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Prostiedek ke sterilizeci sem&{ch pres- Zpisob vyroby déinnéAlétky spodivd
nikd u rostlin je tvoren spole¥nd nosifem v tom, Ze se odﬁovidadict kyenoslouenins,
a jako ddinnou ldtkou derivdtem ezetidinu Jej{% atom dusfku v poloze 1 je chrén¥n
obecného vzorce I : benzylovou nebo benzhydrylovou skupinou,
. podrob{ hydrolfze nebo slkoholyze ze vzni-
>4 ku derivdtu ezetidinu, ve kterém Z pied-
"/,/” \\\\ ' stevuje skupinu vzorce CH, e potom se
b &4 22 (1) benzylovd nebo benzhydrzlové skupine od-
h ’///" stranf{ z ezetidinového kruhu hydrogenec{
TN plynnym vodikem v p¥{tomnosti ketalyzédto-
ru,

o —

kde

X pitedstavuje skupinu vzorce CH,,
Y pledstevuje skupinu vzorce CHR, CHCOOH,
CHCOOR‘ nebo CHCONHRZ, )
2 znsmend skupinu vzorce CH2 nebo
?

s podminkou, Ze pouze jeden ze symbold
Y o Z md%e znemenat skupinu vzorce CHCOOH,

v nich#

R Je alkyl s | ef 4 etomy uhliku,

R‘ ptedstevuje alkylovou skupinu s 1 ai
4 etomy uhliku, benzylovou skupinu

. nebo stom alkelického kovu a ’

R2 znemend cyklohexylovou skupinu,

nebo jeho N-hydrohalogenidovou solf
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Tento vyndlez se tykd prostfedku ke sterilizaci sem&fich prednfkd e zpisobu vyroby
Jeho ¥inné ldtky. ProstPedek podle vyndlezu je pPedevdim urden k zfskdvdni F‘ hybridnfch
osiv. :

_ Aby se zisksla F1 hybridn{ osivs, kterd mej{ Zetné vyhody pFfed nehybridnimi osivy,
péstitelé osiva pedlivd zkFiZen& opylujf vybrané rodilovské rostliny. U rostlin, které
maj{ hermefroditni{ kv&ty a normdlnd se samoopylujf, jasko napf{klad u obilnin s melyjm
zrnem, se toho dociluje rudnim odstrenénim seméich préﬁnik& z ke¥dého kvdtu. Jde o opereci,
kterd je mimoi*ddné ndrodnd ne des a vyZeduje vysoce odborné prscovniky. Bylo protc véno-
vdno znedné vyzkumné Usili k odetPovdni chemikdliemi, kterym lze docfliti .téhoZ vysledku.

Predmitem vyndlezu je prostPedek ke sterilizaci sem¥fch prednikd rostlin. Tento
prostiedek spolefn& s nosilem obsshuje d&innou ldtku derivét azetidinu obecného vzorce 1

N\
N
/-

H

(I}

kde

X pledatavuje skupinu vzorce GHZ’
zned{ skupinu vzorce CHR, CHCOOH, CHCOOR, nebo CHCONHRz,
Z znemend skupinu vzorce CH, nebo CHCOOH,

-

s podminkou, %Ze pouze jeden ze symbold Y s Z miZe znemenat skupinu vzorce CHCOOH,
v nich%

R znemend slkyloveu skupinu s 1 a% 4 stomy uhliku,

R, piedstavuje slkylovou skupinu s | e% 4 stomy uhlfku, benzylovou skupinu nebo estom
alkslického kovu o

32 znamend cyklohexylovou skupinu,

nebo jeho N-hydrohelogenidovou sil,

Substituent R znemend slkylovou skupinu s 1 ai.4 atomy uhlfku. Vyhodn#ji substituent
R znesmend metylovou nebo etylovou skupinu.

