii postemergentni aplikaci na rost-
hny

Aplikaéni ddvky slcu€enin podle vynélezu
zaviseji na rtiznych faktorech, jako jsou cha-
rakter plevell nebo/a uZitkovych rostlin, na
né7 se afinné latky aplikuii, a charakter po-
uZivané sloudeniny. Obecné jsou ucelné déav-
ky pohybujici se od 0,01 do 20 kg na hektar,
s vyhodou od 0,1 do 2 kg na hektar. Odbor-
nikim nsbude €init potiZe zjiSt&ni vhodnych
aplikatnich ddavek za pouZiti standardnich
béZnych metod bez provadéni né&jakého roz-
séhlejSiho experimentdlniho ovéfovani.

Sloudeniny &. 1, 14, 15, 16, 28, 67, 73, 74
a 75 z tabulky 1 vykazuji zvlast dobrou se-
lektivitu pii hubeni pleveld v dvojdéloZnych
uZitkovych rostlindch, jako jscu slunecnice,
bavlnik, s6‘a, cukrova Fepa a podzemnice 0-
lejna.

Sloudeniny podle vyndlezu je moZno X in-
hibici ristu, téZkému poskozovani nebo hu-
beni rostlin pouZivat iako takevé, s vyhodou
se v8ak pouZivaji ve formé& prostiedkii obsa-
hujicich sloueninu podle vynédlezu ve smeé-
si s nositem tvofenym pevnym nebo kapal-
nym fedidlem. '

Zptlisoby pfipravy prostredkil obsahujicich
jako ufinné 14tky slouCeniny podle vynalezu,
jakoZ i popis aplikace téchto prostfedkid a
vysledky testl Géinnosti jsou uvedeny v na-
Sem souvisejiciin &eskoslovenském patent-
nim spisu €. 209 527.

Vyndlez ilustruji nédsledujici pfiklady pro-
vedeni, jimiZ se v32k rozsah vyndlezu v Zad-
ném sméru negsmezuje.

Priklad 1

Piiprava ethyl-2-[4-(5-brom-2-py-
rimidyloxy)fenoxy ]propiondtu (1)

a}) Smés 3,0 g 5-brom-2-chlorpyrimidinu,
2,5 g p-methoxyfenolu, 50 ml methylethylke-
tonu vysuieného nad bezvodym uhlifitanem
draselnym a 2,5 g bezvodého uhliditanu dra-
selného se za michéni 6 hodin va¥i pod zpét- -
nym chladi¢em. RozpouSt&dlo se odpaii za
sniZeného tlaku, k zbytku se prfidd voda a
vysraZend sloutenina se odfiltruje. K produk-
tu se pridd 5% vodny roztok hydroxidu sod-
ného a smés s2 cca 30 minut micha. Pevny
materidl se odfiltruje a po promyti vodou a
pfekrystalovani ze smési methanolu a vody
poskytne 3,4 g 5-brom-2-(4-methoxyfenoxy]-
pyrimidinu o teplotd tdni 92 °C.

b) 2,4 g 5-brom-2-(4-methoxyfenoxy]pyri-
midinu se rozpusti v 50 m! methylenchloridu,
roztok se ochladi na —70°C a za michant se
k ndmu piikape 12,7 g bromidu boritého,
ptriemZ teplota roztcku sz udrZuje na —65
az —75°C. Po skonCeném pFidavani se re-
akéni smés dal3i hodinu michéd pfi teploté
—65 aZz —75°C, naCeZ se nechd pozvolna o-
hitdt na teplotu mistnosil. K smési se opatrné
piidd po malych dévkdch voda a methylen-
chlorid se odstrani zdhievem smési na vod-
ni lazni.
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Vodnd suspenze se ochladi na teplotu 20 °C,
pevny materidl se odfiltruje, promyje se vo-
dou a prekrystaluje se ze smési methanolu
a vody. Ziskd se 2,1 g 4-(5-brom-2-pyrimi-
dyloxy)fenclu o teploté tani 178 °C.

