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PredloZeny vyndlez se tyka zplsobu vy-
roby novych derivatd N-heterocyklosulfo-
nyl-N-pyrimidinylmocoviny, které se pouZi-
vaji k hubeni plevelil, pfedeviim k selektiv-
nimu hubeni plevel@ v kulturdch uZitkovych
rostlin nebo k regulaci a zbrzdéni riistu
rostlin.

Bylo zji§téno, Ze N-heterocyklosulfonyl-
-N‘-pyrimidinylmo¢oviny obecného vzorcel
v némz

X znamend siru, skupinu —NH— nebo
skupinu —CH == N—,

Ri znamend alkylovou skupinu s 1 aZ 4
atomy uhliku, halogenalkoxyskupinu s 1 aZ
4 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 aZ 4 ato-
my uhliku, halogen nebo dialkylaminosku-
pinu.s 1 aZ 4 atomy uhliku v alkylovych
¢éastech,

Re znamené atom vodiku, atom halogenu,
alkoxyskupinu s 1 aZ 3 atomy uhliku, alkyl-
sulfonylovou skupinu s 1 aZ 3 atomy uhli-
ku nebo skupinu —CO—Rg, pfifemZ

Rg znamend alkoxyskupinu s 1 aZ 6 atomy
uhliku, alkenyloxyskupinu se 3 aZ 6 atomy
uhliku, alkinyloxyskupinu se 3 aZ 6 atomy
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uhliku nebo methoxyethoxyskupinu, a soli
téchto sloudenin, maji herbicidni Gfinek a
schopnost regulovat rést rostlin a mohou
se pouZivat jako udinné sloZky herbicid-
nich prostfedki a prostfedké k regulaci
ristu rostlin.

Alkylovou skupinou ve shora uvedeném
obecném vzorci I, jakoZ i na jinych mistech
se rozumi p¥imé& nebo rozvétvend alkylova
skupina s 1 aZ 4 atomy uhliku, jako napfi-
klad skupina methylovd, ethylovd, n-propy-
lovéd, isopropylova, isomerni butylové sku-
piny. o :

Alkoxyskupinou se obecné rozumi metho-
xyskupina, ethoxyskupina, n-propyloxysku-
pina, isepropyloxyskupina, ¢tyfi isomerni
butyloxyskupiny, n-amyloxyskupina, isoamyl-
oxyskupina, 2-amyloxyskupina nebo 3-amyl-
oxyskupina, zejména vSak methoxyskupina,
ethoxyskupina nebo isopropyloxyskupina.

Podle vyznamu symbolu X pfichézeji jako
heterocykly, které jsou vdzény pres- sulfo-
skupinu, v Gvahu: thiofen, pyrrol a pyridin.

Jako piiklady alkenylovych zbytkll 1ze u-
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vést allyl, isopropenyl, 1-propenyl, 1-bute-
nyl, 2-butenyl-1-isobutenyl, 2-isobutenyl, 1-
-pentenyl, 2-pentenyl, 3-pentenyl, 4-pente-
nyl, jakoZ i isomerni hexenylové zbytky, ze-
jména v3ak allyl a 4-pentyl.

Jako pfiklady alkylsulfonylovych skupin
lze uvést skupinu methylsulfonylovou, ethyl-
sulfonylovou nebo skupinu n-propylsulfony-
lovou, zejména vSak skupinu methylisulfony-
lovou a ethylsulfonylovou.

Halogenem se v definicich, jakoZ i v &4s-
ti halogenalkoxyskupiny rozumi fluor, chlor
a brom, vyhodné& vsSak fluor a chlor.

Alkinylovymi zbytky ve shora uvedenych
substituentech se rozumi zpravidla propar-
gylovy zbytek, 2-butinylovy zbytek, 3-butiny-
lovy zbytek, jakoZ i isomerni pentinylové
zbytky; vyhodné je alkinylovy zbytek pied-
stavovan propargylovym nebo 2- nebo 3-bu-
tinylovym zbytkem.

Jako soli pFichdzeji v tivahu soli, které
mohou tvofFit slou€eniny vzorce I s aminy,
bazickymi slou&eninami, zvl4a35té& pak hyd-
roxidy alkalickych kovii a kov{l alkalickych
zemin nebo kvarternimi amoniovymi béaze-
mi.