S vyhodou X znad{ skupinu CH,, Y znemend skupinu CHR nebo CHCOOH a Z pfedstevuje
skupinu vzorce 032 nebo CHCOOH, priZemZ bud Y nebo Z zne&f skupinu vzorce CHCOOH,

Azetidinovym derivétem, tvoricim ud¥innou ldtku prostiedku podle vyndlezu, miZe byt
bud volnd kyselins obecného vzorce I nebo hydrohalogenidovd sil této slouZeniny. PFitom
derivdt ezetidinu ve form& volné kyseliny i ve form& hydrohslogenidu je pro d¥ely tohoto
vyndlezu vyhodny. ‘

Ob2v1d3ts vyhodnfm derivdtem azetidinu je J-kerboxyazetidin a'2-karbo:y-3-metylazetidin.
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Derivét szetidinu miZe existovat ve form# isomerd v zdvislosti ne vyznemu skupin
X, Y e Z, NepPikled 2-karboxy-3-metylezetidin existuje ve form¥ geometrickych isomerd
v zdvislosti ne vzdjemné poloze kerboxylové e metylové skupiny s kromé toho pro keidy
z t¥chto geometrickych isomerd existuje opticky isomer. Je obvyklé v procedech zahrnujfcich
biologické systémy, Ze ndkteré isomery mohou byt sktivndj3{ neZ jiné isomery a tak je tomu
i v p#ipedd zpisobu podle tohoto vyndlezu,

PFi pouZitf prostifedku podle tohoto vyndlezu se dojde k rostlindm, u nichZ byla
vytvoPena seméf sterilite, bez podstatného uUdinku ne samilf sterilitu. Prostfedek se
s vyhodou poufivd u obilnin, nap¥fklad u kukufice s pross, zejména u obilnin s melym
zrnem, napffklad u pSénice a je¥mene, s vyhodou, kdy% je rostlina ve stadiu ristu mezi
pozdnfm odnofovénim o nasazovénim klasi. U¥innd létks se uZinnd splikuje v ddvce od 0,05 do
2 kg/ha, s vyhodou od 0,25 do | kg/ha.

PFi pouZitf prostfedku podle tohoto vyndlezu se mife dosshnout produkce F‘ hybridntho
osivs, kterd zahrnuje zkf{Zené opyleni rostliny, kterd byls oSetfens prostfedkem podle
tohoto vyndlezu, druhou rostlinou odliZného kmene.

Derivét ezetidinu je formulovén vfhodn& jeko prostifedek (n¥kdy té% oznadovémo
jako p¥ipravek) potleZujfci opyleni. Jak JiZ bylo uvedeno .vy3e,itakovy prostfedek potla-
gujfci opyleni zahrnuje sloufeninu obecného vzorce I a/nebo jeho N-hydrohalogenidovou
sl spolednd s vhodnym nosilem.

Vét8ina derivdti azetidinu je novd., Vyndlez se tudfZ tykd nového derivdtu azetidinu,
ktery Jje kyselinou obecného vzorce I uvedeného vp¥edu, nebo jej{ hydrohalogenid, s vy-
jimkou, Ze kdyZ Y znemend skupinu vzorce CH02H5 nebo CHCOOH, potom X musi bft skupina

vzorce CH,.
Vyhodnym novym derivdtem szetidinu je 3-metyl-2-karboxyszetidin.

Pfedm&tem tohoto vyndlezu Je ddle zpisob vyroby derivdtd azetidinu tvo¥fcfho W&in-
nou ldtku prostiedku, ktery spodivd v tom, Ze se odpovidajici kysnoslou¥enine, jej{%
atom dusiku v poloze ! je chrdnin benzylovou nebo benzhydrylovou skupinou,. podrobi hydro-
lyze nebo alkoholyze ze vzniku derivdtu azetidinu, ve kterém Z pfedstevuje skupinu
vzorce CH, e potom se benzylovd nebo benzhydrylovéd skupina odstrani z azetidinového
kruhu hydrogenaci plynnym vodikem v pFitomnosti katalyzdtoru.

