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1-(3-Heterocyklylfenyl)-s-triazin-2,4,6-oxo- nebo thiotriony

a herbicidni prostredky na jejich bazi

Oblast techniky

Vyndlez se tyka urcitych ;-(3-heterocyklylfeny1)-
s-triazin-2,4,6-oxo- nebo thiotrioni. Tyto slouceniny jsou
herbicidné Uéinné. Dale se vyndlez tyka herbicidnich pro-
stredkl na bazi téchto sloucenin a zpusobu potlacdovani

nezadoucich druhu rostlin pomoci téchto sloucenin a pro-

stredku.

Dosavadni stav techniky

Plevel zpusobuje ve svétovém méritku obrovskeé
hospodarské ztraty tim, Ze sniZuje vynosy a kvalitu plodin.
V samotnych Spojenych stdtech americkych musi agronomické

plodiny soutéZit se stovkami plevelnych rostlin.

Pres existenci a dostupnost mnoha herbicidi nadale
dochézi ke Skodam na plodindch zplUsobenym plevelnymi rost-
linami. Z tohoto duvodu pokrac¢uje vyzkum zaméreny na vytvo-

reni novych a Gé¢innéjsich herbicidi.

Urcitd heterocyklylfenylovd herbicidni ¢inidla jsou
znama (viz napfiklad WO 85/01939, EP 77938-A2 and US
5 356 863). Zadna z téchto publikaci vsak nepopisuje
heterocyklylfenylové slou&eniny, které jsou substituovany

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

V US patentech &. 4 876 253 a US 4 927 824 jsou
popsany fungicidni 1,3,5-triazin-2,4,6-triony. Tyto patenty
vSak nepopisuji 24dné heterocyklylfenylsubstituované 1,3,5-



triazin-2,4,6-triony a rovnéZ nezminuji herbicidni pouZiti
téchto sloucenin.

V EP 640600-A1 a US patentu ¢. 4 512 797 jsou
popsany herbicidni 1,3,5-triazin-2,4,6-triony. Tyto publi-
kace se vsak netykaji heterocyklylfenylsubstituovanych
1,3,5-triazin-2,4,6-trionovych slouéenin.

Ukolem tohoto vyndlezu je'vyvinout slouceniny,
které by byly vysoce Géinné pri potladovani nezZadoucich
druht rostlin.

Dalsim ukolem tohoto vyndlezu je vyvinout zplsob
potladovani neZadoucich druhl rostlin.

Tyto a dalsi dkoly, které vyndlez resi, jsou zrejmé
z nasledujiciho podrobného popisu.

Podstata vyndlezu
Predmétem vynalezu jsou 1-(3-heterocyklylfenyl)-
s-triazin-2,4,6-oxo- nebo thiotrionové sloucéeniny, které
jsou uZitecéné jako herbicidni ¢&inidla.
1-(3-heterocyklylfenyl)-s-triazin-2,4,6-0xo~ nebo

thiotrionové slouéeniny podle vyndlezu maji strukturu, ktera
odpovidd obecnému vzorci I

Q N N_ (1)
XY
X A

kde



a

Y

predstavuje kaZdy nezavisle atom vodiku, atom
halogenu, nitroskupinu, kyanoskupinu, alkyl-
skupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku, halogenalkyl-
skupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 az
4 atomy uhliku, halogenalkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy
uhliku nebo skupinu vzorce S(O)mRz;

predstavuje celé c¢islo 0, 1 nebo 2;

predstavuje alkylskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku nebo
halogenalkylskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku;

predstavuje atom vodiku, alkylskupinu s 1 aZ 6
atomy uhliku, alkoxyalkylskupinu se 2 aZ 12 atomy
uhliku, alkylkarbonylalkylskupinu se 3 aZ 12 atomy
uhliku, halogenalkylkarbonylalkylskupinu se 3 az 12
atomy uhliku, alkoxykarbonylalkylskupinu se 3 az 12
atomy uhliku, halogenalkoxykarbonylalkylskupinu se
3 az 12 atomy uhliku, alkenylskupinu se 3 aZ 6
atomy uhliku, alkinylskupinu se 3 az 6 atomy

uhliku, atom alkalického kovu,

fenylskupinu, ktera je popripadé substituovana jed-
nim aZ tremi substituenty zvolenymi ze souboru
zahrnujiciho atom halogenu, alkylskupinu s 1 aZ
4 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy
uhliku a halogenalkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy
uhliku, nebo

benzylskupinu, kterd je popripadé substituovdna jed-
nim aZ tremi substituenty zvolenymi ze souboru
zahrnujiciho atom halogenu, alkylskupinu s 1 az
4 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy
uhliku a halogenalkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy
uhliku;



predstavuje atom vodiku, alkenylskupinu se 3 aZ 6
atomy uhliku, alkinylskupinu se 3 aZ 6 atomy
uhliku, kyanoskupinu,

alkylskupinu s 1 aZ 12 atomy uhliku, ktera je
popripadé substituovdna jednim nebo vice
atomy halogenu nebo jednim substituentem
zvolenym ze souboru zahrnujiciho kyanoskupinu,
skupinu vzorce C(O)R3,'C(W)R4, OC(O)RS,
CHZOC(O)RS, OR,, CH,OR, a CR6(OR7)2 nebo jednou
fenylskupinou, kterd je popripadé substituovana
jednim aZ tremi substituenty zvolenymi ze soubo-
ru zahrnujiciho atom halogenu, alkylskupinu
s 1 aZ 4 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 aZ 4
atomy uhliku a halogenalkoxyskupinu s 1 aZ 4
atomy uhliku, nebo

fenylskupinu, kterd je popripadé substituovana jed-
nim aZ tremi substituenty zvolenymi ze souboru
zahrnujiciho atom halogenu, alkylskupinu s 1 aZ2
4 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy
uhliku a halogenalkoxyskupinu s 1 aZz 4 atomy
uhliku;

predstavuje hydroxyskupinu nebo skupinu vzorce ORg,
SRg nebo NRgR,47

predstavuje atom kysliku nebo skupinu vzorce NORg,
NCORy nebo NNHCONH,;

Rg predstavuje kazdy nezdvisle atom vodiku, alkyl-
skupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku nebo halogenalkyl-

skupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku;

predstavuje alkylskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku;



predstavuje

alkylskupinu s 1 aZ 6 atomy uhliku, kterd je popfi-
padé substituovdna substituentem zvolenym ze
souboru zahrnujiciho alkoxyskupinu s 1 aZ 4 ato-
my uhliku, alkylthioskupinu s 1 aZ 4 atomy uhli-
ku, atom halogenu, hydroxyskupinu, cykloalkyl-
skupinu se 3 aZ 6 atomy uhliku, furylskupinu
a fenylskupinu, ktera ﬁe popripadé substituo-
vdna jednim nebo vice substituenty zvolenymi ze
souboru zahrnujiciho atom halogenu, kyanoskupi-
nu, nitroskupinu, alkylskupinu s 1 aZ 4 atomy
uhliku, halogenalkylskupinu s 1 aZz 4 atomy
uhliku, alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku
a halogenalkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku,

alkenylskupinu se 3 aZ 6 atomy uhliku, ktera je
popripadé substituovdna substituentem zvolenym
ze souboru zahrnujiciho alkoxyskupinu s 1 azZ 4
atomy uhliku, atom halogenu, cykloalkylskupinu
se 3 aZz 6 atomy uhliku a fenylskupinu, ktera je
popripadé substituovana jednim nebo vice sub-
stituenty zvolenymi ze souboru zahrnujiciho atom
halogenu, kyanoskupinu, nitroskupinu, alkylsku-
pinu s 1 aZ 4 atomy uhliku, halogenalkylskupinu
s 1 az 4 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 aZ 4
atomy uhliku a halogenalkoxyskupinu s 1 aZ 4
atomy uhliku,

alkinylskupinu se 3 aZ 6 atomy uhliku, ktera je po-
pripadé substituovdna alkoxyskupinou s 1 aZ 4

atomy uhliku nebo atomem halogenu;

cykloalkylskupinu se 3 aZ 6 atomy uhliku,



skupinu vzorce N=C(R4R5) nebo

atom alkalického kovu, kovu alkalickych zemin, man-
ganu, médi, zinku, kobaltu, st¥ibra, niklu,

amonny nebo organoamoniovy kation;

predstavuje kaZdy nezavisle vidy atom vodiku,
alkylskupinu s 1 aZz 6 atomy uhliku,

benzylskupinu, ktera je popripadé substituovana jed-
nim nebo vice substituenty zvolenymi ze souboru
zahrnujiciho atom halogenu, kyanoskupinu, nitro-
skupinu, alkylskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku,
halogenalkylskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku,
alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku a halogen-
alkoxyskupinu s 1 aZz 4 atomy uhliku, nebo

fenylskupinu, kterd je popripadé substituovéana jed-
nim nebo vice substituenty zvolenymi ze souboru
zahrnujiciho atom halogenu, kyanoskupinu, nitro-
skupinu, alkylskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku,
halogenalkylskupinu s 1 aZz 4 atomy uhliku,
alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku a halogen-
alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku;

predstavuje skupinu vzorce Q1 az Q32
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R;, @ Ry, predstavuje nezavisle vidy
atom vodiku,

alkylskupinu s 1 aZz 6 atomy uhliku, ktera je
popripadé substituovdna jednim nebo vice atomy
halogenu, nebo

cykloalkylskupinu se 3 aZ 6 atomy uhliku, kterd je
popfipadé substituovdna jednim nebo vice atomy
halogenu, a dale téz

R;; @ Ry, dohromady s atomy, k nimZ jsou pripojeny, predsta-
vuji éty¥- aZ sedmi¢lenny nasyceny nebo nenasyceny
kruh, ktery je popripadé preru$en atomem kysliku,
S$(0), nebo atomem dusiku a ktery je popripadé sub-
stituovdn jednou aZ tremi methylskupinami nebo
jednim nebo vice atomy halogenu;
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R,3, Ryj4 @ Ryg predstavuje nezdvisle vidy atom vodiku,

alkylskupinu s 1 aZz 3 atomy uhliku nebo halogen-
alkylskupinu s 1 aZ 3 atomy uhliku;

predstavuje atom vodiku nebo halogenu;

predstavuje alkylskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku nebo
halogenalkylskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku;

A, Ay, Ay, Ay a Ay predstavuje nezavisle vidy atom kysliku

nebo siry:;
predstavuje hydroxyskupinu, atom halogenu, alkoxy-
skupinu s 1 aZz 3 atomy uhliku nebo alkylthioskupi-

nu s 1 az 3 atomy uhliku;

predstavuje atom halogenu nebo alkylskupinu s 1 a2
3 atomy uhliku;

predstavuje atom dusiku nebo skupinu CH;
predstavuje skupinu NRg nebo aﬁom kysliku;
predstavuje skupinu OR; nebo NRgR;qi
predstavuje celé ¢islo 0, 1 nebo 2; a
predstavuje celé ¢éislo 2, 3 nebo 4.

Predmétem vyndlezu jsou dile také herbicidni pro-

st¥edky na bazi vyse uvedenych slouenin a zpUsoby pouZiti

téchto sloudenin a prostfedku. Zjistilo se, Ze slouceniny

podle tohoto vyndlezu a prostredky na jejich bazi se hodi

pro potladovani nezddoucich druhl rostlin. Sloucdeniny podle
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vyndlezu jsou zvliasté uZitec¢né pro selektivni potlacovani
nezZaddoucich druhd rostlin za pritomnmosti plodin.

DalSim predmétem vynalezu je zpusob potlacdovani
neZddoucich druhl rostlin, jehoZ podstata spoc¢ivd v tom, Ze
se na listy téchto rostlin nebo na pidu nebo do vody obsa-
hujici semena nebo jiné propagac¢ni orgdny téchto rostlin
aplikuje herbicidné 0U&inné mnozZstvi 1-(3-heterocyklylfenyl)-
s-triazin-2,4,6-0xo~- nebo thiotrioﬁové slouceniny obecného

vzorce I.

Prednost se dava slouceninam podle vynalezu

obecného vzorce I, kde
X predstavuje atom vodiku nebo halogenu;

Y predstavuje atom vodiku, atom halogenu, nitro-
skupinu nebo kyanoskupinu;

R predstavuje atom vodiku, alkylskupinu s 1 azZ 4
atomy uhliku, alkoxymethylskupinu s 1 azZ 4
atomy uhliku v alkoxylové c¢asti, alkoxykarbonyl-
methylskupinu s 1 az 4 atomy uhliku v alkoxylové
¢asti, alkenylskupinu se 3 az 6 atomy uhliku nebo
alkinylskupinu se 3 aZ 6 atomy uhliku;

Ry predstavuje atom vodiku, alkenylskupinu se 3 aZ 6
atomy uhliku, alkinylskupinu se 3 aZ 6 atomy uhliku
nebo alkylskupinu s 1 aZ 6 atomy uhliku, ktera je
popfipadé substituovdna jednou skupinou C(O)Rj3;

R4 pfestavuje hydroxyskupinu nebo skupinu ORg;
Rg predstavuje alkylskupinu s 1 aZ 6 atomy uhliku nebo

atom alkalického kovu nebo amonny nebo organoamo-
niovy kation;



R1; @ Ry
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predstavuje skupinu obecného vzorce Q1, Q2 nebo Q11

~N / Ry, N IN’Rn Ay ’N’Rn
)_Z\ nebo &—_Z\
‘ A R
A4 R12 4 12 A4 R12
Q1 Q2 Q11

dohromady s atomy, k nimZ jsou pfipojeny, tvori
kruh, v némZ seskupeni R;;R;, predstavuje alky-
lenskupinu se 2 aZ 5 atomy uhliku, kterda je po-
pripadé preruSena zbytkem S(0),. a ktera je popri-
padé substituovdna jednou azZ tremi methylskupi-
nami nebo jednim nebo vice atomy halogenu, nebo
RyqRy 5 predstavuje skupinu -CR; g=CRy g=CR,4=CR54 -,
kde Ryg, Rygs Ryg @ Ry predstavuje kazZdy neza-
visle atom vodiku, atom halogenu nebo methylsku-

pinu;

A, A; a A, predstavuje kaZdy atom kysliku;

A3 a A4

sloudenindm podle vynalezu

XayY

predstavuje kazdy nezavisle atom kysliku nebo siry;
predstavuje atom dusiku nebo skupinu CH;
predstavuje celé ¢islo 0, 1 nebo 2.

vétsi prednost se jako herbicidnim éinidim dava

obecného vzorce I, kde
predstavuje kaZdy nezavisle atom vodiku, fluoru

nebo chloru;



R predstavuje atom vodiku, alkylskupinu s 1 az 4
atomy uhliku, alkoxymethylskupinu s 1 aZ 4 atomy
uhliku v alkoxylové c¢asti, alkoxykarbonylmethyl-

skupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku v alkoxylové c¢asti,
allylskupinu nebo propargylskupinu;
Ry predstavuje allylskupinu, propargylskupinu nebo

alkylskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku, kterda je po-
pripadé substituovdna jednou skupinou C(O)R;:

R, predstavuje hydroxyskupinu nebo skupinu ORg;
Rg predstavuje alkylskupinu s 1 aZz 6 atomy uhliku;
Q predstavuje skupinu vzorce
o
0 N
~ ,JL
S

P R 40
, nepo N ;
© s(0), (Zf

Ry, a Ry dohromady s atomy, k nimZ jsou pripojeny, tvori
kruh, v némZ seskupeni R, R;, predstavuje buty-
lenskupinu, kterd je popripadé substituovana
jednou az tremi methylskupinami;

A, A, a A, predstavuje kaidy atom kysliku; a
r predstavuje celé ¢islo 0 nebo 1.
Nejvétsi prednost se jako sloucenindm zvlasté

vhodnym pro potlaovani nezddoucich druhi rostlin dava

slouc¢enindm podle vyndlezu obecného vzorce I, kde
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X predstavuje atom fluoru nebo chloru;
Y predstavuje atom chloru;
R predstavuje alkylskﬁpinu s 1 az 4 atomy uhliku,

allylskupinu nebo propargylskupinu;

Rq predstavuje skupinu vzorce CH,CO,Rg;
Rg predstavuje alkylskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku;
Q predstavuje skupinu vzorce
0 0 -N
<~ A
N
—N_ | , N > nebo S
o 2F'N ;
o 5(0), o ’

A, A; a A, predstavuje kazdy atom kysliku; a
r predstavuje celé ¢islo 0 nebo 1.

Jako 1-(3-Heterocyklylfenyl)-s-triazin-2,4,6-oxo-
trionové slouceniny podle vynalezu, které jsou zvlaste
G&innymi herbicidnimi &inidly, je moZno mimo jiné uvést:

isopropyl 3-{2-chlor-4~-fluor-5-[5,6,8,8a-tetrahydro-1,3-di-
oxo-1H-imidazo[5,1-c][1,4]thiazin-2(3H)-yl]}fenyl}tetrahydro-
5-methyl-2,4,6-trioxo-s-triazin-1(2H)-acetat;

isopropyl-3-{2-chlor-4-fluor-5-{ (tetrahydro-3-oxo-1H, 3H-
[1,3,4]thiadiazolo[3,4-a]pyridazin-l-yliden)amino]fenyl}-
tetrahydro-s-methyl-z,4,6-trioxo—s-triazin-1(2H)-acetét;
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isopropyl-3-[2-chlor-4-fluor-5-(tetrahydro-1,3,7-trioxo-1H-
imidazo[5,1-c][1,4]thiazin-2(3H)-yl)fenyl]tetrahydro-5-
methyl-2,4,6~-trioxo-s-triazin-1(2H)-acetat;

isopropyl-3-[2-chlor-4-fluor-5-(3-fluorftalimido)fenyl]-
tetrahydro-5-methyl-2,4,6-trioxo-s-triazin-1(2H)-acetat;

terc.butyl-3-[2-chlor-5-(1~cyklohexen-1,2-dikarboximido)-
4-fluorfenyl Jtetrahydro-5-methyl-2,4,6-trioxo-s-triazin-
1(2H)-acetat;

isopropyl-3-{2-chlor-5-(1l-cyklohexen-1,2-dikarboximido)-
4-fluorfenyl ]Jtetrahydro-5-methyl-2,4,6-trioxo-s-triazin-
1(2H)-acetadt a

methyl-3-[2—chlor-5-(l-cyklohexen-l,2-dikarboximido)-4-‘
fluorfenyl ]tetrahydro-5-methyl-2,4,6-trioxo-s-triazin-
1(2H)-acetat.

Jako halogen je napriklad mozZno uvést fluor, chlor,
brom nebo jod. Do rozsahu pojmu "halogenalkylskupina s 1 az
4 atomy uhliku", jak se ho pouZiva v popisu i narocich,
spadaji alkylskupiny s 1 aZ 4 atomy uhliku, které jsou
substituovadny jednim nebo vice atomy halogenu. Uvedena
definice analogicky plati také pro pojem "halogenalkyl-
skupina s 1 aZ 3 atomy uhliku" a "halogenalkoxysku-
pina s 1 aZ 4 atomy uhliku". V obecném vzorci I uvedeném
vysSe se pod pojmem "alkalicky kov" rozumi sodik, draslik a
iithium, pod pojmem "kovy alkalickych zemin" se rozumi
horéik a vapnik. Dale se pod pojmem "organoamonium" rozumi
kladné nabity atom dusiku, k némuZ jsou pripojeny 1 aZ 4
alifatické skupiny, z nichZ kaZda obsahuje 1 aZ 16 atoml
uhliku.

Nyni bylo zjisténo, Ze nékteré slouceniny podle
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vyndlezu jsou zvlasté uZitec¢né pro selektivni potlacovani
nezadoucich druhl rostlin za pritomnosti dulezZitych zemé-
délskych plodin.

Slouceniny obecného vzorce I, kde Q predstavuje
skupinu vzorce Q1 je mozZno vyrobit redukci 3-(3-nitro-
fenyl)-s-triazin-2,4,6-oxo- nebo thiotrionové sloucdeniny
vzorce II za standarnich podminek, jako je katalyticka
hydrogenace nebo chemicka redukce ia vzniku aminu vzorce
III. Amin vzorce III se nechda reagovat s anhydridem vzorce
IV, prednostné za zvySené teploty za pritomnosti kyseliny,
jako kyseliny octové, ¢imZz se ziska sloudenina obecného
vzorce I, kde Ry predstavuje atom vodiku, kterou je mozZno
alkylovat alkylac¢nim ¢inidlem vzorce V za pritomnosti baze
na sloudeninu obecného vzorce I, kde R, je ruzny od vodiku.

Tato reakcéni sekvence je ilustrovana ve schematu I.

Schema I

(H)

kyselina | o
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Schema I -~ pokracovani

YY‘

R Xy

Béze (V)

(x, = €1, Br nebo 1)

YY
TR

Alternativné je slouceniny obecného vzorce I, kde Q
prfedstavuje skupinu Q1 a R; nepredstavuje atom vodiku, moZno
vyrobit alkylaci 3-(3-nitrofenyl)-s-triazin-2,4,6-oxo- nebo
thiotrionové slouceniny vzorce II alkylac¢nim cinidlem vzorce
V za pritomnosti baze. Vznikld 3-(3-nitrofenyl)-s-triazin-
2,4,6-oxo~ nebo thiotrionova slouc¢enina vzorce VI se
redukuje za standardnich podminek na amin vzorce VII, ktery
se nechd reagovat s anhydridem vzorce IV, prednostné za
zvysSené teploty a za pritomnosti kyseliny, jako je kyselina

octova. Tato reakéni sekvence je ilustrovadna ve schematu II.
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Schemnmna II

Rlxl
Baze (V)
(X1 = Cl, Br nebo I)

AQT,é

\f 1
02N _ N No
j@[ \n/ Rl
A
X y 2

(VI)

A

(H]
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Schena I I - pokracdovani

R
I

AQT,N\IéAl

H_N N ~
A, .
Y 2

X
(VII)
A
Ry ?
kyselina o
Rys
A,
(IV)
R
R |
11 A

~ YT

12 N N N«
jI::::[: \n/' Rl
A4 Az

X Y

R

Slouéeniny obecného vzorce I, kde Q predstavuje
skupinu vzorce Q2 a 2 predstavuje CH, je moZno vyrobit
reakci aminu vzorce VII s fosgenem nebo thiofosgenem za
ptitomnosti inertniho rozpoustédla. Vznikly isokyanat nebo
thioisokyandt vzorce VIII se nechd reagovat s aminoesterem
vzorce IX za pritomnosti baze, jako triethylaminu. Vysledna
intermedidrni sloudenina se cyklizuje plUsobenim kyseliny

nebo bdze za pritomnosti inertniho organického rozpoustédla,



jako ethanolu. Tato reakéni sekvence je ilustrovana ve

schematu III

S chema ITTI

R
Ay N A,
H.N N N
2 ~
T
A
X y 2
(VII)
AB
Cl/JL\cl

X Y
(VIII)
A
g 4
B4ze -
R \T/JL\ORzz
R12
(IX) .
(R22 = Cl-C4a1ky1)
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Schema I I I - pokracdovani

4 Y
Rl2
OR22 _J
bdze nebo kyselina C,H OH
Rll\ Il2

Ayt
ey

Sloucdeniny obecného vzorce I, kde Q predstavuje
skupinu Q2 a Z predstavuje atom dusiku, je moZno vyrobit
reakci isokyanatu nebo thioisokyandtu vzorce VIII se sub-
stituovanym hydrazinem vzorce X za vzniku intermediarni
sloudeniny. Tato intermedidrni sloudenina se cyklizuje
pusobenim baze. Tato reakéni sekvence je ilustrovana ve

schematu IV.
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Schema IV

X Y
(VIII)
A
4
H
R,N\NJKOR
11 22
R12
(X)
! (R,, = C,-C,alkyl)

baze
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Sloué¢eniny obecného vzorce I, kde Q prestavuje
skupinu Q3, je moZno vyrobit reakci aminu vzorce III s
dusitanem sodnym, azidem sodnym, kyselinou octovou, kyse-
linou chlorovodikovou a octanem sodnym nebo dusitanem
sodnym, hydratem hydrazinu a kyselinou octovou, za vzniku
azidu vzorce XI. Azid vzorce XI se nechd reagovat s iso-
kyandtem vzorce XII na poZadovanou slouc¢eninu obecného
vzorce I, kde R; predstavuje atom vodiku. Slouceninu
obecného vzorce I, kde R; predstavuje atom vodiku, je
popripadé mozZno alkylovat alkylac¢nim ¢inidlem vzorce V za
pritomnosti baze. Tato reakéni sekvence je ilustrovana ve

schematu V.