Z hydroxidd alkalickych kovli a kovil al-
kalickych zemin jako solitvornych sloude-
nin nutno zdraznit hydroxid sodny, hydro-
xid lithny, hydroxid draselny, hydroxid ho-
Fetnaty nebo hydroxid vépenaty, zvlasts
v3ak hydroxid sodny nebo hydroxid drasel-
ny.

Jako p¥iklady aminfi vhodnych pro tvorbu
soli lze uvést primarni, sekunddrni a terci-
drni alifatické a aromatické aminy, jako me-
thylamin, ethylamin, propylamin, isopropyl-
amin, ¢tyFi isomerni butylaminy, dimethyl-
amin, diethylamin, diethanolamin, dipropyl-
amin,- diisopropylamin, di-n-butylamin, py-
rrolidin, piperidin, morfolin, trimethylamin,
triethylamin, tripropylamin, chinuklidin, py-
ridin, chinolin a isochinolin, zejména viak
ethylamin, propylamin, diethylamin nebo
triethylamin, predev8im isopropylamin a di-
ethanolamin.

Piiklady Kkvarternich amoniovjch béazi
jsou obecné& kationty halogenamoniovych so-
i, napfiklad tetramethylamoniovy kationt,
trimethylbenzylamoniovy kationt, triethyl-
benzylamoniovy Kkationt, tetraethylamonio-
vy kationt, trimethylethylamoniovy Kkationt
av8ak také amoniovy kationt.

Ze sloufenin obecného vzorce I vyrdbé-
nych podle tohoto vynédlezu jsou vyhodné
ty sloufeniny, ve kterych bud

a] R1 znamend chlor, dimethylaminoskupi-
nu, methoxyskupinu, ethoxyskupinu, diflu-
ormethoxyskupinu, methylovou skupinu ne-
bo ethylovou skupinu nebo

b) zbytek Rz je v sousedni poloze k sulfo-
nylové skupinég.

Daldimi v§hodnymi sloufeninami jsou ta-

kové slougeniny obecného vzorce I, v ném#Z
Rz znamend atom vodiku, fluoru, chloru, al-
koxyskupinu s 1 aZ 3 atomy uhliku, skupi-
nu —CO—+0CH2—CH = CHz, —CO—OCH2—
—CH2—O0QCHs3, skupinu —CO—OQOCH2—C = CH,
—S02—CHs3 nebo alkoxykarbonylovou skupi-
nu s 1 aZ |4 atomy uhliku v alkoxylové &&s-
ti.
Dal8i vyhodnou podskupinu tvofi slouée-
niny obecného vzorce I, v némZ R1 znamena
chlor, dimethylaminoskupinu, methoxysku-
pinu, diflnormethoxyskupinu, ethoxyskupi-
nu, methylovou skupinu neho ethylovou sku-
pinu, Rz se nachédzi v sousedstvi k sulfony-
lové skupin® a znamend atom vodiku, atom
fluoru, chloru, alkoxyskupinu s 1 aZ 3 ato-
my uhliku, methylsulfonylovou skupinu, sku-
pinu —CO—O0OCH2—CH = CHz2, skupinu
—C0—0CH2—CH2z—0CH3, —CO—O0CH2—C—
=CH, nebo alkoxykarbonylovou skupinu s 1
aZ 4 atomy uhliku v alkoxylové &asti.:
Zcela zvlast& vyhodné podskupiny ufin-
nych latek vzorce I tvori ty slouéeniny, ve
kterych X znamend atom siry, R1 znamena
chlor, dimethylaminoskupinu, methoxysku-
pinu, difluormethoxyskupinu, methylovou
skupinu nebo ethylovou skupinu, R2 se na-
chézi v sousedstvi k sulfonylové skupin& a
znamend atom vodiku, atom fluoru, chloru,
alkoxyskupinu se 1 aZ 3 atomy uhliku, me-
thylsulfonylovou skupinu, skupinu —CO—
—0OCH2—CH = CHz2, skupinu —CO—QCHz—
—CH2—0CH3, —CO—O0CH2—C = CH nebo al-
koxykarbonylovou skupinu s 1 aZ 4 atomy
uhliku v alkoxylové ¢4sti;
ddle pak ty sloufeniny, ve kterych X zna-
mend skupinu —NH, Ri1 znamend chlor, di-
methylaminoskupinu, methoxyskupinu, di-
fluormethoxyskupinu, methylovou skupinu
nebo ethylovou skupinu, Rz se nachézi v
sousedni poloze k sulfonylové skupiné a
znamena atom vodiku, fluoru, chloru, alko-
xyskupinu s 1 aZ 3 atomy uhliku, methyl-
sulfonylovou skupinu, skupinu —CO—
—OCH2—CH = CHz2, skupinu —CO—0OCHz—
—C = CH nebo alkoxykarbonylovou skupinu
s 1 aZ 4 atomy uhliku v alkoxylové &asti;
a dale pak ty sloudeniny, ve kterych X zna-
mend skupinu —CH == N, R1 znamené chlor,
dimethylaminoskupinu, methoxyskupinu, e-
thoxyskupinu, difluormethoxyskupinu, me-
thylovou skupinu nebo ethylovou skupinu,
Rz se nachdzi v sousedni poloze k sulfony-
lové skuping& a znamend atom vodiku, fluor-
ru, chloru, alkoxyskupinu s 1 aZ 3 atomy
uhliku, methylsulfonylovou skupinu, skupi-
nu —CO—O0CHz—CH == CHg, skupinu —CO—
—OCHz2—CH2—0CHj3, skupinu —CO—0CHz—
—C = CH nebo alkoxykarbonylovou skupinu
s 1 aZ 4 atomy uhliku v alkoxylové Gasti.
Jako vyhodné jednotlivé sloudeniny spa-
dajici pod obecny vzorec I lze uvést:

N-(2-methoxykarbonyl-3-thienylsulfo-
nyl)-N‘-(4-difluormethoxy-6-methylpyri-
midin-2-ylJmocovinu,
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N-(4-methoxykarbonyl-3-thienylsulfo-
nyl}-N‘-(4-difluormethoxy-6-methylpyri-
midin-2-yl)moc¢ovinu,

N-(4-methoxykarbonyl-3-thienylsulfo-
nyl)-N'-(4-difluormethoxy-6-methylpyri-
midin-2-yl jmo&ovinu,

N-(2-chlor-3-pyridylsulfo-
nyl)-N'-(4-difluormethoxy-6-methylpyri-
midin-2-yl}mocovinu,

N-(2-pyridinylsulfo-
nyl)-N'-(4-difluormethoxy-6-methyipyri-
midin-2-yl}mocovinu,

N-(2-pyrrolylsulfo-
nyl)-N'-{4-difluormethoxy-6-methylpyri-
midin-2-yl )mocovinu,

N-{3-pyrrolylsulfo-
nyl)-N'-(4-difluormethoxy-6-methylpyri-
midin-2-yl)mod&ovinu.

Sloudeniny obecného vzorce I a jejich so-
1i se podle tohoto vynélezu pripravuji tim,
Fe se pii teplotd —20°C aZ -}- 120 °C necha
reagovat heterocyklosulfonamid obecného
vzorce II

Ry

51

SO5NH,

(1)

v némz

Rz a X maji vyznam uvedeny pod vzorcem
I, popripad& za piitomnosti béze, s isokya-
nétem obecného vzorce Vi

0-CHE,

—

\
Ry
(vi)

Ri1 ma vyznam uvedeny pod vzorcem I,
nateZ se popiipadé ziskané slouteniny pre-
vedou na své soli tim, Ze se na sulfonylmo-
tovinu vzorce I pfisobi aminem, hydroxidem
alkalického kovu nebo hydroxidem kovu al-

6

kalické zeminy nebo kvarterni amoniovou
bézi.

Soli se pripravuji napfiklad reakci s ek-
vimolarnim mnoZstvim bdze v rozpoudtéd-
le a odpafenim rozpouStédla.

Reakce podle vynéalezu se provadi vyhod-
né v aprotickych, inertnich, organickych
rozpoustédlech, jako je methylenchlorid, te-
trahydrofuran, acetonitril, dioxan a toluen.

Reakéni teploty se pohybuji vyhodn& me-
zi —20°C a +120°C. Reakce probihd obec-
né mirné exotermné a miiZe se provadét pii
teploté mistnosti. Ke zkrdceni reak¢éni doby
nebo také k zahdjeni reakce se uCelné re-
aléni smés po kratkou dobu zahfivd aZ na
teplotu varu reak&ni smési. ReakCni doba se
mé¥e rovnéZ zkratit pfidanim nékolika ka-
pek bdze nebo isokyandtu jako reak&éniho
kgtalyzatoru.