Zpasob podle vyndlezu lze provdd&t za pouZitf kteréhokoli zndmého postupu pro pie-
vadéni kyenoskupiny ne karboxyskupinu, Hydrolyzu je moZno p}ovést nap¥{kled plisobenim vodné
kyseliny nebo alkdlie ne kyanoslou¥eninu, vhodn& zes mirnfch podminek, ze tvorby derivétu
azetidinu ve formd volné kyseliny nebo jejf soli. Alkoholyzu lze provdd&t varem kyanoslou-
geniny pod zp&tnym chladi¥em v alkoholu ze p¥{tomnosti suchého chlorovodfku, ¥{m¥
vznikd derivdt aszetidinu ve form& estsru nebo jeho hydrochloridu.

Je-1i pfftomns chrénicf skupina, je moZné tuto skupinu odstranit ktery¥mkoli vhodnym
zpisobem. Zv143td vhodnou chrdnici skupinou je benzylovd skupina, kterou je moZné odstre-
nit z ezetidinového kruhu ze mirnych podminek reakc{ s plynnym vod{kem v prfftomnosti
katelyzdtoru, nepifklad pelladie nebo hydroxidu pellsdis ne uhl{,

Kysnosloufeninu lze pifiprevit napffkled reskci pfisluiné hydroxyslouleniny s metyl-
sulfonylchloridem za vzniku 3-metylsulfonylazétidinového ;aneloge e reskci této sloude-
niny s kyenidem elkalického kovu, s vyhodou s kyesnidem sodngm. 3~hydroxyslouleninu je
mozné p¥ipravit reskei helogenepoxidu s primdtnim sminem.
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aktivn{ sloZks, aby se usnadnila eplikace na rostlinu, kterd md bft odetlens, nebo T
usnednilo skladpvénf, transport nedo manipulece. Nosifem miZe byt pevnd mebo tekutd
ldtka, v¥etnd meteridlu, ktery je obvykle plynny, avlak, ktery byl komprimovédn za vni- ’
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Nosidem v pif{pravku podle vyndlezu Jje kterykoliv materidl, se kterym je kombinovéna
1

ku tekutiny, a kterykoliv z nosi¥d pouZivenych obvykle p¥i receptufe zem¥dslskjch pif-
pravki,

Vhodné pevné nosil¥e zshrnuji pPirozené a syntetické hlinky.s silikdty, napfiklad
pfirozené silikdty, Jjeko infuzoriové hlinky, silikdty ho¥elineté, napfiklad talky, sili-
kdty hoPednato~hlinité, nap¥fklad attapulgity s vermikulity, silikdty hlinité, nap¥{i-
klad keaolinity, montmorillonity s slfdy, uhliditan védpenaty, siran vdpenaty, syntetické
hydratované kyslidniky s syntetické pryskyFice, nap?iklad kumeronové pryskyrice, poly~- j

vinylchlorid a styrenové polymery s kopolymery, pewvné polychlorfenoly, %fivice, vosky,
napP{klad vZeli vosk, perafinovy vosk a chlorovené minerdlni vosky, a pevnd hnojivs,

napiiklad superfosfdty.

Vhodné tekuté nosile zahrnujfl vodu, slkoholy, napfiklad isopropylalkohol a glykoly,
ketony, nepiikled aceton, metyletylketon, metylisobutylketon a cyklohexanon, e'tory,
sromatické nebo srslifatické uhlovodiky, napfiklad benzen, toluen & xylen, ropné frekce,
nep#iklad kerosin e lehké minerdlnf oleje, chlorovené uhlovodiky, napiiklad tatrechlor- '
metan, perchloretylen s trichloretsn. 8asto jsou vhodné sm¥si rdznfch tekutin.

Zem¥dd¥lské pPipravky Jjsou &assto michény s trensportovédny v koncentrovené forms,
kterou si potom ufivatel pifed upotfebenim Fedf{. PFitomnost melych mnoZstvi. nosife, kterym
Jje povrchové aktivn{ ldtke, usnadiuje tento proces PFedsni. Tedy s vfhodou alespon je=
den z nosidd piipravku podle vyndlezu je povrchov¥ aktivni ldtkou. P¥ipravek miZe
obsahovat napi¥ikled aleapoﬁ dve nosi%e, z nichf alespoR jeden je povrchové sktivni
ldtkou,