(XI)

RllNCO
(XII)
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Schema V - pokracovani

R%l 0 ¥
,N~17 A§T/N\T;Al
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N _N N NH
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A
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i R.X
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\ (@] N A
an G e g
N\\ N N N
~ ~
N \n/ R,
A
X y 2

Slouceniny obecného vzorce I, kde Q predstavuje
skupinu Q4, je mozZno vyrobit reakci slouéeniny vzorce I, kde
Q prestavuje skupinu Q1 a A; a A, predstavuji atomy kysliku,
reakci tetrahydroboritanu sodného za vzniku slouceniny, kde
L predstavuje hydroxyskupinu. Tato slouc¢enina se necha
feagovat s bazi a vhodnym alkyla¢nim ¢inidlem, ¢imZ se ziska
slouc¢enina, kde L predstavuje alkoxyskupinu s 1 aZ 3 atomy
uhliku, nebo se sloucdenina, kde L predstavuje hydroxyskupi-
nu, nechid reagovat s halogenac¢nim ¢inidlem, jako chloridem
fosforitym, thionylchloridem, bromidem fosforitym, smési
trifenylfosfinu a bromu, jodidem fosforitym nebo smési
trifenylfosfinu a jodu, v inertnim rozpoustédle, jako
chloroformu. Ziskd se sloucenina, kde L predstavuje atom
halogenu, kterda se ddle nechd reagovat s alkylsulfidem s 1

aZ 3 atomy uhliku na slouc¢eninu, kde L predstavuje
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alkylthioskupinu s 1 az 3 atomy uhliku. Tyto reakéni

sekvence jsou ilustrovdny ve schematu VI.

Schemnmna VI

R
et
/
N NJ
Rys Nt]::::[: \“/ R,
A
o) . ~, B2
NaBH4
R
'/
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Schema VI - pokracéovani

Halogenace Baze
(Cl-C3alky1)X1
(X, = Cl, Br nebo I)

-

R N

12 N No
(C,-C.alkyl)o @: \Ir Rl
-C,a
17 %3 yl) X A2

Slouceniny obecného vzorce I, kde Q predstavuje
skupinu Q5, je moZno vyrobit diazotaci aminu vzorce VII za
pouziti standardnich postuph. Vznikne intermedidrni slouce-

.....

XIV. Hydrazin se poté necha reagovat s iminoetherem vzorce
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XV na amidrazon vzorce XVI. Amidrazon vzorce XVI se necha
reagovat s fosgenem nebo vhodnym ekvivalentem fosgenu,
popripadé za pritomnosti triethylaminu, za vzniku pozadované
slouc¢eniny. Tato reakéni sekvence je ilustrovana ve schematu

VII.

1) piazotace

2) N_azso3

R
I

H._NNH N _No
2
ﬁ \n/ Rl
A
X y 2

(XIV)

/jﬁ?l

Ry3 o(c,-C,alkyl)
(XV)



- 28 -~

Schemna VII - pokra¢ovani

(CZHS)BN COCl2

PePoes

/NtI:::I: \“,N\

Slouceniny obecného vzorce I, kde Q predstavuje
skupinu Q6, je moZno pripravit kondenzaci aminu vzorce VII s
B-aminoaldehydem vzorce XVII za pfitomnosti baze. Vznikla
intermediarni sloucenina se nechd reagovat s fosgenem nebo

ekvivalentem fosgenu. Tato reakéni sekvence je ilustrovana
ve schematu VIII.
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Schemnma VIITI

X
(VII)
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Ve
Baze R11 H
R12
(XVII)

 C=CHNH R,
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Slouceniny obecného vzorce I, kde Q predstavuje
skupinu Q7, je moZno vyrobit reakci isokyandtu vzorce VIII
se substituovanym alkinem vzorce XVIII za pritomnosti baze,

popripadé za zvysené teploty. Tato reakce je ilustrovana ve
schematu IX.

Schema IX

OCN N No
jg[wr R,
X B

Y
(VIII)
2.H
B =
dze R, C___CCRllRlz
(XVIII)
Ry R

g e
raCY

Y

Sloucdeniny obecného vzorce I, kde Q predstavuje
skupinu Q8 a M predstavuje atom halogenu, je moZno vyrobit
reakci hydrazinu vzorce XIV nebo jeho hydrochloridové soli s
2-alkoxykarbonylalkanonem vzorce XIX popripadé za p¥itom-
nosti baze, jako triethylaminu nebo octanu sodného, v
inertnim rozpoustédle, jako ethanolu nebo toluenu. Vznikly
2,3-dihydropyrazol-3-on vzorce XX se halogenuje halogenac-
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nim &inidlem, jako je oxychlorid fosforeény nebo oxybromid
fosforeény. Tato reakéni sekvence je ilustrovadna ve schematu
X.

Schenmnma X

N

H.NNH No _No
2
I I A
X y 2

(XIV) o o
RNO(Cl—c4a1kyl)
Rll
(XIX)
R
R
11 4 !

p\\I/NA
1

Rﬁz;i N\rﬁ
Ty
‘ A
X y 2
(XX)

Halogenace

R halogen) ?

11 _ N/NYAI

R \ _N N_ _N
12 - -
A
X Yy 2
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Slouc¢eniny obecného vzorce I, kde Q predstavuje
skupinu Q8 a M predstavuje alkylskupinu s 1 aZ 3 atomy
uhliku, je moZno vyrobit reakci hydrazinu vzorce XIV s
1,3-diketonem vzorce XXI popripadé za pritomnosti baze v
inertnim rozpoustédle. Tato reakce je ilustrovéﬁa ve

schematu XI.

Schenma X1I

R
A N A,
H.NNH N NJ{
OO
A
X y 2
(XIV) 0 o)
(Cl-c3alkyl))k'/U\Rlz
Rll
(XXI)
R
R11 Cl-C3alky1) )

_ N/NTAl

R \/N N ~

12y j@[\ﬂ/ Ry
A
Y2

X

Slouéeniny vzorce I, kde Q predstavuje skupinu Q9,
je moZno vyrobit diazotaci aminu vzorce VII na intermediar-
ni diazoniovou sGl. Tato intermedidrni diazoniovd sul se in
situ nechd reagovat s B-aminokyselinou vzorce XXII za pri-
tomnosti triethylaminu. Tato reakéni sekvence je ilustrovéana

ve schematu XII.
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S chema XITI

X Y
(VII)
1) HONO
2) (C,Hg) 5N,
H
N COZH
12
Rll
(XXII)
v
R B
R,,—N N

Slouéeniny obecného vzorce I, kde Q predstavuje
skupinu Q10, je moZno vyrobit reakci hydrazinu vzorce XIV s
acylhalogenidem vzorce XXIII za pritomnosti bédze, jako tri-
ethylaminu nebo pyridinu. Vznikly arylhydrazid vzorce XXIV
se nechd reagovat s trichlormethylchlorformidtem a fosgenem
nebo vhodnym ekvivalentem fosgenu popripadé za pritomnosti
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triethylaminu. Tato reakéni sekvence je ilustrovana ve

schematu XIII.

Schemnmna XITITI

R,,CX,  (XXIID)
Baze (X Ccl, Brnebo I)

i

R
|

T G

I e
R12CNHNH\:[:::I: R,
A
X y °?

(XXIV)

COCl2
nebo
C1C02CC13
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Schemna X I I I - pokracovani

Ve il b o

N ~
A
X y 2

Slouéeniny obecného vzorce I, kde Q predstavuje
skupinu Q11, A5 predstavuje atom siry, A, predstavuje atom
kysliku a Z predstavuje skupinu CH, je moZno vyrobit reakci
isothiokyandtu vzorce VIII s aminem vzorce XXV za vzniku
thiomodoviny vzorce XXVI. Tato thiomoc¢ovina se necha
reagovat s a-halogenkarbonylhalogenidem vzorce XXVII za
pritomnosti bdze. Tato reakéni sekvence je ilustrovana ve

schematu XIV.

(VIII)

R,,NH,
(XXV)
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Schema X I V - pokracovani

(XXVI)

HX
B&ze XlC? 1

R12

(XXVII)
v (X, = Cl, Br nebo I)

R
1

N A

I ,ENH YN\

1

Slouceniny obecného vzorce I, kde Q predstavuje
skupinu Q11, A5 predstavuje atom siry, A,y predstavuje atom
kysliku a Z predstavuje atom dusiku, je moZno vyrobit reakci
isothiokyandtu vzorce VIII se substituovanym hydrazinem
vzorce XXVIII za vzniku intermediarni slouceniny vzorce
XXIX. Tato intermedidrni slouc¢enina se necha reagovat s
fosfenem nebo vhodnym ekvivalentem fosgenu za pritomnosti
bidze, jako triethylaminu. Tato reakéni sekvence je ilustro-

vana ve schematu XV.



- 37 -

Schena XV
R
AYNYAI

SCN No _No
ﬁ Y Rl |
A
X y 2

(VIII)

RIZNHNHRll
(XXVIII)

0
A N A
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12 l \W/ R,
R1a A,
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(XXIX)
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R
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N
s Y

Slouc¢eniny obecného vzorce I, kde Q prestavuje
skupinu Q11, A; a A, pfedstavuji atomy kysliku a Z pred-
stavuje skupinu CH, je moZno vyrobit reakci isokyanatu
vzorce VIII s aminem vzorce XXV za vzniku mocdoviny vzorce
XXX. Mocovina vzorce XXX se dehydratuje na karbodiimid
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vzorce XXXI, ktery se nechd reagovat s a-halogenkarbonyl-
halogenidem vzorce XXVII za vzniku halogenamidinu vzorce
XXXII. Halogenamidin vzorce XXXIII se hydrolyzuje puso-
benim vodné kyseliny na acylmoc¢ovinu, kterd se zah¥ivanim in
situ preveden a O-acylmocovinu vzorce XXXIII. O-Acylmoco-
vina vzorce XXXIII se nechd reagovat s bazi, jako
triethylaminem. Tato reakéni sekvence je ilustrovana ve
schematu XVI.

R, ,NH,
(XXV)

i YYI

R, NHCNH
JaT

(XXX)

| e



Schema X VI - pokradovani
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Schema X VI - pokracovani

(XXXIII)

Baze

= -

A

OIO>= AJ.
N N_ _N
o, T
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Slouceniny obecného vzorce I, kde Q predstavuje
skupinu vzorce Q12, je moZno pripravit reakci aminu vzorce
VII s anhydridem vzorce IV za vzniku amidu Kkyseliny vzorce
XXXIV. Amid kyseliny vzorce XXXIV se dehydratuje pusobenim
dehydrataéniho éinidla, jako je 1,3-dicyklohexylkarbodi-
imid. Tato reakéni sekvence je ilustrovdna ve schematu XVII.



S chemnmna XVvVITI
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Slouc¢eniny obecného vzorce I, kde Q predstavuje
skupinu vzorce Q13, je moZno pripravit reakci thiomoco-
viny vzorce XXVI s jodmethanem za vzniku isothiomocoviny
vzorce XXXV, kterd se nechd reagovat s chloroximem vzorce
XXXVI. Tato reakéni sekvence je ilustrovana ve schematu
XVIIT.

Schenma XVITITI
R
[
R NHCNH@EN No
: Y
A
X y 2

(XXVI)

\ CH3I
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cl R
(XXXVI)

12



- 43 -

Schema X VITII - pokracovani

}l.{ll Aﬁ/

R12 N N N
\5_07 : H s,
A
X 2

Sloudeniny obecného vzorce I, kde Q predstavuje
skupinu vzorce Ql14, je moZno vyrobit reakci aminu vzorce
VII s chlorformidtem vzorce XXXVII za vzniku karbamatu
vzorce XXXVIII. Karbamat vzorce XXXVIII se nechd reagovat s
halogenketonem vzorce XXXIX za pritomnosti baze. Tato

reakéni sekvence je ilustrovana ve schematu XIX.

S chenma XIX

o)
|
cico(c,-c,alkyl)
(XXXVII)
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Schema XIX - pokracovani
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Slouceniny obecného vzorce I, kde Q prestavuje
skupinu vzorce Q15, je moZno vyrobit reakci aminu vzorce VII
s ethylchlorformidtem za vzniku karbamatu vzorce XL.
Karbamat vzorce XL se necha reagovat s hydroxyesterem vzorce
XLI pri zvysené teploté za odstranovdni ethanolu. Tato
reakéni sekvence je ilustrovana ve schematu XX.
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S chena XX
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Alternativné je sloueniny obecného vzorce I, kde
Q prestavuje skupinu vzorce Q15, moZno vyrobit reakci iso-

kyanatu vzorce VIII s hydroxyesterem vzorce XLII za vzniku
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intermedidrni slouc¢eniny vzorce XLIII. Tato intermediarni
sloucenina vzorce XLIII se nechd reagovat s bazi, jako
octanem sodnym, v inertnim rozpoustédla, jako toluenu. Tato

reakéni sekvence je ilustrovdna ve schematu XXI.

Schema XX1I
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(XLITI)
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Slouéeniny obecného vzorce I, kde Q prestavuje
skupinu vzorce Q16, je moZno vyrobit reakci isokyanatu vzorce
VIII s a-amino-a,f-nenasycenym esterem vzorce XLIV za vzniku
modoviny vzorce XLV. Mod&ovina vzorce XLV se nechd reagovat s
bazi, jako octanem sodnym, v inertnim rozpoustédle, jako
toluenu, pri zvySené teploté. Tato reakéni sekvence je
ilustrovana ve schematu XXII.

Schema XXTITI
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Schema XXITI - pokracovani

Alternativné je slouceniny obecného vzorce I, kde Q
prestavuje skupinu vzorce Q16, moZno vyrobit reakci
isokyandtu vzorce VIII s aminokyselinou vzorce XLVI za
vzniku mocoviny vzorce XLVII. Tato mocovina se necha
reagovat s vodnou kyselinou na hydantoin vzorce XLVIII,
ktery se podrobi pusobeni acetalu vzorce XLIX. Tato reakéni
sekvence je ilustrovdna ve schematu XXIII.

Schema XX ITITI
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Schema X X I II - pokrac¢ovani
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Slouceniny obecného vzorce I, kde Q predstavuje

skupinu vzorce Q17, je moZno vyrobit reakci isokyandtu vzorce
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VIII s hydroxyalkenodtem vzorce L za pritomnosti baze, jako
triethylaminu. Tato reakce je znazornéna ve schematu XXIV.

Schemnma XXIV

R
As Nz
OCN N_ _No
Trrs
A
X y 2
(VIII)

R13 R14
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R14

Slouceniny obecného vzorce I, kde Q predstavuje
skupinu vzorce Q18, je moZno vyrobit reakci aminu vzorce VII
s anhydridem vzorce LI za pritomnosti kyseliny, jako je
kyselina octovad, prednostné pfi zvySené teploté. Tato reakce

je ilustrovana ve schematu XXV.
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Slouéeniny obecného vzorce I, kde Q predstavuje
skupinu vzorce Q19, je moZno vyrobit reakci slouceniny
obecného vzorce I, kde Q predstavuje skupinu vzorce Ql, A; a
A, pfedstavuji atomy kysliku a R; predstavuje atom vodiku, s
Grignardovym &inidlem vzorce LII v rozpoustédle, jako je di-
ethylether nebo tetrahydrofuran, prfi zvysSené teploté,
priéemZ vznikne intermediarni sloucenina vzorce LIII.
Sloudenina vzorce LIII se nechd reagovat s hydrogensiranem
draselnym pri zvysSené teploté za vzniku pozZadované slou-
¢eniny obecného vzorce I, kde R, predstavuje atom vodiku,
kterou je moZno pusobenim alkylacniho ¢inidla vzorce V za
pritomnosti badze alkylovat. Tato reakéni sekvence je

ilustrovdna ve schematu XXVI.
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Schenmna X X VI - pokracovani
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R X,
(V)
(X, = Cl, Br nebo I)

Slouceniny obecného vzorce I, kde Q predstavuje
skupinu vzorce Q20, je moZno vyrobit reakci aminu vzorce VII
s anhydridem vzorce LIV v acetanhydridu za pritomnosti
katalytického mnozstvi octanu sodného pfi zvySené teplote, v
kyseliné octové pri zvysSené teploté nebo v xylenu za pritom-
nosti katalytického mnoZstvi p-toluensulfonové kyseliny pri
zvySené teploté. Tato reakéni sekvence je ilustrovana ve

schematu XXVII.
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Schema XXV1ITI

SR

H_N N _No
2
\‘r l
]:: :[ A
X y 2.

(VII)
R,, o
R
14 o
0
(LIV)

AQw/N\I?Al
\n/ ~

Alternativné je slouceniny obecného vzorce I, kde Q
predstavuje skupinu vzorce Q20, moZno vyrobit reakci aminu
vzorce VII s dvojsytnou kyselinou vzorce LV v xylenu pri
teploté zpétného toku. Tato reakce je ilustrovana ve
schematu XXVIII.
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X Y
(VII)
Rn: CO,H
Ry, CH,CO,H
(LV)
R

Slouceniny obecného vzorce I, kde Q predstavuje
skupinu vzorce Q21, je moZno vyrobit reakci aminu obecné-
ho vzorce VII s ethylmalonyldiurethanem a dusitanem sodnym v
kyseliné octové s obsahem katalytického mnoZstvi koncentro-
vané kyseliny chlorovodikové za vzniku hydrazonu vzorce LVI.
Hydrazon vzorce LVI se cyklizuje na triazindion vzorce LVII,
ktery se dekarboxyluje reakci s merkaptooctovou kyselinou
pri zvysSené teploté. Sloucenina obecného vzorce I, kde Q
predstavuje skupinu vzorce Q21 a R;, pfedstavuje atom
vodiku se popripadé alkyluje alkylhalogenidem za pritomnosti
baze, jako natriumhydridu. Tato reakéni sekvence je ilustro-

vana ve schematu XXIX.
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Schena XXIX

AYN\KH

Y

N N

+
j@[ TR, + NaNO, + H,C(CONHCO,C,H,),
X A2

(VII)
CH3C02H

HCl/H20

R
U
NHC02C2H5 A N A
0]
NH N NJ

o Y Ry

AZ
N X Y
HSCZOZC
(LVI)
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Schemnmna X X I X - pokradovani

R

I Y
Kj[wr
AZ
X Y
(LVII)

HSCH,CO,H

lll
Baze
1, Br nebo I)

|11

*[Y YY*

N N<
A
X y 2

Alternativné je slouceniny obecného vzorce I, kde Q
predstavuje skupinu vzorce Q21 a Rp, predstavuje atom vodiku,
moZno vyrobit reakci hydrazinu vzorce XIV s acetonem Vv
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roztoku kyseliny sirové za vzniku hydrazonu vzorce LVIII.
Hydrazon vzorce LVIII se nechd reagovat s kyanatanem draselnym
v roztoku kyseliny octové. Vznikly triazolidin vzorce LIX

se necha reagovat s kyselinou glyoxylovou a kyselinou

sirovou. Tato reakéni sekvence je ilustrovdna ve schematu

XXX.

aceton ,

)
N

A A

1

H,C
Y=NNH N_ _N.
H,C R
A,
X Y

(LVIII)

KOCN
CH,CO,H/H,0
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Schenmna X X X - pokracé¢ovani

R

HCHN\( Y\f

$hean

(LIX)

0

HCCOZH '
HZSO4

Slouéeniny obecného vzorce I, kde Q predstavuje
skupinu vzorce Q22 a R, se 1isi od vodiku, je moZno vyrobit
reakci slouéeniny vzorce VIII s aminoesterem vzorce LX za
pritomnosti baze, jako natriumhydridu, za vzniku interme-
didrni sloudeniny vzorce LXI. Intermedidarni sloucenina
vzorce LXI se cyklizuje popripadé za pritomnosti kyseliny
nebo baze. Sloudenina obecného vzorce I, kde Q predstavuje
skupinu vzorce Q22 a R;¢ predstavuje atom vodiku, se popri-
padé alkyluje alkylhalogenidem s 1 aZ 3 atomy uhliku za pfi-
tomnosti baze, jako je natriumhydrid. Tato reakéni sekvence

je ilustrovana ve schematu XXXI.
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Schenma XXXT1I

(VIII)

CO,C_H
11 2725

Baze HzN R

(LX)

12
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Schemnma X X X I - pokracdovani

12

i
|
!
Baze { C,~Cjalkylhalogenid

(¢,-Cjalkyl) R
R N o] A N A
12 l \f9 QT/ \Té 1

N N No
Ry, R
(o] A2
X ' Y

Slouceniny obecného vzorce I, kde Q predstavuje
skupinu vzorce Q23, je moZno vyrobit reakci aminu vzorce
LXII s a,B-nenasycenym esterem vzorce LXIII za vzniku amino-
esteru vzorce LXIV. Aminoester vzorce LXIV podrobi reakci
s isokyandtem vzorce VIII ndsledované zahrivanim za kyselych

podminek. Tato reakéni sekvence je ilustrovana ve schematu X
XXXII.
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Schema X XXII

RlsNH2 + R12CH=CHC02CH3
(LXII) : (LXIII)

|

v
—_— RlsNHfHCH2C02CH3

Ri2

(LXIV)

R

S

1) OCN NN«
e
A2

X Y
(VIII)
2) kyselina
$1s R
N 0] A N A

L» Ry,

) Slouceniny obecného vzorce I, kde Q predstavuje
skupinu vzorce Q24, je moZno vyrobit reakci hydrazinu vzorce
XIV s formylpropiondtem vzorce LXV a naslednou cyklizaci za
kyselych podminek. Vznikly dihydropyridazinon vzorce LXVI se
dehydrogenuje pusobenim chloranilu nebo 2,3-dichlor-5,6-di-
kyanobenzochinonu (DDQ) v inertnim rozpoustédle, jako
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dioxanu nebo toluenu, pfi zvySené teploté. Tato reakéni

sekvence je ilustrovana ve schematu XXXIII.

Schena XXXIITI

X
(XIV)
P g
1) czﬂsozccaizﬁcn
(LXV) Rll
2) kyselina
R R

(LXVI)

DDQ nebo chloranil
A



Schemna XX XIITI - pokracovani

Slouc¢eniny obecného vzorce I, kde Q predstavuje
skupinu vzorce Q25, je mozZzno vyrobit reakci isokyanatu
vzorce VIII s acetonidem vzorce LXVII pri zvysSené teploté.

Tato reakce je ilustrovana ve schematu XXXIV.

Schemnmnma XXX1IV

(VIII)
0
R
11 1)
A ) l
CH
3
R12 ° CH3

(LXVII)
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Schena X X X IV - pokracovani

Sloudeniny obecného vzorce I, kde Q predstavuje
skupinu vzorce Q26, je moZno vyrobit reakci 3-(substituo-
vany fenyl)-s-triazin-2,4,6-oxo- nebo thiotrionu vzorce
LXVIII s acetylchloridem za pritomnosti chloridu hlinitého.
Vznikly keton vzorce LXIX se necha reagovat s esterem vzorce
LXX na diketonovou slouéeninu vzorce LXXI, ktera se reakci s
hydrazinem vzorce LXXII prevede na slouc¢eninu obecného
vzorce I, kde Q predstavuje skupinu vzorce Q26 a Rjg pred-
stavuje atom vodiku, ktera se poté popripadé halogenuje.