Jako bédze se mohou pouZivat jak organic-
ké béze, jako aminy, napriklad triethylamin,
chinuklidin, pyridin atd., tak i anorganic-
ké haze, jako hydridy, jako hydrid sodny ne-
bo hvdrid vapenaty, hydroxidy, jako hydro-
xid draselny, uhli¢itany, jako uhli¢itan sod-
ny a uhli¢itan draselny nebo hydrogenuhli-
gitany, jako hydrogenuhlifitan draselny a
hydrogenuhliitan sodny.

Reaktni produkty se mohou izolovat za-
hudtdnim nebo/a odpafenim rozpouStédla a
piekrystalovdnim nebo roztirdnim pevného
zbytku v rozpoustédlech, ve kterych se dob-
fe nerozpoudii, jako jsou ethery, aromatic-
ké uhlovodiky nebo chlorované uhlovodiky,
se Cistl.

Utinné latky vzorce I jsou stadlymi slou-
¢eninami. Manipulace s nimi nevyZaduje Za-
danych bezpeénostnich opatfeni.

Vychozi slouteniny obecného vzorce II
jsou zndmé nebo se mohou vyrab&t analo-
gicky jakc zndmé sloudeniny-

Slouteniny obecného vzorce VI, které se
rovnéZ pouzivaji jako vychozi latky, se pfi-
pravuji analogicky podle zndmych postu-
pl ze sloutenin obecného vzorce V

0-C Hfé

v. némZ
Rt mda shora uvedeny vyznam.
Slouceniny obecného vzorce V se pfipra-
vuji postupem popsanym v. evropské pfihlas-
ce vyndlezu €. 70 804 tim, Ze se necha reago-
vat aminopyrimidin obecného vzorce VIII
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ve kterém

R1 méd vyznam uvedeny pod vzorcem I,
v pFitomnosti baze s difluorchlormethanem
neha difluorbrommethanem.

Zplsob vyroby sloufenin obecného vzor-
ce V se provadi vyhodné€ v inertnim polar-
nim rozpou$t&dle neho ve smési rozpoudté-
del. Vhodnymi rozpoustédly jsou ethery, ja-
ko dioxan, tetrahydrofuran, ethylenglykol-
dimethylether, diethylenglykoldimethylether,
alkoholy, jako methanol, ethanol; ketony,
jako aceton, ethylmethylketon, dimethylfor-
mamid, acetonitril nebo dimethylsulfoxid.

Jako Léze jsou zvladté vhodné hydrid sod-
ny a hydrid vdpenaty, hydroxid draselny a
hydroxid sodny, uhliditan draselny a uhlici-
tan sodny. Ve vhodnych pripadech lze bé-
zi piidavat ve formé& vodného roztoku.

1
(vii)

8

Vychozi 14tky obecného vzorce VIII jsou
zndmé nebho se pFipravuiji analogicky podle
zndmych postupt.

Zplsob vyroby slou€enin obecného vzor-
ce I bliZe objasiiuji nésledujici priklady, kte-
ré v8ak rozsah vyndlezu v ZAdném sméru
neomezuji.

Priklad 1

N-{3-methoxykarbonyl-3-thienylsulfonyl)-
-N‘-[4,6-bis{difluormethoxy }pyrimidin-2-yl1]-
modcovina

K roztoku 3,4 g 4-methoxykarbonyl-3-thi-
enylsulfonamidu a 3,9 g 4,6-bis(difluorme-
thoxy)-2-isokyanatopyrimidinu ve 40 ml di-
oxanu se prikape 2,4 g 1,8-diazabicyklo-
[5,4,0]Jundec-7-enu pii teplotd 20 aZ 25 °C.
Roztok se michd po dobu dal8ich 8 hodin a
potom se odpali k suchu. Zbytek se rozpus-
ti ve vodé. Vodny roztok se okyseli 1N roz-
tckem chlorovodikové kyseliny a extrahuje
se ethylacetdtem. Oddélenim a odpafenim
organické faze a prekrystalovdnim zbytku
se ziskd 6,9 g N-(4-methoxykarbonyl-3-thie-
nylsulfonyl)-N'-{ 4,6-bis( difluormethoxy }-
pyrimidin-2-yl}modoviny o teploté tédni 178
az 179 °C.