Povrchové aktivnf ldtkou miZe byt emulge¥n{ Zinidlo, disperzni &inidlo nebo smdledlo,
miZe byt neiontového nebo iontového cherskteru. PF{kledy vhodnfch povrchovd ektivnich
2inidel zehrnujf sodné nebo vdpenatd soli kyselin polyskrylovich a kyseliny ligninsulfo- i
nové, kondenzadni produkty mestnfch kyselin nebo elifstickych smind nebo amidld, obsa~
hujicich alespoh 12 atomd uhliku v molekule, s etylenoxidem s/nebo propylenoxidem, estery
mestnfch kyselin glycerolu, sorbitu, secharézy nebo pentserythritu, jejich kondenzdty
s etyhnoxidon a/nebo propylenoxidem, kondenza&ni produkty mestného alkoholu nebo alkyle
fenoly, nepi‘f(klsd p~oktylfenolu nebo p-oktylkresolu, s etylenoxidem s/nebo propylenoxidea,
sulfdty nebo sulfondty tdchto kondenzainich produktd, soli elkelickfch kovil nebo kovi
alkalickych zemin, s vyhodou sodné soll, esterd kyseliny sirové nebo sulfonové, obsshujici
alespon 10 atomd uhliku v molekule, napfikled leurylsirasn sodny, sekunddrni slkylsirany
sodné, sodné soli sulfonovaného ricinového oleje a alkylerylsulfony sodné, nepFikled
sodnd sdl kyseliny dodecylbenzensulfonové, s polymery etylenoxidu s kopolymery etylenoxidu '

|
!
]

.

a propylenoxidu.

PH{prevky podle vyndélezu mohou byt upravovény jako smé¥itelné prééky, poprade, gra-
nule, roztoky, emulgovatelné koncentrdty, emulze, suspensni koncentrdty 2 aserosoly.
Smé¥itelné pradky obvykle obsshujf 25, 50 a 75 % hmot. sktivn{ sloiky e obvykle obsshuj{,
Xrom$ pevného neteiného nosife, 3 a% 10 % hmot. dispersnfho ¥inidls = kde je to nezbytné,
0 a% 10 % hmot. stabilizdtoru nebo stabilizdtord a/nebo jinfch editiv, nsp¥{klad penetra&-
nich ¥inidel nebo lepidel. Prddky jsou obvykle upravovdny jako popradovy komcentrdt
podobného sloZeni tomu, joké mej{ swd¥itelné prdd¥ky, avlek bez disperznfho ¥inidlae a
jsou Feddne na poli dal¥im pevnym nosifem za vzniku sm¥si obsshujic{ obwvykle 0,5 o 10 %
(hmotnostnich procent) sktivanf sloZfky. Granule se pfipravuji obvykle o velikosti mesi
1,676 8% 0,152 um 8 lze je piipravit aglomeraini nebo impregnalni technikou. Gramule
obvykle obsshujf 0,5 a% 25 % hmot, aktivni sloZky e 0 8% 10 % hmot. piidavnfch létek,
nepftklad stabilizdtord, modifikdtord powslého uvolhovéni a pojiv.
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Baulgovatelnd koncentrdty obsahujl obvykle navic jedt¥ rozpoudt¥dlo a je-li zepotiebdf,
Jedt¥ deld{ rozpoudtédlo, 10 a¥ 15 % hmotnost/objem aktiwvni sloZky, 2 a% 20 % hmotnost/ob--
Jem jinfch aditiv, jako nepF{kled stabilizdtord, penetra¥nich ldtek e inhibitord koroze.
Suspenznl koncentrdty maji obvykle takové sloZenf, sby se ziskel pevny nesedimentujfci
tekuty produkt a obsahujf obvykle 10 aZ 75 % hmotnostnich aktivn{ -sloiky, 0,5 af 15 hmot-
nostnich % disperznich Zinidel, 0,1 a%Z 10 hmotnostnf{ch % suspenznfch ¥inidel, napi¥{kled
aochrennych koloidd e tixotropmich ¥inidel, 0 a% 10 % hmotnostnich jinfch editiv, nepi{-
kled odpd#fovaZl, inhibitord korosze, stabilisdétord, penetrednich &inidel a pojiv e vody
nebo orgenické tekutiny, ve kterych je aktivnf sloZke v podsteté nerozpustnd, n¥kterd
organické pevné létky nebo enorganické soli mochou byt rozpudtiné v p¥ipravku, eby ze-
branovaly sedimentaci nebo jako ¥inidls chrénicf vodu pfed zarznutim.