Tato reakéni sekvence je ilustrovana ve schematu XXXV.
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Schema XXXV

R
1

N A,

No _No
A
X y ¢

(LXVIII)

. 0
|
CH,CC1/AlC],

R
o Y
No _N<
< IO0L™
A
X y 2
(LXIX)
Béze - R14coz(cl—c4alkyl)
(LXX)
R
l
N __A
0 0 Iﬁ/ \( 1
N _N<o
W T
A
X y 2
(LXXI)
H,NNHR, ,

(LXXII)
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Schena X X X V - pokracovani

R 0
14
— N/NYAI
R,,— N, _ N N
13 'y “R,
A
X Y 2
Halogenace

R i
14
o
R,.,—N_ _ N N
13 ~
: A
A
X y 2
(X, = halogen)

2

Sloudeniny obecného vzorce I, kde Q predstavuje
skupinu vzorce Q27, je moZno vyrobit reakci ketonu vzorce
LXIX s karbondtem nebo thiokarbonatem vzorce LXXIII za
pritomnosti baze za vzniku esteru nebo thioxoesteru vzorce
LXXIV. Slouéenina vzorce LXXIV se nechd reagovat s
hydrazinem vzorce LXXII na intermedidrni slouceninu vzorce
LXXV, kterd se alkyluje alkylac¢nim ¢inidlem vzorce LXXVI za
pritomnosti baze. Vznikla slouc¢enina obecného vzorce I, kde
Q predstavuje skupinu vzorce Q27 a R;¢ predstavuje atom
vodiku, se poté popripadé halogenuje. Tato reakéni sekvence

je ilustrovana ve schematu XXXVI.



S chemnmna XXXV1I

D
N A
0 AQT/ \T7 1
N NJ
H,C Y R
A,
X Y
(LXIX)
A

Baze ||3
C(O—Cl-C4alkyl)2

(LXXIII)

R
i

N A
S
N _N<
(c,-C,alkyl)0 \n’ R,
AZ
X Y

(LXXIV)

HZNNHR13
(LXXIT)

0
— AQT/N\T;AI
13 P N Ns
A
y 2
(LXXV)

R17)(1

Baze (LXXVI)
(X, = C1, Br nebo 1)
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Schena X X X VI - pokracovani

R
R,_A 1
17°°3 AQT’N\T9A1
R,.,—N
13 A N N{
A
X Yy ?
halogenace

RyqA3 $
A N\f}x1
Ry N N _N<
\[( Rl
A
X y 2
(X2 = halogen)

Slouc¢eniny obecného vzorce I, kde Q predstavuje
skupinu vzorce Q28, je moZno vyrobit reakci anilinu vzorce
LXXVII s isokyandtem nebo isothiokyandtem vzorce LXXVIII za
vzniku mocéoviny nebo thiomocoviny vzorce LXXIX. Sloucenina
vzorce LXXIX se cyklizuje reakci s isokyandtem nebo thio-
isokyandtem vzorce LXXX na 3-(substituovany fenyl)-s-tri-
azin-2,4,6-oxo- nebo thiotrion vzorce LXXXI, ktery se po-
stupné podrobi pusobeni baze, thionylchloridu a hydrazinu
vzorce LXXII. Vzniklad intermedidrni sloucenina vzorce LXXXII
se nechd reagovat s fosgenem nebo ekvivalentem fosgenu za

vzniku slouceniny obecného vzorce I, kde Q predstavuje



skupinu vzorce Q28 a R, predstavuje atom vodiku, kterou je
mozZno alkylovat plsobenim alkylaéniho éinidla vzorce V za
pritomnosti bdze. Tato reakéni sekvence je ilustrovéna ve

schematu XXXVII.

Schemnma XXXVITI

C,-C,alkyl)0,C NH,
X Y
(LXXVII)
RNCA
(LXXVIII)
H H
(C,~C,alkyl)0,C N\H/N\R
A
X Y
(LXXIX)
‘:}2
clcnea,
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Schemnma XX XVITI - pokracovani

A
X y 2

(LXXXI).

1) baze
2) SOC12

3) H,NNHR, ,
v (LXXII)

(LXXXII)

l COCl2
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Schemnma X XX VII - pokracovani

x
i

Rlxl
Baze (v)
Cl, Br nebo I)

R

o) )
N A
y\o \/\(1

R,,—/N_ _
13 N N N

N ‘TRI

A

Slouéeniny obecného vzorce I, kde Q predstavuje
skupinu vzorce Q29, je moZno vyrobit reakci ketonu vzorce
LXIX s amidinem vzorce LXXXIII za vzniku slouceniny obecného
vzorce I, kde Q predstavuje skupinu vzorce Q29 a Ryg pred-
stavuje atom vodiku, ktera se popripadé halogenuje. Tato
reakce je ilustrovana ve schematu XXXVIII.
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Schema XXXVITITI

R
0 AQT/N\T?AI
N N<
H3C T P‘1
A
X Yy 2
(LXIX)

NH
P

(LXXXIII)
R, i
A N A
=N 1
RN~ _N.__No
R
1
A
X y 2
Halogenace
Ry, $
A N A
)tN . 1
R ;7 N~ NG
(halogen) \H/ 1
A
X y 2
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Slouc¢eniny obecného vzorce I, kde Q predstavuje
skupinu vzorce Q30 a R; predstavuje atom vodiku, je moZno
vyrobit tak, Ze se amin vzorce LXXXIV nechd reagovat s iso-
kyanatem nebo thioisokyanatem vzorce LXXVIII za vzniku
mocoviny nebo thiomocoviny vzorce LXXXV. Sloucenina vzorce
LXXXV se cyklizuje plsobenim isokyanadtu nebo isothiokyanatu
vzorce LXXX na 3-(substituovany fenyl)-s-triazin-2,4,6-oxo-
nebo thiotrion vzorce LXXXVI. Slouc¢enina vzorce LXXXVI se
postupné podrobi pusobeni hydroxidu amonného a chlora&niho
¢inidla. Vznikly chloroxim vzorce LXXXVII se nechd reagovat
s alkinem vzorce LXXXVIII, ¢imZ se ziskd sloucenina obecného
vzorce I, kde Q prestavuje Q30, R, predstavuje atom vodiku a
2, predstavuje alkoxyskupinu s 1 az 4 atomy uhliku. Na tuto
sloudeninu se popripadé pusobi postupné kyselinou nebo bazi,
thionylchloridem a aminem vzorce LXXXIX, ¢imZ se ziska
slouc¢enina obecného vzorce I, kde Q predstavuje skupinu
vzorce Q30, R, predstavuje atom vodiku a Z, predstavuje
skupinu vzorce NRgR;,. Tato reakéni sekvence je ilustrovana
ve schematu XXXIX.

Schenmna XXX IX

0
y NH,
X Y

(LXXXIV)
RNCA

(LXXVIII)
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Schenmnma X X X I X - pokracovani

o)
H \W/ “R
A
X Y

R
N NH
H \[r
A
X y 2
(LXXXVI)
1) NH,OH

2) chlorace
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Schema XXXTIX - pokradovani

R
[

HOL . A N A
ClltI:::I:N\“/NH
A
X y 2

(LXXXVII)

1

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

(LXXXVIII)

O\F AQT/N\TﬁAl
TR N NH
T

(CI—C4alky1)02C y

1) kyselina nebo baze
2) socl,
3) NHR9R10

(LXXXIX)

R
[

oy Yy

RITN N_ _NH
’ hd

N(0)C A,

R, R
10779 X Y
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Slouéeniny obecného vzorce I, kde Q predstavuje
skupinu vzorce Q30 a R; se 1i81i od vodiku, je moZno vyrobit
alkylaci sloudeniny obecného vzorce I, kde Q predstavuje
skupinu vzorce Q30 a R; prestavuje atom vodiku, pusobenim
alkylaéniho ¢inidla vzorce V za pritomnosti baze. Tato

reakce je ilustrovana ve schematu XL.

S chema XL

R
N A
o~y AQT/ \T7 1
R13 N \ NTNH
ZZ(O)C v AZ
) Ry X,
Baze

(V)
l (X, = Cl, Br nebo 1)

5
O—~n Pﬁ/NYAl
RN N\n/N\Rl
ZZ(O')C v A,

Slouc¢eniny obecného vzorce I, kde Q predstavuje
skupinu vzorce Q31, je moZno vyrobit reakci 3-(substituo-
Qany fenyl)-s-triazin-2,4,6-oxo- nebo thiotrionu vzorce
LXVIII s esterem vzorce XC za pritomnosti chloridu hlini-
tého. Vznikla intermedidrni sloucéenina vzorce XCI se necha
reagovat se substituovanym aminem vzorce XCII. Tato reakéni

sekvence je ilustrovana ve schematu XLI.
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(LXVIII)

(Cl—c4alkyl)OCﬁCl , BlCl,

(Xc) O

)
N __A
o Y Y
(¢,-C,alkyl)0 N\n/N\

Ry
AZ

X Y

(XCI)

H
N NNH
s 2
Ry, Y
Rp2

(XCII)
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Slouéeniny obecného vzorce I, kde Q predstavuje
skupinu vzorce Q32, je moZno vyrobit reakci isokyanatu nebo
thioisokyandtu vzorce VIII s aminoesterem nebo aminothio-
noesterem vzorce XCIII v inertnim rozpoustédle, prednostné
pri vysené teploté. Tato reakce je ilustrovana ve schematu
XLII.

S chena XLITI

Z -

N

A_CN N No
3jQ:TRl
A
X y 2

(VIII)

R, NYAJ AYNY
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Slouceniny obecného vzorce I, kde R; predstavuje
skupinu vzorce NRgR;5, je moZno vyrobit za pouZiti standard-
nich postupll, napriklad tak, Ze se hydrolyzuje vhodny ester
vzorce XCIV za pritomnosti trifluoroctové kyseliny, vysledna
kyselina se nechd reagovat s thionylchloridem, ¢imZ se
ziskd chlorid kyseliny vzorce XCV. Chlorid vzorce XCV se
nechd reagovat s aminem vzorce LXXXIX popripadé za pritom-
nosti baze, ¢imz se ziskad pozZadovany produkt. Tato reakéni

sekvence je ilustrovédna ve schematu XLIII.

Schema XLITITI

0
AQT/N\T¢A1
Q N N{
\wr’ (C,-C,,alkyl)CO,C(CH,) ,
X y 2
(XCIV)
1) CF,CO.H

2
) socl,
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Schena XLITITI - pokracovani

R

YY‘

N ||
j]::::I: N (eymcpalkylycel

(XCV)

NHR4R,

(LXXXIX)

)
A N

YAl

(0]
0 N I
tI::::I: \“/ (c,-C,,alkyl)CNRR,
A
X y 2

Slouceniny obecného vzorce I, kde R; predstavuje
alkylskupinu s 1 aZ 12 atomy uhliku substituovanou skupinou
c(0)alkyl s 1 aZ 4 atomy uhliku v alkylové c¢asti, je mozZno
vyrobit za pouZiti chloridu kyseliny vzorce XCV postupem
ilustrovanym ve schematu XLIV.
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Schenmnma XLIV

\T7A

jI:::I: \n/ (C,-C, alkyl)écl

(XCV)

RBaze (Cl—C4a1kyl)MgCl

\T7 1

j]::::[j S (c,-c, alkyl)g(c -c,alkyl)

Slouceniny obecného vzorce I, kde R, predstavuje
skupinu vzorce SRg, je moZno vyrobit reakci chloridu
kyseliny vzorce XCV s thiolem vzorce XCVI. Tato reakce je

ilustrovana ve schematu XLV.



..83_
S chema XLV

R

YY

ﬁ R ke

(XCV)
RgSH
(XCVI)

\T?

l
tI::::[j \n’ (c,-C, alkyl)LSR

Slouceniny obecného vzorce I, kde R, predstavuje
alkylskupinu s 1 aZ 12 atomy uhliku substituovanou jednou
skupinou CH,0R,, je moZno vyrobit redukci slouéeniny vzorce
XCVII na slouéeninu obecného vzorce I, kde R, predstavuje
atom vodiku, kterda se popripadé nechd reagovat s alkyl-
halogenidem s 1 aZ 4 atomy uhliku za pritomnosti baze. Tato
reakéni sekvence je ilustrovdna ve schematu XLVI.
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Schema XLVTI
0
As N __A
1
NYY
Q N _N
\ﬂ/ > (c,-C,,alkyl)CO, (C -C alkyl)
A2
X Y
(XCVII)
(H]

R
i

AQT/ \I¢Al

N
Q N ~
t]::::[: \U/ (c,-C,,alkyl)CH,OH
AZ

X Y

Xl(cl—c4alkyl)

Baze
(X, = Cl, Br nebo I)
R
As N2,
Q.. N NJ
| Kj[ N[ (€,-C,palkyl) CH O (€, -Cpalkyl)
A
X y 2

Podobné je moZno slouceniny obecného vzorce I, kde
Ry predstavuje alkylskupinu s 1 aZ 12 atomy uhliku substi-
tuovanou jednou skupinou CH,0C(O)Rg, vyrobit reakci
slouc¢eniny obecného vzorce I, kde R, predstavuje alkylsku-
pinu s 1 aZ 12 atomy uhliku substituovanou hydroxymethyl-
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skupinou s acylhalogenidem vzorce XCVII za pritomnosti baze.

Tato reakéni sekvence je ilustrovana ve schematu XLVII.

Schena XLVITI

-

g

0 N NJ _ OH
t]::::[: @ C)palkyl) CH,
A
X y ¢

il
X,CRg

RAze (XCVIII)

(X, = cl, Br nebo I)

R

A N A

! 0
o N. _Nw |

A

X y 2

Slouceniny obecného vzorce I, kde R, predstavuje
alkylskupinu s 1 aZ 12 atomy uhliku substituovanou jednou
skupinou CHO nebo skupinou CH(ORg),, je mozZno vyrobit redukci
slouédeniny vzorce XCVII na aldehyd vzorce XCIX, ktery se
nechd reagovat s alkoholem vzorce C za pritomnosti kyseliny.

Tato reakéni sekvence je ilustrovana ve schematu XLVIII.
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S chema XLVITITI

R
AN A,
0 NN
ﬁ Y (e,-¢,alky1) 0, (€, -C alkyl)
A
X y 2
(XCVII)
[ (H]

)
AYNY )
Q N N.
:@ N (c,-cp alkyl)cHo
X y 2

(XCIX)

A

R OH
(€)

Baze

AQT,&\TéAl

Q N _No
U N T(c,-c ,alkyl) CH(OR,),
A
X y 2 ,

Slouceniny obecného vzorce I, kde R, predstavuje

alkylskupinu s 1 aZ 12 atomy uhliku substituovanou jednou

skupinou HC=NORq, je moZno vyrobit reakci aldehydu vzorce
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XCIX s aminem vzorce CI. Tato reakéni sekvence je

ilustrovdna ve schematu XLIX.

S chemnma XL IX

R
[

A .

N\(Al
N

Q N ~
\U/ (C,-C,,alkyl)CHO
AZ

X y

(XCIX)

H,NOR,
(CI)
R
A N A,
NOR,
Q NN I
jI::::I: \n/ (c,-C,,alkyl)CH

A

X y °?

Podobné je slouceniny obecného vzorce I, kde Ry
predstavuje alkylskupinu s 1 aZ 12 atomy uhliku substituo-
vanou jednou skupinou HC=NCORg nebo skupinou HC=NNHCONH, ,
moZno vyrobit reakci aldehydu vzorce XCIX s aminem vzorce
CII nebo hydrazinem vzorce CIII. Tato reakéni sekvence je
ilustrovana ve schematu L.
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Schenmna L

R
I

AYNYA

1
Q N N.
jI:::Ij \n/ (C,-C,,alkyl)CHO
: A
X Y 2 .

(XCIX)
H,NCOR,
(CII)
R
Ay N A,
NCOR,
Q N _N. I
jl::::lj (c,-C,,alkyl)CH
A
X y 2 ‘
H,NNHCONH,
R . (CIII)
AN A,
NNHCONH,

Q N No {
j]::::[j (C,~C,,alkyl)CH - |
A
X Yy 2

Slouc¢eniny obecného vzorce I, kde R, predstavuje
alkylskupinu s 1 aZ 12 atomy uhliku substituovanou kyano-
skupinou, je moZno vyrobit dehydrataci amidu vzorce CIV za

standardnich podminek. Tato reakce je ilustrovéna ve

schematu LI.
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Schema LI

A NYAI
0
N

Q N < ll
\ﬂ/ (c,-C,,alkyl)CNH,
A2

X Y

R
|
(CIV)

R
|

A N\(Al
N

Q N ~
\ﬂ/ (c,-C,,alkyl)CN
A, '

X Y

Slouc¢eniny obecného vzorce I, kde Rg predstavuje
atom alkalického kovu, kovu alkalickych zemin, manganu,
médi, zinku, kobaltu, stribra, niklu, amonny nebo organo-
amoniovy kation a/nebo R predstavuje atom alkalického kowvu,
je moZno vyrobit ze sloucenin obecného vzorce I, kde R4
predstavuje hydroxyskupinu a/nebo R predstavuje atom vodiku,
obvyklymi postupy znamymi odbornikim v tomto oboru.

Slouéeniny obecného vzorce I, je rovnéZ moZno
vyrobit nitraci heterocyklylfenylové sloudeniny vzorce CV
pusobenim kyseliny dusié¢né. Vznikla 3-nitro-l-hetero-
cyklylfenylova slouéenina vzorce CVI se za standardnich
podminek redukuje na 3-amino-l-heterocyklylfenylovou slou-
&eninu vzorce CVII, kterd se nechd reagovat s isokyanatem
nebo isothiokyandtem vzorce LXXVIII. Ziskand mocovina nebo
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thiomo¢ovina vzorce CVIII se cyklizuje reakci s isokyana-
tem nebo isothiokyanatem vzorce LXXX, ¢imZ se ziska
slou¢enina obecného vzorce I, kde R, predstavuje atom
vodiku. Tuto sloudeninu je moZno alkylovat alkylaénim
¢inidlem vzorce V za pritomnosti bdze. Tato reakéni sekvence
je ilustrovédna ve schematu LII.

Schemna LITI

PG
X Y

(CV)

l HNO,
X Y
(CVI)
(H]
X Y -
(CVII)

RNCA
(LXXVIII)
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Schenmnma L I I - pokracdovani
NN
Q:I:::I: \n/ R
A
X Y
(CVIII)
A,
.
ClCNCAl
(LXXX)

)
A§T/N\T7A1

A
X y ?2
Rlxl

Baze ‘

(V)
i(x1 = Cl, Br nebo I)

N

pees
Y A2

X

Vychozi slouceniny vzorce II, kde A, A; a A,
predstavuji atomy kysliku, je moZno vyrobit reakci amidu
vzorce CIX s chlornanem sodnym a hydroxidem sodnym za
vzniku isokyandtu vzorce CX. Isokyandt vzorce CX se necha
reagovat s aminem vzorce CXI na mocovinu vzorce CXII, ktera
se cyklizuje pusobenim N-(chlorkarbonyl)isokyanatu na trion

vzorce CXIII. Trion vzorce CXIII se nitruje reakci s
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kyselinou dusiénou. Tato reakéni sekvence je ilustrovana ve
schematu LIII.

S chenma LIITI

NH

(CIX)

NaOCl/NaOH

NCO

(CX)

RNH
(CXI)

H H
N NJ
Y R
o
X Y :

(CXII)

0
I
C1CNCO
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Schema L I II - pokracovani
&
o N 0
NYNH
/[:::I: o
X Y
(CXIII)
HNO3
R

Slouc¢eniny vzorce II, kde A a A, predstavuji atomy
kysliku a A, predstavuje atom siry, je moZno vyrobit nitraci
mocoviny vzorce CXII za vzniku intermedidrni slouceniny
vzorce CXIV, kterd se nechd reagovat s isothiokyanatem
vzorce CXV. Vznikla intermedidrni slouc¢enina vzorce CXVI se
cyklizuje pusobenim bdze. Tato reakéni sekvence je
ilustrovana ve schematu LIV.
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Schena LIV

H H
N N<
\[( R
Q 0
X Y

(CXII)

HNO

RN
oAy
(o]
X Y

(CX1IV)

Baze



- 95 -

Schema L I V - pokracovani

0
O§7/N

O_N N NH
: T
T
X Y

Sloudeniny obecného vzorce II, kde A predstavuje

S

atom kysliku nebo siry, A; predstavuje atom siry a A, pfed-
stavuje atom kysliku, je moZno vyrobit reakci isokyanatu
vzorce CX s vodnou bazi za vzniku aminu vzorce CXVII. Amin
vzorce CXVII se nechd reagovat s isokyanatem nebo isothio-
kyandtem vzorce LXXVIII na mocCovinu vzorce CXVIIT, kterd se
nitruje za vzniku intermedidrni slouceninu vzorce CXIX. Tato
intermedidrni sloucenina se necha reagovat s isothiokyaqé—
tem vzorce CXV na intermediarni slouceninu vzorce CXX, ktera
se plusobenim bdze cyklizuje. Tato reakéni sekvence je

ilustrovdna ve schematu LV.

Schemna LV

NCO

(CX)

Béze /H,0

Y

(CXVII)

X

RNCA
(LXXVIII)
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Schema L V - pokracovani

H H
N NJ
A
X Y

(CXVIII)

O_N g g
A
X Y

(CXIX)

1]
R,,0CNCS
(CXV)

(Ry, = C,-C,alkyl)
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Schemna L V - pokrac¢ovani

R
AYNYS
NH

02N N
0
X Y

) Slouéeniny vzorce II, kde A predstavuje atom siry a
A, a A, predstavuji atomy kysliku, je moZno vyrobit nitraci
aminu vzorce CXVII za vzniku 3-nitroanilinu vzorce CXXI.
3-nitroanilin vzorce CXXI se nechd reagovat s isothiokyana-
tem vzorce CXXII na thiomodovinu vzorce CXXIII, kterd se
cyklizuje reakci s N-(chlorkarbonyl)isokyanatem. Tato
reakéni sekvence je ilustrovana ve schematu LVI.

Schema LVI

/I::::[:NHZ
Y

(CXVII)

X

HNO,

02N mNHZ
X Y
(CXXI)

RNCS
(CXXII)
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Schema L VI - pokradovani

o.N N _N
2UY\R
S
X Y

(CXXIII).
0

|
clkwco

)
SYN o

O_N N NH
N
X
X Y

Slouceniny vzorce VI, kde A a A4 predstavuji atomy
siry a A, predstavuje atom kysliku nebo siry, je moZno vyro-
bit reakci thiomoc¢oviny vzorce CXXIII s isothiokyanatem
vzorce CXXIV za vzniku intermediarni slouceniny vzorce CXXV,
ktera se cyklizuje reakci s fosgenem nebo thiofosgenem. Tato

reakcni sekvence je ilustrovana ve schematu LVII.
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S chena LVITI

N ~
02N \‘r R
S
Y

(CXXIII)

R,NCS
(CXXIV)

R
H |
N S
O,N N\n/ \T7

S HN\
Y
X Rl
(CXXV)
C(A,)Cl,
R
[ N S
O.N N N
2 N
g,
AZ
X Y

Slouceniny vzorce VI, kde A a A; predstavuje kazZdy
nezavisle atom kysliku nebo siry a A, predstavuje atom siry,
je moZno vyrobit reakci aminu vzorce CXXI s isothiokyanatem
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vzorce CXXIV za vzniku thiomoc¢oviny vzorce CXXVI. Thiomoco-
vina vzorce CXXVI se nechd reagovat s isokyanatem nebo iso-
thiokyandtem vzorce CXXVII na intermediarni slouceninu
vzorce CXXVIII, kterda se cyklizuje reakci s fosgenem nebo
thiofosgenem. Tato reakéni sekvence je ilustrovéna ve
schematu LVIII.