Analogickym postupem se ziskaji slouce-
niny uvedené v nésledujicich tabulkéch:
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Tabulka 1
0 O-C HFZ
= "
Rz—@— 05 NH-C-NH—~(’
N N=
o Rq
sloute- R1 Rz poloha teplota tédni °C
nina sulfony-
¢islo lové
skupiny

1.1 CHs3 H 2 150—151
1.2 OCHs3 H 2
1.3 Cl H 2
1.4 —N(CH3)2 H 2
15 C2Hs H 2 138—141
1.7 —QCHF? H 2
1.8 CHs3 H 3
1.9 OCHs3 H 3
1.10 Cl1 H 3
1.11 —N(CHs3)2 H 3
1.12 C2Hs H 3
1.14 —OQCHF?2 H 3
1.15 CHs 2-Cl 3 161—162
1.16 OCHs3 2-Cl 3
1.17 _ cl 2-Cl 3
1.18 —N{({CHs3)2 2-Cl 3
1.19 CzHs 2-Cl 3
1.21 ~-OCHF; 2-Cl 3
1.22 CHj3 2-CO0OCHs3 3
1.23 OCHs3 2-CO0OCH3 3
1.24 Cl 2-COOCHs3 3
1.25 —N(CH3)2 2-COOCH3 3
1.26 CzHs 2-COOCH3 3
1.28 —QOCHF2 2-CO0OCHs3 3
1.29 v CH3 2-802-CHs3 3 184 (rozklad)
1.30 : OCHj3 2-S02-CHs 3
.31 Cl : 2-S02-CH3 3
1.32 —N(CH3)z2 2-802-CHs 3
1.33 ‘ C2Hs 2-S03z-CHs 3
1.35 —QOCHF? 2-S02-CHs 3
1.36 - CHs 2-F 3
137 - . OCHjs 2-F 3
1.38 Cl . 2-F 3
1.39 —N(CHs)2. 2-F 3
1.40 C2Hs 2-F 3
1.42 —QCHF2 2-F 3
1.43 CHs 3-cl 3
1.44 OCHs 3-Cl 2
1.45 Cl 3-Cl 2
1.46 —N{(CHs)2 3-Cl 2
1.47 C2Hs 3-Cl 2
1.49 —QCHF2 3-C1 2
1.50 CHs 3-0OCHs3 2
1.51 OCHs3 3-0OCHs3 2
1.52 Cl 3-0CHs3 2
1.53 —N(CHz3)2 3-OCHj3 2
1.54 CoHs 3-0OCHs 2
1.56 —QCHF2 3-OCHs3 2
1.71 CHj3 6-F 2
1.72 OCHs 6-F 2
1.73 Cl 6-F 2
1.74 —N(CHs)2 6-F 2
1.75 Cz2Hs 6-F 2
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sloude- Ri1 Rz poloha teplota tani °C
nina sulfony-
éislo lové

skupiny
1.77 —OCHj3 6-F 2
1.78 CH3 6-OCH3 2
1.79 OCHs3 6-OCHs 2
1.80 Cl 6-OCHs3 2
1.81 —N(CHs3)2 6-OCH3 2
1.82 . C2Hs 6-OCHs3 2
1.84 —QCHF2 6-OCH3 2
1.85 CH3 4-Cl 3 126—128
1.86 CHs3 2-OCH;3 3 148—150
1.87 CHs3 2-OCH2CH2CH3 3 138—140
1.88 ‘ OCHs3 2-OCH2CH2CH3 3
1.89 CHj3 4-CO0OC2H5 3
1.90 OCH3 4-COO0C2Hs 3