c) Smés 1,45 g 4-(5-brom-2-pyrimidyloxy}-
fenolu, 1,1 g ethyl-2-brompropionédtu, 20 ml
methylethylketcnu vysuSeného- nad bezvo-
dym uhli¢itanem draselnym a 1,0 g bezvodé-
ho uhliitanu draselného se za michani 8
hodin vari pod zpétnym chladiem. Rozpou-
Stédlo se odpaii za sniZeného tlaku, k zbyt-
ku se prida voda, smés se extrahuje methy-
lenchloridem, methylenchloridovy extrakt se
vysuSi bezvodym siranem sodnym a methy-

lenchlorid se odpali za sniZeného tlaku. Vy- -

¢isténim zbytku sloupcovou chromatografii
na silikagelu za pouZiti chloroformu jako e-
lu€nilio Cinidla se ziskda 0,9 g kapalného pro-
duktu, tvofeného podle identifikace protono-
vou magnetickou rezonantni spektroskopii
a hmotovou spektrometrii ofekdvanym ethyl-
-2-[4-(5-brom-2-pyrimidyloxy )fenoxy | pro-
pionatem.

Priklad 2

Postupem popsanym v pfikladu 1 pro pii-
pravu slouCeniny €. 1 z tabulky 1 se pFipravi
7 odpovidajiciho 2-chlorpyrimidinu, p-me-
thoxyfenolu a prisluinych alkylesterit 2-
-bromalkanovych kyselin rovnéZ slouceniny
€. 3, 11, 12, 13, 14, 24, 25, 26, 27, 28 a 32 z
tabulky 1 a sloudeniny €. 76, 78 a 79 z tabul-
ky 2. Produkty byly identifikovany protono-
vou magnetickou rezonantni spektroskopii
nebo hmotovou spektrometrii a piislu§né
charakteristické ddaje pro né jsou uvedeny
niZe v tabulce 6.

Priklad 3

Pr¥iprava ethyl-2-|4-(5-chlor-2-py-
rimidylthio)fenoxy ]propiondtu
(42)

a) 30 g 5-chlor-2-methylthio-4-pyrimidin-

karboxylové kyseliny se zahfiva na teplotu
180 aZ 200°C tak dlouho, aZ vSechen pevny
materidl roztale a skon&i vyvoj kysliéniku
uhli¢itého (5 minut). Zbytek se nechd zchlad-
nout a pak se nékolikrat promyje chlorofor-
mem. Chloroformové promyvaci kapaliny
se zbavi tmavého nerozpustného materidlu
filtraci a filtrat se zahusti, ¢imZ se ziskéd 21
gramf (89 %) 5-chlor-2-methylthiopyrimidi-
nu jako svétle hnédé krystalické pevné latky
o teploté tani 55 °C.

b) K roztoku 19 g 5-chlor-2-methylthiopy-
rimidinu ve 45 ml kyseliny octové se pii tep-
loté 20°C prida 45 ml 30% peroxidu vodi-
ku. Nejprve se vytvoii suspenze, kterd se
po 24 hodindch vyfeli za vzniku bezbarvého
roztoku, z néhoZ s b&hem 5 dnfl vysrazi 15 g
(67 %) 5-chlor-2-methylsulfonylpyrimidinu
ve formé& velkych bezbarvych krystalll o tep-
loté tdni 124 °C.

12

¢) K roztoku 6,7 g 5-chlor-2-methylsulfo-
nylpyrimidinu a 5,0 g 4-methoxythiofenolu v
50 ml methylethylketonu se pfidd 5,8 g uh-
lititanu draselného a smés se 3 hodiny vaii
za michéni pod zpétnyn chladiem. Rozpou-
Stédlo se odpafi za sniZeného tlaku a zbytek
s2 rozdéli mezi chloroform a 5% vodny roz-
tok hydroxidu sodného. Chloroformové ex-
trakty se vysu8i siranem hfefnatym a od-
pari se za sniZeného tlaku, ¢imZ se ziska 8,5
gramil  5-chlor-2- (4-methoxyfenylthio)pyri-
midinu ve formé& bezbarvé pevné latky o

~ teploté téni 75 °C.