Schema LVIITI

02N ﬁr‘u’iz
X Y
(CXXI)

R NCS
(CXXIV)

H

H
N NJ
02N m/ Rl
)
X Y

(CXXVI)

RNCA,
(CXXVII)
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Schemna L VIII - pokracovani
R
HoI! A
N
Y
S HN
Y AN
X R
(CXXVIII)
C(A)Cl2

R
N
O_N N N
2 N
RIS
S
X Y

Vychozi slouCeninu vzorce CV, kde Q predstavuje
skupinu vzorce Ql, je moZno vyrobit reakci anilinu vzorce
CXXIX s anhydridem vzorce IV za pritomnosti kyseliny, Jjako

kyseliny octové. Tato reakce je ilustrovana ve schematu LIX.



- 102 -

Schemna LIX

Y

X
(CXXIX)-
AJ
Rll
Kyselina | o
R12 A
4
v (IV)
R
11
A3
7
A
fx Y

Slouéeniny vzorce CV, kde Q predstavuje skupinu
vzorce Q2 a Z predstavuje skupinu CH, je moZno vyrobit
reakci isokyandtu vzorce CXXX s aminoesterem vzorce IX za
pritomnosti bdze a pripadnou thionaci vzniklé slouc¢eniny
thionaénim éinidlem, jako je Lawessonovo reakéni &inidlo
nebo sulfidem fosforeénym P,S,,. Tato reakce je ilustrovéana
ve schematu LX.
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Schema L X

OCN@\
Y

X
(CXXX)

A,

N
e
Baze Ri1 \T/)L\ORzz
R12
(IX)

V(R22 = cl-C4a1kyl)

Rll\ o)
N‘17
Rlz’ng]ij\
A
4 X v
Thionace

Rll

\ s

~
ee!

A4 X y

Vychozi slouceniny vzorce CV, kde Q predstavuje
skupinu vzorce Q2 a Z predstavuje atom dusiku, je moZno

vyrobit reakci isokyandtu vzorce CXXX se substituovanym
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hydrazinem vzorce XXVIII za vzniku intermedidrni slouce-
niny vzorce CXXXI. Intermedidrni sloucenina vzorce CXXXI se
nechd reagovat s fosgenem nebo thiofosgenem a vznikla
sloucenina vzorce CV, kde Q predstavuje skupinu vzorce Q2, 2
predstavuje atom dusiku a A5 predstavuje atom kysliku, se
popripadé podrobi thionaci. Tato reakéni sekvence je ilu-

strovana ve schematu LXI.

S chenmnmna LXTI

OCNj]::::l\
X Y

(CXXX)
R,,NHNHR, |
(XXVIII)

R

R.,~ N N
12 <
N
N
o
X Y

(CXXXI)

C(Aq)Cl2
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Schema L X I - pokracdovani
Ry
\ 0
f
/
—N
T
A
*x7 Y
l Thionace
Ry,
\ S

~f
4
—N
T
A
4 X %

Slouc¢eniny obecného vzorce CV, kde Q predstavuje
skupinu vzorce Ql1, A5 predstavuje atom siry, A, predsta-
vuje atom kysliku a Z predstavuje skupinu CH, je moZno
vyrobit reakci isothiokyandtu vzorce CXXXII s aminem vzorce
XXV za vzniku thiomoéoviny vzorce CXXXIII, ktera se za pri-
tomnosti baze necha reagovat s a-halogenkarbonylhalogenidem
vzorce XXVII. Tato reakéni sekvence je ilustrovana ve
schematu LXII.
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Schema LXITI

Y

X
(CXXXII)

R),NH,

(XXV)

(CXXXIII)

0
I

Baze X CTHX

1l 1

R12

(XXVII)

(X, = €1, Br nebo 1)
v

R

N N
R~ Y7
S Y
0 X

Vychozi sloudeniny vzorce CV, kde Q predstavuje
skupinu vzorce Ql1, A, predstavuje atom siry, A, predstavu-
je atom kysliku a Z predstavuje atom dusiku, je mozZno
vyrobit reakci isothiokyandtu vzorce CXXXII se substituo-
vanym hydrazinem vzorce XXVIII za vzniku intermediarni slou-
¢eniny vzorce CXXXIV. Intermedidrni sloucenina vzorce CXXXIV

se necha reagovat s fosgenem nebo vhodnym ekvivalentem
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fosgenu za pritomnosti bdze, jako je triethylamin. Tato

reakéni sekvence je ilustrovdna ve schematu LXIII.

S chema LXIITI

Y

X
(CXXXII)

R ,NHNHR
(XXVIII)

S S
R N 7
12 N I: ]
y Y
X Y
(CXXXIV)

4 COCl2

Sloudeniny vzorce CV, kde Q predstavuje skupinu
vzorce Ql1, A, a A, predstavuji atomy kysliku a Z predsta-
vuje skupinu CH, je moZno vyrobit reakci isokyanatu vzorce

CXXX s aminem vzorce XXV za vzniku mocoviny vzorce CXXXV,
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kterd se dehydratuje na karbodiimid vzorce CXXXVI. Karbo-
diimid vzorce CXXXVI se nechd reagovat s a-halogenkarbonyl-
halogenidem vzorce XXVII na halogenamidin vzorce CXXXVII,
ktery se hydrolyzuje pusobenim vodné kyseliny za vzniku
acylmo&oviny. Acylmodovina se in situ zah¥iva, ¢imZ vznikne
O-acylmocovina vzorce CXXXVIII, kterd se necha reagovat s
bazi, jako triethylaminem. Tato reakéni sekvence je

ilustrovdana ve schematu LXIV.
Schenmna LXIV

Y

X

(CXXX)

R ,NH,
(XXV)

NN
Rll\ﬂ/ jj:::]\
o
X Y

(CXXXV)

-HZO
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Schemnmna L XIV - pokradovani
R11N=C=Nj©\
X Y
(CXXXVI)
xlc?ﬁxl,
Ri2
(XXVII)
(X, = Cl, Br nebo I)
v 1

R 0

e

NH
7 d
Rll Y

X

(CXXXVIII)

iBéze



- 110 -

Schenmna L X IV - pokracovani

o)
9]
e
L L
Rll X Y

Predmétem vynalezu jsou rovnézZ intermedidrni
slouceniny, které jsou uZiteé¢né pro pripravu sloucenin
obecného vzorce I. Struktura téchto intermedidrnich

slouc¢enin odpovida obecnému vzorci CXXXIX

5
A§T/N\T7Al
T N No (CXXXIX)
A
2
T prestavuje skupinu vzorce -NH,, -NCO, -NCS, -Nj,

~NHNH,, -NHC(S)NHR;;, -C(O)NHNHR,,, -C(O)H, =-C(O)CHj,
-C(0)Cco,(alkyl s 1 az 4 atomy uhliku),
—C(O)CHZC(O)Rll, -C(O)CHZC(A3)O(alkyl s 1 az 4

atomy uhliku), -CO,(alkyl s 1 aZ 4 atomy uhliku),
-N=C=NR;,, ~NHC(O)NHR,,, =NHC(S)NR;,HNR,,,
—N=C(SCH3)NHR11, ~NHC02(alky1 s 1 az 4 atomy

uhliku), =-C(Cl)=NOH,

H

Rll\ 0 o} N O

N—< \f
N~ NI /N\ ,
] Hozc N
0 .
Rll
R (0]

12

H
H.C N 0
3
H C:>‘/ \f; nebo X NS
3 N—N N
H \
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predstavuje kaZdy nezdvisle atom vodiku, atom
halogenu, nitroskupinu, kyanoskupinu, alkyl-
skupinu s 1 aZz 4 atomy uhliku, halogenalkyl-
skupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 aZz
4 atomy uhliku, halogenalkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy
uhliku nebo skupinu vzorce S(O)mRz;

predstavuje celé ¢islo 0, 1 nebo 2;

predstavuje alkylskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku nebo
halogenalkylskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku;

predstavuje atom vodiku, alkylskupinu s 1 aZ 6
atomy uhliku, alkoxyalkylskupinu se 2 aZ 12 atomy
uhliku, alkylkarbonylalkylskupinu se 3 aZz 12 atomy
uhliku, halogenalkylkarbonylalkylskupinu se 3 azZ 12
atomy uhliku, alkoxykarbonylalkylskupinu se 3 az 12
atomy uhliku, halogenalkoxykarbonylalkylskupinu se
3 aZz 12 atomy uhliku, alkenylskupinu se 3 aZ 6
atomy uhliku, alkinylskupinu se 3 azZ 6 atomy
uhliku,

fenylskupinu, ktera je popripadé substituovana jed-
nim aZ tremi substituenty zvolenymi ze souboru
zahrnujiciho atom halogenu, alkylskupinu s 1 aZ
4 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy
uhliku a halogenalkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy
uhliku, nebo

benzylskupinu, kterd je popripadé substituovéana jed-
nim aZz tremi substituenty zvolenymi ze souboru
zahrnujiciho atom halogenu, alkylskupinu s 1 az
4 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 az 4 atomy
uhliku a halogenalkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy
uhliku;
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predstavuje atom vodiku, alkenylskupinu se 3 aZ 6
atomy uhliku, alkinylskupinu se 3 aZ 6 atomy
uhliku, kyanoskupinu,

alkylskupinu s 1 aZ 12 atomy uhliku, ktera je
popripadé substituovdna jednim nebo vice
atomy halogenu nebo jednim substituentenm
zvolenym ze souboru zahrnujiciho kyanoskupinu,
skupinu vzorce C(O)R5, OC(O)Rg, CH,0C(O)Rg,
OR,, CH,0R, a CR6(OR7)2 nebo jednou
fenylskupinou, kterd je popripadé substi-
tuovana jednim aZ tremi substituenty zvolenymi
ze souboru zahrnujiciho atom halogenu, alkyl-
skupinu s 1 aZz 4 atomy uhliku, alkoxyskupinu
s 1 az 4 atomy uhliku a halogenalkoxyskupinu
s 1 az 4 atomy uhliku, nebo

fenylskupinu, kterd je popripadé substituovana jed-
nim aZ tremi substituenty zvolenymi ze souboru
zahrnujiciho atom halogenu, alkylskupinu s 1 aZ
4 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy
uhliku a halogenalkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy
uhliku;

pfedstavuje skupinu vzorce ORg, SRg nebo NRgR, (i

Ry, Rg a Rg predstavuje kazdy nezavisle atom vodiku, alkyl-

skupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku nebo halogenalkyl-
skupinu s 1 aZz 4 atomy uhliku;

predstavuje alkylskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku;

predstavuje
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alkylskupinu s 1 aZ 6 atomy uhliku, kterda je popri-
padé substituovana substituentem zvolenym ze
souboru zahrnujiciho alkoxyskupinu s 1 aZ 4 ato-
my uhliku, alkylthioskupinu s 1 aZ 4 atomy uhli-
ku, atom halogenu, hydroxyskupinu, cykloalkyl-
skupinu se 3 aZz 6 atomy uhliku, furylskupinu
a fenylskupinu, ktera je popripadé substituo-
vadna jednim nebo vice substituenty zvolenymi ze
souboru zahrnujiciho atom halogenu, kyanoskupi-
nu, nitroskupinu, alkylskupinu s 1 aZz 4 atomy
uhliku, halogenalkylskupinu s 1 aZ 4 atomy
uhliku, alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku
a halogenalkoxyskupinu s 1 aZz 4 atomy uhliku,

alkenylskupinu se 3 aZ 6 atomy uhliku, kterd je
popripadé substituovana substituentem zvolenym
Ze souboru zahrnujiciho alkoxyskupinu s 1 az 4
atomy uhliku, atom halogenu, cykloalkylskupinu
se 3 aZ 6 atomy uhliku a fenylskupinu, kterda je
popripadé substituovana jednim nebo vice sub-
stituenty zvolenymi ze souboru zahrnujiciho atom
halogenu, kyanoskupinu, nitroskupinu, alkylsku-
pinu s 1 aZ 4 atomy uhliku, halogenalkylskupinu
s 1 aZ 4 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 azZ 4
atomy uhliku a halogenalkoxyskupinu s 1 aZ 4
atomy uhliku,

alkinylskupinu se 3 aZ 6 atomy uhliku, ktera je po-
pripadé substituovana alkoxyskupinou s 1 aZ 4
atomy uhliku nebo atomem halogenu; nebo

cykloalkylskupinu se 3 az 6 atomy uhliku;

Rg a Ry, predstavuje kaZdy nezdvisle vidy atom vodiku,
alkylskupinu s 1 aZz 6 atomy uhliku,
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benzylskupinu, kterd je popripadé substituovana jed-
nim nebo vice substituenty zvolenymi ze souboru
zahrnujiciho atom halogenu, kyanoskupinu, nitro-
skupinu, alkylskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku,
halogenalkylskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku,
alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku a halogen-
alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku, nebo

fenylskupinu, ktera je pobfipadé substituovdna jed-
nim nebo vice substituenty zvolenymi ze souboru
zahrnujiciho atom halogenu, kyanoskupinu, nitro-
skupinu, alkylskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku,
halogenalkylskupinu s 1 aZz 4 atomy uhliku,
alkoxyskupinu s 1 aZz 4 atomy uhliku a halogen-
alkoxyskupinu s 1 az 4 atomy uhliku;

Ry, a Ryy predstavuje nezavisle vidy
atom vodiku,

alkylskupinu s 1 aZ 6 atomy uhliku, ktera je
popripadé substituovdna jednim nebo vice atomy

halogenu, nebo

cykloalkylskupinu se 3 aZz 6 atomy uhliku, ktera je
popripadé substituovana jednim nebo vice atomy

halogenu, a dale

Ri7 a Ry dohromady s atomy, k nimZ jsou pripojeny, predsta-
vuji étyr- aZ sedmi¢lenny nasyceny nebo nenasyceny
kruh, ktery je popripadé prerusen atomem kysliku,
S(0), nebo atomem dusiku a ktery je popripadé sub-
stituovdn jednou az tremi methylskupinami nebo
jednim nebo vice atomy halogenu;
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Rq3 predstavuje atom vodiku, alkylskupinu s 1 aZ 3
atomy uhliku nebo halogenalkylskupinu s 1 aZ 3
atomy uhliku;

A, Ay, A, a A; predstavuje nezdvisle vidy atom kysliku
nebo siry; a

r predstavuje celé c¢islo 0, 1 nebo 2.

Prednost se dava intermedidrnim slouéeninam vzorce
CXXXIX, kde

T predstavuje skupinu -NH,, -NCO, -NCS, -N5, -NHNH,,
-NHC(S)NHRll, —NHC(O)NHRll, =NHC(S)NR,1NHR; , nebo

X predstavuje atom vodiku nebo halogenu;

Y predstavuje atom vodiku, atom halogenu, nitro-

skupinu nebo kyanoskupinu;

R predstavuje atom vodiku, alkylskupinu s 1 aZ 4
atomy uhliku, alkoxymethylskupinu s 1 aZ 4
atomy uhliku v alkoxylové c¢asti, alkoxykarbonyl-
methylskupinu s 1 aZz 4 atomy uhliku v alkoxylové
¢asti, alkenylskupinu se 3 aZ 6 atomy uhliku nebo
alkinylskupinu se 3 aZz 6 atomy uhliku;

R4 predstavuje atom vodiku, alkenylskupinu se 3 azZ 6
atomy uhliku, alkinylskupinu se 3 az 6 atomy uhliku
nebo alkylskupinu s 1 aZ 6 atomy uhliku, ktera je
popripadé substituovdna jednou skupinou CO,Rg:

Rg predstavuje alkylskupinu s 1 aZ 6 atomy uhliku;
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R,; a Ry, predstavuje nezavisle vidy atom vodiku nebo

alkylskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku, nebo R;; a Ry,
dohromady s atomy, k nimZ jsou pripojeny, tvori
kruh, v némZ seskupeni R,,R;, predstavuje alky-
lenskupinu se 2 aZ 5 atomy uhliku, kterd je po-
pripadé prerusena zbytkem S(O)r a kterda je popri-
padé substituovdna jednou az tremi methylskupi-

nami nebo jednim nebo vice atomy halogenu;

A, A, a A, predstavuje kazdy atom kysliku; a

predstavuje celé ¢islo 0, 1 nebo 2.

Vétsi prednost se dava intermedidrnim slouceninam

podle vyndlezu obecného vzorce CXXXIX,

kde

predstavuje skupinu -NH,, -NCO, -NCS, -NHC(S)NHR
nebo —NHC(O)NHRll;

predstavuje kaZdy nezavisle atom vodiku, fluoru

nebo chloru;

predstavuje atom vodiku, alkylskupinu s 1 azZ 4
atomy uhliku, alkoxymethylskupinu s 1 aZz 4 atomy
uhliku v alkoxylové ¢&asti, alkoxykarbonylmethyl-
skupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku v alkoxylové ¢asti,
allylskupinu nebo propargylskupinu;

predstavuje atom vodiku, allylskupinu, propargyl-
skupinu nebo alkylskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku,

kterd je popripadé substituovdna jednou skupinou

C02R87
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Rg predstavuje alkylskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku;

Rqyq predstavuje atom vodiku nebo alkylskupinu s 1 aZ 4

atomy uhliku; a
A, A, a A, predstavuje kazdy atom kysliku.

Predmétem vyndlezu jsou také intermedidrni slou-

ceniny obecného vzorce CXL

R
11
/4 b
R
12 N:I:::j:fl (CXL)
A
a
X Y
kde
T, predstavuje skupinu NO,, NH, nebo -NHC(A)NHR;

A, Ay a A, predstavuje kaZdy nezavisle atom kysliku nebo

siry;

Xay predstavuje kazdy nezavisle atom vodiku, atom
halogenu, nitroskupinu, kyanoskupinu, alkyl-
skupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku, halogenalkyl-
skupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 az
4 atomy uhliku, halogenalkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy
uhliku nebo skupinu vzorce S(O)mRZ;

m predstavuje celé ¢islo 0, 1 nebo 2;

R, predstavuje alkylskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku nebo
halogenalkylskupinu s 1 aZz 4 atomy uhliku;
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R predstavuje atom vodiku, alkylskupinu s 1 aZ 6
atomy uhliku, alkoxyalkylskupinu se 2 aZ 12 atomy
uhliku, alkylkarbonylalkylskupinu se 3 aZz 12 atomy
uhliku, halogenalkylkarbonylalkylskupinu se 3 aZ 12
atomy uhliku, alkoxykarbonylalkylskupinu se 3 aZ 12
atomy uhliku, halogenalkoxykarbonylalkylskupinu se
3 az 12 atomy uhliku, alkenylskupinu se 3 aZ 6
atomy uhliku, alkinylskupinu se 3 aZ 6 atomy
uhliku, ’

fenylskupinu, kterd je popripadé substituovana jed-
nim aZ tfemi substituenty zvolenymi ze souboru
zahrnujiciho atom halogenu, alkylskupinu s 1 aZ
4 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy
uhliku a halogenalkoxyskupinu s 1 az 4 atomy
uhliku, nebo

benzylskupinu, kterda je popripadé substituovana jed-
nim aZ tremi substituenty zvolenymi ze souboru
zahrnujiciho atom halogenu, alkylskupinu s 1 aZ
4 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy
uhliku a halogenalkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy
uhliku;

R,1 a Ry, predstavuje nezavisle vidy
atom vodiku,
alkylskupinu s 1 aZ 6 atomy uhliku, ktera je
popripadé substituovdna jednim nebo vice atomy
halogenu, nebo
cykloalkylskupinu se 3 aZ 6 atomy uhliku, ktera je

popripadé substituovdna jednim nebo vice atomy

halogenu, a dale téz
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R;; a Ry, dohromady s atomy, k nimZ jsou pripojeny, predsta-
vuji ¢éty¥- aZ sedmic¢lenny nasyceny nebo nenasyceny
kruh, ktery je popripadé prerusen atomem kysliku,
S(0), nebo atomem dusiku a ktery je popripadé sub-
stituovan jednou aZ tremi methylskupinami nebo

jednim nebo vice atomy halogenu; a
r predstavuje celé ¢islo 0, 1 nebo 2.

Prednost se dava intermedidrnim sloudeninam

obecného vzorce CXL, kde
T, predstavuje skupinu NO,, NH, nebo =-NHC(O)NHR;

A; a A, predstavuje kazdy atom kysliku;

Xay predstavuje kazzdy nezavisle atom vodiku nebo atom
halogenu;
R predstavuje alkylskupinu s 1 aZz 6 atomy uhliku,

alkenylskupinu se 3 az 6 atomy uhliku nebo alki-
nylskupinu se 3 aZ 6 atomy uhliku;

R;7 2 Ry, dohromady s atomy, k nimZ jsou pripojeny, tvori
kruh, v némZ seskupeni R, R;, prfedstavuje alky-
lenskupinu se 2 aZz 5 atomy uhliku, kterda je po-
pfipadé prerusSena zbytkem S(O), a ktera je popri-
padé substituovana jednou aZ tremi methylskupi-
nami nebo jednim nebo vice atomy halogenu, nebo
R;1R;, predstavuje skupinu -CR,g=CR;¢=CR,3=CR5q =,
kde Ryg, Ryg, Ryg @ R,; predstavuje kaZdy neza-
visle atom vodiku, atom halogenu nebo methylsku-

pinu; a

r predstavuje celé ¢&islo 0, 1 nebo 2.
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Vétsi prednost se davd intermedidrnim slouéeninam
obecného vzorce CXL, kde

T, predstavuje skupinu NO,, NH, nebo =-NHC(O)NHR;

A; a A, predstavuje kazdy atom kysliku;

X predstavuje atom fluoru nebo chloru;
Y predstavuje atom chloru;
R predstavuje alkylskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku,

allylskupinu nebo propargylskupinu; a

R, a Ry, dohromady s atomy, k nimZ jsou pfipojeny, tvori
kruh, v némZ seskupeni R,,R;,, pfedstavuje butylen-
skupinu, ktera je popripadé substituovdna jednou az
tremi methylskupinami.

Slouéeniny obecného vzorce I podle tohoto vynalezu
jsou Uc¢innymi herbicidnimi ¢éinidly, kterd jsou uziteénd pro
potlacovani celé rady neZadoucich druhl rostlin. Tyto slou-
¢eniny jsou uc¢inné pro potlacovani plevelnych rostlin jak
v suché, tak zamokrené pidé. Jsou také uZiteéné jako vodni
herbicidy. Slouceniny podle vyndlezu se mohou aplikovat na
listy, pidu nebo do vody obsahujici semena nebo jiné
propagac¢ni organy nezZadoucich druhid rostlin, jako jsou
odnoZe, hlizy nebo rhizomy, v ddvce v rozmezi asi od 0,016
do asi 4,0 kg/ha a prednostné od asi 0,032 do asi 2,0 kg/ha.

Slouceniny podle vynalezu obecného vzorce I se
nejlépe hodi pro pouzZiti jako Sirokospektralni herbicidy,
zejména pri postemergentni aplikaci na misto, na némZ se
ma potlaceni plevele dosdhnout. Urc¢ité slouceniny podle

vyndlezu jsou vsSak selektivni. Nékteré z nich jsou napriklad
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selektivni pri aplikaci v kulturach takovych plodin, jako je
soja, ryzZe a kukurice.

Slouceniny podle vyndlezu sice u¢inné potlacuji
nezadouci druhy rostlin, i kdyZ se jich pouZivad samotnych,
ale mohou se také pri pouzZiti kombinovat s jinymi biolo-
gickymi chemikdliemi, véetné jinych herbicidu.

Slouceniny obecného vzorce I podle tohoto vynalezu
je moZno aplikovat na plodiny v podobé pevného nebo kapal-
ného herbicidniho prostredku obsahujiciho herbicidné G&in-
né mnoZstvi sloudeniny obecného vzorce I, které je disper-
govano nebo rozpu§téno v inertnim pevném nebo kapalném
agronomicky vhodném nosii. Prostfedky podle vyndlezu je

moZno aplikovat preemergentné nebo postemergentné.