Tabulka 2
'O C Hf;.
f BT VTR
\S/ N=
Rq

sloude- Ri1 Rz poloha teplota téni °C
nina sulfo- :
¢islo nylové

skupiny
2.1 CHs 2-CO0OCHs3 3 178—179
2.2 OCHj3 2-COOCHj3 3 171—174
2.3 Cl 2-CO0OCH:3 3 119—-120
2.4 —N(CHs), 2-COOCH;3 3 232
2.5 C2Hs 2-COOCHs3 3 .
2.7 —QOCHF2 2-CO0OCHs3 3 198—200
2.8 CHs3 4-COOCH;4 3 159—161
2.9 OCHs 4-COOCH; 3 161—162
2.10 Cl 4-CO0CH, 3
2.11 —N(CHs)2 4-COOCH;, 3 225—227
212 CzHs 4-COOCH; 3
2.14 —QOCHF:2 4-COOCH;4 3 178179
2.15 CHs3 2-CO-OCH(CHz3)z2 3 186—189
2.16 OCH3 2-CO-OCH(CH3)2 3
2.17 Cl 2-CO-OCH(CHs3)2 3
2.18 —N{(CH3)2 2-CO-OCH(CHs3)2 3
2.19 . OCsHs5 2-CO-OCH([CHs3)2 3
2.21 —OCHF:2 2-CO-OCH(CH3)2 3
2.22 CHs3 2-CO-OCHy—CH==CH, 3
2.23 OCH3 2-CO-OCH2—CH = CHzg 3
2.24 Cl 2-C0-OCH2—CH = CHz 3
2.25 —N(CHs)2 2-C0-OCHz—CH = CHa 3
2.26 C2Hs 2-CO-OCH2—CH == CHz 3
2.28 —OCHF; 2-CO-0CH2—CH == CHz 3
2.29 CHs3 5-Cl1 2
2.30 OCHs 5-Cl 2
2.31 Cl 5-C1 2
2.32 —N(CHs)2 5-Cl 2
2.33 C2Hs 5-C1 2
2.35 —OCHF2 5-C1 2
2.36 CH3 H 2
2.37 OCHs H 2
2.38 Cl H 2
2.39 —N{(CHs)2 H 2
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sloute- - ' R1 " "Rz ‘ poloha teplota téni °C
nina sulfo-
¢islo _ nylové
' ‘ skupiny
2.40 CzHs H 2 -
2.42 —QCHF2 H 2.
2.43 CHs H 3
2.44 OCH;3 H 3
245 Cl H 3
2.46 —N(CHs)2 H 3
247. .. .. .. CzHs H 3
249 ‘ " —OCHFz.. .. .. H 3
2.92 CHz . .. .. 2-S02-CH3 3
2.93 . OCH; . . . 2-S02-CHs3 3
2.94 - Cl - 2-S02-CH3- 3
2.95 —N(CHs3)2 2-S02-CH3 - 3
2.96 C2Hs : 2-S02-CH3 - 3
2.98 —QOCHFg 2-S02-CHs3 3
2.99 CHs3 3-S02-CH3 2
2.100 OCHs3 3-S02-CH3 2
2101 . cl . 3-S02-CHs 2
2102 —N(CHs)2 - 3-S0-CH3 2
2.103 CsHs ; 3-S02-CH3 - 2
2.105 —OCHF2 3-S02-CH3 2
2.106 CH3 . 4-S02-CH3- 3
2.107 OCHs3 4-S02-CH3- 3
2.108 Cl 4-S02-CH3 3
2.109 —N(CHs)z 4-S02-CHs 3
2.110 C2Hs T 4-S02-CH3 3
2112 —OCHFz , 45-802~CH; ) 3
2141 7 CcHs 0 o7 2:CO-OCeHs 3
2.142 OCHs3 ' 2-CO-0C2H5 3
2.143 Cl 2-C0O-0C2Hs5 3
2.144 —N(CHs)2 2-CO-0OC2Hs 3
2.145 - C2Hs5 2-CO-0C2Hs 3
2.147 —QCHF2 3-CO0C2Hs5 3
2.148 CH3 2-CO-0OCH2-C = CH 3
2.149 OCHj3 2-CO-0OCHz-C = CH 3
2.150 Cl 2-CO-OCH2-C = CH 3
2.151 ~—N{CHs)z 2-CO-0OCH2-C = CH .3
2152 C2Hs 2-CO-OCHz-C =CH . 3
2.154 —OCHF? 2-CO-OCHz-C = CH.~" 3
2.155 CHs3 3-COOCHs 2
2.156 OCH3 <7 3-COOCHs3 2
2157 T wiE 3-COOCH;3 2
2158 —N{(CHs)z - -+ 3-COOCH;3 2
2.159 CeHs - 77 7. 3-COOCHz 2
2.161 —OCHF; 3-COOCHs 2
2.162 CHs 3-COOCoH5° . -+ 2
2163 OCHs 3-COOC2Hs 9
2.164 Cl 3-CO0CzHs ¢ T
2.165 —N(CH3)z 3-COOCzHs 2
2.166 C2Hs o 3-CO0C2Hs5 2
2.168 —QCHF: 3-CO0OC2H5 2
2.169 CH3 3-CO-OCH(CHs)2 2
2.170 OCHj3 3-CO-OCH(CH3)2 2
2.171 cl 3-CO-OCH(CHs)2 2
2.172 —N(CHs)2 3-CO-OCH(CHs)z 2
2.173 CzHs 3-CO-OCH(CHs)z 2
2.175 —OCHF2 3-CO-OCH(CHs)2 2
2.206 CHs 4-CO0-CH2-C = CH 3 178-—180
2.207 OCH3 : 4-CO0-CHz-C = CH 3 o
2.208 : OCH3 : 4-CO0-CH2-CH == CHa 3 147149
2.209 . YCH3z T 4-COOC2Hs5 3 161
2.210° "~ 'OCHs © 4-COOC:Hs 3 158
3 134—135