Vodné disperze a emulze, naepffkled p¥i{pravky ziskené zFed¥nfm sméZitelného préiku
nebo koncentrdtu podle vyndlesu vodou pat¥{ tedy do rozeshu vyndlezu. Uvedené emulze
mohou byt typu vods v oleji nebo olej ve vod¥ a mohou byt husté majonézovité konzistence.

PP{pravky podle vyndlezu mohou rovn$iZ obsshovet deld{ slozky, napi‘ikla,d daldf ldtky
s injekticidnimi, herbicidnimi a fungicidnimi vlestnostmi.

Nédsledujic{ pfikledy ilustrujf{ vyndlez.
PFL{kled 1
P#iprave J-metyl-2-karboxyazetidinu

(a) 6,5 g (0,065 mol) 4-metyltetrphydrofursn-2-onu a 0,4 g ¥erveného fosforu byly
spolu michény a zahf{vény ne teplotu mesi 100 a 115 °C, Saks resgovels s 30 g (0,18 mol)
bromu, pokud se neselel vyvijet bromovodik., Reakin{ sm¥s byls potom ochlszens ne teplotu
mezi 0 a 5 °C, bylo pridéno 36 g (0,3 mol) benzylalkoholu 2 smi¥s byls nasycena bezvodym
chlorovodikem. Z{skand smés byle odstavens po dobu 24 hodin., Bylo piFiddno 100 ml dietylw
dteru a sm¥s byla nalite do 3% vodného roztoku hydrogenuhliZitenu sodného obsehujictho
led. Sm¥s byla extrahovéne nskolikrdt dietyléterem. Fterové extrakty byly vysudeny bez~
vodym siranem hofeinatym s odpaleny. Zbyly Zluty ole] byl podroben vakuové deatileci:
byly odstren¥ny vlechny kepeliny vrouci p¥i tdplot do 122 °C ze dleku 80 Pe. 15 g zbytku
bylo podrobeno NMR spektroskopii g bylo prokdzdno, Ze e jednd o benzylester kyseliny
1,3-dibrom-2-metylbutsnové, ziskeny v 66 % vytéiku.

Analﬁa pro C, 2H‘Br202

vypo¥teno: C 41,1 H 4,0 Br 45,7
nalezeno: C 44,1 H 4,5 Br 44,6

(b) Sm&s 15,0 g (0,043 mol) dibromesteru, ziskeného podle (a), 27,8 g (0,13 mol)
o -fenylbenzyleminu e 250 ml acetonitrili byla zehlfvéns k varu pod zp¥tnfm chladiZem
po dobu 24 hodin., Ziskend sm¥s byle zfiltrovéna, odpafens k suchu, zbytek rozetfen s
s Sterem (200 ml) & znovu zfiltrovén. Do eterického rostoku byl potom uvéddén suchy chloro-
vodik po dobu 5 minut. Z{skend bezbarvd ldtka bylas izolovéne, suspendovéns v 300 ml
chloroformu @ sresgovéna s melym nadbytkem, tj. 20 ml trietyleminu., Ziskany 2iry rosztok
byl odpafen k suchu & extrehovédn dietyléterem. Z{skany &tericky roztok byl odpai‘en,
ptitem% poskytl 10 g oleje, ktery byl chromatografovén ne sloupci silikagelu ma pouZiti
:eludnfho ¥inidla smési etylacetdtu s petrole’toru (teplots varu 60 a% 80 °C) v pom#ru
1,5:8,5. Odpefeni prvych frakel poskytlo olej, ktery ztuhl sténfm. Byl prekrystalovédn
"z etanolu ze vzniku 2,2 g benzylesteru 1-difenylmetyl-2-karboxy-3-metylezetidinu o teplotd
tént 101 ak 102 °C, . -
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Analyze pro 025325102

vypo¥teno: C: 80,8 H: 6,8 N: 3,8 %
nelezeno: ¢C: 80,2 H: 6,8 N: 3,6 %.