S vyhodou je moZno slouceniny obecného vzorce I
zpracovavat na emulgovatelné koncentraty, smacitelné prasky,
granularni prostredky, tekuté koncentraty apod.

Vynalez je bliZe objasnén v nasledujicich prikla-
dech provedeni. Tyto pfiklady maji vyhradné ilustrativni
vyznam a v Zadném ohledu rozsah vyndlezu neomezuji. Pro
rozsah ochrany jsou rozhodujici pripojené patentové naroky.

Zkratkou NMR se oznaduje nukledrni magneticka

resonané¢ni spektroskopie.
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Priklady provedeni vyndlezu

Priklad 1

Priprava 1-(2-chlor-4-fluorfenyl)-3-methylmocoviny

CONH2
/[:::I: + NaOCl + NaOH + CHaNH2
F cl

Smés 50% roztoku hydroxidu sodného (28 g, 0,35 mol)
a 5% roztoku chlornanu sodného (226 ml) se pri 0°C prida ke smési
2'-chlor-4'-fluorbenzamidu (50 g, 0,288 mol) v methanolu. Po
dokoné¢eni pridavku se ke smési pri 0°C pridad 55 ml 40%
roztoku methylaminu. Vyslednd reakc¢ni smés se 6 hodin za
michani zahrivd na 55°C, ochladi na teplotu mistnosti a pre-
filtruje. Ziskand pevnad latka se promyje postupné vodou a
hexany a vysus$i na vzduchu. Ziskd se sloucenina uvedend v
nadpisu ve formé bilé pevné latky (30 g) o teploté tani 174
az 178°C.

V podstaté stejnym postupem, ale za pouZiti 2',4'-
dichlorbenzamidu namisto 2'-chlor-4'-fluorbenzamidu, se
ziskd 1-(2,4-dichlorfenyl)-3-methylmocovina ve formé béZové
pevné latky.
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Priklad 2

Priprava 1-(2,4-difluorfenyl)-3-methylmoéoviny

F

H H
NH2 N N\CH
+ CH,NCO —* /[:::I: \ﬂ/ 3
0
F . . F

Methylisokyanat (9,6 g, 10 ml, 0,174 mol) se prida
k roztoku 2,4-difluoranilinu (15 g, 0,116 mol) v toluenu.
Reakéni smés se michd 1 hodinu a poté se z ni filtraci
oddéli pevna latka. Tato pevna latka se promyje hexany a
vysu$i na vzduchu. Ziskd se sloucenina uvedend v nadpisu ve
formé Spinavé bilé pevné latky o teploté téni 182 aZ 183°C.

V podstaté stejnym zpusobem, ale za pouziti vhodné

substituovaného anilinu, se vyrobi ndsledujici slouceniny:

t.t. (°C
u X Y
NO, H F 229-232
H F cl N
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Priklad 3

Priprava 1-(2-chlor-4-fluorfenyl)-3-methyl-s-triazin-2,4,6-
' (1H,3H,5H)-trionu

THy
H o H 0N __0
N N

o)
~CH I
L™+ abeo— o
o
F c1 o
F cl1

N-(Chlorkarbonyl)isokyanat (18,97 g, 0,180 mol) se
pridd ke smési 1-(2-chlor-4-fluorfenyl)-3-methylmoéoviny
(29,2 g, 0,144 mol) v toluenu. Reakéni smés se michd 90
minut a prefiltruje. Ziskd se 32,1 g slouCeniny uvedené v
nadpisu ve formé bilé pevné latky o teploté tani 225 az
228°C.

V podstaté stejnym zpusobem, ale za pouziti vhodné

substituované mocoviny se vyrobi nasledujici sloucd¢eniny:
?H
OQT,N

b
U:I::::[:N\E,NH

3
)

t.t. (°C
H F F 242-245
H €l cl 200-204

NO
2 H F 180-183
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Priklad 4

Priprava 1-(2-chlor-4-fluor-5-nitrofenyl)-3-methyl-s-tri-
azin-2,4,6(1H,3H,5H)-trionu

H Ts
? 3 o) N 0
OYN\(O ' Y \(
NH
——— O.N N
NH 4 HNO; grgo 2 hid
(@]

N
SO
- ClO F cl

Kyselina dusiéna (70%, 8,3 ml, 0,131 mol) se prida
k roztoku 1-(2-chlor-4-fluorfenyl)-3-methyl-s-triazin-2,4,6-
(1H,3H,5H)-trionu (32,4 g, 0,119 mol) v koncentrované
kyseliné sirové, pricemZ se teplota reakcéni smési udrzZuje
pod 10°C. Po dokonceni pridavku se reakéni smés micha 30
minut pfi teploté mistnosti, ochladi na 10°C a zredi ledovou
vodou. Vznikla vodnd smés se prefiltruje a oddélend pevna
latka se promyje vodou a vysu$i na vzduchu. Ziskad se 28,5 g
slouc¢eniny uvedené v nadpisu ve formé bilé pevné latky o
teploté tani 135 az 139°C.

V postaté stejnym zpusobem, ale za pouZiti vhodné
substituovaného 1-fenyl-3-methyl-s-triazin-2,4,6(1H,3H,5H)-
trionu se ziskaji nasledujici sloucéeniny:
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oy
OQT/N

XX
AL
X Y

0

t.t. (°c)
X Y
F F 100-120
cl c1l 220-222

Priklad 5

Priprava 1-(5-amino-2-chlor-4-fluorfenyl)-3-methyl-s-tri-
azin-2,4,6(1H,3H,5H)-trionu

CH, ¢y

OYN\EO OYN\N(HO

O.N N H_N N
2 \n/ + Pt/C + H, —— "2 \“/
0 0

F cl F cl

Smés 1-(2-chlor-4-fluor-5-nitrofenyl)-3-methyl-s-
triazin-2,4,6(1H,3H,5H)~-trionu (28,5 g, 0,09 mol) a 5%
platiny na aktivnim uhli (1 g) v ethylacetdtu se hydrogenuje
za tlaku 378 kPa aZ do skoncéeni absorpce vodiku. Reakéni
smés se poté prefiltruje a filtrat se zkoncentruje za
sniZeného tlaku. Ziskd se sloucenina uvedend v nadpisu ve
formé bilé pevné 1latky o teploté tani 244 az 245°C.
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V podstaté stejnym zplsobem, ale za pouZiti vhodné
substituovaného l-nitrofenyl-3-methyl-s-triazin-2,4,6-
(1H,3H,5H)-trionu se vyrobi nadsledujici slouceniny:

CH,

Oﬁ/N\gO

0
X Y

t.t.‘acz
X Y

194-196
Cl cl 145-151

P¥riklad 6

Priprava 1-(4-chlor-2-fluor-5-(hexahydro-3-methyl)-2,4,6-
trioxo-s-triazin-1-yl)fenyl]-1-cyklohexen-1,2-dikarboximidu

tH;
N

0
b
HzN\’ : .,NTNH * , 0
F C © 0

1

0

TH;

4
o ALY
F CO

1
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Smés 1-(5-amino-2-chlor-4-fluorfenyl)-3-methyl-s-
triazin-2,4,6(1H,3H,5H)~-trionu (23,49, 0,0816 mol) a an-
hydridu 3,4,5,6-tetrahydroftalové kyseliny (13,04 g, 0,0857
mol) v ledové kyseliné octové se michd 8 hodin pri 100°C,
ochladi na 25°C a nalije do vody. Vyslednd vodnd smés se
prefiltruje a oddélend pevnd latka se promyje vodou a vysusSi
za vakua. Ziskd se slouc¢enina uvedend v nadpisu (22,5 g) ve
formé bézZové pevné latky o teploté tadni 154 aZ 165°C.

V podstaté stejnym zplusobem, ale za pouziti vhodné
substituovaného 1-(aminofenyl)-3-methyl-s-triazin-2,4,6-

(1H,3H,5H)-trionu se vyrobi ndsledujici slouc¢eniny:

CH;

NH

N N
X YO

1>

Y t.t.(°C)
F F
135-150
cl Cl 125
-13
H 5
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Priklad 7

Priprava terc.butyl-3-[2-chlor-5-(1-cyklohexen-1,2-dikarbox-
imido)-4-fluorfenyl]ltetrahydro-5-methyl-2,4,6-trioxo-s-tri-
: azin-1(2H)-acetatu

cHy

(0] OYN\(O
NH

7
N N
XY
O
F Ccl

+ BrCH,CO,C(CH;); + K;CO4

s

N<

4
N N
T CH,CO,C(CH;) 4
© 0
F Cl

Smés 1-[4-chlor-2-fluor-5-(hexahydro-3-methyl)-2,4,6-
trioxo-s-triazin-l1-yl)fenyl]-l-cyklohexen-1,2-dikarboximidu
(8 g, 0,0199 mol) a uhlic¢itanu draselného (4,13 g, 0,0299
mol) v N,N-dimethylformamidu se smisi s terc.butylbromaceta-
tem (5,82 g, 0,0299 mol). Vzniklad smés se michd 18 hodin pri
teploté mistnosti a nalije do vody. Vodnad smés se prefiltru-
je a oddélenda pevna latka se promyje vodou a vysusi na
vzduchu. Ziska se 6,13 g slouceniny uvedené v nadpisu ve
formé bilé pevné latky o teploté tani 105 aZ 115°C.

V podstaté stejnym zplisobem, ale za pouZiti vhodné
substituovaného 1-[5-(hexahydro-3-methyl-2,4,6-trioxo-s-tri-
azin-1-yl)fenyl]-1l-cyklohexen-1,2-dikarboximidu a vhodného
alkyla¢niho ¢inidla se ziskaji nasledujici slouceniny:



1>

cl

cl
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X Y

Y R)

F CH,CO,CH3
cl CH,CO,CH3
cl CH,CO2C (CH3) 3
cl CH,CO2CH3

F CH,C0,CH3
cl CH2CH=CH2
cl CH,C=CH

100-115
95-110
95-100
120-125
110-120
91-106

105-122
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Priklad 8

Priprava 3-[2-chlor-5-(l-cyklohexen-1,2-dikarboximido)-4-
fluorfenyl Jtetrahydro-5-methyl-2,4,6-trioxo~-s-triazin-1(2H)~-
octové kyseliny

c*,

0 OYNYO

/4
N N N
AN
(0]
Ccl

F

3
© OQT/N\f?O
N

/4
" N\ﬂ/ \CHCOH
2772
© (0]
F Cl

Roztok terc.butyl-3-[2-chlor-5-(1-cyklohexen-1,2-
dikarboximido)-4-fluorfenyl Jtetrahydro-5-methyl-2,4,6-tri-
oxo-s-triazin-1(2H)-acetatu (5,92 g, 0,011 mol) v trifluor-

?H

octové kyesliné se 2 hodiny zahriva ke zpétnému toku,
ochladi na teplotu mistnosti a zkoncentruje za snizZeného
tlaku. Jantarové zbarveny pryskyriény zbytek se rozpusti v
etheru a vysledny roztok se zkoncentruje za sniZeného tlaku.
Ziskd se sloucéenina uvedenda v nadpisu (3,62 g) ve formé
Zluté pevné latky o teploté tani 75 aZ 80°C.
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Priklad 9

Priprava isopropyl-3-[2-chlor-5-(1l-cyklohexen-1,2-dikarbox-
imido)~-4-fluorfenyl]tetrahydro-5-methyl-2,4,6-trioxo-s-tri-
azin-1(2H)-acetatu

TH;

N g
N
AN

/4 )
N N

o CH.,CO_H +
F Cl

TH;

o
OYNYO
NN
N
0
Cl

%
N

0 @:T CH,CO,CH (CH,),
F

Roztok 3-[2-chlor-5-(1l-cyklohexen-1,2-dikarboximido)-
4-fluorfenyl Jtetrahydro-5-methyl-2,4,6-trioxo-s~triazin-1(2H)-
octové kyseliny (1,5 g, 3,13 mmol) v N,N-dimethylformamidu
se smisi s 2-jodpropanem (0,849 g, 5 mmol) a uhli¢itanem
draselnym (0,69 g, 5 mmol). Vznikla smés se micha pres noc
pri teploté mistnosti a nalije do vody. Vodna smés se
prefiltruje a oddélend pevna latka se vysusi na vzduchu.

Ziskad se sloucenina uvedend v nadpisu (0,6 g) ve formé
bézové pevné latky o teploté tani 100 aZ 130°C.
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Priklad 10

Priprava ethylesteru N-[(4-fluor-3-nitrofenyl)karbamoyl]-
glycinu

o,N NCO
+ NH,CH,CO,CH,CH; * HCl +
H H
O.N No _No
2 '\n’ CH,CO,CH,CH,
N(CH,CHj); — o
F

Roztok 4-fluor-3-nitrofenylisokyanatu (10 g, 0,055
mol) v bezvodém tetrahydrofuranu se ochladi na 0°C a smisi s
hydrochloridem ethylesteru glycinu (7,7 g, 0,055 mol).
Vysledna smés se smisi s triethylaminem (5,56 g, 0,055 mol),
pficemZ se teplota reakéni smési udrZuje pod 10°C. Reakéni
smés se micha 1 hodinu pfi teploté mistnosti a nalije do
vody. Vodnd smés se extrahuje etherem. Spojené organicke
extrakty se promyji postupné 1N kyselinou chlorovodikovou a
roztokem chloridu sodného, vysusi bezvodym siranem
horeénatym a zkoncentruji za sniZeného tlaku. Pevny zbytek
se vysusi na vzduchu. Ziskd se sloucenina uvedenda v nadpisu
(8,8 g) ve formé Zluté pevné latky o teploté tani 115 az
120°C.
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Priklad 11

Priprava ethylesteru N-[(3-amino-4-fluorfenyl)karbamoyl]-

glycinu

H H
O.N No _No
2 \n/ CH,CO,CH,CH, + Pt/C + H,
0 N
F
H H
H.N N_ _No
2 j©/ \n/ CH.CO.CH.CH
2 2 2 3
- 0
F

Smés ethylesteru N-[(4-fluor-3-nitrofenyl)karba-
moyllglycinu (8 g, 0,029 mol) a 5% platiny na aktivnim uhli
(0,5 g) v ethylacetdtu se hydrogenuje za tlaku 343,5 kPa az
do skoncéeni absorpce vodiku. Reakéni smés se poté prefiltru-
je a chladi v ledové lazni, dokud nevznikne pevna latka.
Pevnd latka se shromdazdi filtraci a vysu$i na vzduchu. Ziska
se sloudenina uvedend v nadpisu (4,5 g) ve formé bilé pevné
latky o teploté tani 152 aZ 153°C.
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Priklad 12

Priprava ethylesteru {(N-[3-(l-cyklohexen-1,2-dikarboximido)-4-
fluorfenyl Jkarbamoyl}glycinu

o)

H H
H_N N N
2 ~
]@T DA I O
o
F

]

0

7
! H H
- Ne _No
. j©/ T CH,CO,CH,CH,
0
F

Roztok ethylesteru N-[ (3-amino-4-fluorfenyl)karba-
moylJ]glycinu (4 g, 0,0157 mol) v kyseliné octové se smisi s
anhydridem 3,4,5,6-tetrahydroftalové kyseliny (2,43 g, 0,016
mol). Vznikla smés se 8 hodin zahfiva na 100°C, ochladi na
teplotu mistnosti a nalije do vody. Vodnd smés se prefiltru-
je a oddélend pevnd latka se prekrystaluje ze smési ethyl-
acetatu a hexanl. Ziskad se sloucd¢enina uvedena v nadpisu ve

formé Zluté pevné latky o teploté tani 72 aZ 82°C.
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Priklad 13

Priprava ethyl~3-[3-(1l-cyklohexen-1,2-dikarboximido)-4-
fluorfenyl ]Jtetrahydro-2,4,6~trioxo-s-triazin-1(2H)-acetatu

(o)
{ f e,
~ C
N N\[( CH2C02CH2CH3 + Cl
0 o)
F .
?H2C02CH2CH3

0

0§T/bL\EZO

— Y'Y
o (o}
F

Roztok ethylesteru {N-[3-(1-cyklohexen-1,2-dikar-
boximido)-4-fluorfenyl Jkarbamoyl}glycinu (2,45 g, 6,3 mmol)
Vv toluenu se smisi s N-(chlorkarbonyl)isokyandtem (0,77 g,
7,3 mmol). Vyslednd smés se michd 12 hodin pri 60°C a zkon-
centruje za sniZeného tlaku. Pevny zbytek se 24 hodin
susi za vakua pri 85°C. Ziska se 2,13 g sloucdeniny uvedené v
nadpisu ve formé Zluté pevné latky o teploté tdni 135 az
150°C.
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Priklad 14

Priprava l-terc.butylethylesteru 5-[3-(1-cyklohexen-1,2-
dikarboximido)-4-fluorfenyl]dihydro-2,4,6-trioxo~s-triazin-
1,3(2H,4H)~dioctové kyseliny

C':HZC02CH2CH3
o] (o} N 0]
N N\n/NH + BrCH2C02C(CH3)3 + I(2CO3
°© (e}
F -

(l:H2C02CH2CH3
0 OQT/N\Tﬁo
NS

/4
- » N N
CH.CO.C(CH,)
Ty e
F

Terc.butylbromacetat (0,689 g, 3,5 mmol) a uhlici-
tan draselny (0,484 g, 3,5 mmol) se oddélené pridaji k
roztoku ethyl-3-[3-(l-cyklohexen-1,2-dikarboximido)-4-
fluorfenyl]tetrahydro-2,4,6-trioxo-s-triazin-1(2H)-acetatu
(1,35 g, 2,9 mmol) v N,N-dimethylformamidu. Reakéni smés se
michd 18 hodin pri teploté mistnosti, nalije do vody a vodna
smds se extrahuje etherem. Organické extrakty se spoji,
promyji roztokem chloridu sodného, vysu$i bezvodym siranem
horednatym a zkoncentruji za sniZeného tlaku. Ziska se 0,8 g
sloudeniny uvedené v nadpisu ve formé jantarové zbarvené
pevné latky o teploté tani 95 aZ 105°C.



- 138 -

Prik1lad 15

Priprava isopropyl-3-(2-chlor-4-fluorfenyl)tetrahydro-5-methyl-
2,4,6-trioxo-s-triazin-1(2H)-acetéitu

oy

OYN

+
NYNH BrCH,CO,CH(CH,), + K,CO,
o
F Cl

o)

Smés 1-(2-chlor-4-fluorfenyl)-3-methyl-s-triazin-
2,4,6(1H,3H,5H)-trionu (40,9 g, 0,150 mol), uhli¢itanu dra-
selného (31,1 g, 0,225 mol) a isopropylbromacetatu (29,1 ml,
0,225 mol) v N,N-dimethylformamidu se michd 2 hodiny pri
teploté mistnosti a nalije do vody. Vodnad smés se extrahuje
ethylacetatem. Organické extrakty se promyji postupné vodou
a roztokem chloridu sodného, vysusi bezvodym siranem horec-
antym a zkoncentruji za sniZeného tlaku. Olejovity zbytek se
podrobi mZikové chromatografii na sloupci silikagelu za
pouziti 0 aZz 10% etheru v methylenchloridu, jako eluc¢niho
¢inidla. Ziskad se slouc¢enina uvedend v nadpisu (51,5 g) ve
formé bilé pevné latky o teploté tani 127 aZ 128°C.
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Priklad 16

Priprava 3-(2-chlor-4-fluor-5-nitrofenyl)tetrahydro-5-methyl-
2,4,6-trioxo-s-triazin-1(2H)-octové kyseliny

Yy
T

o
F Ccl

0

CH2C02CH (CH,) » *+ HNO,

Roztok isopropyl-3-(2-chlor-4-fluorfenyl)tetrahydro-
5-methyl-2,4,6-trioxo-s~triazin-1(2H)-acetatu (48,7 g,
0,0508 mol) v koncentrované kyseliné sirové se ochladi na
0°C a smisi s 90% kyselinou dusiénou (2,6 ml). Vznikla smés
se micha pfes noc pri teploté mistnosti, smisi s 90% kyseli-
nou dusiénou (1,0 ml), michd 4 hodiny, smisi s dalsSim
mnozstvim 90% kyseliny dusiéné (2,0 ml), michd prfes noc pri
teploté mistnosti, smisi s 90% kyselinou dusicénou (1,0 ml),
michd 1 hodinu a nalije na led. Vodny roztok se prefiltruje,
oddélena pevna latka se rozpusti v etheru, vysusi siranem
hore&natym a zkoncentruje za sniZeného tlaku. Ziska se
slouéenina uvedena v nadpisu ve formé Zluté pény, ktera se

identifikuje NMR spektrdalni analyzou.
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Priklad 17

Priprava isopropyl-3-(2-chlor-4-fluor-5-nitrofenyl)tetra-
hydro-5-methyl-2,4,6~-trioxo-s-triazin-1(2H)-acetatu

ik
OYr‘IYO
N
R ‘
: o CH2002H + sto4 + (CH3)2CHOH
F Cl

O,N

OQT/ \T9O

O_N N N
2 ~
’ ﬁ [ eH,C0,CH(CH,)
0o
F Cl

Roztok 3-(2-chlor-4-fluor-5-nitrofenyl)tetrahydro-

?H
N

§-methyl-2,4,6-trioxo-s-triazin-1(2H)~octové kyseliny (43,6
g, 0,105 mol) a koncentrované kyseliny sirové (25 ml) ve
2-propanolu (300 ml) se 12 hodin zahriva ke zpétnému toku,
ochladi na teplotu mistnosti a prefiltruje. Oddélend pevna
ldtka se vysusi. Ziskd se sloucenina uvedend v nadpisu ve
formé Spinavé bilé pevné latky, ktera se identifikuje NMR
spektralni analyzou. Filtrat se zcéasti zkoncentruje za
sniZeného tlaku a nalije na led. Vznikld vodnd smés se
extrahuje ethylacetdtem. Organické extrakty se vysusi
bezvodym siranem hofecnatym a zkoncentruji za sniZeného
tlaku. OranZovy olejovity zbytek se podrobi mZikové
chromatografii na sloupci silikagelu za pouziti 2,5 aZ 5%
etheru v methylenchloridu, jako eluéniho ¢&inidla. Ziska se
dalsi frakce sloudeniny uvedené v nadpisu ve formé Zluté

pény.
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Priklad 18

pPriprava isopropyl-3-(5-amino-2-chlor-4-fluorfenyl)tetra-
hydro-5-methyl-2,4,6-trioxo-s-triazin-1(2H)-acetatu

o8,
OQT/N\Téo
O.N N N\
2 \n/ CH,CO,CH(CHy), + PE/C * H,
0
F cl

OYN\(

H.N N NJ
2 T CH,CO,CH(CH;) ,
o
F Ccl

Smés isopropyl-3-(2-chlor-4-fluor-5-nitrofenyl)-

C|IH
0

tetrahydro-5-methyl-2,4,6-trioxo-s~triazin-1(2H)-acetatu
(34,8 g, 0,0835 mol) a 5% platiny na aktivnim uhli (3,48 g)
v ethylacetdtu se hydrogenuje aZ do absorpce asi 618 kPa
vodiku. Reakéni smés se prefiltruje a filtrat se zkon-
centruje za sniZeného tlaku. Zbytek ve formé pény se chro-
matografuje na sloupci silikagelu za pouZiti 10 aZ 20%
etheru v methylenchloridu, jako eluéniho ¢&éinidla. Ziska se
Zluta péna, kterd obsahuje dvé slouceniny. Smés pény a 5%
platiny na uhliku (3,5 g) v ethylacetatu se hydrogenuje a2
do absorpce 34,35 kPa vodiku. Reakéni smés se poté prefil-
truje a filtrat se zkoncentruje za sniZeného tlaku. Ziska se
sloudenina uvedend v nadpisu ve formé Zluté pény, ktera se
identifikuje NMR spektralni analyzou.
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Priklad 19

Priprava isopropyl-3-(2-chlor-4-fluor-5-isokyanatofenyl)-
tetrahydro-5-methyl-2,4,6-trioxo-s-triazin-1(2H)-acetatu

i
Oa N 0
0
H,N N\n/N\ )k
, A CH,CO,CH(CH,), + ¢ ‘el
F cl

oy
OYNYO

0=C=N No _N
- j@[ \[( ~CH,CO,CH(CH,) ,
0
F c1

Smés isopropyl—3-(S—amino—2—chlor—4—fluorfényl)—
tetrahydro-5-methyl-2,4,6-trioxo-s-triazin-1(2H)-acetatu
(4,0 g, 0,0103 mol) v toluenu se smisi s 1,93M roztokem
fosgenu v toluenu (19 ml). Vznikla smés se 3 hodiny va¥ri pod
zpétnym chladic¢em, ochladi, 2&asti zkoncentruje za sniZeného
tlaku, zredi toluenem, zc¢asti zkoncentruje za sniZeného
tlaku, zredi toluenem a zkoncentruje za sniZeného tlaku.
Ziskad se sloudenina uvedena v nadpisu ve formé Zluté pény,

ktera se identifikuje 1y NMR spektrdalni analyzou.
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Prikilad 20

Priprava ethyl-3-thiomorfolinkarboxylatu
Br

HSCH2CH2NH2 + BrCHZCHCOZCHZCH3 + N(CH2CH3)3

S

— [
g COZCH2CH3

Teply roztok 2-aminoethanthiolu (10,0 g, 0,130 mol)
a triethylaminu (36 ml, 0,260 mol) v chloroformu se prida
béhem 5 minut k roztoku ethyl-2,3-dibrompropionatu (33,9 g,
0,130 mol) ve smési chloroformu a toluenu v poméru 1 : 1,6.
Reakéni smés se micha 2,5 hodiny pfi teploté mistnosti, pte-
filtruje a filtrat se zkoncentruje za sniZeného tlaku.
Kapalny oranZovy zbytek se podrobi vakuové destilaci, ¢imZ

se ziskd slouéenina uvedend v nadpisu ve formé bezbarvé
kapaliny o teploté varu 121 aZ 124°C za tlaku 340 Pa.