2.211 . CHs 2-COO(CHz2)2-OCHs
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Tabulka 3 L e
]
R $O5NH-C=NH~/ N
g\E a’ / —
| R4
H

sloute- Rt R2 poloha teplota ténf °C
nina sulfonylové .
&islo skupiny
4.1 CHs3 H 2 189
4.2 OCHs3 H 2
4.3 Cl H 2
4.4 —N(CHs)z H 2
45 C2Hs H 2
4.7 OCHF2 H 2
4.8 CHs3 H 3 173—174
49 OCHs3 H 3
4,10 Cl H 3
4.11 —N(CH3)2 H 3
4.12 C2Hs H 3
4.14 —QCHF2 H 3

PREDMET VYNALBZU

1. Zpiisob vyroby novych derivdtd N-hete-
rocyklosulfonyl-N*-pyrimidinylmoé&oviny
obecného vzorce I

0
it
SO-NH- C—NH—</: \
oy

0-CHR,

(1)

v ném¥

X znamend atom siry, skupmu -NH- nebo
skupinu -CH=N-,

R1 znamené alkylovou skupinu s 1 aZ 4
atomy uhliku, halogenalkoxyskupinu s 1 a¥
4 atomy uhliku, alkoxyskupinu s 1 aZ 4 ato-
my uhliku, atom halogenu nebo dialkylami-
noskupinu s 1 a¥ 4 atomy uhliku v alkylo-
vych zbytcich,

Rz znamend atom vodiku, atom halogenu,
alkoxyskupinu s 1 a 3 atomy uhliku, alkyl-
sulfonylovou skupinu s 1 aZ 3 atomy uhltku
nebo skupinu -CO-Rg,
kde

Re znamené alkoxyskupinu s 1 aZ 6 atomy
uhliku, alkenyloxyskupinu se 3 aZ 6 atomy
uhliku, alkinyloxyskupinu se 3 aZ 6 atomy
uhliku nebo methoxyethoxyskupinu,
jakoZ i solf téchto slou€enin, vyznatujici se
tim, Ze se pii teplot& mezi —20 °C a +120°C

nechéd reagovat heterocyklosulfonam!d obec-
ného vzorce II

'
| (1)

v némZ

Rz a X maji shora uvedeny vyznam,
popfipadé v piitomnosti b4ze s isokyanétem
obecného vzorce VI

O"C Hf,

v némZ

Rt mé shora uvedeny vyznam,
nateZ se ziskany derivdt sulfonylmogoviny
vzorce I, popfipadé pievede na siil plsobe-
nim aminu, hydroxidu aikalického kovu nebo
hydroxidu kovu alkalické zeminy nebo: pﬁ-
sobenim kvartérni amoniové béaze.

(w)
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2. Zptisob podle bodu 1, vyznatuji se tim,
7e se jako vychozi latky pouZiji odpovidajici
sloudeniny obecného vzorce II a VI, za vzni-
ku sloutenin obecného vzorce I, v némZ Ri
znamena atom chloru, dimethylaminoskupi-
nu, methoxyskupinu, ethoxyskupinu, difluor-
methoxyskupinu, methylovou skupinu nebo
ethylovou skupinu a X a Rz maji vyznamy
uvedené v bod& 1.

3. ZpGsob podle bodu 1, vyznacujici se tim,
7e se jako vychozi latky pouZiji odpovidajict
sloudeniny obecného vzorce II a VI, za vzni-
ku sloutenin obecného vzorce I, v némZ Rz
zaujima sousedni polohu viéi sulfonylové
skuping, pritem# X, Rt a Rz maji vyznamy
uvedené v bodé 1. .