(e¢) 2,0 g (0,0054 mol) cyklického esteru podle (b) bylo suspendovédno v 500 ml etano-
lu a 20 ml metenolu, bylo pfiddno 0,5 g 5 % paladia ne uhl{ jeko katslyzdtoru = smiés
byla hydrogenovéne v Perrov§ zafizeni ze tlaku vodiku mezi 300 aZ 400 kPa po dobu 15 ho-
din. Smis byla potom zfiltrovéna a odpaiena. Byl piiddn dietyldter o vodnd fdze byla
n¥kolikrdt extrshovdna a potom odpefena do sucha, ¥{m%f bylo zf{skéno 0,5 g bezbarvé pevnéd
hmoty, kterd byla plekrystalovdns z etanolu za vzniku 2-karboxy-3-metylazetidinu o teplo-
t§ tént 200 af 201 °C za rozklsdu, v 83 % vytdiku.

Analyse pro 0539102

vypo&teno: C: 52,17 H: 7,8 N: 12,17 %
nsleseno: C: 51,2 H: 8,2 N: 11,9 %.

NMR-spektrum ukdzelo, Ze ldtke byle sm¥s{ geometrickych izomerd v pom¥ru 9:1.
PrLiklea 2
Pi#{prave J-karboxyszetidinu

(a) 15 g (0,06 mol) 1-difenylmetyl-3~-kyanoazetidinu bylo smichdno se 150 ml
2-metoxyetanolu a piiddno k rogtoku 13 g (0,2 mol) hydroxidu sodného v 10 ml.vody. Z{ske-
nd sm¥s byle zehPivéne k veru pod szpétnjm chladifem po dobu 15 minut, bhem této doby
se vyvijel emoniak, a potom byls viita do ! 500 ml vody e ledu. Tato sm¥s byla potom oky-
selena zied¥nou kyselinou chlorovodfkovou 8% do dosaZeni hodnoty pH 1,5 a potom byla
extrahovédns dichlormetenem. Hodnote pH vodného roztoku byls nastavena na 5 pFidéntm
pevného hydrogenuhliitenu sodného k michenému roztoku.

Asi po uplynut{ doby 0,5 hodiny se 1-difenylmetyl-3-kerboxyazetidin vylou¥il z roz-
toku jako jemnd bezbarvd ldtka. Pewvnd ldtke byle izolovdna, promyta vodou e suliens ns
vzduchu., Bylo ziskéno 13 g, coZ odpovidd vyt¥iku 81 %. Létka md teplotu tdni 190 8% 191 ¢
za rogkladu, ‘

Aul&za pro c, 78, 7!02

vypoiteno: C: 76,4 H: 6,4 N:

2 %,
nelezeno: C: 75,4 H: 6,4 N 1%

5
5’ .

(b) 10 g (0,037 mol) N-substituovené kyseliny podle (a) bylo suspendovdno do 300 ml
metanolu s bylo piidéno 6 g kestelyzdtoru s hydroxidu palednatého ne uhli, piipreveného
metodou popssanou v Tetrshedron Letters, 1967, str. | 663. Sm¥s byla hydrogenovéne v.Parro-
v#§ hydrogensinim zafiszen{ gze tlaku vodiku asi 360 kPa po dobu 3 hodin. PF{jem vodiku
ustal ndhle po | hodin§. Rostok byl zfiltrovin o odpaifen tém¥F k suchu za sniZeného
tlaku., Vodny sbytek byl extrshovén n¥kolikrdt dichlormetenem s potom odpafen k suchu.
Besbervy odpsrek byl pFekrystslovdn £ etsnolu sa vsniku 2,6 g lesklych deatilek hydrato-
vaného 3-kerboxyasetidinu o teplotd tdén{ 169 a% 170 %¢ za roskladu.