d} 7,5 g 5-chlor-2-(4-methoxyfenylthio)-
pyrimidinu se rozpusti v 60 ml methylen-
chloridu, roztok se ochladi na —78°C a za
michéni a udrZovéani teploty na —65 aZ —75
stupiidl Celsia se k nému p¥ikape 18 g bromi-
du boritého. Po skonéeném piiddvani se re-
akCni smés jesté daldi hodinu michéa pfi tep-
loté —78 °C, naeZ se jeijl teplota neché po-
zvolna vystoupit na 20 °C. Reakce se pieru-
§1 pridanim 50 ml vody, vznikla suspenze se
ochladi a zfiltruje, ¢imZ se ziskd 5 g 4-(5-
-chlor-2-pyrimidylthio)fenolu ve formé té-
méF bezbarvé pevné latky. ‘

e) Smés 2,36 g 4-(5-chlor-2-pyrimidylthio)-
fenolu, 1,81 g ethyl-2-brompropionatu, 20 ml
methylethylketonu a 1,55 g bezvodého uhli-
¢itanu draselného se 16 hodin vaii za mi-
chéani pod zpétnym chladiem. Rozpoustédlo
se odpari za sniZeného tlaku a zbytek se roz-
déli mezi chloroform a vodu. Chloroformova
vrstva se vysusi siranem hofeCnatym a chlo-
roform se odpafi. Ziskad se 4,0 g kapalného
zbytku, ktery po chromatografii na 30 g si-
likagelu za pouziti chloroformu jako eluéni-
ho Cinidla poskytne témé&¥ bezbarvy kapalng
produkt, tvofeny podle identifikace PMR
spektroskopii ethyl-2-[4-(5-chlor-2-pyrimi-
dylthio}fenoxy]propionatem.

Priklad 4

Postupem popsanym v pifkladu 3 pro p¥i-
pravu slouCeniny ¢. 42 se z pfFislu§ného 2-
-{methylsulfonyl)pyrimidinu, pFisludného
methoxyfenolu a prislu§ného esteru brom-
alkanové kyseliny pfipravi rovngZ sloudeni-
ny €. 33 a 48 z tabulky 1 a sloudeniny &. 82
a 83 z tabulky 3. Produkty byly identifiko-
vany protonovou magnetickou rezonanéni
spekiroskopii (PMR) nebo hmotovou spek-
trometrii a prislusné charakteristické nidaje
pro né jsou uvedeny niZe v tabulce 6.

Friklad 5

VétSinu sloucenin podle vynédlezu tvoii ole-
jovité produkty, které se charakterizuji a
které je moZno identifikovat PMR spektro-
skopii. Pro zjednodu$eni jsou udaje PMR
spekter, udaje zjiSténé pfi hmotové spektro-
metrii a pripadné teploty tani a teploty va-
ri sloufenin piipravenych zpiisobem podle
vyndlezu shrnuty v niZe uvedené tabulce 6.
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Legenda:

a) hmotové spektrum: m/e 288 (M™*}, 215,
178 .

b) zahrnuje proton zbytku R2

¢} protony ethoxyskupiny na pyrimidylo-
vém kruhu

d} zahrnuje protony thienylového zbytku

ej hmotové spektrum: m/e 407 (M)

f) hmotové spektrum: m/e 415 (M)

g) zahrnuje allylové protony

h) zahrnuje jeden proton pyrimidylového
zbytku

14
j} zahrnuje protony skupiny 3-Cl-CsH4-O-

Vyznamy zkratek u PMR spekter:

s=singlet

8s =8iroky singlet
d=dublet

d—d =dublet dubleti
t=triplet

q=Xkvartet
m=multiplet

PREDMET VYNALEZU

1. Zplsob vyroby derivath (pyrimidyloxy)-
fenoxyaikankarboxylovych kyselin obecného
vzorce I,

E R
NEch 4 |
AL -ﬁ’-x{ Y-C-W
25 B 1
(1)

ve kterém

A a D nezdvisle na sob8 znamenaji vZdy
atom vodiku, alkylovou skupinu s 1 aZ 6
atomy uhliku, halogenalkylovou skupinu s
1 a% 6 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 aZ 6
atomy uhliku, alkoxykarbonylovou skupinu
s 2 aZ 6 atomy uhliku nebo atom halogenu,

B predstavuje atom vodiku, atom haloge-
nu, kyanoskupinu, alkoxykarbonylovou sku-
pinu se 2 aZ 6 atomy uhliku, alkylovou sku-
pinu s 1 aZ 6 atomy uhliku, halogenalkylo-
vou skupinu s 1 aZ 6 atomy uhliku nebho al-
koxyskupinu s 1 aZ 6 atomy uhliku,

i a V nezdvisle na sob& znamenaji vZdy
atom vodiku, atom halogenu, nitroskupinu
nebo alkylovou skupinu s 1 aZ 6 atomy uhli-
ku,