Priklad 21

Priprava isopropyl-3-{2-chlor-4-fluor-5-[5,6,8,8a~tetra-

hydro-1,3-dioxo-1H-imidazo[5,1c](1,4])~thiazin-2(3H)-yl]-

fenyl}tetrahydro-5-methyl-2,4,6-trioxo~-s-triazin-1(2H)-
acetatu

oy

s
0=C=N N\n/N\
CH,CO.CH(CH,), +
2772 3'2
o ° N~ CO,CH,CH,
F H

(0]

o
Sf\__zjfo OYN\(O
—_—— N
0
F

N N
‘Tr' ~CH,C0,CH (CH;)
0]
cl
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Roztok isopropyl-3-(2-chlor-4-fluor-5-isokyanato-
fenyl)tetrahydro-5-methyl-2,4,6-trioxo~-s-triazin-1(2H)-ace-
tatu (3,11 g, 7,5 mmol) a ethyl-3-thiomorfolinkarboxylatu
(1,44 g, 8,2 mmol) v toluenu se michd 1 hodinu pri teploté
mistnosti a smisi s nékolika kapkami ethyl-3-thiomorfolin-
karboxylatu. Vznikla smés se michd pres noc pri teploté
mistnosti a filtraci se oddéli Zlutd pevnd latka. Filtrat se
vysusi a zkoncentruje za sniZeného tlaku. Zbytek ve formé
oranZové pény a pevna latka se spoii a chromatografuji na
silikagelu za pouziti 10% etheru v methylenchloridu, jako
eluéniho éinidla. Ziskand oranZova péna, ktera obsahuje dvé
slouc¢eniny, se podrobi mZikové chromatografii na silikagelu
za pouziti 15% ethylacetatu v methylenchloridu, jako
eluéniho ¢inidla. Ziska se sloucenina uvedena v nadpisu ve

formé Spinavé bilé pény o teploté tani 147 aZ 155°C.
Priklad 2 2
Priprava isopropyl-3-[2-chlor-4-fluor-5-(tetrahydro-1,3,7-

trioxo-1H-imidazo[5,1-c](1,4]}thiazin-2(3H)-yl)fenyl]-
tetrahydro-5-methyl-2,4,6-trioxo-s-triazin-1(2H)-acetatu

™\ CH,
S N\jf;o OQT,N\T,O

N N\n/N\
CH,CO_,CH(CH,) + N
o 0 2 2 3’2 aIO4
F Cl

7N\ TH;
N\\f,o OQT/N\T7O

N NYN\
CH,CO,CH(CH,)
o o 2772 372
F Cl

v
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Smés isopropyl-3-{2-chlor-4-fluor-5-{5,6,8,8a-tetra-
hydro-l,3—dioxo—1H-imidazo[5,1c][1,4]-thiazin-2(3H)-y1]—
fenyl}tetrahydro-s—methyl-z,4,6—trioxo—s-triazin—1(ZH)-
acetatu (0,95 g, 1,75 mmol) v methanolu (10 ml) se béhem 15
minut pridd k roztoku jodistanu sodného (0,38 g, 1,78 mmol)
ve vodé (10 ml), ktery byl predem ochlazen na 0 aZ 5°C. Po
dokonéeni pridavku se reakéni smés michd pres noc pri tep-
loté mistnosti a zredi methylenchloridem. Zredéna smés se
promyje postupné 1M roztokem dihydrogenfosforeénanu draselného
a roztokem chloridu sodného, vysu$i bezvodym siranem horec-
antym a zkoncentruje za sniZeného tlaku. Zbytek ve formé
7luté pény se podrobi mZikové chromatografii na silikagelu
za pouziti 10% etheru v methylenchloridu a 2,5% methanolu v
methylenchloridu, jako elu&niho ¢&inidla. Ziskd se slouenina
uvedena v nadpisu ve formé bilé pény (0,59 g) o teploté téni
175 az 180°C.

Priklad 23

Priprava diethylesteru
tetrahydro-1,2-pyridazindikarboxylové kyseliny
H 0
HS‘CzoﬁrN‘NJ\oc H. + Br(CH,),Br + K, CO
H 25 2’4 2773
o

N/COzCz“s
- |
" N

~Co.C.H
2%

1,4-Dibrombutan (81,4 ml, 0,682 mol) se béhem 1
hodiny prida ke smési 1,2-diethoxykarbonylhydrazinu (100 g,
0,568 mol) a uhliéitanu draselného (158 g, 1,14 mol) Vv
acetonitrilu (600 ml). Vyslednd reakéni smés se 6 hodin
zahriva ke zpétnému toku, ochladi na teplotu mistnosti a
prefiltruje. Filtrat se zkoncentruje za sniZeného tlaku a
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ziskand Zlutd kapalina se predestiluje za sniZeného tlaku.
Ziskd se sloucenina uvedena v nadpisu (90,8 g) ve formé
bezbarvé kapaliny o teploté varu 115 aZ 120°C za tlaku 120 Pa.

Priklad 2 4

Priprava hydrochloridu hexahydropyridazinu

,CO C H
N NH
[::: + HCl/H o —— . HCl
No

COCH

Roztok diethylesteru tetrahydro-1,2-pyridazin-
dikarboxylové kyseliny (45,0 g, 0,195 mol) v koncentrované
kyseliné chlorovodikové (190 ml) se pfes noc zahriva ke
zpétnému toku a zkoncentruje za sniZeného tlaku. Bily pevny
zbytek se 1 hodinu michd v acetonitrilu, nadéeZ se vznikla
smés prefiltruje a oddélend pevna latka se vysu$i. Ziska se
slou¢enina uvedend v nadpisu (19,5 g) ve formé bilé pevné
latky o teploté tani 163°C.

Priklad 25

Priprava isopropyl-3-(2-chlor-4-fluor-5-isothiokyanato)-
fenyl)tetrahydro-5-methyl=~2,4,6~trioxo-s-triazin-1(2H)-

acetatu
i
O N 20 B
HoN NN ~cHoco cH(CH,), + cllu\Cl +
o -
F Ccl
G
O N (0]
.N(CH2CH3)3 —_— .

NN |
CN N[ T CH,CO,CH(CHy)
0
F Cl
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Thiofosgen (0,50 ml, 6,5 mmol) se béhem 45 minut
pridda k roztoku isopropyl-3-(5-amino-2-chlor-4-fluorfenyl)-
tetrahydro-5-methyl-2,4,6-trioxo-s-triazin-1(2H)-acetatu
(2,5 g, 6,5 mmol) a triethylaminu (1,8 ml, 13,0 mmol) v
tetrahydrofuranu. Reakéni smés se micha 4 hodiny pri teploteée
mistnosti a zredi tetrahydrofuranem. Zredénd smés se pre-
filtruje a filtrat se zkoncentruje za sniZeného tlaku. Ziska
se slouc¢enina uvedend v nadpisu ve formé oranzZového oleje,

kterd se identifikuje NMR spektralni analyzou.
Priklad 2 6

Priprava isopropyl-3-{2-chlor-4-fluor-5-{(tetrahydropyrida-
zin-1(2H)-yl)thiokarboxamido]fenyl}tetrahydro-5-methyl-
2,4,6-trioxo-s-triazin-1(2H)-acetatu

s
Oa N 2©

CN NN el
ﬁ m/ “CH,CO,CH(CHy), ¥ NH
o)
F Ccl
CH,
+ N(CH,CH;) ; —» (\l

O N o

Triethylamin (2,5 ml, 18,2 mmol) se prikape ke
smési isopropyl-3-(2-chlor-4-fluor-5-isothiokyanatofenyl)-
tetrahydro-5-methyl-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 methanolu, pricéemZ se teplota reakéni smési
udrZuje na 20 az 25°C. Po dokonceni pridavku se reakéni smés

michd pres noc pri teploté mistnosti, zéasti zkoncentruje za
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sniZeného tlaku a zredi ethylacetdtem. Organicka faze se
oddéli, promyje postupné vodou a roztokem chloridu sodného,
vysusi bezvodym siranem horednatym a zkoncentruje za
sniZeného tlaku. Zbytek ve formé oranZové pény se podrobi
mZikové chromatorafii na silikagelu za pouziti 2,5 aZ 10%
etheru v methylenchloridu, jako eluéniho é&inidla. Ziska se
sloucenina uvedena v nadpisu (2,15 g) ve formé Zluté pény
o teploté tani 105 az 110°C

Priklad 2 7
Priprava isopropyl-3-{2-chlor-4-fluor-5-[ (tetrahydro-3-oxo-

. 1H,3H-[1,3,4]thiadiazolo(3,4~a]lpyridazin-1-yliden)amino]-
fenyl}tetrahydro~-5-methyl-2,4,6-trioxo-s-triazin-1(2H)-

acetatu
o
Os N .0
- N N
N Y \n/ CH,CO,CH(CH,), + c(0)cl,
S (0]
F c1
CH,
o N o -

C\\,’ @: T CH,CO,CH (CH,) ,

Roztok isopropyl-3—(2-chlor-4-f1uor—5-[(tetra—
hydropyridazin-1(2H)-yl)thiokarboxamido]fenyl}tetrahydro-
5-methyl-2,4,6-trioxo-s-triazin-1(2H)-acetatu (1,50 g, 2,9
mmol) v 1,2-dichlorethanu se béhem 30 minut prida k 20%
roztoku fosgenu v toluenu (2,91 ml, 5,6 mmol), ktery byl
predem ochlazen na 0 aZz 5°C. Po dokonc¢eni pridavku se
reakéni smés michd 2 hodiny pri teploté mistnosti, promyje
postupné vodou a roztokem chloridu sodného, vysusi bezvo-
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dym siranem hore&natym a zkoncentruje za sniZeného tlaku.
Zbytek ve formé Zluté pény se podrobi mZikové chromato-
grafii na silikagelu za pouziti 2,5 aZ 10% etheru v methy-
lenchloridu, jako eluéniho ¢inidla. Ziska se slouéenina
uvedend v nadpisu (1,18 g) ve formé bilé pény o teploté téani
97 azZ 107°C.

Priklad 2 8

Priprava 4'-chlor-2'-fluoracetanilidu

H,N o
+
j@\ CH,CCl *+ N(CH,CH,),
F cl
H

Y
0
Cl

F

Acetylchlorid (24,2 ml, 0,34 mol) se pomalu prida k
roztoku 4-chlor-2-fluoranilinu (49,4 g, 0,34 mol) a tri-
ethylaminu (47 ml, 0,34 mol) v tetrahydrofuranu, pricemz se
teplota reak&éni smési udrzuje pod 20°C. Po dokonéeni pri-
davku se reakéni smés michd pres noc pri teploté mistnosti a
nalije do ethylacetdtu. Organicky roztok se promyje postupné
vodou a roztokem chloridu sodného, vysus$i bezvodym siranem
horeénatym a zkoncentruje za sniZeného tlaku. Spinavé bily
pevny zbytek se micha nékolik minut v ethanolu a filtraci se
oddéli sloucenina uvedend v nadpisu ve formé bilé pevné
latky.
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Priklad 29

Priprava 4'-chlor-2'-fluor-5'-nitroacetanilidu

H
Ij\ + HNO, + H,s0, —*
0
F Cl
H
Rsee
0
F Ccl

Smés 4'-chlor-2'-fluoracetanilidu (51 g, 0,272 mol)
v koncentrované kyseliné sirové (100 ml) se ochladi na 0°C a
béhem 45 minut smisi s kyselinou dusic¢nou (90%, 14 ml, 0,300
mol). Vyslednd smés se micha 10 minut a nalije na led. Vodna
smés se prefiltruje a oddélenad zlatohnédd pevna latka se
promyje vodou, pres noc vysusi a prekrystaluje ze smési

chloroformu a hexanl v poméru 17 : 1. Ziskd se sloucenina
uvedena v nadpisu ve formé Zluté pevné latky.

Priklad 30

Priprava 5'-amino-4'-chlor-2'-fluoracetanilidu

wr]g[ ___.3YKI
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Smés 4'-chlor-2'-fluor-5'-~nitroacetanilidu (35,2 g,
151 mmol) a 5% platiny na uhliku (7,0 g, 20 % hmot.) ve smési
ethanolu a tetrahydrofuranu v poméru 2 : 1 se hydrogenuje aZz
do absorpce 192 kPa vodiku. Poté se reakcni smés prefiltruje
a zkoncentruje za sniZeného tlaku. Ziska se sloucenina
uvedend v nadpisu ve formé zlatohnédé pevné latky, ktera se
identifikuje 1y NMR spektralni analyzou.

Pfriklad 31
Priprava 1-(5-acetamido-2-chlor-4-fluorfenyl)-3-(2-propinyl)-

mocoviny

H
H3C\\“,N:]::::I:NH2
0
F Cl

2) HCZCCH,NH,

=0

1) . N(CH,CHy) 4

Ty

H,C ~ —
3 =
o) 0]
F Cl

Roztok 5'-amino-4'-chlor-2'-fluoracetanilidu (11,25
g, 55,6 mmol) a triethylaminu (7,70 ml, 55,6 mmol) v tetra-
hydrofuranu se prikape k michanému roztoku fenylchlorformiatu
(8,70 ml1, 69,4 mmol) v tetrahydrofuranu, pricemZz se teplota
reakéni smési udrZuje na 25 aZ 30°C. Po dokonc¢eni pridavku
se reakéni smés michd 75 minut pri teploté mistnosti a
nalije do ethylacetatu. Organicka smés se promyje postupné
vodou, nasycenym roztokem hydrogenuhli¢itanu sodného a
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roztokem chloridu sodného, vysusi bezvodym siranem horecna-
tym a zkoncentruje za sniZeného tlaku. Zlatohnédy pevny
zbytek se rozpusti v tetrahydrofuranu a vznikly roztok se
smisi s propargylaminem (9,52 ml, 139 mmol). Vysledna smés
se 1 hodinu zahfivad ke zpétnému toku a nalije do vody. Vodna
smés se prefiltruje a oddélend pevna latka se promyje
postupné vodou, 0,5N kyselinou chlorovodikovou a vodou a
pres noc vysusi. 2iskd se slouc¢enina uvedend v nadpisu ve
formé bézové pevné latky. .

Priklad 3 2

Priprava 4'-chlor-2'-fluor-5'-[hexahydro-2,4,6-trioxo-3-
(2-propinyl)-s-triazin-1-yl]acetanilidu

o)

HyCn N NN I
3 h = ClCNCO +
\n/ T CH,C=CH + _
0 0
F cl
. |
O0s N0
z H.Co N ANPLIN —
| —— "3 \n/ \n/ CH,C=CH
N
N 0 0

F Cl

Smés 1-(5-acetamido-2-chlor-4-fluorfenyl)-3-(2-
propinyl)moéoviny (4,50 g, 15,9 mmol) a pyridinu (2,56 ml,
31,8 mmol) v methylenchloridu se smisi s N-(chlorkarbo-
nyl)isokyandtem (1,92 ml, 23,9 mmol). Reakéni smés se micha
pres noc pri teploté mistnosti a 90 minut zahrfiva ke
zpétnému toku, ochladi na teplotu mistnosti a smisi s dalsSim
mnozZstvim pyridinu (1,30 ml) a N-(chlorkarbonylisokyanatu
(1,92 ml). Vznikld smés se michd 10 minut, ochladi na
teplotu mistnosti a filtraci se oddéli pevna latka, ktera se
promyje vodou a hexany a vysusi. Ziska se slouenina uvedend
v nadpisu ve formé zlatohnédé pevné latky.
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Priklad 33

Priprava 1-(5-amino-2-chlor-4-fluorfenyl)-3-(2-propinyl)-
s-triazin-2,4,6-(1H,3H,5H)~-trionu

H
H.C N N N : HCl
3 \n/ Y “CcH,E=cH >
o o) CZHSOH
F c1
H
Os _N_ 0
H_N N _N .
2 \[( “NCH,C=cH
0
F cl

Smés 4'-chlor-2'-fluor~5'-[hexahydro-2,4,6-tri-
oxo-3-(2-propinyl)-s-triazin-1-ylJacetanilidu (3,00 g, 8,5
mmol) a 3N kyseliny chlorovodikové (25 ml) v ethanolu (50
ml) se 3 hodiny zahriva ke zpétnému toku, ochladi na teplotu
mistnosti a nalije do ethylacetdtu. Ke vzniklému organickému
roztoku se prida 3N roztok hydroxidu sodného (25 ml) a
oddéli se faze. Organicka faze se promyje postupné nasyce-
nym roztokem hydrogenuhlié¢itanu sodného a roztokem chloridu
sodného a zkoncentruje za sniZeného tlaku. Ziska se
sloudenina uvedend v nadpisu (2,17 g) ve formé bézZové pevné
latky o teploté tani 118 aZ 121°C.

Priklad 3 4
Priprava N-{4-chlor-2-fluor-5-[hexahydro-2,4,6-trioxo-3-

(2-propinyl)-s-triazin-1-yl]fenyl}-1-cyklohexen-1,2-di-
karboximidu
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N [

NN —
H,)N \n/ “SCH,C=CH  + | o
o)
Cl o

F

H
) o) OQT,N\T9O

N N N‘\ -
;@i \[r CH,C=CH
(o) (0]
F Cl

Roztok 1-(S5-amino-2-chlor-4-fluorfenyl)-3-(2-propi-
nyl)-s-triazin-2,4,6-(1H,3H,5H)-trionu (1,50 g, 4,83 mmol) a
anhydridu 3,4,5,6-tetrahydroftalové kyseliny (0,73 g, 4,83
mmol) v kyseliné octové (3 ml) se 5 hodin zahrivd na 100°C,
ochladi a nalije do ethylacetatu. Organickad smés se promyje
postupné vodou, nasycenym roztokem hydrogenuhlic¢itanu
sodného a roztokem chloridu sodného, vysus$i bezvodym siranem
hofecnatym a zkoncentruje za sniZeného tlaku. Polopevny
Zluty zbytek se podrobi mZikové chromatografii na silikagelu
za pouziti smési ethylacetdtu a hexani v poméru 1 : 2, jako
elucniho ¢inidla. Ziska se sloucenina uvedena v nadpisu
(1,20 g) ve formé bilé pevné latky o teploté tani 127 az
135°C.

Priklad 35

" Priprava N-(4-chlor-2-fluorfenyl)-l-cyklohexen-1,2-dikar-
boximidu
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O
., O
F ci o
O
.O . cl
F

Smés 4-chlor-2-fluoranilinu (19,0 g, 130,6 mmol) a
anhydridu 3,4,5,6-tetrahydroftalové kyseliny (19,85 g, 130,6
mmol) v kyseliné octové (150 ml) se 2 hodiny zahriva ke
zpétnému toku, smisi s dal$im 4-chlor-2-fluoranilinem (3,0
g). Vznikla smés se 90 minut zahfiva ke zpétnému toku, micha
pres noc pri teploté mistnosti a nalije do smési vody a
éthylacetétu. Organicka faze se promyje postupné vodou,
nasycenym roztokem hydrogenuhlic¢itanu sodného a roztokem
chloridu sodného, vysusi bezvodym siranem horecnatym a
zkoncentruje za sniZeného tlaku. Purpurovy olejovity zbytek
se podrobi mZikové chromatografii na silikagelu za pouzZiti
15% aZ 20% ethylacetatu v hexanech, jako elué¢niho ¢inidla.
Ziska se sloudenina uvedend v nadpisu (25,3 g) ve formé
Spinavé bilé pevné latky o teploté tani 81 az 82°C.

Priklad 3 6

Priprava N-(4-chlor-2-fluor-5-nitrofenyl)-1l-cyklohexen-1,2-
dikarboximidu
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0
/ \
N:©\ + HNO, * H,S0,
0
F Cl
0
. /
. _N NO2
0 II
F cl

Smés N-(4-chlor-2-fluorfenyl)-l-cyklohexen-1,2-di-
karboximidu (24,4 g, 86,7 mmol) v kyseliné sirové (150 ml)
se ochladi na -3°C a po kapkdch smisi s kyselinou dusiénou
(70%, 6,70 ml, 104 mmol), pricemZ se teplota reakéni smési
udrzuje na 0 aZz 2°C. Reakéni smés se michd 90 minut pri tep-
loté mistnosti a nalije na led. Vodnd smés se micha nékolik
minut a poté prefiltruje. Oddélend pevnd latka se promyje
vodou a vysus$i. Ziska se sloucCenina uvedena v nadpisu

(28,6 g) ve formé bilého prasku o teploté tani 152 aZ 155°C.
Priklad 37

Priprava N-(5-amino-4-chlor-2-fluorfenyl)-l1-cyklohexen-
1,2-dikarboximidu

NO
N:@[ 2 + Fe * CH,CO,H
0
cl
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Zelezny prach (7,30 g, 130,7 mmol) se po &astech
pri 65°C prida ke smési N-(4-chlor-2-fluor-5-nitrofenyl)-
l-cyklohexen~-1,2-dikarboximidu (10,6 g, 32,7 mmol)

v kyseliné octové (100 ml). Po dokonceni pridavku se reakéni
smés michd 10 minut a prefiltruje pres infusoriovou hlinku.
Filtrat se zkoncentruje za sniZeného tlaku. Tmavy pevny
zbytek se smisi s roztokem ethylacetdatu a nasyceného roz-
toku hydrogenuhlic¢itanu sodného, vyslednd smés se pre-
filtruje pres infusoriovou hlinku a oddéli se faze.
Organicka faze se promyje postupné nasycenym roztokem
hydrogenuhlic¢itanu sodného a roztokem chloridu sodného,
vysu$i bezvodym siranem horeé¢natym a zkoncentruje za
sniZeného tlaku. Ziskd se sloucenina uvedend v nadpisu ve
formé Zluté pevné latky.