Analyze pro 0‘84102.)(20

vypodteno: C: 40,3 H

: 1" '? "
nalezeno: C: 40,3 H:

7,5 N
6 11,6 %.

5
’7 N

-
1
.
.
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Odpseteni krystalize¥niho &inidle poskytlo dal3{ krystalickou ldtku v mnoZstvi 1,2 g
o teplot¥ tdnf 235 af 270 °C 3a roskladu. Tyto krystaly sestdvaly z bezvodého 3-kerboxy-
ezetidinu o mély identické spektrum NMR s hydratovenou kyselinou. Celkovy vytiZek
stupnd (b) byl 95 %.

P#{klad 3
P#iprava J-etyl-2-karboxyazetidinu

(e) 21 g (0,132 mol) bromu bylo piidéno k michené sm¥si 15 g (0,132 mol) 4-etyl-y -
~butyrolsktonu a 0,3 g Serveného fosforu a udrfovéno pii teplotd 120 °C, Brom byl pii-
ddvdn t¥sné pod povrch reakini.:sm¥si e béhem koneiného stadie p¥idéni bromu byl pesoro-
vén vivoj bromovodiku. Reakini smés byls potom ochlaszens, pFidéno 40 ml bensylslkoholu
a vznikly roztok byl nasycen bezvodym plynnym chlorovod{kem pfi teploté mistnosti. Ziska-
nd smés byls ponechdna stét po dobu 24 hodin. Sm¥s byla potom rosd¥§lensa mesi eter s ros-
tok hydrogenuhliitanu sodného a eterickd vratva byls odd&lena s vysulena mad sirsnem
hofe¥natym. Deatilace vysuSeného roztoku poskytls bensylester kyseliny 2-brom-3-brommetyl-
pentanové (teplota varu 149 °C/93 Pa) ve 43% vytéilu.

/

Anylyza pro C, 3111 031;202

vypodteno: C: 42,9 H: 4,4 Br: 44,0 %,
nalezeno: C: 43,5 H: 4,5 Br: 43,3 %.

(b) 19,5 g (0,054 mol) dibromesteru sfskaného podle (s) @ 29 g (0,16 mol) benshydryl-
sminu v acetonitrilu bylo michéno e gehi*{véno k varu po dobu 48 hodin. Ziskend smis by-
la ochlazena, zbavens filtraci nerogpustnd soli sminu s filtrdt dyl odpaiem k suchu.
Zbytek, ktery piFedstavoval komplexn{ sm¥és produktd, byl perciflm# #idt¥n me kolon§ se
silikegeler ve smisi etylacetdt/petroleter jeko eluinim Zinidlem. Prvé frakce byly odebrd-
ny, odpeleny k suchu, &imf byl ziskdn bensylester 1-difenylmetyl-2-karboxy-3l-etylaseti-
dinu jeko hlavni sloZke (65% vytdZek podle NMR) 2 8 g zbylé suvové smisi. '

(c) 8 g sm¥si surového esteru ziskaného podle (b), 100 Al etanmolu a 10 8 5% palesdiové-
ho katalyzdtoru nes uhli bylo hydrogenovéno p#i teplot¥ mistnozti ze tlaku vodiku mezi
300 a% 400 kPa po dobu 10 hodin v Parrové zelizeni. Venikld sm¥. byla odpslfens k suchu
a rozd¥lena mezi metylenchlorid s vodu. Vodnd féze byls odd¥lens, skoncentrovéns odpsfenim
2 nenesens ne kolonu pryskyiice Dowex 8-50x(H). Izolace iminokyseliny byle provedens eluci -
kolony 2M roztokem smonisku. 04 pefen{ promyvacich extraktd poskytlo besbarvou pevaou *
1l4tku, kterd po pfekrystalovdni z etsnolu plfedstavovala izomerni smis [16.:38] 3~etyl-2-
-karboxyazetidinu,

Anelyza pro CgH, NO,

vypo&teno: C: 55,8 H: 8,5 N: 10,85 %,
nelezeno: C: 55,8 H: 8,8 N:.10,7 %.