Rl a R? nezdvisle na sob& znamenaji vZdy
atom vodiku nebo alkylovou skupinu s 1 aZ
6 atomy uhliku,

W piedstavuje hydroxymethylovou skupi-
nu nebo zbytek vzorce

0

I

—C—G

kde

G znamend hydroxylovou skupinu, alkoxy-
skuping s 1 aZz 10 atomy uhliku, popripadé
substiiuovanou halogenem, kyanoskupinou,
fenylovou skupinou nebo alkoxyskupinou s
1 aZ 6 atomy uhliku, alkylthioskupinu s 1 aZ
10 atomy uhliku, popfipadé& substituovanou
fenylovou skupinou, alkenyloxyskupinu s 2
aZ 10 atomy uhliku, alkenylthioskupinu s 2
az 10 atomy uhliku, alkinyloxyskupinu s 2
aZz 10 atomy uhliku, fenoxyskupinu, popfi-
padé substituovanou nitroskupinou, cyklo-
hexyloxyskupinu, aminoskupinu, popi#ipads

substituovanou jednim nebo dvéma substitu-
enty vybranymi ze skupiny zahrnujici alky-
lové skupiny s 1 aZ 6 atomy uhliku, fenylo-
vou skupinu, popfipadé substituovanou ha-
logenem nebo halogenalkylovou skupinu s
1 aZ 6 atomy uhliku, a thienylmethylovou
skupinu, ddle znamend morfolinoskupinu ne-
bo zbytek OM, kde M predstavuje iont alka-
lického kovu nebo iont kovu alkalické zemi-
ny, a-

X a Y nezévisle na sob& znamenaji vidy
kyslik nebo siru, jejich optickych isomert
nebo soli, vyznadujici se tim, Ze se postupné
kondenzuje pyrimidinovy derivdt obecného
vzorce V,

N
8 D
(v)

ve kterém

L znamend snadno odSt&pitelnou skupinu
a zbyvajici obecné symboly maji shora uve-
deny vyznam, s piisludnym fenolem nebo
thiofenolem obecného vzorce VII,

E
HX—@-Q.
N

v
(vi)

ve kterém jednotlivé obecné symboly maji
shora uvedeny vyznam, ziskany produkt, v
némZ Q znamend alkoxyskupinu s 1 aZ 6
atomy uhliku nebo alkylthioskupinu s 1 aZ
6 atomy uhliku, se dealkyluje za vzniku slou-
¢eniny obecného vzorce IX,
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ve kterém jednotlivé obecné symboly maji
shora uvedeny vyznam, a produkt obecného
vzorce IX, ziskany v n&kterém z predchozich
reak&nich stupiili, se kondenzuje se slouCe-
ninou obhecného vzorce X,

hal—C—W (X)

ve kterém hal znamend chlor, brom nebo
jod a zbyvajici obecné symboly maji sho-
ra uvedeny vyznam, v piitomnosti alkalické-
ho ¢&inidla.

2. Zpusob podle bodu 1, vyznadujici se tim,
Ze se pouZiji vychozi latky obecného vzor-
ce V, ve kterém L znamend alkylsulfonylo-
vou skupinu, chlor, brom nebo jod.

135

3. Zptsob podle bodu 1 nebo 2, vyznacuji-
ci se tim, Ze se dealkylace provadi za pouZi-
ti ¢inidla vybraného ze skupiny zahrnujici
pyridinhydrochlorid, jodovodikovou kyseli-
nu, bromovodikovou kyselinu, thioethoxid
sodny v dimethylformamidu, acetyl-p-toluen-
sulfondt, jodid sodny nebo draselny v kyse-
liné mravenc¢i nebo octové, jodid lithny ve
2,4,6-kolidinu a bromid bority.

4. Zptsob podle bodu 3, vyznadujici se tim,
7e se jako dealkylalni Cinidlo pcuZije bro-
mid bority.

5. Zptisob podle libovolného z bodd 1 aZ 4,
vyznacujici se tim, Ze se jako alkalické Ci-
nidlo pouZije hydroxid nebo uhliitan alka-
lického kovu nebo kovu alkalické zeminy.

_ 6. Zplisob podle bodu 5, vyznacujici se tim,
Ze se jako alkalické &inidlo pouZije uhliitan
draselny.

severografia, n. p., zévod 7, Most
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