Priklad 3 8

Priprava 1l-allyl-3-[2-chlor-5-(1l-cyklohexen-1,2-dikarbox-

imido)~-4-fluorfenyl Jmocoviny

N NH2
:]::::[: +  H,C=CHCH,NCO
0
c1
0

/ H H
N[~ cH,CH=CH,
0 0
F cl

Smés N-(5-amino-4-chlor-2-fluorfenyl)-1l-cyklohexen-

1,2-dikarboximidu (3,50 g, 11,9 mmol) v toluenu (25 ml) se

smisi s allylisokyandtem (2,10 ml, 23,8 mmol). Reakéni smés
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se 21 hodin zahriva na 60°C a smisi s dald$im mnoiZstvim ally-
isokyanatu (0,53 ml). Vysledna smés se zahriva 3 hodiny na
60°C, ochladi na 20 aZ 30°C a prefiltruje. Oddélend pevna
latka se promyje hexany. Ziskd se sloucenina uvedend v nad-
pisu (3,15 g) ve formé zlatohnédé pevné latky o teploté tani
236 az 238°C.

pPpriklad 39

Pfiprava N-[5-(3-allylhexahydro-2,4,6-trioxo-s-triazin-1-yl)-
4-chlor-2-fluorfenyl]-1l-cyklohexen-1,2-dikarboximidu

0
A ﬁ
~ - + C1CNCO
N[ CH,CH=CH,
0 0
F cl

\(

CH CH=CH,

Smés 1-allyl-3-([2-chlor-5-(1l-cyklohexen-1,2-dikar-
boximido)-4-fluorfenyllmocoviny (2,34 g, 6,21 mmol) Vv
toluenu (25 ml) se smisi s N-(chlorkarbonyl)isokyanatem
(0,75 ml, 9,31 mmol). Vyslednd smés se micha 3 hodiny pri
60°C, ochladi na teplotu mistnosti a zkoncentruje za sni-
Zeného tlaku. Olejovity zbytek se podrobi mZikové chromato-
grafii na silikagelu za pouZiti smési ethylacetdtu a hexanu
v poméru 2 : 3, jako eluc¢niho ¢inidla. Ziskd se sloucenina
uvedend v nadpisu (2,6 g) ve formé bilé pevné latky o
teploté tani 130 aZ 145°C.
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Priklad 4 0

Priprava N-{5-[3-allylhexahydro-2,4,6-trioxo-5-(2-propinyl)-
s-triazin-1-yl]l-4-chlor-2-fluorfenyl}-1-cyklohexen-1, 2~

dikarboximidu
\T7 + BrCH2CEECH
~CH, CH‘CH
CH CECH
\ 2
0 Te} N o

/
S Y
(0]
© F Ccl

Propargylbromid (0,37 ml, 3,36 mmol) se prida ke
smési N-[5-(3-allylhexahydro-2,4,6-trioxo-s-triazin-1-yl)-
4-chlor-2-fluorfenyl]-1-cyklohexen-1,2-dikarboximidu (1,00
g, 2,24 mmol) a uhliéitanu draselného (0,62 g, 4,48 mmol) Vv
N,N-dimethylformamidu. Reakéni smés se micha 7 hodin a
nalije do ethylacetatu. Organicky roztok se promyje
postupné vodou a roztokem chloridu sodného, vysusi bezvodym
siranem horeénatym a zkoncentruje za sniZeného tlaku. Zluty
olejovity zbytek se podrobi mZikové chromatografii na sili-
kagelu za pouziti smési ethylacetatu a hexanu v poméru 1 :
4, jako eluéniho &inidla. Ziskd se slouc¢enina uvedenad v
nadpisu (0,60 g) ve formé bilé pevné latky o teploté téani
107 az 114°C.

V podstaté stejnym zpusobem, ale za pouziti
allylbromidu namisto propargylbromidu se ziskd N-[4-chlor-
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5-(3,5-diallylhexahydro-2,4,6-trioxo-s-triazin-1-yl)-2-
fluorfenyl]-l1-cyklohexen-1,2-dikarboximid ve formé bilé
pevné latky o teploté tani 80 aZ 85°C.

Priklad 41

Priprava isopropyl-3-[2-chlor-4-fluor-5-(3-fluorftalimido)-
fenyl Jtetrahydro-5-methyl-2,4,6-trioxo-s-triazin-1(2H)-
acetatu

cHy
®) N o)
Y'Y 0
N

H2N NT N
CH2C02CH(CH3) 2 + 0
(e}
F Ccl

o,
0

OQT/N\T7O

N N N{ '
F \n/ CH,CO,CH (CH,) ,
F cl

Roztok isopropyl-3-(5-amino-2-chlor-4-fluorfenyl)-
tetrahydro-5-methyl-2,4,6-trioxo-s-triazin-1(2H)-acetatu
(1,0 g, 2,6 mmol) a anhydridu 3-fluorftalové kyseliny (0,51
g, 3,1 mmol) v kyseliné octové se 6 hodin zahrfiva ke zpét-
nému toku, michd nékolik dni pri teploté mistnosti a nalije
na led. Vodnad smés se prefiltruje a oddélend pevna latka se
vysusi a chromatografuje na silikagelu za pouziti 2,5%
etheru v methylenchloridu, jako eluéniho &inidla. Ziska se
slouc¢enina uvedena v nadpisu ve formé Zluté pény o teploté
tani 119 az 125°C.
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Priklad 4 2

Hodnoceni postemergentni herbicidni déinnosti

zkousSenych sloucenin

Postemergentni herbicidni d¢innost slouéenin podle
vyndlezu se demonstruje ndsledujicimi zkouskami, p¥i nichz
se ruzné dvojdéloziné a jednodéloZné rostliny oSetfi zkouSe-
nymi slouc¢eninami dispergovanymi ve smési vody a acetonu.
Pri téchto zkouskach se semenacky rostlin nechaji rust po
dobu pribliZné 2 tydnl na malych zkusSebnich plochach.
Zkousené slouceniny se disperguji ve smési vody a acetonu
50 : 50 s obsahem 0,5 % Tween 20 (polyoxyethylensorbitan-
monolauratovy surfaktant od firmy Atlas Chemical Industries)
v mnozZstvi postacujicim pro zajisténi osetreni ekvivalentni-
ho 0,125 aZ 0,500 kg/ha, vztaZeno na Géinnou slouc¢eninu pri
aplikaci na rostliny pomoci rozprasovaci hubice, kterad pra-
cuje za tlaku 275 kPa predepsanou dobu. Po postriku se
rostliny umisti na sklenikové police a osetruji obvyklym
zpusobem srovnatelnym s béznymi sklenikovymi praktikami. 4
az 5 tydnu po osSetreni se semendcky prohlédnou a klasifiku-
ji podle dale uvedeného systému. Zjisténd data jsou uvedena
v tabulce I. Pokud se s uré¢itou slouceninou provede vice neZ
jedna zkouska, predstavuji uvedend data prumérné hodnoty.

Druhy rostlin pouzZité pri téchto zkouskach jsou
identifikovany zkratkami, kterych se pouzivd v hlavicce
tabulek, ¢eskym nazvem a latinskym nazvem.

Slouceniny, kterych se pouZiva pf¥i zkouskach post-
emergentni a preemergentni herbicidni Géinnosti, jsou iden-
tifikovany ¢islem a chemickym nazvem. V tabulce I jsou

pouZité slouceniny identifikovany prislusnym &islem.
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Klasifikac¢ni stupnice pro hodnoceni herbicidni u&innosti

Vysledky hodnoceni herbicidni dé&innosti se klasi-
fikuji nékterym ze stupil 0 aZ 9 z dile uvedené klasifikad-
ni stupnice. Tato klasifikaéni stupnice je zaloZena na
vizualnim hodnoceni postoje, robustnosti, malformace,
velikosti, chlorose a celkového vzhledu rostliny ve srovna--

ni s kontrolnimi rostlinami.

Stupen Vyznam Potlaceni (%)
ve srovnani

s kontrolou

9 Uplné usmrceni 100

8 Témér uUplné usmrceni 91 aZ 99
7 Dobra herbicidni uUéinnost 80 az 90
6 Herbicidni G¢innost 65 aZ 79
5 Nepopiratelné poskozeni 45 az 64
4 Poskozeni 30 az 44
3 Mala uc¢innost 16 az 29
2 Nepatrnd uc¢innost 6 az 15
1 Stopova uUc¢innost 1 az 5
0 Zadna u¢innost

- Nehodnoceno

Druhy rostlin pouZité pri zkouskach herbicidni déinnosti

Zkratka Cesky nazev Latinsky ndzev
ABUTH abutilon Abutilon

theophrasti, medic
AMBEL ambrosie Ambrosia

artemisiifolia, L.
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Zkratka Cesky nazev Latinsky nazev

CASOB kasie Cassia
obtusifolia, L.

CHEAL merlik bily Chenopodium
album, L.

IPOSS povijnice Ipomoea spp.

GALAP svizel pritula Galium aparine

ECHCG jezZzatka kuri noha Echinochloa crus-
galli, (L)Beau

SETVI bér zeleny Setaria viridis,
(L) Beauv.

GLXMAW soja.odr.Williams Glycine max (L)
Merr.odr.Williams

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

TRZAWO ozimd psSenice, Triticum aestivum,

odruda Apollo odr. Apollo
ZEAMX kukurice Zea mays, L.

Sloucdenina

¢islo

Slouceniny hodnocené jako herbicidni c¢inidla

Methyl-3-[2-chlor-5-(1~cyklohexen-1,2-di-
karboximido)-4-fluorfenyl }tetrahydro-5-

methyl=-2,4,6-trioxo-s-triazin-1(2H)-acetéat

terc.butyl-3-[2-chlor-5-(1~-cyklohexen-1, 2-
dikarboximido)-4-fluorfenyl Jtetrahydro-5-

methyl-2,4,6-trioxo-s-triazin-1(2H)-acetat
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3~[2-chlor-5-(1-cyklohexen-1,2-dikarboximi-
do)-4-fluorfenyl Jtetrahydro-5-methyl-2,4,6-
trioxo-s-triazin-1(2H)-octovad kyselina

isopropyl-3-[2-chlor-5-(1-cyklohexen-1, 2~
dikarboximido)-4-fluorfenyl]tetrahydro-5-
methyl-2,4,6~-trioxo~s-triazin-1(2H)-acetat

methyl-3-[5-(1-cyklohexen-1,2-dikarboximido)-
2-fluorfenyl ]Jtetrahydro-5-methyl-2,4,6-tri-
oxo-s-triazin-1(2H)-acetat

methyl-3-[2,4-dichlor-5-(1-cyklohexen-1,2~-
dikarboximido)fenyl]tetrahydro-5-methyl-
2,4,6-trioxo-s-triazin-1(2H)-acetat

terc.butyl-3-(2,4~-dichlor-5-(1-cyklohexen-
1,2-dikarboximido)fenyl]tetrahydro-5-methyl-
2,4,6-trioxo-s-triazin-1(2H)-acetat

l-terc.butyl, ethyldiester 5-[3-(1l~cyklohexen-
1,2-dikarboximido)-4-fluorfenyl]dihydro-
2,4,6-trioxo-s-triazin-1,3(2H,4H)-dioctové
kyseliny

ethyl-3-[3-(1-cyklohexen-1,2-dikarboximido)-
4-fluorfenyl Jtetrahydro-2,4,6-trioxo-s-tri-
azin-1(2H)-acetéat

methyl-3-[{5-(1-cyklohexen-1,2-dikarboximido)-
2,4~-difluorfenyl]-5-methyl-2,4,6-trioxo-s-
triazin-1(2H)-acetat
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isopropyl-3-[2-chlor-4-fluor-5-(3-fluor-
ftalimido)fenyl]tetrahydro-5-methyl-2,4,6~-
trioxo-s-triazin-1(2H)~acetat

isopropyl-3-{2-chlor-4-fluor-5-(5,6,8,8a-
tetrahydro-1,3-dioxo-1H-imidazo(5,1c](1,4]-
thiazin-2(3H)-yl]lfenyl}tetrahydro-5-methyl-

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

isopropyl-3-{2-chlor-4-fluor-5-[ (tetrahydro-
3-oxo-1H,3H-[1,3,4)thiadiazolo(3,4-a]lpyri-
dazin-1l-yliden)amino]fenyl}tetrahydro-5-

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

isopropyl-3-[2-chlor-4-fluor-5-(tetrahydro-
1,3,7-trioxo-1H-imidazo[5,1-c](1,4]thiazin-
2(3H)-yl)fenyl]tetrahydro-5-methyl-2,4,6-
trioxo-s-triazin-1(2H)-acetéat

N-{4-chlor-2-fluor-5-[hexahydro-2,4,6-tri-
oxo-3-(2-propinyl)-s-triazin-1-yl]lfenyl}-
1-cyklohexen-1,2-dikarboximid

N-{4-chlor-2-fluor-5-[hexahydro-3-methyl-
2,4,6-trioxo-5~(2-propinyl)-s-triazin-1-
yllfenyl}-1-cyklohexen-1,2-dikarboximid

N-([5-(3-allylhexahydro-5-methyl-2,4,6-tri-
oxo-s-triazin-1-yl)-4-chlor-2-fluorfenyl]-
1-cyklohexen-1,2-dikarboximid

N-[5-(3-allylhexahydro-2,4,6-trioxo-s-tri-
azin-1-yl)-4-chlor-2-fluorfenyl]-1-cyklo-
hexen-1,2-dikarboximid
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N-{4-chlor-5-(3,5-diallylhexahydro-2,4,6-
trioxo-s-triazin-1-yl)-2-fluorfenyl]-1-
cyklohexen-1,2-dikarboximid

N-{5-[{3-allylhexahydro-2,4,6-trioxo-5-(2-
propinyl)-s-triazin-1-yl]-4-chlor-2-fluor-
fenyl)-1l-cyklohexen-1,2-dikarboximid
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Prik1llad 4 3

Hodnoceni preemergentni herbicidni G&innosti

zkousenych sloucenin

Preemergentni herbicidni G¢innost sloudenin podle
vyndlezu se demonstruje ndsledujicimi zkouskami, pri nichz
se semena ruznych dvojdéloZnych a jednodélozZnych rostlin
oddélené smisi se zemi pro prfesazovani rostlin v korenac&ich,
pricemZ vznikla smés se umisti jako vrchni vrstva o tloustce
pribliZné 2,5 cm v oddélenych pohdrcich o objemu 0,47 litru.
Po zaseti, které se timto zplsobem provede, se poharky
osetri zkouSenymi slouceninami rozpus$ténymi ve smési vody
a acetonu v mnoZstvi postacujicim pro zajisténi osSetreni
ekvivalentniho 0,125 aZ 0,500 kg/ha, vztaZeno na ucéinnou
slou¢eninu. Po postrfiku se pohdrky umisti na sklenikové
police, zavodni a dale se osSetfuji obvyklym zpusobem
srovnatelnym s béZnymi sklenikovymi praktikami. 4 aZ 5 tydnu
po osetreni se zkouska ukonc¢i a pohdrky se prohlédnou

a klasifikuji podle systému uvedeného v prikladu 42.

Zjisténad data jsou uvedena v tabulce II. V tabulce
II jsou zkouSené slouCeniny identifikovany &islem, které jim

bylo pridéleno v prikladu 42
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a

Y

predstavuje kazdy nezavisle atom vodiku, atom
halogenu, nitroskupinu, kyanoskupinu, alkyl-
skupinu s 1 aZz 4 atomy uhliku, halogenalkyl-
skupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 az
4 atomy uhliku, halogenalkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy
uhliku nebo skupinu vzorce S(O)mR27

predstavuje celé ¢islo 0, 1 nebo 2;

predstavuje alkylskupinu s 1 az 4 atomy uhliku nebo

halogenalkylskupinu s 1 az 4 atomy uhliku;

predstavuje atom vodiku, alkylskupinu s 1 az 6
atomy uhliku, alkoxyalkylskupinu se 2 aZz 12 atomy
uhliku, alkylkarbonylalkylskupinu se 3 aZ 12 atomy
uhliku, halogenalkylkarbonylalkylskupinu se 3 az 12
atomy uhliku, alkoxykarbonylalkylskupinu se 3 aZ 12
atomy uhliku, halogenalkoxykarbonylalkylskupinu se
3 az 12 atomy uhliku, alkenylskupinu se 3 azZ 6
atomy uhliku, alkinylskupinu se 3 aZ 6 atomy
uhliku, atom alkalického kovu,

fenylskupinu, kterd je popripadé substituovéna jed-
nim aZ tremi substituenty zvolenymi ze souboru
zahrnujiciho atom halogenu, alkylskupinu s 1 aZ

Ths 7~ 24



- 179 -

4 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy
uhliku a halogenalkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy

uhliku, nebo

benzylskupinu, kterd je popripadé substituovana jed-
nim aZ tremi substituenty zvolenymi ze souboru
zahrnujiciho atom halogenu, alkylskupinu s 1 aZ
4 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 az 4 atomy
uhliku a halogenalkoxyékupinu s 1 az 4 atony
uhliku;

predstavuje atom vodiku, alkenylskupinu se 3 azZ 6
atomy uhliku, alkinylskupinu se 3 aZ 6 atomy
uhliku, kyanoskupinu,

alkylskupinu s 1 aZ 12 atomy uhliku, kterd je
popripadé substituovana jednim nebo vice
atomy halogenu nebo jednim substituentem
zvolenym ze souboru zahrnujiciho kyanoskupinu,
skupinu vzorce C(O)R3, C(W)R4, OC(O)RS,
CHZOC(O)RS, OR4, CH20R4 a CR6(OR7)2 nebo jednou
fenylskupinou, ktera je popripadé substituovéna
jednim az tremi substituenty zvolenymi ze soubo-
ru zahrnujiciho atom halogenu, alkylskupinu
s 1 aZz 4 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 aZ 4
atomy uhliku a halogenalkoxyskupinu s 1 aZ 4
atomy uhliku, nebo

fenylskupinu, ktera je popripadé substituovana jed-
nim aZ tremi substituenty zvolenymi ze souboru
zahrnujiciho atom halogenu, alkylskupinu s 1 az
4 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 aZz 4 atomy
uhliku a halogenalkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy
uhliku;
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R, predstavuje hydroxyskupinu nebo skupinu vzorce ORg,
SRg nebo NRgRlo:

W pfedstavuje atom kysliku nebo skupinu vzorce NORgy,
NCORgy nebo NNHCONH, ;

R,/ Rg a Rg predstavuje kazdy nezavisle atom vodiku, alkyl-
skupinu s 1 aZz 4 atomy uhliku nebo halogenalkyl-
skupinu s 1 az 4 atomy uhliku;

R4 predstavuje alkylskupinu s 1 aZz 4 atomy uhliku;
Rg predstavuje

alkylskupinu s 1 aZ 6 atomy uhliku, kterd je popri-
padé substituovana substituentem zvolenym ze
souboru zahrnujiciho alkoxyskupinu s 1 aZ 4 ato-
my uhliku, alkylthioskupinu s 1 aZ 4 atomy uhli-
ku, atom halogenu, hydroxyskupinu, cykloalkyl-
skupinu se 3 az 6 atomy uhliku, furylskupinu
nebo fenylskupinu, ktera je popripadé substituo-
vana jednim nebo vice substituenty zvolenymi ze
souboru zahrnujiciho atom halogenu, kyanoskupi-
nu, nitroskupinu, alkylskupinu s 1 aZ 4 atomy
uhliku, halogenalkylskupinu s 1 aZz 4 atomy
uhliku, alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku
a halogenalkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku,

alkenylskupinu se 3 aZ 6 atomy uhliku, ktera je
popripadé substituovana substituentem zvolenym
ze souboru zahrnujiciho alkoxyskupinu s 1 az 4
“atomy uhliku, atom halogenu, cykloalkylskupinu
se 3 az 6 atomy uhliku a fenylskupinu, ktera je
poptipadé substituovdna jednim nebo vice sub-

stituenty zvolenymi ze souboru zahrnujiciho atom
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halogenu, kyanoskupinu, nitroskupinu, alkylsku-
pinu s 1 aZ 4 atomy uhliku, halogenalkylskupinu
s 1 az 4 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 aZ 4
atomy uhliku a halogenalkoxyskupinu s 1 aZ 4
atomy uhliku,

alkinylskupinu se 3 aZ 6 atomy uhliku, ktera je po-
pripadé substituovana alkoxyskupinou s 1 aZ 4

atomy uhliku nebo atomem halogenu;
cykloalkylskupinu se 3 aZ 6 atomy uhliku,
skupinu vzorce N=C(R4R5) nebo

atom alkalického kovu, kovu alkalickych zemin, man-
ganu, médi, zinku, kobaltu, st¥ibra, niklu,
amonny nebo organoamoniovy kation;

predstavuje kazdy nezavisle vidy atom vodiku,
alkylskupinu s 1 az 6 atomy uhliku,

benzylskupinu, kterad je popripadé substituovdna jed-
nim nebo vice substituenty zvolenymi ze souboru
zahrnujiciho atom halogenu, kyanoskupinu, nitro-
skupinu, alkylskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku,
halogenalkylskupinu s 1 aZz 4 atomy uhliku,
alkoxyskupinu s 1 aZz 4 atomy uhliku a halogen-
alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku, nebo

fenylskupinu, ktera je popripadé substituovdna jed-
nim nebo vice substituenty zvolenymi ze souboru
zahrnujiciho atom halogenu, kyanoskupinu, nitro-
skupinu, alkylskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku,
halogenalkylskupinu s 1 aZz 4 atomy uhliku,
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alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku a halogen-
alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku;

Q predstavuje skupinu vzorce Q1 aZ Q32
@)
A\ N Ji§
/R
N R N IN’RM \N\ N©
/ >_Z N=N
. A4 R12 A4 R12 '
01 Q2 Q3
i Ji§ L
N ) Ry ~n" “n-FRi ~x7 "N~ R
\ J—
n={ \={
L R, R, R, /
04 Q5 Q6
@) M )
\N)j\zl \N\ XN—Ry \NJS/RII
\
N=— N—N
R \
4 11 R H
Ris R, 12 R, !
’ H
Q7 Q8 Q9
\N)LO A N/Rll A Rll
\ 3 3/
o= :
Rz A, R, A, R, ’
Q10 Q11 Q12
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Q15

Q14

Q13

Q18

Q17

Qle

Q21

Q20

Q19

?

Q24

Q23
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o R16 R16
\N I Rll / \N . \N
A oy AT
0 0 R
12 7 R13 I R13 7
Q25 Q26 ' Q27
0O
0—7(/ N—Ygl
/ Z
O% N R/< R 2 / \
' 14 $ 16 R N
R13 4 R13 ' b © '
Q28 Q29 Q30
0 A

3
R
ll\N/lY \N)KN/ 11
nebo

R/k\N’N A%\/k

Q31 032

R
R12

Ryj; a Ry, predstavuje nezdvisle vidy
atom vodiku,

alkylskupinu s 1 aZ 6 atomy uhliku, kterad je
popripadé substituovdna jednim nebo vice atomy
halogenu, nebo
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cykloalkylskupinu se 3 aZ 6 atomy uhliku, ktera je
popripadé substituovdna jednim nebo vice atomy

halogenu, a dale

R;, a Ry, dohromady s atomy, k nimZz jsou pripojeny predsta-
vuji ¢ty¥ aZ sedmic¢lenny nasyceny nebo nenasyceny
kruh, ktery je popripadé prerusen atomem kysliku,
S(O)r nebo atomem dusiku a ktery je popripadé sub-
stituovdn jednou aZz tremi methylskupinami nebo

jednim nebo vice atomy halogenu;

R;3+, Ryq @ Ryg predstavuje nezavisle vidy atom vodiku,
alkylskupinu s 1 az 3 atomy uhliku nebo halogen-
alkylskupinu s 1 aZz 3 atomy uhliku;

Rig predstavuje atom vodiku nebo halogenu;

Ri9 predstavuje alkylskupinu s 1 aZz 4 atomy uhliku nebo
halogenalkylskupinu s 1 az 4 atomy uhliku;

A, Ay, Ay, Ay a By ptedstavuje nezavisle vidy atom kysliku

nebo siry;
L predstavuje hydroxyskupinu, atom halogenu, alkoxy-
skupinu s 1 aZ 3 atomy uhliku nebo alkylthioskupi-

nu s 1 az 3 atomy uhliku;

M predstavuje atom halogenu nebo alkylskupinu s 1 aZ
3 atomy uhliku;

2 predstavuje atom dusiku nebo skupinu CH;
Z, predstavuje skupinu NRg nebo atom kysliku;

2, predstavuje skupinu OR,; nebo NRgR,g4;
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r predstavuje celé ¢islo 0, 1 nebo 2; a

q predstavuje celé ¢islo 2, 3 nebo 4.