4. Zphsob podle bodit 1 a 3, vyznatujici se
tim, Ze se jako vychozi latky pouZiji odpo-
vidajici slou¢eniny obecného vzorce II a VI,
za vzniku sloudenin obecného vzorce I, v
némZ Rg znamend atom vodiku, atom fluory,
atom chloru, alkoxyskupinu s 1 aZ 3 atomy
uhliku, methylsufonylovou skupinu, skupinu
-CO-OCH:CHz0CHs, skupinu -CO-OCH:-CH=
«=CHg, skupinu -CO-OCH:-C=CH nebo alko-
xykarbonylovou skupinu s 1 aZ 4 atomy uhli-
ku v alkoxylové asti, a X a Ri maji vyzna-
my uvedené v bodé 1.

5, Prostiedek podle bodu 1, vyznacujici se
tim, Ze se jako vychozi latky pouZiji odpovi-
dajici slou¢eniny obecného vzorce II a VI,
za vzniku sloufenin obecného vzorce I, v
némZ Ri znamend atom chloru, dimethylami-
noskupinu, methoxyskupinu, ethoxyskupinu,
difluormethoxyskupinu, methylovou skupinu
nebo ethylovou skupinu, Rz se nachézi v
sousedni poloze k sulfonylové skupiné a zna-
mené atom vodiku, atom chloru, atom fluoru,
alkoxyskupinu s 1 aZ 3 atomy uhliku, methyl-
sulfonylovou skupinu, skupinu -CO-OCH:z-
-CHz-OCHs, skupinu -CO-OCHz-CH = CHg, sku-
pinu -CO-OCHzC=CH nebo alkoxykarbonylo-
vou skupinu s 1 aZ 4 atomy uhliku v alko-
xylové &asti, a X mé vyznam uvedeny v bo-
dé 1.

6. Zplsob podle bodu 1, vyznatujici se tim,

12

7e se jako vychozi latky pouZiji odpovidajici
slouteniny obecného vzorce II a VI, za vzni-
ku sloudenin obecného vzorce I, v némZ X
znamend atom siry, Rt znamend atom chloruy,
dimethylaminoskupinu, methoxyskupinu ne-
bo methylovou skupinu a Rz zaujima soused-
ni polohu viéi sulfonové skupiné a zname-
né skupinu-CO-OCHz-CH=CH3z skupinu -CO-
-OCHz-CH:-OCHs, skupinu -CO-OCH2-C=CH
nebo alkoxykarbonylovou skupinu s 1 aZ 4
atomy uhliku v alkylové Casti.

7. Zptsob podle bodu 1, vyznacujici se tim,
7e se jako vychozi ldtky pouZiji odpovidajici
slouteniny obecného vzorce I a VI, za vzni-
ku sloudenin obecného vzorce I, v némZ X
znamenda skupinu -CH=N-, R1 znamena me-
thylovou skupinu nebo ethylovou skupinu a
Rz se nachézi v sousedni poloze vici sulio-
nylové skuping a znamend atom vodiku, a-
tom chioru, alkoxyskupinu s 1 aZz 3 atomy
uhliku.

8. Zptisob podle bodu 1, vyznacujici se tim,
7e se jako vychozi latky pouZiji odpovidajict
sloudeniny obecného vzorce 1I a VI za vzniku
N-[4-methoxykarbonyl-3-thienylsulfonyl}-
-N'-(4-difluormethoxy-6-methoxypyrimidin-
-2-yl)mocloviny.

9. Zpiisob podle bodu 1, vyznafujici se tim,
7e se jako vychozi latky pouZiji odpovida-
jici sloudeniny obecného vzorce II a VI za
vzniku N-(2-methoxykarbonyl-3-thienylsulfo-
nyl}-N'-(4-difluormethoxy-6-methylpyrimi-
din-2-yljmocoviny.

10. Zpidsob podle bodu 1, vyznacujici se
tim, Ze se jako vychozi latky pouZiji odpo-
vidajici slougeniny obecného vzorce II a VI
za vzniku N-(4-methoxykarbonyl-3-thienyl-
sulfonyl)-N‘-(4-difluormethoxy-6-methylpyri-
midin-2-yl)mo&oviny.

11. Zpasob podle bodu 1, vyznacujici se
tim, Ze se jako vychozi latky pouZijl odpo-
vidajici slouteniny obecného vzorce Il a VI
za vzniku N*(Z-Chlor-3-pyridinylsu1fonyl]-N‘-
-(4-difluormethoxy-6-methylpyrimidin-2-yl1}-
mod&oviny.
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