Odpafenim mateinych louhd po krystalizaci poskytlo deldf 3-etyl-2-karboxyaszetidin
odli#ného slofeni smési izomerd [2a:38].

Anslyze

nelezeno: C: 55,8 H: 8,9 N: 10,7 %.
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P#rixled 4
Ukdzka d¥innosti potlefeni opylent

Jarni pSenice, odrida Sicco, byla zeseta ve sklenfku do 13 cm koPend¥} do kompostu
se zemf. Bylo zajist¥no dopliujfc{ osvétlen{ vysokotlskovou rtutovou vybojkou, poskytujfcL
konstantn{ délku dne po dobu 16 hodin. Teplota byls udriovéna piibliing p#i 20 °C,

Zkoudend ldtka byla ve form$§ vodmého roztoku obsahujicfho 0,1, % nonidetu P 40 (ob-
chodni znelka) jsko sméZedlo @ ! % acetonu k usnadndni rozpustnosti. Tento p¥iprevek byl
z¥eddn vodou na koncentraci 1 000 ppm a nastffkén ne rostliny. Rostliny byly oSetieny
ve stadiu rdstu, kdyZ bylo detegovatelné prdvE druhé kolinko rostliny.

P#. emergenci oulke prév§ pred antez{ 5 vrcholkd z kaZdého oSetfeného hrnce bylo
"umisténo v celofénovych pytlich, aby se zabrénilo zkf{Zenému opyleni, P#i dosrénf byla
oudka v pytlich sklizens o sklizend semens byls hodnocena a srovndne s noolet!‘onmi
kontrolami. :

V¥sledky jsou uvedeny v ndsledujici tabulce.

Tabulks

Sloudenina z p¥{kladu Inhibice ndsady zrna (% kontroly)
1 69
2 87
3 [2a:3p] 68

Lze vid§t, Ze zkoudené slouleniny vykazovely zneiné snifenl v nésad¥ osive v porovnd-
ni s neoletfenou kontrolou, cof zieteln$ ilustruje schopnost ldtek sterilizovat samif
pradniky pdenice.

PREDMET VINALEBZU

1. Prostifedek ke sterilizaci saméich prednikd u rostlin, vysnadujic{ se tim, %e
spoleZné s nosilem obsshuje jako d&innou ldtku derivdt szetidinu obecného vsorce I

\Y/

kde

X pledstavuje skupinu vsorce cnz,
b4 pitedstavuje skupinu vzorce CHR, CHCOOH, CHOOOR‘ asbo cncounxz,
2 snemend skupinu vsorce CH, nebo CHCOOH,
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_ s podmfnkou, %e pouze jeden ze symbold Y a Z miZe zmemenat skupinu vzorce CHCOOH,
v nichi

R pledstavuje alkylovou skupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku,

R predstsvuje alkylovou skupinu 8 1 aZ 4 stomy uhliku, benzylovou skupinu nebo atom
alkalického kovu @ '

Ry znsmend cyklohexylovou skupinu,

nebo jeho N-hydrohalogenidovou sil.

2. Prostiedek podle bodu 1, vyznadujicl se tim, Ze jako d&innou ldtku obsshuje
sloudeninu obecného vzorce I ve form# volné kyseliny, kde Y pFedstavuje skupinu vzorce
CHCOOH a X a Z znemensj{ vZdy skupinu vzorce CKZ.

3. Zplisob vyroby derivdtu ezetidinu tvoffciho ®linnou ldtku prostfedku podle bodu 1,
vyznsdujici se tim, Ze se odpovidajlci kyenoslouZenina, jejiZ stom dusiku v poloze 1
Je chrén¥n benzylovou nebo benzhydrylovou skupinou, podrobi hydrolyze nebo slkoholyze
g8 vzniku derivdtu azetidinu, ve kterdém Z piedastavuje skupinu vzorce CHZ a potom se benzy-
lovd nebo benzhydrylovd skupina odstrenf z szetidinového kruhu hydrogenaci plynnym vo-
dikem v pi{tommosti katslyzdtoru.
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