2. Sloucéeniny podle naroku 1 obecného vzorce I,

X predstavuje atom fluoru nebo chloru;
Y predstavuje atom chloru;

R predstavuje alkylskupinu s 1 aZz 4 atomy uhliku,
allylskupinu nebo propargylskupinu;

Ry predstavuje skupinu vzorce CH,CO,Rg:
Rg predstavuje alkylskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku;
Q predstavuije skupinu vzorce
0 O -N
~ A
—n | N\ nebo g
! )\& >7/N
O
0 S(O)r O

3. Sloudenina podle naroku 2, kterou je

isopropyl-3-{2-chlor-4-fluor-5-(5,6,8,8a-tetrahydro-1,3-di-
oxo-1H-imidazo[5,1-c](1,4]thiazin-2(3H)-yl]fenyl}tetrahydro-

5-methyl-2,4,6-trioxo-s-triazin-1(2H)-acetat.

" 4. ZpUsob potladovani neZadoucich druhi rostlin,

vyznacéujici se tim, Ze se na listy téchto

rostlin nebo na pudu nebo do vody obsahujici semena nebo jiné

propagadni organy téchto rostlin aplikuje herbicidné uc¢inné

mnozstvi sloudeniny podle ndroku 1 obecného vzorce I
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)
A N

N
N

N ~
ot
Y B )

X

kde X, ¥, R, Ry, A, Ay, A; 2 Q maji vyznam uvedeny v naroku
1.

5. Zpusob podle naroku 4, vyznac¢uijici
s e t im , Z2e slouCenina je zvolena ze souboru zahrnuji-

ciho

isopropyl 3-{2-chlor-4-fluor-5-(5,6,8,8a-tetrahydro-1,3-di-
oxo-1H-imidazo{5,1-c][1,4]thiazin-2(3H)-yl]lfenyl}tetrahydro-
5-methyl-2,4,6-trioxo-s-triazin-1(2H)-acetat;

terc.butyl-3~[2-chlor-5-(1-cyklohexen-1,2-dikarboximido)-
4-fluorfenyl]tetrahydro-5-methyl-2,4,6-trioxo-s-triazin-
1(2H)-acetat;

isopropyl=-3-[2-chlor-5-(1-cyklohexen-1,2~dikarboximido)-
‘4-fluorfenyl ]tetrahydro-5-methyl-2,4,6-trioxo-s-triazin-
1(2H)-acetéat;

methyl-3-[2-chlor-5-(l-cyklohexen-1,2-dikarboximido)-4-
fluorfenyl]tetrahydro-5-methyl-2,4,6-trioxo-s-triazin-
1(2H)-acetéat;

isopropyl 3-(2-chlor-4-fluor-5-[(tetrahydro-3-oxo-1H, 3H-
[1,3,4]thiadiazolo[3,4-a]pyridazin-1-yliden)amino]fenyl}-
tetrahydro-5-methyl-2,4,6-trioxo~s-triazin-1(2H)-acetat a



- 188 =~

isopropyl 3-[2-chlor-4-fluor-5-(tetrahydro-1,3,7-trioxo-1H-
imidazo[5,1-c][1,4])thiazin-2(3H)-yl)fenyl Jtetrahydro-5-
methyl-2,4,6-trioxo-s-triazin-1(2H)-acetat.

6. Zpusob podle naroku 4, vyznacuijici
s e t i m , Ze se sloucenina aplikuje na listy rostlin
nebo do pudy nebo do vody, které obsahuji semena nebo jiné
propagacéni organy téchto rostlin v davce asi 0,016 kg/ha az
4,0 kg/ha. ’

7. Herbicidni prostredek, vyznacuijici
s e t i m , Ze obsahuje inertni pevny nebo kapalny nosié
a herbicidné u¢inné mnoiZstvi slouceniny podle naroku 1
obecného vzorce I

R
I

A N\T9A1
N

POQ g
X B2

Y

kde X, Y, R, Ry, A, Ay, A, a Q maji vyznam uvedeny v naroku
1.

8. Slouc¢eniny obecného vzorce

0
A N A

1

T N _N.
o0y
X A2

Y
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prestavuje skupinu vzorce -NH,, -NCO, -NCS, -N3,
NHNHz, NHC(S)NHRll, -C(O)NHNHR13, -C(0O)H, ~C(O)CH3,
-C(0)Cco,(alkyl s 1 aZ 4 atomy uhliku),
-C(O)CHZC(O)Rll, —C(O)CHZC(A3)O(alkyl s 1 azZ 4
atomy uhliku), —COz(alkyl s 1 az 4 atomy uhliku),
=N=C=NR,,, -NHC(O)NHRll, TNHC(S)NRllﬂNRlz,
-N=C(SCH3)NHR; 4, -NHCO,(alkyl s 1 az 4 atomy
uhliku), -C(Cl)=NOH,

R O H
\
H N_/( 0 NYO
S ¢
_N
kﬂ/ ’ HO,C NTUS
0
q Rll
0
H3C>(NYO 12
H.C .
3 N—N nebo \N/N\‘ ;
H \

predstavuje kazdy nezavisle atom vodiku, atom
halogenu, nitroskupinu, kyanoskupinu, alkyl-
skupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku, halogenalkyl-
skupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 aZ
4 atomy uhliku, halogenalkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy
uhliku nebo skupinu vzorce S(O) R,;

predstavuje celé ¢islo 0, 1 nebo 2;

predstavuje alkylskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku nebo
halogenalkylskupinu s 1 aZz 4 atomy uhliku;

predstavuje atom vodiku, alkylskupinu s 1 azZ 6
atomy uhliku, alkoxyalkylskupinu se 2 aZ 12 atomy
uhliku, alkylkarbonylalkylskupinu se 3 aZ 12 atomy
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uhliku, halogenalkylkarbonylalkylskupinu se 3 a2z 12
atomy uhliku, alkoxykarbonylalkylskupinu se 3 az 12
atomy uhliku, halogenalkoxykarbonylalkylskupinu se
3 az 12 atomy uhliku, alkenylskupinu se 3 az 6
atomy uhliku, alkinylskupinu se 3 aZ 6 atomy
uhliku,

fenylskupinu, kterda je popfipadé substituovana jed-
nim aZ tremi substituenty zvolenymi ze souboru
zahrnujiciho atom halogenu, alkylskupinu s 1 aZ
4 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy
uhliku a halogenalkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy

uhliku, nebo

benzylskupinu, kterd je popripadé substituovdna jed-
nim az tremi substituenty zvolenymi ze souboru
zahrnujiciho atom halogenu, alkylskupinu s 1 az
4 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy
uhliku a halogenalkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy
uhliku; ’

predstavuje atom vodiku, alkenylskupinu se 3 aZ 6
atomy uhliku, alkinylskupinu se 3 aZ 6 atomy
uhliku, kyanoskupinu,

alkyl skupinu s 1 aZz 12 atomy uhliku, ktera je
popripadé substituovdna jednim nebo vice
atomy halogenu nebo jednim substituentem
zvolenym ze souboru zahrnujiciho kyanoskupinu,
skupinu vzorce C(O)R3, OC(O)RS, CHZOC(O)RS,
OR,, CH,0R, a CR6(OR7)2 nebo jednou
fenylskupinou, ktera je popripadé substi-
tuovdna jednim aZ tremi substituenty zvolenymi
ze souboru zahrnujiciho atom halogenu, alkyl-

skupinu s 1 aZz 4 atomy uhliku, alkoxyskupinu
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s 1 aZz 4 atomy uhliku a halogenalkoxyskupinu
s 1 aZz 4 atomy uhliku, nebo

fenylskupinu, ktera je popripadé substituovana jed-
nim aZ tremi substituenty zvolenymi ze souboru
zahrnujiciho atom halogenu, alkylskupinu s 1 aZ
4 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 az 4 atomy
uhliku a halogenalkoxyskupinu s 1 az 4 atomy
uhliku;

pfedstavuje skupinu vzorce ORg, SRg nebo NRgR,,;

Ry, Rg a Rg predstavuje kazdy nezavisle atom vodiku, alkyl-

skupinu s 1 aZz 4 atomy uhliku nebo halogenalkyl-
skupinu s 1 az 4 atomy uhliku;

predstavuje alkylskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku;
predstavuije

alkylskupinu s 1 aZz 6 atomy uhliku, kterd je popri-
padé substituovana substituentem zvolenym ze
souboru zahrnujiciho alkoxyskupinu s 1 aZ 4 ato-
my uhliku, alkylthioskupinu s 1 aZ 4 atomy uhli-
ku, atom halogenu, hydroxyskupinu, cykloalkyl-
skupinu se 3 aZz 6 atomy uhliku, furylskupinu
nebo fenylskupinu, kterd je popripadé substituo-
vana jednim nebo vice substituenty zvolenymi ze
souboru zahrnujiciho atom halogenu, kyanoskupi-
nu, nitroskupinu, alkylskupinu s 1 aZ 4 atomy
uhliku, halogenalkylskupinu s 1 aZ 4 atomy
uhliku, alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku
a halogenalkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku,
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alkenylskupinu se 3 aZ 6 atomy uhliku, kterd je
popripadé substituovdna substituentem zvolenym
ze souboru zahrnujiciho alkoxyskupinu s 1 az 4
atomy uhliku, atom halogenu, cykloalkylskupinu
se 3 aZ 6 atomy uhliku a fenylskupinu, kterd je
popripadé substituovdna jednim nebo vice sub-
stituenty zvolenymi ze souboru zahrnujiciho atom
halogenu, kyanoskupinu, nitroskupinu, alkylsku-
pinu s 1 az 4 atomy uhliku, halogenalkylskupinu
s 1 aZz 4 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 aZ 4
atomy uhliku a halogenalkoxyskupinu s 1 azZ 4
atomy uhliku,

alkinylskupinu se 3 aZ 6 atomy uhliku, ktera je po-
pripadé substituovdna alkoxyskupinou s 1 az 4
atomy uhliku nebo atomem halogenu; nebo

cykloalkylskupinu se 3 aZ 6 atomy uhliku;

Rg a R,y predstavuje kazdy nezavisle vidy atom vodiku,

alkylskupinu s 1 aZ 6 atomy uhliku,

benzylskupinu, ktera je popripadé substituovana jed-
nim nebo vice substituenty zvolenymi ze souboru
zahrnujiciho atom halogenu, kyanoskupinu, nitro-
skupinu, alkylskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku,
halogenalkylskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku,
alkoxyskupinu s 1 aZz 4 atomy uhliku a halogen-
alkoxyskupinu s 1 aZz 4 atomy uhliku, nebo

fenylskupinu, kterd je popripadé substituovdna jed-
nim nebo vice substituenty zvolenymi ze souboru
zahrnujiciho atom halogenu, kyanoskupinu, nitro-
skupinu, alkylskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku,
halogenalkylskupinu s 1 aZz 4 atomy uhliku,
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alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku a halogen-
alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku;

hll a Ry, predstavuje nezavisle vidy
atom vodiku,

alkylskupinu s 1 aZ 6 atomy uhliku, kterd je
popripadé substituovana jednim nebo vice atomy

halogenu, nebo

cykloalkylskupinu se 3 aZ 6 atomy uhliku, ktera je
popripadé substituovana jednim nebo vice atomy
halogenu, a dale téz

Ry, 2 Ry, dohromady s atomy, k nimZ jsou pripojeny, predsta-
vuji étyr- aZ sedmicélenny nasyceny nebo nenasyceny
kruh, ktery je popripadé prerusen atomem kysliku,
S(0), nebo atomem dusiku a ktery je popripadé sub-
stituovan jednou azZ tremi methylskupinami nebo

jednim nebo vice atomy halogenu;
Rq3 predstavuje atom vodiku, alkylskupinu s 1 aZ 3
atomy uhliku nebo halogenalkylskupinu s 1 aZ 3

atomy uhliku;

A, A,, A, a A5 predstavuje nezdvisle vidy atom kysliku
nebo siry; a

r predstavuje celé ¢islo 0, 1 nebo 2.
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9. Slouceniny obecného vzorce

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

A, A; a A, predstavuje kazdy nezavisle atom kysliku nebo

siry;

predstavuje kaz2dy nezavisle atom vodiku, atom
halogenu, nitroskupinu, kyanoskupinu, alkyl-
skupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku, halogenalkyl-
skupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 az
4 atomy uhliku, halogenalkoxyskupinu s 1 aZ. 4 atomy

uhliku nebo skupinu vzorce S(O)mR27
predstavuje celé ¢islo 0, 1 nebo 2;

predstavuje alkylskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku nebo
halogenalkylskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku;

predstavuje atom vodiku, alkylskupinu s 1 aZ 6
atomy uhliku, alkoxyalkylskupinu se 2 aZ 12 atomy
uhliku, alkylkarbonylalkylskupinu se 3 aZ 12 atomy
uhliku, halogenalkylkarbonylalkylskupinu se 3 az 12
atomy uhliku, alkoxykarbonylalkylskupinu se 3 aZ 12
atomy uhliku, halogenalkoxykarbonylalkylskupinu se
3 aZ 12 atomy uhliku, alkenylskupinu se 3 aZ 6
atomy uhliku, alkinylskupinu se 3 aZ 6 atomy
uhliku,
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fenylskupinu, kterd je popripadé substituovana jed-
nim aZ tremi substituenty zvolenymi ze souboru
zahrnujiciho atom halogenu, alkylskupinu s 1 az
4 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 az 4 atomy
uhliku a halogenalkoxyskupinu s 1 az 4 atomy
uhliku, nebo

benzylskupinu, kterd je popripadé substituovéna jed-
nim aZ tremi substitueﬁty zvolenymi ze souboru
zahrnujiciho atom halogenu, alkylskupinu s 1 az
4 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 az 4 atomy
uhliku a halogenalkoxyskupinu s 1 aZz 4 atomy
uhliku;

R;; a Ry, predstavuje nezavisle vidy
atom vodiku,

alkylskupinu s 1 az 6 atomy uhliku, ktera je
popripadé substituovédna jednim nebo vice atomy

halogenu, nebo

cykloalkylskupinu se 3 aZ 6 atomy uhliku, ktera je
poptipadé substituovdna jednim nebo vice atomy
halogenu, a dale téz

Ry7 @ Ry dohromady s atomy, k nimZ jsou pripojeny, predsta-
vuji étyF- aZ sedmiélenny nasyceny nebo nenasyceny
kruh, ktery je popripadé pferusen atomem kysliku,
S(0), nebo atomem dusiku a ktery je popripadé sub-
stituovan jednou aZ tremi methylskupinami nebo

jednim nebo vice atomy halogenu; a

r predstavuje celé ¢islo 0, 1 nebo 2.
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10. Zplsob vyroby sloucenin obecného vzorce

predstavuje kazdy nezdvisle atom vodiku, atom
halogenu, nitroskupinu, kyanoskupinu, alkyl-
skupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku, halogenalkyl-
skupinu s 1 aZz 4 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 aZ2
4 atomy uhliku, halogenalkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy

uhliku nebo skupinu vzorce S(O)mRz;
predstavuje celé ¢islo 0, 1 nebo 2;

predstavuje alkylskupinu s 1 aZz 4 atomy uhliku nebo
halogenalkylskupinu s 1 az 4 atomy uhliku;

predstavuje alkylskupinu s 1 aZ 6

atomy uhliku, alkoxyalkylskupinu se 2 aZ 12 atomy
uhliku, alkylkarbonylalkylskupinu se 3 aZ 12 atomy
uhliku, halogenalkylkarbonylalkylskupinu se 3 aZ 12
atomy uhliku, alkoxykarbonylalkylskupinu se 3 aZ 12
atomy uhliku, halogenalkoxykarbonylalkylskupinu se
3 az 12 atomy uhliku, alkenylskupinu se 3 aZ 6
atomy uhliku, alkinylskupinu se 3 aZ 6 atomy
uhliku,

fenylskupinu, kterd je popripadé substituovana Jjed-
nim aZ trfemi substituenty zvolenymi ze souboru
zahrnujiciho atom halogenu, alkylskupinu s 1 az
4 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy
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uhliku a halogenalkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy

uhliku, nebo

benzylskupinu, kterd je popripadé substituovana jed-
nim aZ tremi substituenty zvolenymi ze souboru
zahrnujiciho atom halogenu, alkylskupinu s 1 aZ
4 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy
uhliku a halogenalkoxyskupinu s 1 aZz 4 atomy
uhliku; .

R4 predstavuje atom vodiku, alkenylskupinu se 3 aZ 6
atomy uhliku, alkinylskupinu se 3 az 6 atomy
uhliku,

alkylskupinu s 1 aZ 12 atomy uhliku, ktera je
poptripadé substituovdna jednim nebo vice
atomy halogenu nebo jednim substituentem
zvolenym ze souboru zahrnujiciho kyanoskupinu,
skupinu vzorce C(O)R3, OC(O)RS,
CHZOC(O)RS, OR,, CH,O0R, a CR6(0R7)2 nebo jednou
fenylskupinou, ktera je popripadé substituovana
jednim aZ tremi substituenty zvolenymi ze soubo-
ru zahrnujiciho atom halogenu, alkylskupinu
s 1 az 4 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 aZ 4
atomy uhliku a halogenalkoxyskupinu s 1 aZ 4
atomy uhliku, nebo

fenylskupinu, kterd je popripadé substituovana jed-
nim aZ tremi substituenty zvolenymi ze souboru
zahrnujiciho atom halogenu, alkylskupinu s 1 aZ
4 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy
uhliku a halogenalkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy
uhliku;

R4 pfedstavuje'skupinu vzorce ORg, SRg nebo NRgRjqi
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Ry, Rg a Rg predstavuje kaZdy nezavisle atom vodiku, alkyl-

skupinu s 1 az 4 atomy uhliku nebo halogenalkyl-
skupinu s 1 aZz 4 atomy uhliku;

predstavuje alkylskupinu s 1 aZz 4 atomy uhliku;
predstavuije

alkylskupinu s 1 aZ 6 atomy uhliku, kterd je poprfi-
padé substituovdna substituentem zvolenym ze
souboru zahrnujiciho alkoxyskupinu s 1 aZz 4 ato-
my uhliku, alkylthioskupinu s 1 aZ 4 atomy uhli-
ku, atom halogenu, hydroxyskupinu, cykloalkyl-
skupinu se 3 aZ 6 atomy uhliku, furylskupinu
nebo fenylskupinu, ktera je popripadé substituo-
vdna jednim nebo vice substituenty zvolenymi ze
souboru zahrnujiciho atom halogenu, kyanoskupi-
nu, nitroskupinu, alkylskupinu s 1 aZz 4 atomy
uhliku, halogenalkylskupinu s 1 az 4 atomy
uhliku, alkoxyskupinu s 1 az 4 atomy uhliku

a halogenalkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku,

alkenylskupinu se 3 aZz 6 atomy uhliku, ktera je
popripadé substituovana substituentem zvolenym
ze souboru zahrnujiciho alkoxyskupinu s 1 azZ 4
atomy uhliku, atom halogenu, cykloalkylskupinu
se 3 a2 6 atomy uhliku a fenylskupinu, ktera je
popripadé substituovana jednim nebo vice sub-
stituenty zvolenymi ze souboru zahrnujiciho atom
halogenu, kyanoskupinu, nitroskupinu, alkylsku-
pinu s 1 aZ 4 atomy uhliku, halogenalkylskupinu
s 1 aZz 4 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 aZ 4
atomy uhliku a halogenalkoxyskupinu s 1 az 4

atomy uhliku,
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alkinylskupinu se 3 aZ 6 atomy uhliku, ktera je po-
pripadé substituovéna alkoxyskupinou s 1 az 4
atomy uhliku nebo atomem halogenu;

cykloalkylskupinu se 3 aZ 6 atomy uhliku;

Rg a Ryq predstavuje kaZdy nezavisle vZdy atom vodiku,
alkylskupinu s 1 aZ 6 atomy uhliku,

benzylskupinu, kterd je popfipadé substituovana jed-
nim nebo vice substituenty zvolenymi ze souboru
zahrnujiciho atom halogenu, kyanoskupinu, nitro-
skupinu, alkylskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku,
halogenalkylskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku,
alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku a halogen-
alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku, nebo

fenylskupinu, kterd je popripadé substituovana jed-
nim nebo vice substituenty zvolenymi ze souboru
zahrnujiciho atom halogenu, kyanoskupinu, nitro-
skupinu, alkylskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku,
halogenalkylskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku,
alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku a halogen-

alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku;

Bll a R,, predstavuje nezavisle vidy
atom vodiku,

alkylskupinu s 1 aZ 6 atomy uhliku, ktera je
popripadé substituovdna jednim nebo vice atomy

halogenu, nebo

cykloalkylskupinu se 3 aZ 6 atomy uhliku, ktera je
popripadé substituovdna jednim nebo vice atomy

halogenu, a dale téi
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R, a Ry, dohromady s atomy, k nimZ jsou pfipojeny predsta-
vuji ¢tyr- az sedmi¢lenny nasyceny nebo nenasyceny
kruh, ktery je popripadé prerusen atomem kysliku,
S(0), nebo atomem dusiku a ktery je popripadé sub-
stituovan jednou aZ tfemi methylskupinami nebo

jednim nebo vice atomy halogenu;

A, Ay, A,, A; a A, predstavuje nezavisle vidy atom kysliku

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

vyznacujici se t im, Z2e se amin obecného
vzorce

; R
|
N

A

HzN N N
ﬁ H
A
¥ 2

kde X, Y, R, A, A} a A, maji vySe uvedeny vyznam, necha

A

reagovat s anhydridem obecného vzorce

A
Rll 3
| ©

R12
A

kde Ryy, Ryy, A3 a Ay maji vysSe uvedeny vyznam, za
pritomnosti kyseliny za vzniku poZadované slouceniny

obecného vzorce
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R
12 Nj;/j[N\rrNH
A
4 X Z-\.2

kde X, Y, R, Ryq, Ryy, A, A;, Ay, Ay a Ay maji vyse uvedeny
vyznam a popripadé se poZadovana sloucenina, kde R, pred-
stavuje atom vodiku alkyluje alkylac¢nim ¢inidlem

obecného vzorce
R Xp
kde

R, predstavuje alkenylskupinu se 3 aZ 6 atomy uhliku,
alkinylskupinu se 3 aZ 6 atomy uhliku,

alkylskupinu s 1 aZ 12 atomy uhliku kterd je popri-
padé substituovand jednim nebo vice atomy
halogenu nebo jednim substituentem zvolenym ze
souboru zahrnujiciho kyanoskupinu, skupinu
vzorce C(O)R4, OC(O)Rg, CH,0C(0)Rg,
OR,, CH,OR, a CR¢ (OR5), nebo jednou fenylsku-
pinou, kterd je popripadé substituovana jednim
aZ tremi substituenty zvolenymi ze souboru
zahrnujiciho atom halogenu, alkylskupinu s 1
aZ 4 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 az 4 atomy
uhliku a halogenalkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy
uhliku, nebo

fenylskupinu, ktera je popfipadé substituovédna jed-
nim aZ trfemi substituenty zvolenymi ze souboru
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zahrnujiciho atom halogenu, alkylskupinu s 1 az
4 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy
uhliku a halogenalkoxyskupinu s 1 aZ 4 atomy

uhliku;

X4 predstavuje atom chloru, bromu nebo jodu;

za pritomnosti baze.

01-925-96-Ce
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